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(57)【要約】
　本発明は医薬品領域に関し、新規の窒素複素環誘導体
、その調製方法並びに医薬品、特に組織線維化疾患を治
療及び予防・治療する医薬品としての用途が開示された
。本発明は薬学的に許容される本発明の化合物を含む医
薬品組成物及びその組成物を使用して人体又は動物の組
織線維化疾患を治療する用途も開示された。特に、人体
又は動物の腎間質線維化、糸球体硬化、肝線維化、肺線
維化、腹膜線維化、心筋線維化、皮膚線維化、術後癒着
、良性前立腺過形成、骨格筋線維化、強皮症、多発性硬
化症、膵臓線維化、肝硬変、筋肉腫、神経線維腫、肺間
質線維化、糖尿病性腎症、アルツハイマー病又は血管線
維化疾患の治療への用途が開示された。
【選択図】　　図１
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式（Ｉ）：
【化１】

［式中、Ｖ１はＮ又はＣＲ１であり、Ｖ２はＮ又はＣＲ２であり、Ｖ３はＮ又はＣＲ３で
あり、Ｖ４はＮ又はＣＲ４であり、ただし、Ｖ１、Ｖ２、Ｖ３及びＶ４は多くとも一つが
Ｎであり、
　Ｘは一つの結合、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、Ｃ１－１０アルキレン、Ｃ２－１０アルケニレン、
Ｃ２－１０アルキニレン、－Ｒ６－Ｃ（＝Ｙ）－、－Ｒ６－Ｃ（＝Ｙ）－Ｏ－、－Ｒ６－
Ｃ（＝Ｙ）－Ｎ（Ｒ５）－、－Ｒ６－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－Ｒ６－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－Ｎ（Ｒ７

）－、又は－Ｒ６－Ｙ－であり、ただし、各ｔは１又は２であり、
　ＹはＯ又はＳであり、
　Ａは、ヘテロシクリレン、カルボシクリレン、縮合ビシクリレン、縮合ヘテロビシクリ
レン、スピロビシクリレン、スピロヘテロビシクリレン、アリーレン又はヘテロアリーレ
ンであり、
　Ｂはアルコキシ、ヒドロキシ置換アルコキシ、－ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ
７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
Ｒ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７

Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－Ｎ（Ｒ７ａ）－
、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シクロアルキル、ヘテロシクリル、アリール、
ヘテロアリール、縮合ビシクリル、縮合ヘテロビシクリル、スピロビシクリル、又はスピ
ロヘテロビシクリルであり、
　又はＡ、Ｘ及びＢは一緒になって式（ＩＩ）：
【化２】

を有する基を形成し、
　ただし、ＤはＮＲ５、Ｏ、Ｓ、又はＣＲ７Ｒ７ａであり、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ

）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ
）－アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａ
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Ｎ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキシ、脂肪族、ハロアルキル、アルコキシ、ヒドロキシアルコキ
シ、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキシ、ハロアルコキシ、アミノ置換
ハロアルコキシ、アルキルアミノハロアルコキシ、ヒドロキシ置換ハロアルコキシ、アル
キルアミノアルコキシ、アルコキシアルコキシ、シクロアルキルオキシ、アリールアルコ
キシ、アリールアルキルアミノ、ヘテロアリールアルコキシ、ヘテロアリールアルキルア
ミノ、ヘテロシクリルアルキルアミノ、シクロアルキルアミノ、ヘテロシクリルアルコキ
シ、カルボシクリルアルコキシ、カルボシクリルアルキルアミノ、ヘテロシクリル（ヒド
ロキシアルコキシ）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、アリール（ヒドロキシ
アルコキシ）、アリールオキシアルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、ヘ
テロアリールオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシアルコキシ、カルボシクリルオキ
シアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、縮合ヘテロ
ビシクリル、縮合ビシクリル脂肪族、縮合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシクロキシ、
縮合ヘテロビシクロキシ、縮合ビシクリルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミノ、縮合ビ
シクリルアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアルコキシ、縮合ビシクリルアルキルアミノ
、縮合ヘテロビシクリルアルキルアミノ、縮合ビシクロキシアルコキシ、縮合ヘテロビシ
クロキシアルコキシ、縮合ビシクリルアミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアミノア
ルコキシ、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ヘテ
ロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ビシクリル
アミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－
Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロビシ
クリル、スピロヘテロビシクリル、スピロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビシクリル脂
肪族、スピロビシクロキシ、スピロヘテロビシクロキシ、スピロビシクリルアミノ、スピ
ロヘテロビシクリルアミノ、スピロビシクリルアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアル
コキシ、スピロビシクリルアルキルアミノ、スピロヘテロビシクリルアルキルアミノ、ス
ピロビシクロキシアルコキシ、スピロヘテロビシクロキシアルコキシ、スピロビシクリル
アミノアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアミノアルコキシ、スピロビシクリル－Ｃ（
＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－
、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、
スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７

）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、ヘテロシクリル、シクロアル
キル、アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル脂肪族、アリ
ール脂肪族、ヘテロアリール脂肪族、アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘ
テロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ
－（ＣＨ２）ｍ－、又はシクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、た
だし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）
Ｎ（Ｒ７）－、－（Ｒ７）Ｎ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ
）ｔＮ（Ｒ７）－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又
は４であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９

ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（Ｃ
Ｈ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（
ＣＨ２）ｍ－は１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６ア
ルキニル、Ｃ１－６アルコキシ又はシアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ

）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ
）－アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａ

Ｎ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキシ、脂肪族、ハロアルキル、アルコキシ、ヒドロキシアルコキ
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シ、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキシ、ハロアルコキシ、アミノ置換
ハロアルコキシ、アルキルアミノハロアルコキシ、ヒドロキシ置換ハロアルコキシ、アル
キルアミノアルコキシ、アルコキシアルコキシ、アリールアルコキシ、アリールアルキル
アミノ、ヘテロアリールアルコキシ、ヘテロアリールアルキルアミノ、ヘテロシクリルア
ルキルアミノ、シクロアルキルオキシ、シクロアルキルアミノ、ヘテロシクリルアルコキ
シ、カルボシクリルアルコキシ、カルボシクリルアルキルアミノ、ヘテロシクリル（ヒド
ロキシアルコキシ）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、アリール（ヒドロキシ
アルコキシ）、アリールオキシアルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、ヘ
テロアリールオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシアルコキシ、カルボシクリルオキ
シアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、縮合ヘテロ
ビシクリル、縮合ビシクリル脂肪族、縮合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシクロキシ、
縮合ヘテロビシクロキシ、縮合ビシクリルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミノ、縮合ビ
シクリルアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアルコキシ、縮合ビシクリルアルキルアミノ
、縮合ヘテロビシクリルアルキルアミノ、縮合ビシクロキシアルコキシ、縮合ヘテロビシ
クロキシアルコキシ、縮合ビシクリルアミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアミノア
ルコキシ、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ヘテ
ロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ビシクリル
アミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－
Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロビシ
クリル、スピロヘテロビシクリル、スピロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビシクリル脂
肪族、スピロビシクロキシ、スピロヘテロビシクロキシ、スピロビシクリルアミノ、スピ
ロヘテロビシクリルアミノ、スピロビシクリルアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアル
コキシ、スピロビシクリルアルキルアミノ、スピロヘテロビシクリルアルキルアミノ、ス
ピロビシクロキシアルコキシ、スピロヘテロビシクロキシアルコキシ、スピロビシクリル
アミノアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアミノアルコキシ、スピロビシクリル－Ｃ（
＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－
、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、
スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７

）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、ヘテロシクリル、シクロアル
キル、アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル脂肪
族、アリール脂肪族、ヘテロアリール脂肪族、アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－、ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロシクリル－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はシクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－で
あり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（
＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ
（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－（Ｒ７）Ｎ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－Ｏ
Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７）－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、
２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－
Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルキル、Ｒ７

ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－ア
ルコキシ、脂肪族、Ｃ２－１０ハロアルキル、アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、ヘテロ
アリール－Ｃ３－１０アルコキシ、シクロアルキル－Ｃ２－１０アルコキシ、縮合ビシク
リル－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたアリール、ヘテロシ
クリル、シクロアルキル、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル脂肪族、Ｃ１－４ヘテ
ロアリール脂肪族、置換されたアリールＣ３－１０アルキル、ヘテロシクリルアルキル、
アルコキシ、ヒドロキシアルコキシ、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキ
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シ、ハロアルコキシ、アミノ置換ハロアルコキシ、アルキルアミノハロアルコキシ、ヒド
ロキシ置換ハロアルコキシ、アルキルアミノアルコキシ、アルコキシアルコキシ、アリー
ル－Ｃ２－１０アルコキシ、ヘテロシクリルアルコキシ、カルボシクリルアルコキシ、ヘ
テロシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、ア
リール（ヒドロキシアルコキシ）、アリールオキシアルコキシ、アリールアミノアルコキ
シ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシアルコキ
シ、カルボシクリルオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、シクロアルキルオキシ、
アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、縮合ヘテロビシクリル、縮合ビシクリル脂肪族、縮
合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシクロキシ、縮合ヘテロビシクロキシ、縮合ビシクリ
ルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミノ、縮合ビシクリルアルコキシ、縮合ヘテロビシク
リルアルコキシ、縮合ビシクリルアルキルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアルキルアミノ
、縮合ビシクロキシアルコキシ、縮合ヘテロビシクロキシアルコキシ、縮合ビシクリルア
ミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアミノアルコキシ、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）
－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテ
ロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシ
クリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、縮合ヘテロビ
シクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロビシクリル、スピロヘテロビシクリル、スピ
ロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビシクリル脂肪族、スピロビシクロキシ、スピロヘテ
ロビシクロキシ、スピロビシクリルアミノ、スピロヘテロビシクリルアミノ、スピロビシ
クリルアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアルコキシ、スピロビシクリルアルキルアミ
ノ、スピロヘテロビシクリルアルキルアミノ、スピロビシクロキシアルコキシ、スピロヘ
テロビシクロキシアルコキシ、スピロビシクリルアミノアルコキシ、スピロヘテロビシク
リルアミノアルコキシ、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ
）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）
Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝
Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝
Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロアリール－（
ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－
、又はシクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、
Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－
（Ｒ７）Ｎ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７）－
であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４であり、及び
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７

Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａ

Ｒ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルキル
、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ
）－アルコキシ、脂肪族、ハロアルキル、Ｃ２－１０アルコキシ、ヒドロキシアルコキシ
、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキシ、ハロアルコキシ、アミノ置換ハ
ロアルコキシ、アルキルアミノハロアルコキシ、ヒドロキシ置換ハロアルコキシ、アルキ
ルアミノアルコキシ、アルコキシアルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、アリール
アルコキシ、ヘテロアリールアルコキシ、ヘテロアリールアルキルアミノ、ヘテロシクリ
ルアルキルアミノ、Ｃ７－１０シクロアルコキシ、シクロアルキルアミノ、ヘテロシクリ
ルアルコキシ、カルボシクリルアルコキシ、カルボシクリルアルキルアミノ、ヘテロシク
リル（ヒドロキシアルコキシ）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、アリール（
ヒドロキシアルコキシ）、アリールオキシアルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリール
オキシ、ヘテロアリールオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシアルコキシ、カルボシ
クリルオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、
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縮合ヘテロビシクリル、縮合ビシクリル脂肪族、縮合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシ
クロキシ、縮合ヘテロビシクロキシ、縮合ビシクリルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミ
ノ、縮合ビシクリルアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアルコキシ、縮合ビシクリルアル
キルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアルキルアミノ、縮合ビシクロキシアルコキシ、縮合
ヘテロビシクロキシアルコキシ、縮合ビシクリルアミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリ
ルアミノアルコキシ、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－
、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合
ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビ
シクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、
スピロビシクリル、スピロヘテロビシクリル、スピロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビ
シクリル脂肪族、スピロビシクロキシ、スピロヘテロビシクロキシ、スピロビシクリルア
ミノ、スピロヘテロビシクリルアミノ、スピロビシクリルアルコキシ、スピロヘテロビシ
クリルアルコキシ、スピロビシクリルアルキルアミノ、スピロヘテロビシクリルアルキル
アミノ、スピロビシクロキシアルコキシ、スピロヘテロビシクロキシアルコキシ、スピロ
ビシクリルアミノアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアミノアルコキシ、スピロビシク
リル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ
（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ（
＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ
）Ｎ（Ｒ７）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、ヘテロシクリル、
シクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル脂
肪族、アリールＣ２－１０脂肪族、ヘテロアリール脂肪族、アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ
－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロシクリ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はシクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝
Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－
Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－（Ｒ７）Ｎ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ

－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７）－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮ
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、脂肪族、ハロ脂肪族、ヒ
ドロキシ脂肪族、アミノ脂肪族、アルコキシ脂肪族、アルキルアミノ脂肪族、アルキルチ
オ脂肪族、アリール脂肪族、ヘテロアリール脂肪族、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアル
キル脂肪族、アリールオキシ脂肪族、ヘテロシクリルオキシ脂肪族、シクロアルキルオキ
シ脂肪族、アリールアミノ脂肪族、ヘテロシクリルアミノ脂肪族、シクロアルキルアミノ
脂肪族、アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル又はカルボシクリルであり、　
　各Ｒ５ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、オキソ（＝
Ｏ）、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ
７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ
）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－
アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（
＝Ｏ）－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキシ、アリール、ヘテロアリー
ル、アルコキシ、アルキル、アルケニル、アルキニル、ヘテロシクリル、メルカプト、ニ
トロ、アラルキル、アリールアミノ、ヘテロアリールアミノ、アリールアルキルアミノ、
ヘテロアリールアルキルアミノ、ヘテロアリールオキシ、ヘテロアリールアルキル、アリ
ールアルコキシ、ヘテロアリールアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、ヘテロシクリルア
ルコキシ、ヘテロシクリルアミノ、ヘテロシクリルアルキルアミノ又はアリールオキシで
あり、
　各Ｒ６は独立に１つの結合、Ｃ１－１０アルキレン、Ｃ２－１０アルケニレン、又はＣ
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２－１０アルキニレンであり、及び
　各Ｒ７及びＲ７ａは独立にＨ、脂肪族、ハロ脂肪族、ヒドロキシ脂肪族、アミノ脂肪族
、アルコキシ脂肪族、アルキルアミノ脂肪族、アルキルチオ脂肪族、アリール脂肪族、ヘ
テロアリール脂肪族、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル脂肪族、アリールオキシ脂
肪族、ヘテロシクリルオキシ脂肪族、シクロアルキルオキシ脂肪族、アリールアミノ脂肪
族、ヘテロシクリルアミノ脂肪族、シクロアルキルアミノ脂肪族、アリール、ヘテロアリ
ール、ヘテロシクリル又はカルボシクリルであり、Ｒ７及びＲ７ａが同じ窒素原子に結合
している場合、Ｒ７及びＲ７ａはそれらが結合している窒素原子と一緒に任意に、置換又
は無置換の３－８員環又は、置換又は無置換のスピロビシクロ環若しくは縮合ビシクロ環
を形成していてもよく、
　ただし、ＮＲ５、－Ｒ６－Ｃ（＝Ｙ）－、－Ｒ６－Ｃ（＝Ｙ）－Ｏ－、－Ｒ６－Ｃ（＝
Ｙ）－Ｎ（Ｒ５）－、－Ｒ６－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－Ｒ６－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－Ｎ（Ｒ７）－、
－Ｒ６－Ｙ－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７

ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝
Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７

Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（
＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ

１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキ
シ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮ
Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）２－、
Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－脂肪族、アリール－（ＣＨ

２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘ
テロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ
－（ＣＨ２）ｍ－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル
－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－
、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－
Ｓ（＝Ｏ）２－、カルボキシＣ１－６アルコキシ、ハロアルキル、ヘテロシクリルアルキ
ル、ヘテロシクリルアルコキシ、ヘテロシクリルアルキルアミノ、ヘテロシクリルアミノ
、シクロアルキル、シクロアルキル脂肪族、シクロアルキルアミノ、シクロアルキルオキ
シ脂肪族、シクロアルキルアルコキシ、シクロアルキルアルキルアミノ、カルボシクリル
脂肪族、アリールアルキル、アリールオキシアルキル、ヘテロアリールオキシ脂肪族、脂
肪族、アルコキシ、ヒドロキシアルコキシ、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６

アルコキシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキシ、ハロアルコキシ、アミノ置換ハロアルコ
キシ、アルキルアミノハロアルコキシ、ヒドロキシ置換ハロアルコキシ、アルキルアミノ
アルコキシ、アルコキシアルコキシ、アリールアルコキシ、アリールアルキルアミノ、ヘ
テロシクリルアルコキシ、カルボシクリルアルコキシ、ヘテロシクリル（ヒドロキシアル
コキシ）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、アリール（ヒドロキシアルコキシ
）、アリールオキシアルコキシ、ヘテロアリールオキシアルコキシ、アリールオキシ、ア
リールアミノ、ヘテロシクリルオキシアルコキシ、カルボシクリルオキシアルコキシ、シ
クロアルキルオキシ、アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、縮合ヘテロビシクリル、縮合
ビシクリル脂肪族、縮合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシクロキシ、縮合ヘテロビシク
ロキシ、縮合ビシクリルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミノ、縮合ビシクリルアルコキ
シ、縮合ヘテロビシクリルアルコキシ、縮合ビシクリルアルキルアミノ、縮合ヘテロビシ
クリルアルキルアミノ、縮合ビシクロキシアルコキシ、縮合ヘテロビシクロキシアルコキ
シ、縮合ビシクリルアミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアミノアルコキシ、縮合ビ
シクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ
（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ
）－、縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ
７）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロビシクリル、スピロヘ
テロビシクリル、スピロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビシクリル脂肪族、スピロビシ
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クロキシ、スピロヘテロビシクロキシ、スピロビシクリルアミノ、スピロヘテロビシクリ
ルアミノ、スピロビシクリルアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアルコキシ、スピロビ
シクリルアルキルアミノ、スピロヘテロビシクリルアルキルアミノ、スピロビシクロキシ
アルコキシ、スピロヘテロビシクロキシアルコキシ、スピロビシクリルアミノアルコキシ
、スピロヘテロビシクリルアミノアルコキシ、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロ
ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロヘテロビ
シクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシ
クリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロヘテ
ロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、アリール、ヘテロアリール、アリール脂肪族、
ヘテロアリール脂肪族、ヘテロアリールオキシ、ヘテロアリールアミノ、ヘテロアリール
アルコキシ、ヘテロアリールアルキルアミノ、ハロ脂肪族、ヒドロキシ脂肪族、アミノ脂
肪族、アルコキシ脂肪族、アルキルアミノ脂肪族、アルキルチオ脂肪族、シクロアルキル
、ヘテロシクリル脂肪族、アリールオキシ脂肪族、ヘテロシクリルオキシ脂肪族、シクロ
アルキルオキシ脂肪族、アリールアミノ脂肪族、ヘテロシクリルアミノ脂肪族、シクロア
ルキルアミノ脂肪族、ヘテロシクリル、カルボシクリル、ヘテロシクリレン、カルボシク
リレン、縮合ビシクリレン、縮合ヘテロビシクリレン、スピロビシクリレン、スピロヘテ
ロビシクリレン、アリーレン及びヘテロアリーレンの各々は、無置換であるか、少なくと
も１つの置換基で置換されており、その置換基は、ハロアルキル、オキソ（＝Ｏ）、ヒド
ロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、Ｃ１－１０アルコキシ、Ｃ１－１０アル
キルアミノ、Ｃ１－１０アルキルチオ、Ｃ１－１０アルキル、Ｃ２－１０アルケニル、Ｃ

２－１０アルキニル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリー
ル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリールオキシ、カルボキシ、ヒドロキシ置
換Ｃ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アル
キル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）

２－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキ
ル－Ｓ（＝Ｏ）２－、又はカルボキシＣ１－６アルコキシである]の化合物、又はその立
体異性体、幾何異性体、互変異性体、Ｎ－オキシド、水和物、溶媒和物、代謝産物、薬学
的に許容され得る塩又はプロドラッグ。
【請求項２】
　Ａは、Ｃ２－１０ヘテロシクリレン、Ｃ３－１０カルボシクリレン、Ｃ５－１２縮合ビ
シクリレン、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリレン、Ｃ５－１２スピロビシクリレン、Ｃ５

－１２スピロヘテロビシクリレン、Ｃ６－１０アリーレン、又はＣ１－９ヘテロアリーレ
ンである請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
　Ａは
【化３】

であり、
　ただし、各Ｑ１、Ｑ２、Ｑ３、Ｑ４、Ｑ５及びＱ６は独立にＮ、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、ＣＲ
７Ｒ７ａ、又はＣＲ８であり、　且つＱ１、Ｑ２、Ｑ３、Ｑ４、Ｑ５及びＱ６は多くとも
四つがＮ又はＮＲ５であり、
　Ｗ１はＮＲ５、Ｏ、Ｓ、又はＣＲ７Ｒ７ａであり、各Ｗ２、Ｗ３、Ｗ４及びＷ５は独立
にＮ、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、ＣＲ７Ｒ７ａ、又はＣＲ８であり、
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且つＷ１、Ｗ２、Ｗ３、Ｗ４及びＷ５は多くとも四つがＮ又はＮＲ５であり、
　各Ｒ８は独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、
－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）
Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝
Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－アルキル、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－アルコキシ
、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキシ、アリール、ヘテロアリール、アルコキシ、ア
ルキル、アルケニル、アルキニル、ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、アラルキル、
アリールアミノ、ヘテロアリールアミノ、アリールアルキルアミノ、ヘテロアリールアル
キルアミノ、ヘテロアリールオキシ、ヘテロアリールアルキル、アリールアルコキシ、ヘ
テロアリールアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、ヘテロシクリルアルコキシ、ヘテロシ
クリルアミノ、ヘテロシクリルアルキルアミノ又はアリールオキシである請求項１に記載
の化合物。
【請求項４】
　Ａは
【化４】

であり、
　ただし、各Ｅ１、Ｅ２、Ｅ３、Ｅ４、Ｅ５、Ｅ６、Ｅ７、Ｅ８、Ｆ１及びＦ２は独立に
Ｎ又はＣＲ９であり、
　各Ｔ及びＴ１は独立にＮＲ５、Ｏ、Ｓ又はＣＲ９Ｒ９ａであり、
　各Ｒ９及びＲ９ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、Ｒ
７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ
）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－
Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、
Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１

－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ

１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ１－６アルコキシ
、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルケニル、Ｃ２－６アルキニル、Ｃ２－１０ヘテロシク
リル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０アリール
アミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールアミノ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキルアミノ、
Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－

９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシ、Ｃ２－１０ヘ
テロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロ
シクリルＣ１－６アルキルアミノ又はＣ６－１０アリールオキシである請求項１に記載の
化合物。
【請求項５】
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　Ａは
【化５】

であり、
　ただし、各ｎは０、１、２又は３であり、及び
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（
Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝
Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２

Ｎ（Ｒ７ａ）－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４ハロアルキ
ル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０

アリール、又はＣ１－９ヘテロアリールである請求項２に記載の化合物。
【請求項６】
　ＢはＣ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルコキシ、－ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｃ
（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ
７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ
）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ４－１２カルボシ
クリル、Ｃ４－１２シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリール、
Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル
、Ｃ５－１２スピロビシクリル、又はＣ５－１２スピロヘテロビシクリルである請求項１
に記載の化合物。　
【請求項７】
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝
Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６

脂肪族、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキ
シ、Ｃ１－６ヒドロキシ置換アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、アミノ置換Ｃ

１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアルコキシ、ヒドロキシ置
換Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アル
コキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１
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－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテ
ロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ

３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－

１０カルボシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル（Ｃ１－６ヒド
ロキシアルコキシ）、Ｃ３－１０カルボシクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ

６－１０アリール（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリールオキシＣ１－

６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１－９ヘ
テロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシＣ１－６アル
コキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルオキシ、Ｃ１－６アジドアルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテ
ロビシクリル、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシク
リルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ビシクロキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキシ
、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１

２縮合ビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６アルコ
キシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシク
リルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－

１２縮合ヘテロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノＣ１

－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１

２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－

１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ
）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシク
リルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５

－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル、
Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５

－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２スピロビシクロキシ、Ｃ５－

１２スピロヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロ
ヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２

スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６アル
キルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２ス
ピロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシＣ１－６ア
ルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘ
テロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－
、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－
Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロ
ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ
）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５－１２スピロヘテロ
ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロア
ルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１

－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６脂
肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ
－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２

－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアル
キル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（
＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－
、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、
１、２、３又は４であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシ
クリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２
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）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、Ｃ１－６

アルキル、Ｃ２－６アルキニル、Ｃ１－６アルコキシ又はシアノで任意に置換されていて
もよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝
Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６

脂肪族、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキ
シ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、アミノ置換Ｃ

１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアルコキシ、ヒドロキシ置
換Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アル
コキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１

－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテ
ロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ

３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－

１０カルボシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル（Ｃ１－６ヒド
ロキシアルコキシ）、Ｃ３－１０カルボシクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ

６－１０アリール（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリールオキシＣ１－

６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１－９ヘ
テロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシＣ１－６アル
コキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルオキシ、Ｃ１－６アジドアルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテ
ロビシクリル、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシク
リルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ビシクリルオキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロ
キシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５

－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６ア
ルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビ
シクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ

５－１２縮合ヘテロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５

－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ

５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（
＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビ
シクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、
Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５－１２スピロビシクリ
ル、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６脂肪族、
Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２スピロビシクロキシ、Ｃ

５－１２スピロヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２ス
ピロヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－

１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１

２スピロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシＣ５－

１２アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２ス
ピロヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝
Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシク
リル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２
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スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ
（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５－１２スピロ
ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シ
クロアルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１

－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）

ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－
、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シク
ロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５

、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－
、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ
）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立
に０、１、２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アル
コキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－１０

ハロアルキル、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール－
Ｃ３－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロアルキル－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ５－１０縮
合ビシクリル－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロア
ルキル、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたＣ６－１０アリール、Ｃ２－１０ヘテロシ
クリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ１－４ヘテロアリ
ールＣ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、置換されたＣ

６－１０アリールＣ３－６アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルキル、Ｃ１

－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、ヒドロキ
シ置換Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、アミノ置換Ｃ１－６ハロア
ルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６ハ
ロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－

６アルコキシ、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロ
シクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ３－１０カルボシクリル（Ｃ１－６ヒド
ロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリール（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１

０アリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールアミノＣ１－６アルコキシ、
Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３

－１０カルボシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシ、Ｃ

３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ１－６アジドアルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル
、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－

１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ビシクロキシ、Ｃ５－１２縮
合ヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシク
リルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシ
クリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－

１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクロキシＣ１－

６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合
ビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノＣ１－６

アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ
（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロ
ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－
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１２縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＲ７－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ５－１２スピロ
ビシクリル、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６

脂肪族、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２スピロビシクロ
キシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノ、Ｃ５

－１２スピロヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６アルコキシ
、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリル
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、
Ｃ５－１２スピロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキ
シＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－

１２スピロヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリル－
Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロヘテロ
ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５

－１２スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミ
ノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ５－１２スピ
ロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（
ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１

０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル
－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ
）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（
＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又
は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、
２、３又は４であり、及び
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７

Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アル
コキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－１０

アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、ヒドロキシ置
換Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、アミノ置換Ｃ１－６ハロアルコ
キシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６ハロア
ルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６ア
ルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ

１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルア
ミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルキルアミノ、Ｃ７－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ
、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６ア
ルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ３－１

０カルボシクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリール（Ｃ１－６ヒ
ドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリ
ールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６ア
ルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシク
リルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシ、Ｃ１－６アジドアル
コキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２縮合
ビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１

２縮合ビシクロキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルア
ミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アル
コキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリ
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ルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、
Ｃ５－１２縮合ビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキシＣ

１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮
合ヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ
（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ビシク
リルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ

５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ５－１２スピロビシクリル、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル、Ｃ

５－１２スピロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６

脂肪族、Ｃ５－１２スピロビシクロキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシ、Ｃ５－

１２スピロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２ス
ピロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルコ
キシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビ
シクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、
Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキ
シ、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝
Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロ
ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５

－１２スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ
（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、
Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９

ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ２－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６

脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリ
ール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－
Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－
Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－
、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、
各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４である請求項１に記載
の化合物。
【請求項８】
　各Ｒ５は独立に水素、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ
）－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａ

ＮＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１

－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロキシ脂肪族、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキ
シＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１

－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪
族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪
族、Ｃ６－１０アリールオキシＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシＣ１－

６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールアミノ
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロア
ルキルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ２－１

０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルである請求項１に記載の化合物。
【請求項９】
　各Ｒ５ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、オキソ（＝
Ｏ）、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ
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７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ
）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（
＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７

Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝
Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ１－６ア
ルコキシ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルケニル、Ｃ２－６アルキニル、Ｃ２－１０ヘ
テロシクリル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０

アリールアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールアミノ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル
アミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキ
シ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ
、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシ、Ｃ２

－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルアミノ、Ｃ２－１

０ヘテロシクリルＣ１－６アルキルアミノ又はＣ６－１０アリールオキシである請求項１
に記載の化合物。
【請求項１０】
　各Ｒ７及びＲ７ａは独立にＨ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロ
キシ脂肪族、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アル
キルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ

１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールオキシＣ

１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアル
キルオキシＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテ
ロシクリルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ

６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０

カルボシクリルであり、Ｒ７及びＲ７ａが同じ窒素原子に結合している場合、Ｒ７及びＲ
７ａはそれらが結合している窒素原子と一緒に任意に、置換又は無置換の３－８員環、又
は置換又は無置換のＣ５－１２縮合ビシクロ環若しくはＣ５－１２スピロビシクロ環を形
成していてもよい請求項１に記載の化合物。
【請求項１１】
　式（Ｉ）のＮ、Ｖ１、Ｖ２、Ｖ３、Ｖ４及びＣ（＝Ｙ）は式（ＩＩＩ）
【化６】

を有する基を規定し、
【化７】

は、
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【化８】

であり、
　各Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ
（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ
７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７

ａ）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロ
キシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキ
ルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シク
ロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－

６アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリー
ルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ

１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１

０シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキ
ルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリール
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ

２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０

シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、Ｎ
Ｒ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｎ
Ｈ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（
＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは
独立に０、１、２、３又は４であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（
ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１

０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ３－１０シクロアルキル
－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ
、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルキニル、Ｃ１－６アルコキシ又はシアノで任意に置換
されていてもよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２
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）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、
　各Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－
ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７

ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ
－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７

Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６ア
ルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－６

ハロアルキル、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール－Ｃ

３－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シク
ロアルキル－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキ
ル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪
族、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたＣ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール
Ｃ１－６脂肪族、置換されたＣ６－１０アリールＣ３－６アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシ
クリルＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－

６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロア
ルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６ア
ルコキシ、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１

－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシク
リルオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ
－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２

－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアル
キル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（
＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－
、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、
１、２、３又は４であり、及び
　各Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７

ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ
７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ
７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７

ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（
＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１

－６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ

１－６ハロアルキル、Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６

アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキ
シ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１

０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９

ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルア
ミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリ
ルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－１０ヘテロアリールオキ
シ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
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Ｃ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１

－９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ２－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１

－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロ
アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）

ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２

）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）
、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｎ
Ｈ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であ
り、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４である請求項１に
記載の化合物。
【請求項１２】
【化９】

は、
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【化１０】

である請求項１に記載の化合物。
【請求項１３】
　Ａは

【化１１】

であり、
　Ｘは１つの結合、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、－（ＣＨ２）ｍ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（＝Ｙ）－
、－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（＝Ｙ）－Ｏ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（＝Ｙ）－Ｎ（Ｒ５）－、－
（ＣＨ２）ｍ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－Ｎ（Ｒ７）－、－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－Ｙ－、－ＣＨ＝ＣＨ－、又は－Ｃ≡Ｃ－であり、ただし、各ｔは１又は２であ
り、各ｍは０、１、２又は３であり、
　ＹはＯであり、
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　Ｂは－ＮＲ７Ｒ７ａ、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シクロアルキル、Ｃ２－

１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ５－１２縮合ビ
シクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリル、又はＣ５－

１２スピロヘテロビシクリルであり、ただし、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シ
クロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリー
ル、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビ
シクリル、及びＣ５－１２スピロヘテロビシクリルの各々は、任意にオキソ（＝Ｏ）、ヒ
ドロキシ、アミノ、ハロゲン、シアノ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルケニル
、Ｃ２－６アルキニル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０ア
リールオキシ、カルボキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－

６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（
＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（
＝Ｏ）－、ヒドロキシで置換されたＣ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、又はカルボキシ
Ｃ１－６アルコキシで置換されていてもよく、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０

ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ３－１０シクロアルキル－
（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、
メチル、エチル、プロピル、エチニル、プロピニル、ブチニル、メトキシ、エトキシ又は
シアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６
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アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アル
コキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－６ハ
ロアルキル、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール－Ｃ３

－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキル－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル
、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族
、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたＣ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリールＣ

１－６脂肪族、置換されたＣ６－１０アリールＣ３－６アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシク
リルＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６

アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアル
コキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アル
コキシ、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－
（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－

１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝
Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ
（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、
又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１
、２、３又は４であり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７

Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａ

Ｒ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝
Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－

６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１

－６ハロアルキル、Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６ア
ミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ
、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０
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アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘ
テロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミ
ノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６

アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリル
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－１０ヘテロアリールオキシ
、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ

１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ２－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－

６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロア
リール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、
－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり
、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮ
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－３アルキル、Ｃ１

－３ハロアルキル、Ｃ１－３ヒドロキシアルキル、Ｃ１－３アミノアルキル、Ｃ１－３ア
ルコキシＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキルアミノＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキ
ルチオＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－３アルキル、Ｃ１－９ヘテロアリー
ルＣ１－３アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－３アルキル、Ｃ３－１０シクロア
ルキルＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘ
テロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、及び
　各Ｒ７及びＲ７ａは独立にＨ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロ
キシ脂肪族、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アル
キルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ

１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、Ｒ
７及びＲ７ａが同じ窒素原子に結合している場合、Ｒ７及びＲ７ａはそれらが結合してい
る窒素原子と一緒に任意に、置換又は無置換の３－８員環を形成している請求項１に記載
の化合物。
【請求項１４】
　Ａ、Ｘ及びＢは式（ＩＩ）：
【化１２】

を有する基を規定し、
　ただし、ＤはＯであり、ｎは０、１又は２であり、及び
　各Ｒ５ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（
Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝
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Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２

Ｎ（Ｒ７ａ）－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルコキシ
、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリール、又はＣ１－９

ヘテロアリールである請求項１に記載の化合物。
【請求項１５】
　式（ＩＶ）：
【化１３】

を有し、
　ただし、Ｖ１はＮ又はＣＲ１であり、
Ｖ２はＮ又はＣＲ２であり、Ｖ３はＮ又はＣＲ３であり、
Ｖ４はＮ又はＣＲ４であり、
　ただし、Ｖ１、Ｖ２、Ｖ３及びＶ４は多くとも一つがＮであり、
Ｔ２はＮ又はＣＲ１０であり、
　Ｘは１つの結合、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、－（ＣＨ２）ｍ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｙ－、－Ｃ（
＝Ｏ）－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ＝ＣＨ－、又は－Ｃ≡Ｃ－であり、ただし、各ｍ
は０、１、２又は３であり、
　Ｂは－ＮＲ７Ｒ７ａ、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シクロアルキル、Ｃ２－

１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ５－１２縮合ビ
シクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリル、又はＣ５－

１２スピロヘテロビシクリルであり、ただし、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シ
クロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリー
ル、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビ
シクリル、及びＣ５－１２スピロヘテロビシクリルの各々は、任意にオキソ（＝Ｏ）、ヒ
ドロキシ、アミノ、ハロ、シアノ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ１

－６アルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルケニル、Ｃ

２－６アルキニル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリー
ルオキシ、カルボキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６ア
ルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ
）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ
）－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、又はカルボキシＣ１－６アル
コキシで置換されていてもよく、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
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アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０

ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ３－１０シクロアルキル－
（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、
メチル、エチル、プロピル、エチニル、プロピニル、ブチニル、メトキシ、エトキシ又は
シアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アル
コキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－６ハ
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ロアルキル、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール－Ｃ３

－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキル－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル
、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族
、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたＣ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリールＣ

１－６脂肪族、置換されたＣ６－１０アリールＣ３－６アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシク
リルＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６

アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアル
コキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アル
コキシ、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－
（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－

１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝
Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ
（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、
又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１
、２、３又は４であり、　
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７

Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａ

Ｒ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝
Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－

６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１

－６ハロアルキル、Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６ア
ミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ
、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０

アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘ
テロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミ
ノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６

アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリル
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－１０ヘテロアリールオキシ
、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ

１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ２－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－

６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロア
リール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、
－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり
、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮ
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－３アルキル、Ｃ１

－３ハロアルキル、Ｃ１－３ヒドロキシアルキル、Ｃ１－３アミノアルキル、Ｃ１－３ア
ルコキシＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキルアミノＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキ
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ルチオＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－３アルキル、Ｃ１－９ヘテロアリー
ルＣ１－３アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－３アルキル、Ｃ３－１０シクロア
ルキルＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘ
テロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、
　各Ｒ７及びＲ７ａは独立にＨ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロ
キシ脂肪族、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アル
キルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ

１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、Ｒ
７及びＲ７ａが同じ窒素原子に結合している場合、Ｒ７及びＲ７ａはそれらが結合してい
る窒素原子と一緒に任意に、置換又は無置換の３－８員環を形成していてもよく、
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、
－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ
（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（
＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル
－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ
）２ＮＨ－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ

１－４アルコキシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリー
ル、Ｃ６－１０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９ヘテロアリールであり、
ｎは０、１、２又は３であり、及び
　各Ｒ１０は独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ニトロ、メ
ルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アル
キルアミノ、又はＣ１－４アルキルチオである請求項１記載の化合物。
【請求項１６】
　Ｂは－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｎ（ＣＨ２ＣＨ３）２、－Ｎ（ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）２、－
Ｎ（ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）２、
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【化１４－１】

【化１４－２】

であり、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ
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－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－
Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ
（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－
、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチ
ル、フェニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、(フルオロ置換フェニル)－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、チアゾリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ピリジル
－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、フェニルエチル、シクロヘキシル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ナフチル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はモルホリニ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝
Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ
（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、
又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１
、２、３又は４であり、或いはフェニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、（フルオ
ロ置換フェニル）－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、チアゾリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ
－（ＣＨ２）ｍ－、ピリジル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、フェニルエチル、シ
クロヘキシル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ナフチル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－、及びモルホリニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又は
それ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、メチル、エチル、プロピル、エチニル、プロピニル、ブ
チニル、メトキシ、エトキシ又はシアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ
－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－
Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ
（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－
、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチ
ル、フェニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、(フルオロ置換フェニル)－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、チアゾリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はモル
ホリニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、
Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、
－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）

ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に
０、１、２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ
－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１

－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－

４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ
）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、メチ
ル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、フェニル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、(フルオロ置換フェニル)－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、
チアゾリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はモルホリニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ
－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、
Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ
（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ

ＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４であり
、　
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１

－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４ア
ルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アル
キル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－
、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、メチル、エ
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チル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチル、フェニル
－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、(フルオロ置換フェニル)－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（
ＣＨ２）ｍ－、チアゾリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はモルホリニル－（
ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、
Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ
）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－
ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、
３又は４であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｃ１－３アルキル、フェニル、ベンジル、ピリジル又はモルホリノ
メチルであり、　
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、
－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ
（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（
＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル
－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ
）２ＮＨ－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ

１－４アルコキシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリー
ル、Ｃ６－１０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９ヘテロアリールであり、
　ｎは０、１、２又は３であり、及び
　各Ｒ１０は独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ニトロ、メ
ルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アル
キルアミノ、又はＣ１－４アルキルチオである請求項１５に記載の化合物。
【請求項１７】
　式（Ｖ）：
【化１５】

を有し、
　ただし、Ｖ１はＮ又はＣＲ１であり、
Ｖ２はＮ又はＣＲ２であり、
Ｖ３はＮ又はＣＲ３であり、
Ｖ４はＮ又はＣＲ４であり、
　ただし、Ｖ１、Ｖ２、Ｖ３及びＶ４は多くとも一つがＮであり、
Ｔ３はＮ又はＣＲ１０であり、
Ｔ４はＮＲ５、Ｏ、Ｓ又はＣＲ１１Ｒ１１ａであり、
　Ｘは１つの結合、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、－（ＣＨ２）ｍ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｙ－、－Ｃ（
＝Ｏ）－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ＝ＣＨ－、又は－Ｃ≡Ｃ－であり、ただし、各ｍ
は０、１、２又は３であり、
　Ｂは－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｎ（ＣＨ２ＣＨ３）２、－Ｎ（ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）２、－
Ｎ（ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）２、
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【化１６】

であり、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ
－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－
Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ
（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－
、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチ
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ル、又はＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、Ｇは
Ｏ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、又はＣ（＝Ｏ）であり、各ｐ及びｍは独立
に０、１、２又は３であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、メチル、エチル、プロピル、エチニル
、プロピニル、ブチニル、メトキシ、エトキシ又はシアノで任意に置換されていてもよく
、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ
－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－
Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ
（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－
、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチ
ル、又はＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、Ｇは
Ｏ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、又はＣ（＝Ｏ）であり、各ｐ及びｍは独立
に０、１、２又は３であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ－
Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－

４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４

アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）

２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、メチル
、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔ－ブチル、又はＣ６－１０アリール－（
ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ
（＝Ｏ）２、又はＣ（＝Ｏ）であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３であり、　
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１

－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４ア
ルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アル
キル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－
、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、メチル、エ
チル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔ－ブチル、トリフルオロメチル、又はＣ６－

１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５

、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、又はＣ（＝Ｏ）であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又
は３であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｃ１－４アルキル、フェニル、ベンジル、ピリジル又はモルホリノ
メチルであり、及び
　各Ｒ８ａ、Ｒ１０、Ｒ１１、及びＲ１１ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ
、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）
ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１

－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）

２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４ア
ルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４

アルキルチオ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ６－１０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９

ヘテロアリールである請求項１に記載の化合物。
【請求項１８】
　式（ＶＩ）：
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【化１７】

を有し、
　ただし、ＥはＮ又はＣＲ１０であり、
　ＪはＯ、Ｓ、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、ＮＲ１３又はＣＲ１４Ｒ１４ａであり、
　ｋは０、１、２、３又は４であり、
　ｑは０、１又は２であり、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６ハ
ロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアル
コキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０ア
リール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－
Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、
又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各
ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ
（＝Ｏ）－又は－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３で
あり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロ
アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）

ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、及びＣ３－１０シクロ
アルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、
Ｂｒ、Ｉ、メチル、エチル、プロピル、エチニル、プロピニル、ブチニル、メトキシ、エ
トキシ又はシアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロアル
キル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ
、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、
Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－又は－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－であり
、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３であり、　
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｃ１－３アルキル、Ｃ１－３ハロアルキル、Ｃ１－３ヒドロキシアルキル、Ｃ１－３

アミノアルキル、Ｃ１－３アルコキシＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキルアミノＣ１－

３アルキル、Ｃ１－３アルキルチオＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－３アル
キル、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－３アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－３ア
ルキル、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘ
テロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、
シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコ
キシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ６－１
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０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９ヘテロアリールであり、
　ｎは０、１、２又は３であり、
　Ｒ１０は独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ニトロ、メル
カプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アルキ
ルアミノ、又はＣ１－４アルキルチオであり、
　各Ｒ１２はオキソ（＝Ｏ）、ヒドロキシ、アミノ、ハロ、シアノ、Ｃ１－１０アルコキ
シ、Ｃ１－１０アルキルアミノ、Ｃ１－１０アルキルチオ、Ｃ１－１０アルキル、Ｃ２－

１０アルケニル、Ｃ２－１０アルキニル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ

１－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリールオキシ、カルボ
キシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ
）－、Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６ア
ルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシ
置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、又はカルボキシＣ１－６アルコキシであり、
　Ｒ１３はＨ、Ｃ１－４アルキル、Ｃ２－４アルキニル、Ｃ１－４アルコキシ、ヒドロキ
シ置換Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４カルボキシアルコキシ、Ｃ１－４アルキルカルボニ
ル又はヒドロキシ置換Ｃ１－４アルキルカルボニルであり、及び
　各Ｒ１４及びＲ１４ａは独立にＨ、ヒドロキシ、カルボキシ、Ｃ１－４アルキル、Ｃ１

－４アルコキシ又はＣ１－６アルキルアミノである請求項１に記載の化合物。
【請求項１９】
　Ｒ１は独立にＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、メチル、エチル、プロピ
ル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、Ｃ６－８アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－又はＣ４－６ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、た
だし、各ＧはＮＲ５、Ｏ又はＳであり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３であり、或
いはＣ６－８アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－及びＣ４－６ヘテロアリール
－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、メ
チル、エチル、プロピル、エチニル、プロピニル、ブチニル、メトキシ又はシアノで任意
に置換されていてもよく、
　Ｒ３は独立にＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、メチル、エチル、プロピル、イ
ソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、Ｃ６－８アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－又はＣ４－６ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、
各ＧはＯ又はＳであり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３である請求項１８に記載の
化合物。
【請求項２０】
　式（ＶＩＩ）：
【化１８】

を有し、
　ただし、Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ

１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６ア
ミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（
ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１
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０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル
－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｃ（＝Ｏ
）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－又は－ＮＨＣ（＝Ｏ
）ＮＨ－であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３であり、或いはＣ６－１０アリー
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－
（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及び
Ｃ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ
以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、メチル、エチル、プロピル、シアノ、エチニル、メトキシ、
エトキシ又はプロピニルで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロアル
キル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ
、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、
Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－又は－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－であり
、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３であり、　
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｃ１－３アルキル、Ｃ１－３ハロアルキル、Ｃ１－３ヒドロキシアルキル、Ｃ１－３

アミノアルキル、Ｃ１－３アルコキシＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキルアミノＣ１－

３アルキル、Ｃ１－３アルキルチオＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－３アル
キル、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－３アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－３ア
ルキル、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘ
テロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、
　各Ｒ７は独立にＨ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロキシ脂肪
族、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルアミ
ノＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂
肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロ
アリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、
　各Ｒ７ａは独立にＣ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロキシ脂肪族
、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルアミノ
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６脂
肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪
族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロア
リール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、
　Ｒ７及びＲ７ａが同じ窒素原子に結合している場合、Ｒ７及びＲ７ａはそれらが結合し
ている窒素原子と一緒に、任意に、置換又は無置換の３－８員環を形成していてもよく、
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、
シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコ
キシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ６－１

０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９ヘテロアリールであり、及び
　ｎは０、１、２又は３である請求項１に記載の化合物。
【請求項２１】
　各Ｒ７は独立にＨ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－４アルコキシＣ１－６アルキル、
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【化１９】

であり、
　各Ｒ７ａは独立にＣ１－６アルキル、Ｃ１－４アルコキシＣ１－６アルキル、
【化２０】

である請求項２０に記載の化合物。
【請求項２２】
下記構造の一つを有する請求項１に記載の化合物、又はそれらの立体異性体、幾何異性体
、互変異性体、窒素酸化物、水和物、溶媒和物、若しくは薬学的に許容され得る塩。
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【化２１－１】
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【化２１－２】
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【化２１－３】
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【化２１－５】
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【化２１－７】

【請求項２３】
　請求項１～２２のいずれか１項に記載の化合物、及び薬学的に許容され得る担体、賦形
剤、希釈剤、アジュバント、ビヒクル、又はそれらの組み合わせを含む医薬組成物。
【請求項２４】
　患者における組織又は器官の線維化疾患を予防、処置、治療又はその重症度を軽減する
医薬品を製造するための請求項１～２２のいずれか１項に記載の化合物又は請求項２３に
記載の医薬組成物の使用。
【請求項２５】
　患者における組織又は器官の線維化疾患を予防、処置、治療又はその重症度を軽減する
医薬品の用途に用いられる請求項１～２２のいずれか１項に記載の化合物又は請求項２３
に記載の医薬組成物。
【請求項２６】
　患者に有効治療量の請求項１～２２のいずれか１項に記載の化合物又は請求項２３に記
載の医薬組成物を投与することを含む患者における組織又は器官の線維化疾患を予防、処
置、治療又はその重症度を軽減する方法。
【請求項２７】
　前記組織又は器官の線維化疾患が、腎間質線維化、糸球体硬化、肝線維化、肺線維化、
腹膜線維化、心筋線維化、皮膚線維化、術後癒着、良性前立腺過形成、骨格筋線維化、強
皮症、多発性硬化症、膵臓線維化、肝硬変、筋肉腫、神経線維腫、肺間質線維化、糖尿病
性腎症、アルツハイマー病又は血管線維化疾患である請求項２４に記載の使用。
【請求項２８】
　前記組織又は器官の線維化疾患が、腎間質線維化、糸球体硬化、肝線維化、肺線維化、
腹膜線維化、心筋線維化、皮膚線維化、術後癒着、良性前立腺過形成、骨格筋線維化、強
皮症、多発性硬化症、膵臓線維化、肝硬変、筋肉腫、神経線維腫、肺間質線維化、糖尿病
性腎症、アルツハイマー病又は血管線維化疾患である請求項２５に記載の化合物又は医薬
組成物。
【請求項２９】
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　前記組織又は器官の線維化疾患が、腎間質線維化、糸球体硬化、肝線維化、肺線維化、
腹膜線維化、心筋線維化、皮膚線維化、術後癒着、良性前立腺過形成、骨格筋線維化、強
皮症、多発性硬化症、膵臓線維化、肝硬変、筋肉腫、神経線維腫、肺間質線維化、糖尿病
性腎症、アルツハイマー病又は血管線維化疾患である請求項２６に記載の方法。
【請求項３０】
　術後癒着が瘢痕治癒である請求項２７に記載の用途。
【請求項３１】
　術後癒着が瘢痕治癒である請求項２８に記載の化合物又は医薬組成物。
【請求項３２】
　術後癒着が瘢痕治癒である請求項２９に記載の方法。
【発明の詳細な説明】
【関連出願】
【０００１】
　本出願は２０１２年７月１８日に提出された出願番号が２０１２１０２５０６６０．６
である中国特許出願の優先権を主張し、その内容は全部で引用により本出願に取り込まれ
ている。
【技術分野】
【０００２】
　本発明は医薬品領域に属し、具体的には、新規の含窒素複素環化合物、医薬組成物、そ
の調製方法及びその医薬品、特に組織線維化を治療及び予防する医薬品製造用の用途に関
する。
【背景技術】
【０００３】
　器官・組織線維化は軽度では線維化と称し、重度では組織構造が破壊されて器官硬化が
発生する。組織線維化は肺臓、肝臓などの器官に発生するだけでなく、人体のほとんど全
ての器官やシステムに損傷を与える。それはさまざまな要因（例えば、炎症、免疫、毒物
、虚血及び血流力学の変化など）により実質細胞の損傷を引き起こし、さらに、実質細胞
の炎症変形、壊死につながり、且つ対応するマクロファージを活性化して多種のサイトカ
イン及び成長因子を放出し、これらの因子は静止状態にある細胞外マトリックス（ｅｘｔ
ｒａｃｅｌｌｕｌａｒ　ｍａｒｔｒｉｘ，　ＥＣＭ）を活性化して細胞を発生させ、筋線
維芽細胞に変換させ、筋線維芽細胞が増殖してサイトカインを分泌し、傍分泌方式により
、再びマクロファージに作用する。筋線維芽細胞は多くのコラーゲンなどのＥＣＭ成分を
合成でき、同時にＥＣＭの分解が減少することにより、器官又は組織線維化を引き起こす
。従って、器官又は組織線維化の発生及び進行は細胞、サイトカイン及びＥＣＭなどの相
互作用、複数の要因の関与によるものである。ＥＣＭ産生細胞が器官又は組織線維化の形
成に果たされる重要な役割に鑑みて、従来器官又は組織線維化を治療する漢方薬標的の１
つはＥＣＭ産生細胞の増殖、活性化を阻害し、及びそのアポトーシスを誘発することであ
る。
【０００４】
　各器官又は組織の機能、形態の相違、並びに各器官又は組織の主な構成細胞の相違によ
り、異なる器官又は組織の線維化は発症機序において共通性もあり、特殊性もあり、ＥＣ
Ｍの主な産生細胞を例として、肝臓では肝星状細胞、糸球体では糸球体メサンギウム細胞
、腎間質では腎間質線維芽細胞、肺臓では肺線維芽細胞、心臓では心線維芽細胞、腹膜で
は腹膜中皮細胞である。従って、異なる器官又は組織線維化の発症機序及び治療標的につ
いてもある程度の違いがある。
【０００５】
　ＥＰ１１３８３２９Ａに開示された抗線維化薬はピルフェニドンであり、又はｐｈｉｆ
ｅｎｉｄｏｎｅ，ＰＦＤ、５－メチル－１－フェニル－２－（１－ヒドロキシ）－ピリド
ンと称する。実験により、腎線維化、肺線維化動物実験及び特異的な肺線維化患者の臨床
治療において、ＰＦＤはいずれもＥＣＭの蓄積を阻止乃至逆転する作用を有することを示
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す。
【発明の概要】
【０００６】
　ここには、人又は動物の組織の線維化を予防又は治療する上でより効果的であり得る新
規化合物又は医薬組成物が提供される。一つの側面において、ここには、
　以下に示される式（Ｉ）：
【化１】

を有する化合物又はその立体異性体、幾何異性体、互変異性体、Ｎ－オキシド、水和物、
溶媒和物、代謝産物、薬学的に許容され得る塩又はプロドラッグが提供され、ただし、各
Ｖ１、Ｖ２、Ｖ３、Ｖ４、Ａ、Ｂ、Ｘ及びＹはここで定義されるとおりである。
【０００７】
　いくつかの実施形態において、Ｖ１はＮ又はＣＲ１であり、Ｖ２はＮ又はＣＲ２であり
、Ｖ３はＮ又はＣＲ３であり、Ｖ４はＮ又はＣＲ４であり、ただし、Ｖ１、Ｖ２、Ｖ３及
びＶ４は多くとも１つがＮであり、
　Ｘは１つの結合、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、Ｃ１－１０アルキレン、Ｃ２－１０アルケニレン、
Ｃ２－１０アルキニレン、－Ｒ６－Ｃ（＝Ｙ）－、－Ｒ６－Ｃ（＝Ｙ）－Ｏ－、－Ｒ６－
Ｃ（＝Ｙ）－Ｎ（Ｒ５）－、－Ｒ６－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－Ｒ６－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－Ｎ（Ｒ７

）－、又は－Ｒ６－Ｙ－であり、ただし、各ｔは１又は２であり、
　ＹはＯ又はＳであり、
　Ａはヘテロシクリレン、カルボシクリレン、縮合ビシクリレン、縮合ヘテロビシクリレ
ン、スピロビシクリレン、スピロヘテロビシクリレン、アリーレン又はヘテロアリーレン
であり、
　Ｂはアルコキシ、ヒドロキシ置換アルコキシ、－ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ
７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
Ｒ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７

Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－Ｎ（Ｒ７ａ）－
、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シクロアルキル、ヘテロシクリル、アリール、
ヘテロアリール、縮合ビシクリル、縮合ヘテロビシクリル、スピロビシクリル、又はスピ
ロヘテロビシクリルであり、
　又はＡ、Ｘ及びＢは一緒になって式（ＩＩ）：
【化２】

を有する基を形成し、ただし、ＤはＮＲ５、Ｏ、Ｓ、又はＣＲ７Ｒ７ａであり、
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　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ

）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ
）－アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａ

Ｎ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキシ、脂肪族、ハロアルキル、アルコキシ、ヒドロキシアルコキ
シ、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキシ、ハロアルコキシ、アミノ置換
ハロアルコキシ、アルキルアミノハロアルコキシ、ヒドロキシ置換ハロアルコキシ、アル
キルアミノアルコキシ、アルコキシアルコキシ、シクロアルキルオキシ、アリールアルコ
キシ、アリールアルキルアミノ、ヘテロアリールアルコキシ、ヘテロアリールアルキルア
ミノ、ヘテロシクリルアルキルアミノ、シクロアルキルアミノ、ヘテロシクリルアルコキ
シ、カルボシクリルアルコキシ、カルボシクリルアルキルアミノ、ヘテロシクリル（ヒド
ロキシアルコキシ）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、アリール（ヒドロキシ
アルコキシ）、アリールオキシアルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、ヘ
テロアリールオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシアルコキシ、カルボシクリルオキ
シアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、縮合ヘテロ
ビシクリル、縮合ビシクリル脂肪族、縮合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシクロキシ、
縮合ヘテロビシクロキシ、縮合ビシクリルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミノ、縮合ビ
シクリルアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアルコキシ、縮合ビシクリルアルキルアミノ
、縮合ヘテロビシクリルアルキルアミノ、縮合ビシクリルオキシアルコキシ、縮合ヘテロ
ビシクリルオキシアルコキシ、縮合ビシクリルアミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリル
アミノアルコキシ、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、
縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ビ
シクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシ
クリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、ス
ピロビシクリル、スピロヘテロビシクリル、スピロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビシ
クリル脂肪族、スピロビシクリルオキシ、スピロヘテロビシクロキシ、スピロビシクリル
アミノ、スピロヘテロビシクリルアミノ、スピロビシクリルアルコキシ、スピロヘテロビ
シクリルアルコキシ、スピロビシクリルアルキルアミノ、スピロヘテロビシクリルアルキ
ルアミノ、スピロビシクロキシアルコキシ、スピロヘテロビシクロキシアルコキシ、スピ
ロビシクリルアミノアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアミノアルコキシ、スピロビシ
クリル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－
Ｃ（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ
（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝
Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、ヘテロシクリル
、シクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル
脂肪族、アリール脂肪族、ヘテロアリール脂肪族、アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ

２）ｍ－、ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロシクリル－（Ｃ
Ｈ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はシクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－
Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－Ｎ（Ｒ７

）Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－（Ｒ７）Ｎ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は
－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７）－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、
１、２、３又は４であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシ
クリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、Ｃ１－６

アルキル、、Ｃ２－６アルキニル、Ｃ１－６アルコキシ又はシアノで任意に置換されてい
てもよく、
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　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ

）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ
）－アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａ

Ｎ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキシ、脂肪族、ハロアルキル、アルコキシ、ヒドロキシアルコキ
シ、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキシ、ハロアルコキシ、アミノ置換
ハロアルコキシ、アルキルアミノハロアルコキシ、ヒドロキシ置換ハロアルコキシ、アル
キルアミノアルコキシ、アルコキシアルコキシ、アリールアルコキシ、アリールアルキル
アミノ、ヘテロアリールアルコキシ、ヘテロアリールアルキルアミノ、ヘテロシクリルア
ルキルアミノ、シクロアルキルオキシ、シクロアルキルアミノ、ヘテロシクリルアルコキ
シ、カルボシクリルアルコキシ、カルボシクリルアルキルアミノ、ヘテロシクリル（ヒド
ロキシアルコキシ）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、アリール（ヒドロキシ
アルコキシ）、アリールオキシアルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、ヘ
テロアリールオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシアルコキシ、カルボシクリルオキ
シアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、縮合ヘテロ
ビシクリル、縮合ビシクリル脂肪族、縮合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシクロキシ、
縮合ヘテロビシクロキシ、縮合ビシクリルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミノ、縮合ビ
シクリルアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアルコキシ、縮合ビシクリルアルキルアミノ
、縮合ヘテロビシクリルアルキルアミノ、縮合ビシクロキシアルコキシ、縮合ヘテロビシ
クロキシアルコキシ、縮合ビシクリルアミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアミノア
ルコキシ、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ヘテ
ロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ビシクリル
アミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－
Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロビシ
クリル、スピロヘテロビシクリル、スピロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビシクリル脂
肪族、スピロビシクロキシ、スピロヘテロビシクロキシ、スピロビシクリルアミノ、スピ
ロヘテロビシクリルアミノ、スピロビシクリルアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアル
コキシ、スピロビシクリルアルキルアミノ、スピロヘテロビシクリルアルキルアミノ、ス
ピロビシクロキシアルコキシ、スピロヘテロビシクロキシアルコキシ、スピロビシクリル
アミノアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアミノアルコキシ、スピロビシクリル－Ｃ（
＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－
、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、
スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７

）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、ヘテロシクリル、シクロアル
キル、アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル脂肪
族、アリール脂肪族、ヘテロアリール脂肪族、アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－、ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロシクリル－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はシクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－で
あり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（
＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ
（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－（Ｒ７）Ｎ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－Ｏ
Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７）－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、
２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－
Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルキル、Ｒ７
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ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－ア
ルコキシ、脂肪族、Ｃ２－１０ハロアルキル、アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、ヘテロ
アリール－Ｃ３－１０アルコキシ、シクロアルキル－Ｃ２－１０アルコキシ、縮合ビシク
リル－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたアリール、ヘテロシ
クリル、シクロアルキル、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル脂肪族、Ｃ１－４ヘテ
ロアリール脂肪族、置換されたアリールＣ３－１０アルキル、ヘテロシクリルアルキル、
アルコキシ、ヒドロキシアルコキシ、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキ
シ、ハロアルコキシ、アミノ置換ハロアルコキシ、アルキルアミノハロアルコキシ、ヒド
ロキシ置換ハロアルコキシ、アルキルアミノアルコキシ、アルコキシアルコキシ、アリー
ル－Ｃ２－１０アルコキシ、ヘテロシクリルアルコキシ、カルボシクリルアルコキシ、ヘ
テロシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、ア
リール（ヒドロキシアルコキシ）、アリールオキシアルコキシ、アリールアミノアルコキ
シ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシアルコキ
シ、カルボシクリルオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、シクロアルキルオキシ、
アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、縮合ヘテロビシクリル、縮合ビシクリル脂肪族、縮
合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシクロキシ、縮合ヘテロビシクロキシ、縮合ビシクリ
ルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミノ、縮合ビシクリルアルコキシ、縮合ヘテロビシク
リルアルコキシ、縮合ビシクリルアルキルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアルキルアミノ
、縮合ビシクロキシアルコキシ、縮合ヘテロビシクロキシアルコキシ、縮合ビシクリルア
ミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアミノアルコキシ、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）
－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテ
ロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシ
クリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、縮合ヘテロビ
シクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロビシクリル、スピロヘテロビシクリル、スピ
ロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビシクリル脂肪族、スピロビシクロキシ、スピロヘテ
ロビシクロキシ、スピロビシクリルアミノ、スピロヘテロビシクリルアミノ、スピロビシ
クリルアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアルコキシ、スピロビシクリルアルキルアミ
ノ、スピロヘテロビシクリルアルキルアミノ、スピロビシクロキシアルコキシ、スピロヘ
テロビシクロキシアルコキシ、スピロビシクリルアミノアルコキシ、スピロヘテロビシク
リルアミノアルコキシ、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ
）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）
Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝
Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝
Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロアリール－（
ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－
、又はシクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、
Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－
（Ｒ７）Ｎ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７）－
であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４であり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７

Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａ

Ｒ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルキル
、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ
）－アルコキシ、脂肪族、ハロアルキル、Ｃ２－１０アルコキシ、ヒドロキシアルコキシ
、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキシ、ハロアルコキシ、アミノ置換ハ
ロアルコキシ、アルキルアミノハロアルコキシ、ヒドロキシ置換ハロアルコキシ、アルキ
ルアミノアルコキシ、アルコキシアルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、アリール
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アルコキシ、ヘテロアリールアルコキシ、ヘテロアリールアルキルアミノ、ヘテロシクリ
ルアルキルアミノ、Ｃ７－１０シクロアルコキシ、シクロアルキルアミノ、ヘテロシクリ
ルアルコキシ、カルボシクリルアルコキシ、カルボシクリルアルキルアミノ、ヘテロシク
リル（ヒドロキシアルコキシ）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、アリール（
ヒドロキシアルコキシ）、アリールオキシアルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリール
オキシ、ヘテロアリールオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシアルコキシ、カルボシ
クリルオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、
縮合ヘテロビシクリル、縮合ビシクリル脂肪族、縮合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシ
クロキシ、縮合ヘテロビシクロキシ、縮合ビシクリルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミ
ノ、縮合ビシクリルアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアルコキシ、縮合ビシクリルアル
キルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアルキルアミノ、縮合ビシクロキシアルコキシ、縮合
ヘテロビシクロキシアルコキシ、縮合ビシクリルアミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリ
ルアミノアルコキシ、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－
、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合
ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビ
シクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、
スピロビシクリル、スピロヘテロビシクリル、スピロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビ
シクリル脂肪族、スピロビシクロキシ、スピロヘテロビシクロキシ、スピロビシクリルア
ミノ、スピロヘテロビシクリルアミノ、スピロビシクリルアルコキシ、スピロヘテロビシ
クリルアルコキシ、スピロビシクリルアルキルアミノ、スピロヘテロビシクリルアルキル
アミノ、スピロビシクロキシアルコキシ、スピロヘテロビシクロキシアルコキシ、スピロ
ビシクリルアミノアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアミノアルコキシ、スピロビシク
リル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ
（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ（
＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ
）Ｎ（Ｒ７）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、ヘテロシクリル、
シクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル脂
肪族、アリールＣ２－１０脂肪族、ヘテロアリール脂肪族、アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ
－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロシクリ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はシクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝
Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－
Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－（Ｒ７）Ｎ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ

－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７）－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮ
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、脂肪族、ハロ脂肪族、ヒ
ドロキシ脂肪族、アミノ脂肪族、アルコキシ脂肪族、アルキルアミノ脂肪族、アルキルチ
オ脂肪族、アリール脂肪族、ヘテロアリール脂肪族、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアル
キル脂肪族、アリールオキシ脂肪族、ヘテロシクリルオキシ脂肪族、シクロアルキルオキ
シ脂肪族、アリールアミノ脂肪族、ヘテロシクリルアミノ脂肪族、シクロアルキルアミノ
脂肪族、アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル又はカルボシクリルであり、
　各Ｒ５ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、オキソ（＝
Ｏ）、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ
７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ
）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－
アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（
＝Ｏ）－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキシ、アリール、ヘテロアリー
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ル、アルコキシ、アルキル、アルケニル、アルキニル、ヘテロシクリル、メルカプト、ニ
トロ、アラルキル、アリールアミノ、ヘテロアリールアミノ、アリールアルキルアミノ、
ヘテロアリールアルキルアミノ、ヘテロアリールオキシ、ヘテロアリールアルキル、アリ
ールアルコキシ、ヘテロアリールアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、ヘテロシクリルア
ルコキシ、ヘテロシクリルアミノ、ヘテロシクリルアルキルアミノ又はアリールオキシで
あり、
　各Ｒ６は独立に１つの結合、Ｃ１－１０アルキレン、Ｃ２－１０アルケニレン、又はＣ

２－１０アルキニレンであり、及び
　各Ｒ７及びＲ７ａは独立にＨ、脂肪族、ハロ脂肪族、ヒドロキシ脂肪族、アミノ脂肪族
、アルコキシ脂肪族、アルキルアミノ脂肪族、アルキルチオ脂肪族、アリール脂肪族、ヘ
テロアリール脂肪族、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル脂肪族、アリールオキシ脂
肪族、ヘテロシクリルオキシ脂肪族、シクロアルキルオキシ脂肪族、アリールアミノ脂肪
族、ヘテロシクリルアミノ脂肪族、シクロアルキルアミノ脂肪族、アリール、ヘテロアリ
ール、ヘテロシクリル又はカルボシクリルであり、Ｒ７及びＲ７ａが同じ窒素原子に結合
している場合、Ｒ７及びＲ７ａはそれらが結合している窒素原子と一緒になって任意に、
置換又は無置換の３－８員環、又は置換又は無置換のスピロビシクロ環若しくは縮合ビシ
クロ環を形成していてもよく、
　ただし、ＮＲ５、－Ｒ６－Ｃ（＝Ｙ）－、－Ｒ６－Ｃ（＝Ｙ）－Ｏ－、－Ｒ６－Ｃ（＝
Ｙ）－Ｎ（Ｒ５）－、－Ｒ６－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－Ｒ６－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－Ｎ（Ｒ７）－、
－Ｒ６－Ｙ－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７

ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝
Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７

Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（
＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ

１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキ
シ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮ
Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）２－、
Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－脂肪族、アリール－（ＣＨ

２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘ
テロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ
－（ＣＨ２）ｍ－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル
－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－
、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－
Ｓ（＝Ｏ）２－、カルボキシＣ１－６アルコキシ、ハロアルキル、ヘテロシクリルアルキ
ル、ヘテロシクリルアルコキシ、ヘテロシクリルアルキルアミノ、ヘテロシクリルアミノ
、シクロアルキル、シクロアルキル脂肪族、シクロアルキルアミノ、シクロアルキルオキ
シ脂肪族、シクロアルキルアルコキシ、シクロアルキルアルキルアミノ、カルボシクリル
脂肪族、アラルキル、アリールオキシアルキル、ヘテロアリールオキシ脂肪族、脂肪族、
アルコキシ、ヒドロキシアルコキシ、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルコ
キシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキシ、ハロアルコキシ、アミノ置換ハロアルコキシ、
アルキルアミノハロアルコキシ、ヒドロキシ置換ハロアルコキシ、アルキルアミノアルコ
キシ、アルコキシアルコキシ、アリールアルコキシ、アリールアルキルアミノ、ヘテロシ
クリルアルコキシ、カルボシクリルアルコキシ、ヘテロシクリル（ヒドロキシアルコキシ
）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、アリール（ヒドロキシアルコキシ）、ア
リールオキシアルコキシ、ヘテロアリールオキシアルコキシ、アリールオキシ、アリール
アミノ、ヘテロシクリルオキシアルコキシ、カルボシクリルオキシアルコキシ、シクロア
ルキルオキシ、アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、縮合ヘテロビシクリル、縮合ビシク
リル脂肪族、縮合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシクロキシ、縮合ヘテロビシクロキシ
、縮合ビシクリルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミノ、縮合ビシクリルアルコキシ、縮
合ヘテロビシクリルアルコキシ、縮合ビシクリルアルキルアミノ、縮合ヘテロビシクリル
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アルキルアミノ、縮合ビシクロキシアルコキシ、縮合ヘテロビシクロキシアルコキシ、縮
合ビシクリルアミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアミノアルコキシ、縮合ビシクリ
ル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ
）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、
縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－
、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロビシクリル、スピロヘテロビ
シクリル、スピロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビシクリル脂肪族、スピロビシクロキ
シ、スピロヘテロビシクロキシ、スピロビシクリルアミノ、スピロヘテロビシクリルアミ
ノ、スピロビシクリルアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアルコキシ、スピロビシクリ
ルアルキルアミノ、スピロヘテロビシクリルアルキルアミノ、スピロビシクロキシアルコ
キシ、スピロヘテロビシクロキシアルコキシ、スピロビシクリルアミノアルコキシ、スピ
ロヘテロビシクリルアミノアルコキシ、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシク
リル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリ
ル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリル
アミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロヘテロビシ
クリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、アリール、ヘテロアリール、アリール脂肪族、ヘテロ
アリール脂肪族、ヘテロアリールオキシ、ヘテロアリールアミノ、ヘテロアリールアルコ
キシ、ヘテロアリールアルキルアミノ、ハロ脂肪族、ヒドロキシ脂肪族、アミノ脂肪族、
アルコキシ脂肪族、アルキルアミノ脂肪族、アルキルチオ脂肪族、シクロアルキル、ヘテ
ロシクリル脂肪族、アリールオキシ脂肪族、ヘテロシクリルオキシ脂肪族、シクロアルキ
ルオキシ脂肪族、アリールアミノ脂肪族、ヘテロシクリルアミノ脂肪族、シクロアルキル
アミノ脂肪族、ヘテロシクリル、カルボシクリル、ヘテロシクリレン、カルボシクリレン
、縮合ビシクリレン、縮合ヘテロビシクリレン、スピロビシクリレン、スピロヘテロビシ
クリレン、アリーレン及びヘテロアリーレンの各々は、無置換であるか、又は少なくとも
１つの置換基で置換されており、その置換基は、ハロアルキル、オキソ（＝Ｏ）、ヒドロ
キシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、Ｃ１－１０アルコキシ、Ｃ１－１０アルキ
ルアミノ、Ｃ１－１０アルキルチオ、Ｃ１－１０アルキル、Ｃ２－１０アルケニル、Ｃ２

－１０アルキニル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール
、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリールオキシ、カルボキシ、ヒドロキシ置換
Ｃ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキ
ル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２

－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル
－Ｓ（＝Ｏ）２－、又はカルボキシＣ１－６アルコキシである。
【０００８】
　いくつかの実施形態において、Ａは、Ｃ２－１０ヘテロシクリレン、Ｃ３－１０カルボ
シクリレン、Ｃ５－１２縮合ビシクリレン、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリレン、Ｃ５－

１２スピロビシクリレン、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリレン、Ｃ６－１０アリーレン
、又はＣ１－９ヘテロアリーレンである。
【０００９】
　いくつかの実施形態において、Ａは、
【化３】

であり、
　ただし、Ｑ１、Ｑ２、Ｑ３、Ｑ４、Ｑ５及びＱ６は独立にＮ、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、ＣＲ７
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Ｒ７ａ、又はＣＲ８であり、且つＱ１、Ｑ２、Ｑ３、Ｑ４、Ｑ５及びＱ６は多くとも四つ
がＮ又はＮＲ５であり、
　Ｗ１はＮＲ５、Ｏ、Ｓ、又はＣＲ７Ｒ７ａであり、各Ｗ２、Ｗ３、Ｗ４及びＷ５は独立
にＮ、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、ＣＲ７Ｒ７ａ、又はＣＲ８であり、且つＷ１、Ｗ２、Ｗ３、Ｗ４

及びＷ５は多くとも四つがＮ又はＮＲ５であり、及び
　各Ｒ８は独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、
－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）
Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝
Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－アルキル、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－アルコキシ
、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキシ、アリール、ヘテロアリール、アルコキシ、ア
ルキル、アルケニル、アルキニル、ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、アラルキル、
アリールアミノ、ヘテロアリールアミノ、アリールアルキルアミノ、ヘテロアリールアル
キルアミノ、ヘテロアリールオキシ、ヘテロアリールアルキル、アリールアルコキシ、ヘ
テロアリールアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、ヘテロシクリルアルコキシ、ヘテロシ
クリルアミノ、ヘテロシクリルアルキルアミノ又はアリールオキシである。
【００１０】
　いくつかの実施形態において、Ａは、
【化４】

であり、
　ただし、各Ｅ１、Ｅ２、Ｅ３、Ｅ４、Ｅ５、Ｅ６、Ｅ７、Ｅ８、Ｆ１及びＦ２は独立に
Ｎ又はＣＲ９であり、
　各Ｔ及びＴ１は独立にＮＲ５、Ｏ、Ｓ又はＣＲ９Ｒ９ａであり、
　各Ｒ９及びＲ９ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、Ｒ
７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ
）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－
Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、
Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１

－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ

１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ１－６アルコキシ
、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルケニル、Ｃ２－６アルキニル、Ｃ２－１０ヘテロシク
リル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０アリール
アミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールアミノ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキルアミノ、
Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－

９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシ、Ｃ２－１０ヘ
テロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロ
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シクリルＣ１－６アルキルアミノ又はＣ６－１０アリールオキシである。
【００１１】
　別の実施形態において、Ａは、
【化５】

であり、
　ただし、各ｎは０、１、２又は３であり、
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（
Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝
Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２

Ｎ（Ｒ７ａ）－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４ハロアルキ
ル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０

アリール、又はＣ１－９ヘテロアリールである。
【００１２】
　いくつかの実施において、ＢはＣ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルコキ
シ、－ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ
（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７

ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）

２－、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－

１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリル、又はＣ５－１２スピロヘテロ
ビシクリルである。
【００１３】
　いくつかの実施形態において、Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、
Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝
Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、
－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－
、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ

１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコ
キシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６

ハロアルコキシ、アミノ置換Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６
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ハロアルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１

－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオ
キシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキルア
ミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６ア
ルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ３－１０カルボシクリ
ルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ２－１０

ヘテロシクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ３－１０カルボシクリル（Ｃ１－

６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリール（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ

６－１０アリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテ
ロアリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテ
ロシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルオキシＣ１－６アルコ
キシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシ、Ｃ１－６アジドアルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビ
シクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６脂肪族
、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ビシクリルオキシ、
Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ、Ｃ５－１２縮合
ヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮
合ヘテロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルキルア
ミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシク
ロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ

５－１２縮合ビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルア
ミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビ
シクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１

２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ
）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリ
ル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）
－、Ｃ５－１２スピロビシクリル、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピ
ロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５

－１２スピロビシクロキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２スピロビ
シクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロビシクリ
ルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－

１２スピロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１

－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２ス
ピロヘテロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノＣ１－

６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１

２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ

５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－
Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロ
ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（
Ｒ７）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ２－１０ヘ
テロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリー
ル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪
族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６

－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ

２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２

）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、た
だし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
Ｈ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ
（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は
２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４であり、或いはＣ６－１０アリール
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－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（
ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ

３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以
上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルキニル、Ｃ１－６アルコキシ
又はシアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝
Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６

脂肪族、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキ
シ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、アミノ置換さ
Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアルコキシ、ヒドロキシ
置換Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ア
ルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリー
ルＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘ
テロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルキルアミノ、
Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３

－１０カルボシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル（Ｃ１－６ヒ
ドロキシアルコキシ）、Ｃ３－１０カルボシクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、
Ｃ６－１０アリール（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリールオキシＣ１

－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１－９

ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシＣ１－６ア
ルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシク
リルオキシ、Ｃ１－６アジドアルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－１２縮合ヘ
テロビシクリル、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシ
クリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ビシクロキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキ
シ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－

１２縮合ビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６アル
コキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシ
クリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５

－１２縮合ヘテロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノＣ

１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－

１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５

－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝
Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシ
クリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ

５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル
、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ

５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２スピロビシクロキシ、Ｃ５

－１２スピロヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピ
ロヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１

２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６ア
ルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２

スピロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシＣ５－１

２アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピ
ロヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ
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）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリ
ル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２ス
ピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（
＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５－１２スピロヘ
テロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シク
ロアルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１－

６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、
Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロ
アルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、
Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、
－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）

ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に
０、１、２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アル
コキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－１０

ハロアルキル、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール－
Ｃ３－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロアルキル－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ５－１０縮
合ビシクリル－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロア
ルキル、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたＣ６－１０アリール、Ｃ２－１０ヘテロシ
クリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ１－４ヘテロアリ
ールＣ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、置換されたＣ

６－１０アリールＣ３－６アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルキル、Ｃ１

－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、ヒドロキ
シ置換Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、アミノ置換Ｃ１－６ハロア
ルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６ハ
ロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－

６アルコキシ、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロ
シクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ３－１０カルボシクリル（Ｃ１－６ヒド
ロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリール（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１

０アリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールアミノＣ１－６アルコキシ、
Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３

－１０カルボシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシ、Ｃ

３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ１－６アジドアルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル
、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－

１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ビシクロキシ、Ｃ５－１２縮
合ヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシク
リルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシ
クリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－

１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクロキシＣ１－

６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合
ビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノＣ１－６

アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ
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（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロ
ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－

１２縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＲ７－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ５－１２スピロ
ビシクリル、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６

脂肪族、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２スピロビシクロ
キシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノ、Ｃ５

－１２スピロヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６アルコキシ
、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリル
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、
Ｃ５－１２スピロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキ
シＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－

１２スピロヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリル－
Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロヘテロ
ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５

－１２スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミ
ノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ５－１２スピ
ロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（
ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１

０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル
－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ
）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（
＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又
は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、ｐ及びｍは独立に０、１、２
、３又は４であり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７

Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アル
コキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－１０

アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、ヒドロキシ置
換Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、アミノ置換Ｃ１－６ハロアルコ
キシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６ハロア
ルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６ア
ルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ

１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルア
ミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルキルアミノ、Ｃ７－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ
、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６ア
ルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ３－１

０カルボシクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリール（Ｃ１－６ヒ
ドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリ
ールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６ア
ルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシク
リルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシ、Ｃ１－６アジドアル
コキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２縮合
ビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１

２縮合ビシクロキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルア
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ミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アル
コキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリ
ルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、
Ｃ５－１２縮合ビシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキ
シＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１

２縮合ヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝
Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル
－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ビ
シクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－
、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ５－１２スピロビシクリル、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル
、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１

－６脂肪族、Ｃ５－１２スピロビシクロキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシ、Ｃ

５－１２スピロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１

２スピロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６ア
ルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテ
ロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロビシクロキシＣ１－６アルコキ
シ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシク
リルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノＣ１－６アル
コキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ
（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘ
テロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、
Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル
－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）
－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１

－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアル
キルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ２－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１

－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロ
アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）

ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２

）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）
、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｎ
Ｈ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であ
り、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４である。
【００１４】
　いくつかの実施形態において、各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ
７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）

２－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロキシ脂肪族、Ｃ１－６アミ
ノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６脂肪族
、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６脂肪族、Ｃ１－９

ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０

シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールオキシＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０

ヘテロシクリルオキシＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシＣ１－６脂肪族
、Ｃ６－１０アリールアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルアミノＣ１－６

脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルである。
【００１５】
　いくつかの実施形態において、各Ｒ５ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、
Ｂｒ、Ｉ、シアノ、オキソ（＝Ｏ）、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
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Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アル
コキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルケニル、Ｃ２

－６アルキニル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリール
Ｃ１－６アルキル、Ｃ６－１０アリールアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールアミノ、Ｃ６－

１０アリールＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミノ
、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキル、Ｃ６－１

０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１

０ヘテロシクリルオキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘ
テロシクリルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルキルアミノ又はＣ６－１０

アリールオキシである。
【００１６】
　いくつかの実施形態において、各Ｒ７及びＲ７ａは独立にＨ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－

６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロキシ脂肪族、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシ
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－

６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族
、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族
、Ｃ６－１０アリールオキシＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシＣ１－６

脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールアミノＣ

１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアル
キルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０

ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、Ｒ７及びＲ７ａが同じ窒素原子に
結合している場合、Ｒ７及びＲ７ａはそれらが結合している窒素原子と一緒になって任意
に、置換又は無置換の３－８員環、置換又は無置換のＣ５－１２縮合ビシクロ環若しくは
Ｃ５－１２スピロビシクロ環を形成してもよい。
【００１７】
　いくつかの実施形態において、式（Ｉ）のＮ、Ｖ１、Ｖ２、Ｖ３、Ｖ４及びＣ（＝Ｙ）
は式（ＩＩＩ）：
【化６】

を有する基を規定し、ただし、
【化７】

は、
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【化８】

であり、
　各Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ
（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ
７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７

ａ）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロ
キシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキ
ルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シク
ロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－

６アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリー
ルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ

１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１

０シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキ
ルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリール
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ

２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０

シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、Ｎ
Ｒ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｎ
Ｈ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（
＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは
独立に０、１、２、３又は４であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（
ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１

０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ３－１０シクロアルキル
－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ
、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルケニル、Ｃ２－６アルキニル、Ｃ１－６アルコキシ又
はシアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２
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）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、
　各Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－
ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７

ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ
－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７

Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６ア
ルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－６

ハロアルキル、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール－Ｃ

３－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シク
ロアルキル－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキ
ル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪
族、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたＣ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール
Ｃ１－６脂肪族、置換されたＣ６－１０アリールＣ３－６アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシ
クリルＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－

６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロア
ルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６ア
ルコキシ、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１

－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシク
リルオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ
－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２

－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアル
キル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（
＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－
、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、
１、２、３又は４であり、
　各Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７

ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ
７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ
７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７

ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（
＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１

－６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ

１－６ハロアルキル、Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６

アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキ
シ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１

０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９

ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルア
ミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリ
ルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－１０ヘテロアリールオキ
シ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
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Ｃ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１

－９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ２－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１

－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロ
アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）

ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２

）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）
、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｎ
Ｈ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であ
り、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４である。
【００１８】
　いくつかの実施形態において、
【化９】

は、
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【化１０】

である。
【００１９】
　いくつかの実施形態において、Ａは、

【化１１】

であり、
　Ｘは１つの結合、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、－（ＣＨ２）ｍ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（＝Ｙ）－
、－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（＝Ｙ）－Ｏ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（＝Ｙ）－Ｎ（Ｒ５）－、－
（ＣＨ２）ｍ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－Ｎ（Ｒ７）－、－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－Ｙ－、－ＣＨ＝ＣＨ－、又は－Ｃ≡Ｃ－であり、ただし、各ｔは１又は２であ
り、各ｍは０、１、２又は３であり、
　ＹはＯであり、
　Ｂは－ＮＲ７Ｒ７ａ、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シクロアルキル、Ｃ２－
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１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ５－１２縮合ビ
シクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリル、又はＣ５－

１２スピロヘテロビシクリルであり、ただし、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シ
クロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリー
ル、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビ
シクリル、及びＣ５－１２スピロヘテロビシクリルの各々は、任意にオキソ（＝Ｏ）、ヒ
ドロキシ、アミノ、ハロ、シアノ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ１

－６アルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルケニル、Ｃ

２－６アルキニル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリー
ルオキシ、カルボキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６ア
ルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ
）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ
）－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、又はカルボキシＣ１－６アル
コキシで置換されていてもよく、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０

ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ３－１０シクロアルキル－
（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、
メチル、エチル、プロピル、エチニル、プロピニル、ブチニル、メトキシ、エトキシ又は
シアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
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Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アル
コキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－６ハ
ロアルキル、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール－Ｃ３

－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキル－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル
、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族
、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたＣ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリールＣ

１－６脂肪族、置換されたＣ６－１０アリールＣ３－６アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシク
リルＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６

アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアル
コキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アル
コキシ、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－
（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－

１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝
Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ
（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、
又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１
、２、３又は４であり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７

Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａ

Ｒ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝
Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－

６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１

－６ハロアルキル、Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６ア
ミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ
、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０

アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘ
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テロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミ
ノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６

アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリル
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－１０ヘテロアリールオキシ
、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ

１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ２－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－

６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロア
リール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、
－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり
、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮ
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－３アルキル、Ｃ１

－３ハロアルキル、Ｃ１－３ヒドロキシアルキル、Ｃ１－３アミノアルキル、Ｃ１－３ア
ルコキシＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキルアミノＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキ
ルチオＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－３アルキル、Ｃ１－９ヘテロアリー
ルＣ１－３アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－３アルキル、Ｃ３－１０シクロア
ルキルＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘ
テロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、及び
　各Ｒ７及びＲ７ａは独立にＨ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロ
キシ脂肪族、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アル
キルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ

１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、Ｒ
７及びＲ７ａが同じ窒素原子に結合している場合、Ｒ７及びＲ７ａはそれらが結合してい
る窒素原子と一緒になって任意に、置換又は無置換の３－８員環を形成していてもよい。
【００２０】
　いくつかの実施形態において、Ａ、Ｘ及びＢは式（ＩＩ）：
【化１２】

を有する基を規定し、
　ただし、ＤはＯであり、ｎは０、１又は２であり、及び
　各Ｒ５ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（
Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝
Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２

Ｎ（Ｒ７ａ）－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルコキシ
、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリール、又はＣ１－９
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ヘテロアリールである。
【００２１】
　いくつかの実施形態において、式（ＩＶ）は、
【化１３】

であり、　ただし、Ｖ１はＮ又はＣＲ１であり、
Ｖ２はＮ又はＣＲ２であり、
Ｖ３はＮ又はＣＲ３であり、
Ｖ４はＮ又はＣＲ４であり、
　ただし、Ｖ１、Ｖ２、Ｖ３及びＶ４は多くとも１つがＮであり、
　Ｔ２はＮ又はＣＲ１０であり、
　Ｘは１つの結合、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、－（ＣＨ２）ｍ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｙ－、－Ｃ（
＝Ｏ）－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ＝ＣＨ－、又は－Ｃ≡Ｃ－であり、ただし、各ｍ
は０、１、２又は３であり、
　Ｂは－ＮＲ７Ｒ７ａ、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シクロアルキル、Ｃ２－

１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ５－１２縮合ビ
シクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリル、又はＣ５－

１２スピロヘテロビシクリルであり、ただし、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シ
クロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリー
ル、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビ
シクリル、及びＣ５－１２スピロヘテロビシクリルの各々は、任意にオキソ（＝Ｏ）、ヒ
ドロキシ、アミノ、ハロ、シアノ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ１

－６アルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルケニル、Ｃ

２－６アルキニル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリー
ルオキシ、カルボキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６ア
ルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ
）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ
）－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、又はカルボキシＣ１－６アル
コキシで置換されていてもよく、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
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Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０

ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ３－１０シクロアルキル－
（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、
メチル、エチル、プロピル、エチニル、プロピニル、ブチニル、メトキシ、エトキシ又は
シアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アル
コキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－６ハ
ロアルキル、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール－Ｃ３

－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキル－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル
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、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族
、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたＣ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリールＣ

１－６脂肪族、置換されたＣ６－１０アリールＣ３－６アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシク
リルＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６

アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアル
コキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アル
コキシ、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－
（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－

１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝
Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ
（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、
又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１
、２、３又は４であり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７

Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａ

Ｒ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝
Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－

６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１

－６ハロアルキル、Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６ア
ミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ
、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０

アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘ
テロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミ
ノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６

アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリル
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－１０ヘテロアリールオキシ
、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ

１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ２－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－

６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロア
リール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、
－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり
、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮ
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－３アルキル、Ｃ１

－３ハロアルキル、Ｃ１－３ヒドロキシアルキル、Ｃ１－３アミノアルキル、Ｃ１－３ア
ルコキシＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキルアミノＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキ
ルチオＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－３アルキル、Ｃ１－９ヘテロアリー
ルＣ１－３アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－３アルキル、Ｃ３－１０シクロア
ルキルＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘ
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テロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、
　各Ｒ７及びＲ７ａは独立にＨ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロ
キシ脂肪族、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アル
キルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ

１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、Ｒ
７及びＲ７ａが同じ窒素原子に結合している場合、Ｒ７、Ｒ７ａはそれらが結合している
窒素原子と一緒になって任意に、置換又は無置換の３－８員環を形成していてもよく、
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、
－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ
（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（
＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル
－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ
）２ＮＨ－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ

１－４アルコキシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリー
ル、Ｃ６－１０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９ヘテロアリールであり、
　ｎは０、１、２又は３であり、及び
　各Ｒ１０は独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ニトロ、メ
ルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アル
キルアミノ、又はＣ１－４アルキルチオである。
【００２２】
　いくつかの実施形態において、
Ｂは－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｎ（ＣＨ２ＣＨ３）２、－Ｎ（ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）２、－Ｎ
（ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）２、

【化１４－１】
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【化１４－２】

であり、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ
－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－
Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ
（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－
、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチ
ル、フェニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、（フルオロ置換フェニル）－（ＣＨ

２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、チアゾリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ピリジ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、フェニルエチル、シクロヘキシル－（ＣＨ２）

ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ナフチル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はモルホリ
ニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（
＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－
、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、
１、２、３又は４であり、或いはフェニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、（フル
オロ置換フェニル）－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、チアゾリル－（ＣＨ２）ｐ－
Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ピリジル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、フェニルエチル、
シクロヘキシル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ナフチル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（
ＣＨ２）ｍ－、及びモルホリニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又
はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、メチル、エチル、プロピル、エチニル、プロピニル、
ブチニル、メトキシ、エトキシ又はシアノで任意に置換されていてもよく、
Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－
Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ

１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（
＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、
メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチル
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、フェニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、（フルオロ置換フェニル）－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、チアゾリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はモル
ホリニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、
Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、
－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）

ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に
０、１、２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ
－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１

－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－

４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ
）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、メチ
ル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、フェニル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、（フルオロ置換フェニル）－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－
、チアゾリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はモルホリニル－（ＣＨ２）ｐ－
Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２

、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）

ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４であ
り、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１

－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４ア
ルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アル
キル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－
、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、メチル、エ
チル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチル、フェニル
－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、（フルオロ置換フェニル）－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－
（ＣＨ２）ｍ－、チアゾリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はモルホリニル－
（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）
、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝
Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は
－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２
、３又は４であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｃ１－３アルキル、フェニル、ベンジル、ピリジル又はモルホリノ
メチルであり、
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、
－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ
（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（
＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル
－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ
）２ＮＨ－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ

１－４アルコキシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリー
ル、Ｃ６－１０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９ヘテロアリールであり、
　ｎは０、１、２又は３であり、及び
　各Ｒ１０は独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ニトロ、メ
ルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アル
キルアミノ、又はＣ１－４アルキルチオである。
【００２３】
　いくつかの実施態様において、式（Ｖ）は
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【化１５】

であり、　ただし、Ｖ１はＮ又はＣＲ１であり、Ｖ２はＮ又はＣＲ２であり、Ｖ３はＮ又
はＣＲ３であり、Ｖ４はＮ又はＣＲ４であり、ただし、Ｖ１、Ｖ２、Ｖ３及びＶ４は多く
とも１つがＮであり、
　Ｔ３はＮ又はＣＲ１０であり、
Ｔ４はＮＲ５、Ｏ、Ｓ又はＣＲ１１Ｒ１１ａであり、
　Ｘは１つの結合、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、－（ＣＨ２）ｍ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｙ－、－Ｃ（
＝Ｏ）－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ＝ＣＨ－、又は－Ｃ≡Ｃ－であり、ただし、各ｍ
は独立に０、１、２又は３であり、
　Ｂは－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｎ（ＣＨ２ＣＨ３）２、－Ｎ（ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）２、－
Ｎ（ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）２、

【化１６－１】
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【化１６－２】

であり、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ
－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－
Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ
（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－
、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチ
ル、又はＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、Ｇは
Ｏ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、又はＣ（＝Ｏ）であり、各ｐ及びｍは独立
に０、１、２又は３であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、メチル、エチル、プロピル、、エチニ
ル、プロピニル、ブチニル、メトキシ、エトキシ又はシアノで任意に置換されていてもよ
く、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ
－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－
Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ
（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－
、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチ
ル、又はＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、Ｇは
Ｏ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、又はＣ（＝Ｏ）であり、各ｐ及びｍは独立
に０、１、２又は３であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ
－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１

－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－

４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ
）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、メチ
ル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、又はＣ６－１０アリール
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－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）
、Ｓ（＝Ｏ）２、又はＣ（＝Ｏ）であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３であり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１

－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４ア
ルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アル
キル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－
、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、メチル、エ
チル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチル、又はＣ６

－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、又はＣ（＝Ｏ）であり、各ｐ及びｍはそれぞれ独立に０
、１、２又は３であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｃ１－４アルキル、フェニル、ベンジル、ピリジル又はモルホリノ
メチルであり、及び
　各Ｒ８ａ、Ｒ１０、Ｒ１１、及びＲ１１ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ
、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）
ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１

－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）

２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４ア
ルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４

アルキルチオ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ６－１０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９

ヘテロアリールである。
【００２４】
　いくつかの実施形態において、式（ＶＩ）は、
【化１７】

であり、　ただし、ＥはＮ又はＣＲ１０であり、
　ＪはＯ、Ｓ、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、ＮＲ１３又はＣＲ１４Ｒ１４ａであり、
　ｋは０、１、２、３又は４であり、
　ｑは０、１又は２であり、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６ハ
ロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアル
コキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０ア
リール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－
Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、
又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各
ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ
（＝Ｏ）－又は－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３で
あり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロ
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アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）

ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、及びＣ３－１０シクロ
アルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、
Ｂｒ、Ｉ、メチル、エチル、プロピル、エチニル、プロピニル、ブチニル、メトキシ、エ
トキシ又はシアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロアル
キル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ
、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、
Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－又は－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－であり
、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｃ１－３アルキル、Ｃ１－３ハロアルキル、Ｃ１－３ヒドロキシアルキル、Ｃ１－３

アミノアルキル、Ｃ１－３アルコキシＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキルアミノＣ１－

３アルキル、Ｃ１－３アルキルチオＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－３アル
キル、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－３アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－３ア
ルキル、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘ
テロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、
シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコ
キシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ６－１

０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９ヘテロアリールであり、
　ｎは０、１、２又は３であり、
　各Ｒ１０は独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ニトロ、メ
ルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アル
キルアミノ、又はＣ１－４アルキルチオであり、
　各Ｒ１２はオキソ（＝Ｏ）、ヒドロキシ、アミノ、ハロ、シアノ、Ｃ１－１０アルコキ
シ、Ｃ１－１０アルキルアミノ、Ｃ１－１０アルキルチオ、Ｃ１－１０アルキル、Ｃ２－

１０アルケニル、Ｃ２－１０アルキニル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ

１－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリールオキシ、カルボ
キシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ
）－、Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６ア
ルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシ
置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、又はカルボキシＣ１－６アルコキシであり、
　Ｒ１３はＨ、Ｃ１－４アルキル、Ｃ２－４アルキニル、Ｃ１－４アルコキシ、ヒドロキ
シ置換Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４カルボキシアルコキシ、Ｃ１－４アルキルカルボニ
ル又はヒドロキシ置換Ｃ１－４アルキルカルボニルであり、及び
　各Ｒ１４及びＲ１４ａは独立にＨ、ヒドロキシ、カルボキシ、Ｃ１－４アルキル、Ｃ１

－４アルコキシ又はＣ１－４アルキルアミノである。
【００２５】
　いくつかの実施形態において、Ｒ１は独立にＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロ
キシ、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、Ｃ６－８アリ
ール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－又はＣ４－６ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－
Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＮＲ５、Ｏ又はＳであり、各ｐ及びｍは独立
に０、１、２又は３であり、或いはＣ６－８アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－及びＣ４－６ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又は
それ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、メチル、エチル、プロピル、エチニル、プロピニル、ブチニ
ル、メトキシ又はシアノで任意に置換されていてもよく、
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　Ｒ３は独立にＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、メチル、エチル、プロピル、イ
ソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、Ｃ６－８アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－又はＣ４－６ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、
各ＧはＯ又はＳであり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３である。
【００２６】
　いくつかの実施形態において、式（ＶＩＩ）は、
【化１８】

であり、　ただし、Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｃ１－６アル
キル、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ

１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、
Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロ
アルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、
Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－又は－ＮＨ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３であり、或いはＣ６－１

０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）

ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、及びＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ
又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、メチル、エチル、プロピル、シアノ、エチニル、メ
トキシ、エトキシ又はプロピニルで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロアル
キル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ
、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、
Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－又は－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－であり
、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｃ１－３アルキル、Ｃ１－３ハロアルキル、Ｃ１－３ヒドロキシアルキル、Ｃ１－３

アミノアルキル、Ｃ１－３アルコキシＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキルアミノＣ１－

３アルキル、Ｃ１－３アルキルチオＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－３アル
キル、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－３アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－３ア
ルキル、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘ
テロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、
　各Ｒ７は独立にＨ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロキシ脂肪
族、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルアミ
ノＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂
肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロ
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　各Ｒ７ａは独立にＣ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロキシ脂肪族
、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルアミノ
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６脂
肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪
族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロア
リール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、
　Ｒ７及びＲ７ａが同じ窒素原子に結合している場合、Ｒ７、Ｒ７ａはそれらが結合して
いる窒素原子と一緒になって任意に置換又は無置換の３－８員環を形成していてもよく、
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、
シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコ
キシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ６－１

０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９ヘテロアリールであり、及び
　ｎは０、１、２又は３である。
【００２７】
　いくつかの実施形態において、各Ｒ７は独立にＨ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－４アルコ
キシＣ１－６アルキル、
【化１９】

であり、
　各Ｒ７ａは独立にＣ１－６アルキル、Ｃ１－４アルコキシＣ１－６アルキル、
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【化２０】

である。
【００２８】
　一側面において、ここには、本明細書において開示された化合物、又はその立体異性体
、幾何異性体、互変異性体、窒素酸化物、水和物、溶媒和物、代謝産物、薬学的に許容さ
れ得る塩又はプロドラッグ、並びに任意に薬学的に許容され得る担体、賦形剤、希釈剤、
アジュバント、ビヒクル、又はそれらの組み合わせを含む医薬組成物が提示される。
【００２９】
　他の側面において、ここには、本明細書において開示された医薬組成物を薬学的に有効
量で患者に投与することを含む患者における組織又は器官の線維化疾患を予防、処置、治
療又はその重症度を軽減する方法が提供される。
【００３０】
　一側面において、ここには、本明細書で開示された化合物を薬学的に有効量で患者に投
与することを含む患者における組織又は器官の線維化疾患を予防、処置、治療又はその重
症度を軽減する方法が提供される。
【００３１】
　別の側面において、ここには患者における組織又は器官の線維化疾患を予防、処置、治
療又はその重症度を軽減するための医薬品を製造するための、本明細書で開示された化合
物の使用が提供される。
【００３２】
　一つの側面において、ここには、患者における組織又は器官の線維化疾患を予防、処置
、治療又はその重症度を軽減するための医薬品を製造するための、本明細書で開示された
医薬組成物の使用が提供される。
【００３３】
　別の側面において、ここには、本明細書で開示された化合物又は医薬組成物を薬学的に
有効量で人又は動物に投与することを含む、人又は動物の組織線維化疾患を予防、処置、
治療又はその重症度を軽減するための、本明細書で開示された化合物又は医薬組成物の使
用が提供される。
【００３４】
　いくつかの実施形態において、組織又は器官の線維化疾患は腎間質線維化、糸球体硬化
、肝線維化、肺線維化、腹膜線維化、心筋線維化、皮膚線維化、術後癒着、良性前立腺過
形成、骨格筋線維化、強皮症、多発性硬化症、膵臓線維化、肝硬変、筋肉腫、神経線維腫
、肺間質線維化、糖尿病性腎症、アルツハイマー病又は血管線維化疾患である。別の実施
形態では、術後癒着は瘢痕治癒である。
【００３５】
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　別の側面において、ここには、式（Ｉ）、（Ｖ）、（ＶＩ）、（ＶＩＩ）又は（ＩＶ）
の化合物を調製、分離及び精製する方法が提供される。
【００３６】
　上記はここに開示したある側面を概説するものであり、本質的に限定するものであるこ
とを意図するものではない。これらの側面及び他の側面は以下により充分に説明される。
　詳細な説明
　定義及び一般的な用語
【発明を実施するための形態】
【００３７】
　（定義及び一般的な用語）
　本発明は、確定された具体的な内容に対応する文献を詳細に列記し、実施例はすべて構
造式及び化学式の図解を伴う。本発明は、特許請求の範囲により定義されたように従来の
発明分野に含まれてもよいすべての代替物、修飾体、及び同等物を含むことが意図されて
いる。当業者は、本発明の実施に使用することができる、ここで説明される方法及び物質
と類似又は同一の多くの方法及び物質を認識する。本発明は方法及び物質の開示に限定さ
れない。多くの文献、及び類似の物質は本出願と異なる又は矛盾し、用語の定義、用語の
使用、説明された技術又は本発明出願が支配する範囲を含むが、これらに限定されない。
【００３８】
　本発明は、特に明記しない限り、以下の定義を用いる。本発明の目的によれば、化学元
素は、元素周期表、ＣＡＳ版及び化学薬品ハンドブック（７５，ｔｈＥｄ，１９９４）に
従って定義されている。また、有機化学の一般的原理は、“Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃｈｅｍｉ
ｓｔｒｙ，”　Ｔｈｏｍａｓ　Ｓｏｒｒｅｌｌ，　Ｕｎｉｖｅｒｓｉｔｙ　Ｓｃｉｅｎｃ
ｅ　Ｂｏｏｋｓ，　Ｓａｕｓａｌｉｔｏ：　１９９９，　ａｎｄ　“Ｍａｒｃｈ’ｓ　Ａ
ｄｖａｎｃｅｄ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，”　ｂｙ　Ｍｉｃｈａｅｌ　Ｂ
．　Ｓｍｉｔｈ　ａｎｄ　Ｊｅｒｒｙ　Ｍａｒｃｈ，　Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ＆Ｓｏｎｓ
，　Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ：　２００７に記載されるので、すべての内容は参照により本発明
に組み込まれている。
【００３９】
　本発明に説明するように、本発明の化合物、例えば上記の一般式化合物、又は実施例に
おける特定の例、下位分類、及び本発明に含まれる一種類の化合物は１個又は複数個の置
換基で任意に置換されてもよい。用語「任意に置換され」が用語「置換又は非置換の」と
互換性を持って使用されることは理解されるべきである。一般的に、用語「任意に」は、
用語「置換され」の前に付いても付かなくても、所定の構造において、１個又は複数個の
水素原子が具体的な置換基で置換されることを指す。特に明記しない限り、任意の置換基
は、その基の置換可能な各位置に置換基を有していてもよい。所定の構造式における２つ
以上の位置が、具体的な基の１個又は複数個の置換基で置換可能である場合、当該置換基
は、各置換位置において同一でもよく、異なっていてもよい。ただし、前記の置換基はハ
ロアルキル、ヒドロキシ、アミノ、ハロゲン、シアノ、アリール、ヘテロアリール、アル
コキシ、アルキルアミノ、アルキルチオ、アルキル、アルケニル、アルキニル、ヘテロシ
クリル、メルカプト、ニトロ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、オキソ（＝Ｏ）
、カルボキシ、ヒドロキシで置換されたアルコキシ、ヒドロキシで置換されたアルキル－
Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ
）２－、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシで置換されたアル
キル－Ｓ（＝Ｏ）２－、カルボキシアルコキシなどであってもよいが、これらに限定され
るものではない。
【００４０】
　本発明において使用される用語「脂肪族」又は「脂肪族基」は、完全に飽和しているか
又は不飽和単位を１つ又は複数含む、直鎖（すなわち非分岐）又は分岐鎖の、置換又は非
置換の炭化水素鎖を表す。特に明記しない限り、脂肪族基は、炭素原子を１～２０個含み
、ある実施例において、脂肪族基は、炭素原子を１～１０個含み、別の実施例において、
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脂肪族基は、炭素原子を１～８個含み、さらに別の実施例において、脂肪族基は、炭素原
子を１～６個含み、さらに別の実施例において、脂肪族基は、炭素原子を１～４個含み、
さらに別の実施例において、脂肪族基は、炭素原子を１～３個含む。好適な脂肪族基は、
直鎖又は分岐鎖、置換又は非置換のアルキル、アルケニル又はアルキニル、例えばメチル
、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔ－ブチル、ヘキシル、イソブチル、ｓ－
ブチル、エテニルなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００４１】
　本発明において使用される用語「ハロ脂肪族」は、１つ又は複数の同一又は異なるハロ
ゲン原子で置換された脂肪族基を表し、ただし、脂肪族基は本発明に定義されている通り
であり、ハロゲン原子はフッ素、塩素、臭素又はヨウ素であり、このような例は、トリフ
ルオロメチル、トリフルオロエチル、クロロメチル、２－クロロエテニルなどを含むが、
これらに限定されるものではない。
【００４２】
　本発明において使用される用語「ヒドロキシ脂肪族」は、１つ又は複数のヒドロキシで
置換された脂肪族基を表し、ただし、脂肪族基は本発明に定義されている通りであり、こ
のような例は、ヒドロキシエチル、２－ヒドロキシプロピル、ヒドロキシメチルなどを含
むが、これらに限定されるものではない。
【００４３】
　本発明において使用される用語「アミノ脂肪族」は、１つ又は複数のアミノで置換され
た脂肪族基を表し、ただし、脂肪族基は本発明に定義されている通りであり、このような
例は、アミノメチル、２－アミノエチル、２－アミノイソプロピルなどを含むが、これら
に限定されるものではない。
【００４４】
　本発明において使用される用語「アルキル」は、炭素原子１－２０個、又は炭素原子１
－１０個、又は炭素原子１－６個、又は炭素原子１－４個、又は炭素原子１－３個の飽和
直鎖又は分岐鎖の一価の炭化水素基を含み、ただし、アルキルは独立して、任意に１つ又
は複数の本発明に記載された置換基で置換されてもよい。アルキルの更なる例は、メチル
（Ｍｅ、－ＣＨ３）、エチル（Ｅｔ、－ＣＨ２ＣＨ３）、ｎ－プロピル（ｎ－Ｐｒ、－Ｃ
Ｈ２ＣＨ２ＣＨ３）、イソプロピル（ｉ－Ｐｒ、－ＣＨ（ＣＨ３）２）、ｎ－ブチル（ｎ
－Ｂｕ、－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）、イソブチル（ｉ－Ｂｕ、－ＣＨ２ＣＨ（ＣＨ３

）２）、ｓ－ブチル（ｓ－Ｂｕ、－ＣＨ（ＣＨ３）ＣＨ２ＣＨ３）、ｔ－ブチル（ｔ－Ｂ
ｕ、－Ｃ（ＣＨ３）３）、ｎ－ペンチル（－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）、２－ペ
ンチル（－ＣＨ（ＣＨ３）ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）、３－ペンチル（－ＣＨ（ＣＨ２ＣＨ３

）２）、２－メチル－２－ブチル（－Ｃ（ＣＨ３）２ＣＨ２ＣＨ３）、３－メチル－２－
ブチル（－ＣＨ（ＣＨ３）ＣＨ（ＣＨ３）２）、３－メチル－１－ブチル（－ＣＨ２ＣＨ

２ＣＨ（ＣＨ３）２）、２－メチル－１－ブチル（－ＣＨ２ＣＨ（ＣＨ３）ＣＨ２ＣＨ３

）、ｎ－ヘキシル（－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）、２－ヘキシル（－ＣＨ
（ＣＨ３）ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）、３－ヘキシル（－ＣＨ（ＣＨ２ＣＨ３）（ＣＨ

２ＣＨ２ＣＨ３））、２－メチル－２－ペンチル（－Ｃ（ＣＨ３）２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３

）、３－メチル－２－ペンチル（－ＣＨ（ＣＨ３）ＣＨ（ＣＨ３）ＣＨ２ＣＨ３）、４－
メチル－２－ペンチル（－ＣＨ（ＣＨ３）ＣＨ２ＣＨ（ＣＨ３）２）、３－メチル－３－
ペンチル（－Ｃ（ＣＨ３）（ＣＨ２ＣＨ３）２）、２－メチル－３－ペンチル（－ＣＨ（
ＣＨ２ＣＨ３）ＣＨ（ＣＨ３）２）、２，３－ジメチル－２－ブチル（－Ｃ（ＣＨ３）２

ＣＨ（ＣＨ３）２）、３，３－ジメチル－２－ブチル（－ＣＨ（ＣＨ３）Ｃ（ＣＨ３）３

）、ｎ－ヘプチル、ｎ－オクチルなどを含むが、これらに限定されるものではない。用語
「アルキル」及びその接頭辞「アルキ」はここで使用され、いずれも直鎖及び分岐鎖の両
方の飽和炭素鎖を含む。用語「アルキレン」はここで使用され、直鎖又は分岐鎖の飽和炭
化水素から２個の水素原子を除いた飽和の２価の炭化水素基を表し、このような例は、メ
チレン、エチリジン、イソプロピリジンなどを含むが、これらに限定されるものではない
。
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【００４５】
　用語「アルキレン」は、分子の残りの部分と結合する２つの結合点を有するアルキル系
を表し、ただし、アルキルは本発明に定義されている通りである。
【００４６】
　用語「鎖アルケニル」、又は「アルケニル」は炭素原子２－１２個、又は炭素原子２－
８個、又は炭素原子２－６個、又は炭素原子２－４個の直鎖又は分岐鎖の１価の炭化水素
基を表し、ただし、少なくとも１つの位置は不飽和状態であり、即ち、１つのＣ－Ｃがｓ
ｐ２二重結合であり、ただし、鎖アルケニル基は独立して、任意に１つ又は複数の本発明
に記載の置換基で置換されてもよく、「トランス」、「シス」配向、又は「Ｅ」、「Ｚ」
配向を有する基を含み、ただし、具体的な例は、エテニル（－ＣＨ＝ＣＨ２）、アリル（
－ＣＨ２ＣＨ＝ＣＨ２）などを含むが、これらに限定されるものではない。
【００４７】
　用語「アルケニレン」は、分子の残りの部分と結合する２つの結合点を有する鎖アルケ
ニル系を表し、ただし、鎖アルケニルは本発明に定義されている通りである。
【００４８】
　用語「アルキニル」は、炭素原子２－１２個、又は炭素原子２－８個、又は炭素原子２
－６個、又は炭素原子２－４個の直鎖又は分岐鎖の１価の炭化水素基を表し、ただし、少
なくとも１つの位置は不飽和状態であり、即ち、１つのＣ－Ｃがｓｐ三重結合であり、た
だし、アルキニル基は独立して、任意に１つ又は複数の本発明に記載の置換基で置換され
てもよく、具体的な例は、エチニル（－Ｃ≡ＣＨ）、プロパルギル（－ＣＨ２Ｃ≡ＣＨ）
などを含むが、これらに限定されるものではない。
【００４９】
　用語「アルキニレン」は、分子の残りの部分と結合する２つの結合点を有するアルキニ
ル系を表し、ただし、アルキニルは本発明に定義されている通りである。
【００５０】
　用語「ヒドロキシで置換されたアルキル」は、１つ又は複数のヒドロキシで置換された
アルキルを表し、ただし、アルキルは本発明に定義されている通りである。このような例
は、ヒドロキシメチル、ヒドロキシエチル、１、２－ジヒドロキシエチルなどを含むが、
これらに限定されるものではない。
【００５１】
　用語「カルボキシで置換されたアルキル」は、１つ又は複数のカルボキシで置換された
アルキルを表し、ただし、アルキルは本発明に定義されている通りである。このような例
は、カルボキシメチル、カルボキシエチルなどを含むが、これらに限定されるものではな
い。
【００５２】
　用語「環状脂肪族」又は「炭素環」、「カルボシクリル」、「シクロアルキル」は１価
又は多価の非芳香族の飽和又は部分的に不飽和の、ヘテロ原子を含まない環を指し、ただ
し、炭素原子３～１２個の単環、又は炭素原子７～１２個のビシクロ環又はトリシクロ環
を含む。７－１２個の原子を有するビシクロ環式炭素環はビシクロ［４，５］、［５，５
］、［５，６］又は［６，６］系であってもよく、同時に、９又は１０個の原子を有する
ビシクロ環式炭素環はビシクロ［５，６］又は［６，６］系であってもよい。好適な環状
脂肪族基はシクロアルキル、シクロアルケニル及びシクロアルキニルなどを含むが、これ
らに限定されるものではない。環状脂肪族基の例は、シクロプロピル、シクロブチル、シ
クロペンチル、１－シクロペンチル－１－エニル、１－シクロペンチル－２－エニル、１
－シクロペンチル－３－エニル、シクロヘキシル、１－シクロヘキシル－１－エニル、１
－シクロヘキシル－２－エニル、１－シクロヘキシル－３－エニル、シクロヘキサジエニ
ル、シクロヘプチル、シクロオクチル、シクロノニル、シクロデシル、シクロウンデシル
、シクロドデシル、アダマンチルなどをさらに含むが、これらに限定されるものではない
。且つ、前記「環状脂肪族」又は「炭素環」、「カルボシクリル」、「シクロアルキル」
は置換又は非置換であってもよく、ただし、置換基はハロアルキル、ヒドロキシ、アミノ



(83) JP 2015-526411 A 2015.9.10

10

20

30

40

50

、ハロゲン、シアノ、アリール、ヘテロアリール、アルコキシ、アルキルアミノ、アルキ
ル、アルケニル、アルキニル、ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、アリールオキシ、
ヒドロキシで置換されたアルコキシ、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、
アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロ
キシで置換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ
）２－、カルボキシアルコキシなどであってもよいが、これらに限定されるものではない
。
【００５３】
　用語「カルボシクリレン」は、分子の残りの部分と結合する２つの結合点を有するカル
ボシクリル系を表し、ただし、カルボシクリルは本発明に定義されている通りである。
【００５４】
　用語「カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）」は、１つ又は複数のカルボシクリル
で置換されたヒドロキシアルコキシを表し、ただし、カルボシクリル及びヒドロキシアル
コキシは本発明に定義されている通りであり、このような例は、シクロプロピルヒドロキ
シメチル、シクロプロピルヒドロキシエチル、シクロプロピルヒドロキシプロピル、シク
ロヘキシルヒドロキシプロピル、シクロヘキシルヒドロキシメチルなどを含むが、これら
に限定されるものではない。
【００５５】
　用語「シクロアルキルオキシ」又は「カルボシクリルオキシ」は、本発明により定義さ
れるように、酸素原子と結合し、且つ酸素原子を介して他の分子と結合した、任意に置換
されるシクロアルキル又はカルボシクリルを含み、このような例は、シクロプロピルオキ
シ、シクロペンチルオキシ、シクロヘキシルオキシ、ヒドロキシで置換されたシクロプロ
ピルオキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００５６】
　用語「シクロアルキルアミノ」は、１つ又は２つのシクロアルキルで置換されたアミノ
を表し、ただし、シクロアルキルは本発明に定義されている通りであり、このような例は
、シクロプロピルアミノ、シクロペンチルアミノ、シクロヘキシルアミノ、ヒドロキシで
置換されたシクロプロピルアミノ、ジシクロヘキシルアミノ、ジシクロプロピルアミノな
どを含むが、これらに限定されるものではない。
【００５７】
　用語「カルボシクリルオキシアルコキシ」は、１つ又は複数のカルボシクリルオキシで
置換されたアルコキシを表し、ただし、アルコキシ及びカルボシクリルオキシは本発明に
定義されている通りであり、このような例は、シクロプロピルオキシメトキシ、シクロプ
ロピルオキシエトキシ、シクロペンチルオキシエトキシ、シクロヘキシルオキシエトキシ
、シクロヘキセニル－３－オキシエトキシなどを含むが、これらに限定されるものではな
い。
【００５８】
　用語「シクロアルキルオキシ脂肪族」は、１つ又は複数のシクロアルキルオキシで置換
された脂肪族基を表し、ただし、脂肪族基及びシクロアルキルオキシは本発明に定義され
ている通りであり、このような例は、シクロプロピルオキシメチル、シクロプロピルオキ
シエチル、シクロペンチルオキシメチル、シクロペンチルオキシエチル、シクロヘキシル
オキシエチル、ハロシクロプロピルオキシエチルなどを含むが、これらに限定されるもの
ではない。
【００５９】
　用語「シクロアルキルアミノ脂肪族」は、１つ又は複数のシクロアルキルアミノで置換
された脂肪族基を表し、ただし、脂肪族基及びシクロアルキルアミノは本発明に定義され
ている通りであり、このような例は、シクロプロピルアミノメチル、シクロプロピルアミ
ノエチル、シクロペンチルアミノメチル、シクロペンチルアミノエチル、シクロヘキシル
アミノエチル、ハロシクロプロピルアミノエチルなどを含むが、これらに限定されるもの
ではない。
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【００６０】
　用語「シクロアルキル脂肪族」又は「カルボシクリル脂肪族」は、１つ又は複数のシク
ロアルキル又はカルボシクリルで置換された脂肪族基を表し、ただし、シクロアルキル、
又はカルボシクリル及び脂肪族基は本発明に定義されている通りであり、このような例は
、シクロプロピルメチル、シクロプロピルエチル、シクロプロピルプロピル、シクロペン
チルメチル、シクロヘキシルエチルなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００６１】
　用語「シクロアルキルアルコキシ」、又は「カルボシクリルアルコキシ」は、１つ又は
複数のシクロアルキル又はカルボシクリルで置換されたアルコキシを表し、ただし、シク
ロアルキル又はカルボシクリル及びアルコキシは本発明に定義されている通りであり、こ
のような例は、シクロプロピルメトキシ、シクロプロピルエトキシ、シクロペンチルエト
キシ、シクロヘキシルエトキシ、シクロヘキシルメトキシ、シクロプロピルプロポキシな
どを含むが、これらに限定されるものではない。
【００６２】
　用語「シクロアルキルアルキルアミノ」又は「カルボシクリルアルキルアミノ」は、１
つ又は複数のシクロアルキル又はカルボシクリルで置換されたアルキルアミノを表し、た
だし、シクロアルキル又はカルボシクリル及びアルキルアミノは本発明に定義されている
通りであり、このような例は、シクロプロピルメチルアミノ、シクロプロピルエチルアミ
ノ、シクロペンチルエチルアミノ、シクロヘキシルエチルアミノ、シクロヘキシルメチル
アミノ、シクロプロピルプロピルアミノなどを含むが、これらに限定されるものではない
。
【００６３】
　用語「複素環」、「ヘテロシクリル」、「ヘテロ脂環族」又は「複素環の」はここで互
換的に使用され、全て単環、ビシクロ環、又はトリシクロ環系を指し、ただし、環上の１
つ又は複数の原子は独立して、任意にヘテロ原子で置換され、環は完全に飽和したり、１
つ又は複数の不飽和単位を含んだりが、芳香族類ではなく、１つの結合点のみが他の分子
と結合する。１つ又は複数の環上の水素原子は独立して、任意に１つ又は複数の本発明に
説明された置換基で置換される。ある実施例において、「複素環」、「ヘテロシクリル」
、「ヘテロ脂環族」又は「複素環の」基は３－７員環の単環（炭素原子１－６個及びＮ、
Ｏ、Ｐ、Ｓからのヘテロ原子１－３個であり、ここで、Ｓ又はＰは任意に１つ又は複数の
酸素原子で置換され、ＳＯ、ＳＯ２、ＰＯ、ＰＯ２のような基を得て、前記の環は三員環
である場合、１個のヘテロ原子のみがある）、又は７－１０員のビシクロ環（炭素原子４
－９個及びＮ、Ｏ、Ｐ、Ｓからのヘテロ原子１－３個であり、ここで、Ｓ又はＰは任意に
１つ又は複数の酸素原子で置換され、ＳＯ、ＳＯ２、ＰＯ、ＰＯ２のような基を得る）で
ある。
【００６４】
　ヘテロシクリルは炭素基又はヘテロ原子基であってもよい。「ヘテロシクリル」は同様
にヘテロシクリルと飽和又は部分的に不飽和の環又は複素環とが縮合してなる基を含む。
複素環の例は、ピロリジニル、テトラヒドロフラニル、ジヒドロフラニル、テトラヒドロ
チエニル、テトラヒドロピラニル、ジヒドロピラニル、テトラヒドロチオピラニル、ピペ
リジノ、モルホリニル、チオモルホリニル、チオキサニル、ピペラジニル、ホモピペラジ
ニル、アゼチジニル、オキセタニル、チエタニル、ピペリジニル、ホモピペリジニル、エ
ポキシプロピル、アゼパニル、オキセパニル、チエパニル、４－メトキシ－ピペリジン－
１－イル、１，２，３，６－テトラヒドロピリジン－１－イル、オキサゼピニル、ジアゼ
ピニル、チアゼピニル、ピロリン－１－イル、２－ピロリニル、３－ピロリニル、ジヒド
ロインドリル、２Ｈ－ピラニル、４Ｈ－ピラニル、ジオキサニル、１，３－ジオキソラニ
ル、ピラゾリニル、ジチアニル、ジチオラニル、ジヒドロチエニル、ピラゾリジニルイミ
ダゾリニル、イミダゾリジニル、１，２，３，４－テトラヒドロイソキノリニル、１，２
，６－チアジアジン－１，１－ジオキシ－２－イル、４－ヒドロキシ－１，４－アザホス
フィン４－オキシド－１－イル、２－ヒドロキシ－１－（ピペラジン－１－イル）エタノ
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ン－４－イル、２－ヒドロキシ－１－（５，６－ジヒドロ－１，２，４－トリアジン－１
（４Ｈ）－イル）エタノン－４－イル、５，６－ジヒドロ－４Ｈ－１，２，４－オキサジ
アジン－４－イル、２－ヒドロキシ－１－（５，６－ジヒドロピリジン－１（２Ｈ）－イ
ル）エタノン－４－イル、３－アザビシクロ［３．１．０］ヘキシル、３－アザビシクロ
［４．１．０］ヘプチル、アザビシクロ［２．２．２］ヘキシル、２－メチル－５，６，
７，８－テトラヒドロ－［１，２，４］トリアゾール［１，５－ｃ］ピリミジン－６－イ
ル、４，５，６，７－テトラヒドロイソオキサゾロ［４，３－ｃ］ピリジン－５－イル、
３Ｈ－インドリル－２－オキソ－５－アザビシクロ［２．２．１］ヘプタン－５－イル、
２－オキソ－５－アザビシクロ［２．２．２］オクタン－５－イル、キノリジニル及びＮ
－ピリジル尿素を含むが、これらに限定されるものではない。ヘテロシクリルの例は、１
，１－ジオキソチオモルホリニル、及びピリミジンジオン基のような、環上の２つの炭素
原子が酸素原子で置換された基をさらに含む。且つ、前記ヘテロシクリルは置換又は非置
換であってもよく、ただし、置換基はハロアルキル、オキソ（＝Ｏ）、ヒドロキシ、アミ
ノ、ハロゲン、シアノ、ヘテロアリール、アルコキシ、アルキルアミノ、アルキル、アル
ケニル、アルキニル、ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、アリールオキシ、ヒドロキ
シで置換されたアルコキシ、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル
－Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシで置
換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、
カルボキシアルコキシなどであってもよいが、これらに限定されるものではない。
【００６５】
　用語「ヘテロシクリレン」は、分子の残りの部分と結合する２つの結合点を有するヘテ
ロシクリル系を表し、ただし、ヘテロシクリルは本発明に定義されている通りである。
【００６６】
　用語「ヘテロシクリルアルキル」は、ヘテロシクリルで置換されたアルキルを含み、用
語「ヘテロシクリルアルコキシ」は、ヘテロシクリルで置換されたアルコキシを含み、た
だし、酸素原子が分子の残りの部分と結合し、用語「ヘテロシクリルアルキルアミノ」は
、ヘテロシクリルで置換されたアルキルアミノを含み、ただし、窒素原子が分子の残りの
部分と結合する。ただし、ヘテロシクリル、アルキル、アルコキシ及びアルキルアミノは
本発明に定義されている通りであり、このような例は、ピロール－２－イルメチル、モル
ホリン－４－イルエチル、モルホリン－４－イルエトキシ、ピペラジン－４－イルエトキ
シ、ピペリジン－４－イルエチルアミノなどを含むが、これらに限定されるものではない
。
【００６７】
　用語「ヘテロシクリル脂肪族」は、ヘテロシクリルで置換された脂肪族基を表し、ただ
し、ヘテロシクリル及び脂肪族基は本発明に定義されている通りであり、このような例は
、ピロール－２－メチル、ピペリジン－２－エチル、ピペラジン－２－エチル、ピペリジ
ン－２－メチルなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００６８】
　用語「ヘテロシクリルオキシ」は、本発明により定義されるように、酸素原子と結合し
た、任意に置換されるヘテロシクリルを含み、ただし、酸素原子が分子の残りの部分と結
合する。このような例は、ピロール－２－オキシ、ピロール－３－オキシ、ピペリジン－
２－オキシ、ピペリジン－３－オキシ、ピペラジン－２－オキシ、ピペリジン－４－オキ
シなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００６９】
　用語「ヘテロシクリルアミノ」は、１つ又は２つのヘテロシクリルで置換されたアミノ
を表し、ただし、窒素原子は分子の残りの部分と結合し、且つヘテロシクリルは本発明に
定義されている通りであり、このような例は、ピロール－２－アミノ、ピロール－３－ア
ミノ、ピペリジン－２－アミノ、ピペリジン－３－アミノ、ピペリジン－４－アミノ、ピ
ペラジン－２－アミノ、ジピロール－２－アミノなどを含むが、これらに限定されるもの
ではない。
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【００７０】
　用語「ヘテロシクリルオキシアルコキシ」は、１つ又は複数のヘテロシクリルオキシで
置換されたアルコキシを表し、ただし、アルコキシ及びヘテロシクリルオキシは本発明に
定義されている通りであり、このような例は、ピロール－２－オキシメトキシ、ピロール
－３－オキシエトキシ、ピペリジン－２－オキシエトキシ、ピペリジン－３－オキシエト
キシ、ピペラジン－２－オキシメトキシ、ピペリジン－４－オキシエトキシなどを含むが
、これらに限定されるものではない。
【００７１】
　用語「ヘテロシクリルオキシ脂肪族」は、１つ又は複数のヘテロシクリルオキシで置換
された脂肪族基を表し、ただし、脂肪族基及びヘテロシクリルオキシは本発明に定義され
ている通りであり、このような例は、ピロール－２－オキシメチル、ピペラジン－３－オ
キシエチル、ピペラジン－２－オキシエチル、モルホリン－２－オキシメチル、ピペリジ
ン－２－オキシエチルなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００７２】
　用語「ヘテロシクリルアミノ脂肪族」は、１つ又は複数のヘテロシクリルアミノで置換
された脂肪族基を表し、ただし、脂肪族基及びヘテロシクリルアミノは本発明に定義され
ている通りであり、このような例は、ピロール－２－アミノメチル、ピペラジン－３－ア
ミノエチル、ピペラジン－２－アミノエチル、ピペリジン－２－アミノエチル、モルホリ
ン－２－アミノメチルなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００７３】
　用語「ヘテロシクリル（ヒドロキシアルコキシ）」は、１つ又は複数のヘテロシクリル
で置換されたヒドロキシアルコキシを表し、ただし、ヘテロシクリル及びヒドロキシアル
コキシは本発明に定義されている通りであり、このような例は、ピロール－２－イルヒド
ロキシメトキシ、モルホリン－４－イルヒドロキシメトキシなどを含むが、これらに限定
されるものではない。
【００７４】
　用語「ヘテロ原子」は、１つ又は複数のＯ、Ｓ、Ｎ、Ｐ及びＳｉを指し、Ｎ、Ｓ及びＰ
の任意の酸化形態、第一級、第二級、第三級アミン及び第四級アンモニウム塩の形態、或
いは複素環における窒素原子上の水素が置換される形態、例えばＮ（３、４－ジヒドロ－
２Ｈ－ピロリルにおけるＮのように）、ＮＨ（ピロリジニルにおけるＮＨのように）又は
ＮＲ（Ｎ－置換のピロリジニルにおけるＮＲのように）を含む。
【００７５】
　用語「ハロゲン」は、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ又はＩを指す。
【００７６】
　本発明において使用される用語「不飽和の」は、部分的に不飽和単位を１つ又は複数含
むことを表す。
【００７７】
　本発明において使用される用語「アルコキシ」はアルキルが本発明により定義されるよ
うに、酸素原子（「アルコキシ」）を介して主要な炭素鎖に結合することに関し、このよ
うな例は、メトキシ、エトキシ、プロポキシ、ブトキシなどを含むが、これらに限定され
るものではない。且つ、前記アルコキシは置換又は非置換であってもよく、ただし、置換
基はヒドロキシ、アミノ、ハロゲン、シアノ、アルコキシ、アルキル、アルケニル、アル
キニル、メルカプト、ニトロなどであってもよいが、これらに限定されるものではない。
【００７８】
　用語「ヒドロキシで置換されたアルコキシ」又は「ヒドロキシアルコキシ」は、１つ又
は複数のヒドロキシで置換されたアルコキシを表し、ただし、アルコキシは本発明に定義
されている通りであり、このような例は、ヒドロキシメトキシ、２－ヒドロキシエトキシ
、２－ヒドロキシプロポキシ、２－ヒドロキシイソプロポキシなどを含むが、これらに限
定されるものではない。
【００７９】
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　用語「アミノアルコキシ」は、１つ又は複数のアミノで置換されたアルコキシを表し、
ただし、アルコキシは本発明に定義されている通りであり、このような例は、アミノメト
キシ、２－アミノエトキシ、２－アミノプロポキシ、２－アミノイソプロポキシなどを含
むが、これらに限定されるものではない。
【００８０】
　用語「ヒドロキシで置換されたアミノアルコキシ」は、１つ又は複数のヒドロキシで置
換されたアミノアルコキシを表し、ただし、アミノアルコキシは本発明に定義されている
通りであり、このような例は、ヒドロキシアミノメトキシ、２－ヒドロキシ－２－アミノ
エトキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００８１】
　用語「アジドアルコキシ」は、１つ又は複数のアジドで置換されたアルコキシを表し、
ただし、アルコキシは本発明に定義されている通りであり、このような例は、２－アジド
エトキシ、３－アジドプロポキシ、２－アジドプロポキシなどを含むが、これらに限定さ
れるものではない。
【００８２】
　用語「アルコキシアルコキシ」は、１つ又は複数のアルコキシで置換されたアルコキシ
を表し、ただし、アルコキシは本発明に定義されている通りであり、このような例は、メ
トキシメトキシ、メトキシエトキシ、エトキシメトキシ、エトキシエトキシ、エトキシプ
ロポキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００８３】
　本発明において使用される用語「アルコキシ脂肪族」は、１つ又は複数のアルコキシで
置換された脂肪族基を表し、ただし、脂肪族基及びアルコキシは本発明に定義されている
通りであり、このような例は、メトキシメチル、エトキシメチル、エトキシエチル、エト
キシプロペニルなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００８４】
　本発明において使用される用語「アルキルアミノ脂肪族」は、１つ又は複数のアルキル
アミノで置換された脂肪族基を表し、ただし、脂肪族基及びアルキルアミノは本発明に定
義されている通りであり、このような例は、ジメチルアミノエチル、メチルアミノエチル
、ジエチルアミノメチル、ジエチルアミノエチルなどを含むが、これらに限定されるもの
ではない。
【００８５】
　本発明において使用される用語「アルキルチオ脂肪族」は、１つ又は複数のアルキルチ
オで置換された脂肪族基を表し、ただし、脂肪族基及びアルキルチオは本発明に定義され
ている通りであり、このような例は、メチルチオエチル、メチルチオプロピル、エチルチ
オエチル、メチルチオプロペニルなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００８６】
　用語「ハロアルキル」、「ハロアルケニル」及び「ハロアルコキシ」は、１つ又は複数
のハロゲン原子で置換されたアルキル、アルケニル又はアルコキシを表し、このような例
は、トリフルオロメチル、２－クロロ－エテニル、トリフルオロメトキシなどを含むが、
これらに限定されるものではない。
【００８７】
　用語「アミノで置換されたハロアルコキシ」は、１つ又は複数のアミノで置換されたハ
ロアルコキシを表し、ただし、ハロアルコキシは本発明に定義されている通りであり、こ
のような例は、３－アミノ－２－クロロプロポキシなどを含むが、これらに限定されるも
のではない。
【００８８】
　用語「アルキルアミノアルコキシ」は、１つ又は複数のアルキルアミノで置換されたア
ルコキシを表し、ただし、アルコキシは本発明に定義されている通りであり、このような
例は、３－メチルアミノ－２－プロポキシなどを含むが、これらに限定されるものではな
い。
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【００８９】
　用語「アルキルアミノハロアルコキシ」は、１つ又は複数のアルキルアミノで置換され
たハロアルコキシを表し、ただし、ハロアルコキシは本発明に定義されている通りであり
、このような例は、３－メチルアミノ－２－クロロプロポキシなどを含むが、これらに限
定されるものではない。
【００９０】
　用語「ヒドロキシで置換されたハロアルコキシ」は、１つ又は複数のヒドロキシで置換
されたハロアルコキシを表し、ただし、ハロアルコキシは本発明に定義されている通りで
あり、このような例は、３－ヒドロキシ－２－フルオロプロポキシ、ヒドロキシメチルト
リフルオロメトキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００９１】
　用語「アリール」は、単独で使用されるか、又は「アリールアルキル」、「アリールア
ルコキシ」又は「アリールオキシアルキル」の大部分として、６－１４員環を含む単環、
ビシクロ環、及びトリシクロ環の炭素環系を表し、ただし、少なくとも１つの環系は芳香
族であり、ただし、各環系は３－７員環を含み、且つ一個の付着点のみが分子の残りの部
分と結合する。用語「アリール」は用語「芳香環」と互換性を持って使用されて、例えば
芳香環はフェニル、ナフチル及びアントラセンを含んでもよい。且つ、前記アリールは置
換又は非置換であってもよく、ただし、置換基はハロアルキル、ヒドロキシ、アミノ、ハ
ロゲン、シアノ、アリール、ヘテロアリール、アルコキシ、アルキルアミノ、アルキル、
アルケニル、アルキニル、ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、アリールオキシ、ヒド
ロキシで置換されたアルコキシ、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、アル
キル－Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシ
で置換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ）２

－、カルボキシアルコキシなどであってもよいが、これらに限定されるものではない。
【００９２】
　用語「フッ化フェニル」は、１つ又は複数のフッ素原子で置換されたフェニルを表す。
【００９３】
　用語「アリーレン」は、分子の残りの部分と結合する２つの結合点を有するアリール系
を表し、ただし、アリールは本発明に定義されている通りである。
【００９４】
　用語「アリール脂肪族」は、１つ又は複数のアリールで置換された脂肪族基を表し、た
だし、脂肪族基及びアリールは本発明に定義されている通りであり、このような例は、フ
ェニルメチル、フェニルエチル、ｐ－トリルエチル、スチリルなどを含むが、これらに限
定されるものではない。
【００９５】
　用語「アリールオキシ」は、本発明により定義されるように、酸素原子と結合し、且つ
酸素原子を介して分子の残りの部分と結合した、任意に置換されるアリールを含み、ただ
し、アリールは本発明に定義されている通りであり、このような例は、フェノキシ、メチ
ルフェノキシ、エチルフェノキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００９６】
　用語「アリールアミノ」は、１つ又は２つのアリールで置換されたアミノを表し、ただ
し、アリールは本発明に定義されている通りであり、このような例は、フェニルアミノ、
ｐ－フルオロフェニルアミノ、ジフェニルアミノ、ジトリルアミノ、ジ－ｐ－トリルアミ
ノなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００９７】
　用語「アリールオキシアルコキシ」は、１つ又は複数のアリールオキシで置換されたア
ルコキシを表し、ただし、アルコキシ及びアリールオキシは本発明に定義されている通り
であり、このような例は、フェノキシメトキシ、フェノキシエトキシ、フェノキシプロポ
キシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【００９８】
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　用語「ヘテロアリールオキシアルコキシ」は、１つ又は複数のヘテロアリールオキシで
置換されたアルコキシを表し、ただし、アルコキシ及びヘテロアリールオキシは本発明に
定義されている通りであり、このような例は、ピリジルオキシメトキシ、ピリミジルオキ
シエトキシ、チアゾリルオキシプロポキシなどを含むが、これらに限定されるものではな
い。
【００９９】
　用語「アリールオキシ脂肪族」は、１つ又は複数のアリールオキシで置換された脂肪族
基を表し、ただし、アリールオキシ及び脂肪族基は本発明に定義されている通りであり、
このような例は、フェノキシメチル、フェノキシエチル、メチルフェノキシエチル、フェ
ノキシプロピルなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１００】
　用語「ヘテロアリールオキシ脂肪族」は、１つ又は複数のヘテロアリールオキシで置換
された脂肪族基を表し、ただし、ヘテロアリールオキシ及び脂肪族基は本発明に定義され
ている通りであり、このような例は、フラニルオキシメチル、ピリミジニルオキシエチル
などを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１０１】
　用語「アリールアミノ脂肪族」は、１つ又は複数のアリールアミノで置換された脂肪族
基を表し、ただし、アリールアミノ及び脂肪族基は本発明に定義されている通りであり、
このような例は、フェニルアミノメチル、フェニルアミノエチル、トリルアミノエチル、
フェニルアミノプロピル、フェニルアミノアリルなどを含むが、これらに限定されるもの
ではない。
【０１０２】
　用語「アリール（ヒドロキシアルコキシ）」は、１つ又は複数のアリールで置換された
ヒドロキシアルコキシを表し、ただし、アリール及びヒドロキシアルコキシは本発明に定
義されている通りであり、このような例は、フェニルヒドロキシメチル、フェニルヒドロ
キシエチル、ｐ－トリルヒドロキシエチルなどを含むが、これらに限定されるものではな
い。
【０１０３】
　用語「アリールアルコキシ」は、１つ又は複数のアリールで置換されたアルコキシを表
し、ただし、アリール及びアルコキシは本発明に定義されている通りであり、このような
例は、フェニルメトキシ、フェニルエトキシ、ｐ－トリルメトキシ、フェニルプロポキシ
などを含むが、これらに限定されるものではない。且つ、前記アリールは置換又は非置換
であってもよく、ただし、置換基は、ハロアルキル、ヒドロキシ、アミノ、ハロゲン、シ
アノ、アリール、ヘテロアリール、アルコキシ、アルキルアミノ、アルキル、アルケニル
、アルキニル、ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、アリールオキシ、ヒドロキシで置
換されたアルコキシ、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｃ（
＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシで置換され
たアルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、カルボ
キシアルコキシなどであってもよいが、これらに限定されるものではない。
【０１０４】
　用語「アリールアルキルアミノ」は、１つ又は複数のアリールで置換されたアルキルア
ミノを表し、ただし、アリール及びアルコキシは本発明に定義されている通りであり、こ
のような例は、フェニルメチルアミノ、フェニルエチルアミノ、フェニルプロピルアミノ
、ｐ－トリルメチルアミノなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１０５】
　用語「ヘテロアリール」は、単独で使用されるか、或いは「ヘテロアリールアルキル」
又は「ヘテロアリールアルコキシ」の大部分として、５－１４員環を含む単環、ビシクロ
環、及びトリシクロ環系を表し、ただし、少なくとも１つの環系は芳香族であり、且つ少
なくとも１つの環系は１つ又は複数のヘテロ原子を含み、ただし、各環系は３－７員環を
含み、且つ、一個の付着点のみが分子の残りの部分と結合する。用語「ヘテロアリール」
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は用語「アリール複素環」又は「ヘテロアリール族化合物」と互換性を持って使用される
。且つ、前記ヘテロアリールは置換又は非置換であってもよく、ただし、置換基はハロア
ルキル、ヒドロキシ、アミノ、ハロゲン、シアノ、アリール、ヘテロアリール、アルコキ
シ、アルキルアミノ、アルキル、アルケニル、アルキニル、ヘテロシクリル、メルカプト
、ニトロ、アリールオキシ、ヒドロキシで置換されたアルコキシ、ヒドロキシで置換され
たアルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、アルキ
ル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシで置
換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、カルボキシアルコキシであってもよいが、これらに
限定されるものではない。
【０１０６】
　別の実施例において、アリール複素環は、単環である、２－フラニル、３－フラニル、
Ｎ－イミダゾリル、２－イミダゾリル、４－イミダゾリル、５－イミダゾリル、３－イソ
オキサゾリル、４－イソオキサゾリル、５－イソオキサゾリル、２－オキサゾリル、４－
オキサゾリル、５－オキサゾリル、４－メチルイソオキサゾール－５－イル、Ｎ－ピロリ
ル、２－ピロリル、３－ピロリル、２－ピリジル、３－ピリジル、４－ピリジル、２－ピ
リミジル、４－ピリミジル、ピリミジン－５－イル、ピリダジニル（例えば、３－ピリダ
ジニル）、２－チアゾリル、４－チアゾリル、５－チアゾリル、テトラゾリル（例えば、
５－テトラゾリル）、トリアゾリル（例えば、２－トリアゾリル及び５－トリアゾリル）
、２－チエニル、３－チエニル、ピラゾリル（例えば、２－ピラゾリル）、イソチアゾリ
ル、１，２，３－オキサジアゾリル、１，２，５－オキサジアゾリル、１，２，４－オキ
サジアゾリル、１，２，３－トリアゾリル、１，２，３－チアジアゾリル、１，３，４－
チアジアゾリル、１，２，５－チアジアゾリル、１，３，４－チアジアゾール－２－イル
、ピラジニル、ピラジン－２－イル、１、３、５－トリアジニル、ベンゾ［ｄ］チアゾー
ル－２－イル、イミダゾ［１，５－ａ］ピリジン－６－イルを含むが、これらの単環に限
定されるものではなく、ビシクロ環である、ベンゾイミダゾリル、ベンゾフラニル、ベン
ゾチエニル、ベンゾチアゾリル、インドリル（例えば、２－インドリル）、プリニル、キ
ノリニル（例えば、２－キノリニル、３－キノリニル、４－キノリニル）、及びイソキノ
リニル（例えば、１－イソキノリニル、３－イソキノリニル又は４－イソキノリニル）も
含むが、これらのビシクロ環に限定されるものではない。
【０１０７】
　用語「ヘテロアリーレン」は、分子の残りの部分と結合する２つの結合点を有するヘテ
ロアリール系を表し、ただし、ヘテロアリールは本発明に定義されている通りである。
【０１０８】
　用語「ヘテロアリールオキシ」は、本発明により定義されるように、酸素原子と結合し
、且つ酸素原子を介して分子の残りの部分と結合した、任意に置換されるヘテロアリール
を含み、ただし、ヘテロアリールは本発明に定義されている通りであり、このような例は
、ピリジン－２－オキシ、チアゾール－２－オキシ、イミダソール－２－オキシ、ピリミ
ジン－２－オキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１０９】
　用語「ヘテロアリールオキシ脂肪族」は、１つ又は複数のヘテロアリールオキシで置換
された脂肪族基を表し、ただし、脂肪族基及びヘテロアリールオキシは本発明に定義され
ている通りであり、このような例は、ピリジン－２－オキシエチル、チアゾール－２－オ
キシメチル、イミダソール－２－オキシエチル、ピリミジン－２－オキシプロピルなどを
含むが、これらに限定されるものではない。用語「スルホニル」は、単独で使用されるか
又は「アルキルスルホニル」のように他の用語と組み合わせて使用されるかにかかわらず
、それぞれ二価の基－ＳＯ２－を表す。用語「アルキルスルホニル」はアルキルスルホニ
ル（－ＳＯ２ＣＨ３）を形成するアルキルで置換されたスルホニルを指す。
【０１１０】
　用語「スルファミル」、「アミノスルホニル」及び「スルファモイル」は、スルファモ
イル（－ＳＯ２ＮＨ２）を形成するアミノで置換されたスルホニルを表す。
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【０１１１】
　用語「カルボキシ」は、単独で使用されるか又は「カルボキシアルキル」のように他の
用語と組み合わせて使用されるかにかかわらず、－ＣＯ２Ｈを表す。用語「カルボニル」
は、単独で使用されるか又は「アミノカルボニル」や「アシロキシ」のように他の用語と
組み合わせて使用されるかにかかわらず、－（Ｃ＝Ｏ）－を表す。
【０１１２】
　用語「カルボキシアルコキシ」は、１つ又は複数のカルボキシで置換されたアルコキシ
を表し、ただし、アルコキシ及びカルボキシは本発明に定義されている通りであり、この
ような例は、カルボキシメトキシ、カルボキシエトキシなどを含むが、これらに限定され
るものではない。
【０１１３】
　用語「アルキルカルボニル」は、本発明により定義されるように、カルボニルと結合し
、且つカルボニルを介して分子の残りの部分と結合した、任意に置換されるアルキルを表
し、ただし、アルキルは本発明に定義されている通りであり、このような例は、メチルカ
ルボニル、エチルカルボニルなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１１４】
　用語「ヒドロキシアルキルカルボニル」は、本発明により定義されるように、カルボニ
ルと結合し、且つカルボニルを介して分子の残りの部分と結合した、ヒドロキシで置換さ
れたアルキルを含み、ただし、ヒドロキシアルキルは本発明に定義されている通りであり
、このような例は、ヒドロキシメチルカルボニル、１，２－ジヒドロキシエチルカルボニ
ルなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１１５】
　用語「アラルキル」又は「アリールアルキル」は、アリールで置換されたアルキルを含
む。ある実施例において、アリールアルキルは、「低級アリールアルキル」、即ちＣ１－

６のアルキルと結合するアリールを表す。別の実施例において、アリールアルキルは、Ｃ

１－３のアルキルを含む「フェニルアルキレン」である。ただし、具体的な例は、ベンジ
ル、ジフェニルメチル、フェネチルを含む。アリールアルキル上のアリールはさらにハロ
ゲン、アルキル、アルコキシ、ハロアルキル及びハロアルコキシで置換されてもよい。
【０１１６】
　用語「アルキルチオ」は、二価の硫黄原子に結合したＣ１－１０直鎖又は分岐鎖のアル
キルを含む。ある実施例において、アルキルチオは低級Ｃ１－３アルキルチオであり、こ
のような例は、メチルチオ（ＣＨ３Ｓ－）などを含むが、これらに限定されるものではな
い。
【０１１７】
　用語「ハロアルキルチオ」は、二価の硫黄原子に結合したＣ１－１０のハロアルキルを
含む。ある実施例において、ハロアルキルチオは、低級Ｃ１－３ハロアルキルチオであり
、このような例は、トリフルオロメチルチオなどを含むが、これらに限定されるものでは
ない。
【０１１８】
　用語「アルキルアミノ」は、「Ｎ－アルキルアミノ」及び「Ｎ、Ｎ－ジアルキルアミノ
」を含み、ただし、アミノはそれぞれ独立に１つ又は２つのアルキルで置換される。ある
実施例において、アルキルアミノは１つ又は２つのＣ１－６アルキルが窒素原子に結合し
た低級アルキルアミノである。別の実施例において、アルキルアミノはＣ１－３の低級ア
ルキルアミノである。好適なアルキルアミノはアルキルアミノ又はジアルキルアミノであ
ってもよく、このような例は、Ｎ－メチルアミノ、Ｎ－エチルアミノ、Ｎ、Ｎ－ジメチル
アミノ、Ｎ、Ｎ－ジエチルアミノなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１１９】
　用語「アルキルアミノハロアルコキシ」は、１つ又は複数のアルキルアミノで置換され
たハロアルコキシを表し、ただし、ハロアルコキシ及びアルキルアミノは本発明に定義さ
れている通りであり、このような例は、メチルアミノジフルオロメトキシ、エチルアミノ
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トリフルオロメトキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１２０】
　用語「ヘテロアリールアミノ」は、１つ又は２つのヘテロアリールで置換されたアミノ
を表し、ただし、ヘテロアリールは本発明に定義されている通りであり、このような例は
、Ｎ－チエニルアミノなどを含むが、これらに限定されるものではない。ある実施例にお
いて、ヘテロアリールアミノ上のヘテロアリール環はさらに置換されてもよい。
【０１２１】
　用語「ヘテロアリール脂肪族」は、１つ又は複数のヘテロアリールで置換された脂肪族
基を表し、ただし、ヘテロアリール及び脂肪族基は本発明に定義されている通りであり、
このような例は、チオフェン－２－プロペニル、ピリジン－４－エチル、イミダソール－
２－メチル、フラン－２－エチル、インドール－３－メチルなどを含むが、これらに限定
されるものではない。
【０１２２】
　用語「ヘテロアリールアルキル」は、１つ又は複数のヘテロアリールで置換されたアル
キルを表し、ただし、ヘテロアリール及びアルキルは本発明に定義されている通りであり
、このような例は、イミダソール－２－メチル、フラン－２－エチル、インドール－３－
メチルなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１２３】
　用語「ヘテロアリールアルキルアミノ」は、窒素原子を含み、且つその窒素原子を介し
て他の基に結合するヘテロアリールアルキルを含み、ただし、ヘテロアリールアルキルは
本発明に定義されている通りであり、このような例は、ピリジン－２－イルメチルアミノ
、チアゾール－２－イルエチルアミノ、イミダソール－２－イルエチルアミノ、ピリミジ
ン－２－イルプロピルアミノ、ピリミジン－２－イルメチルアミノなどを含むが、これら
に限定されるものではない。
【０１２４】
　用語「アミノアルキル」は、１つ又は複数のアミノで置換されたＣ１－１０直鎖又は分
岐鎖アルキルを含む。ある実施例において、アミノアルキルは１つ又は複数のアミノで置
換されたＣ１－６「低級アミノアルキル」であり、このような例は、アミノメチル、アミ
ノエチル、アミノプロピル、アミノブチル及びアミノヘキシルなどを含むが、これらに限
定されるものではない。
【０１２５】
　用語「アルキルアミノアルキル」はアルキルアミノで置換されたアルキルを含む。ある
実施例において、アルキルアミノアルキルはＣ１－６低級アルキルアミノアルキルである
。別の実施例において、アルキルアミノアルキルはＣ１－３低級アルキルアミノアルキル
である。好適なアルキルアミノアルキルはモノアルキル又はジアルキル置換のものであり
、このような例は、Ｎ－メチルアミノメチル、Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノエチル、Ｎ，Ｎ－
ジエチルアミノメチルなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１２６】
　用語「アルキルアミノアルコキシ」は、アルキルアミノで置換されたアルコキシを含む
。好適なアルキルアミノアルコキシはモノアルキル又はジアルキルで置換されてもよく、
このような例は、Ｎ－メチルアミノエトキシ、Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノエトキシ、Ｎ、Ｎ
－ジエチルアミノエトキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１２７】
　用語「アルキルアミノアルコキシアルコキシ」は、アルキルアミノアルコキシで置換さ
れたアルコキシを表す。好適なアルキルアミノアルコキシアルコキシはモノアルキル又は
ジアルキルで置換されてもよく、このような例は、Ｎ－メチルアミノメトキシエトキシ、
Ｎ－メチルアミノエトキシエトキシ、Ｎ，Ｎ－ジメチルアミノエトキシエトキシ、Ｎ，Ｎ
－ジエチルアミノメトキシメトキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１２８】
　用語「カルボキシアルキル」は、１つ又は複数のカルボキシで置換されたＣ１－１０直
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鎖又は分岐鎖アルキルを含み、このような例は、カルボキシメチル、カルボキシプロピル
などを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１２９】
　用語「ヘテロアリールアルコキシ」は、酸素原子を含み、且つその酸素原子を介して他
の基に結合するヘテロアリールアルキルを含み、ただし、ヘテロアリールアルキルは本発
明に定義されている通りであり、このような例は、ピリジン－２－イルメトキシ、チアゾ
ール－２－イルエトキシ、イミダソール－２－イルエトキシ、ピリミジン－２－イルプロ
ポキシ、ピリミジン－２－イルメトキシなどを含むが、これらに限定されるものではない
。
【０１３０】
　用語「シクロアルキルアルキル」はシクロアルキルで置換されたアルキルを表し、この
ような例は、シクロヘキシルメチルなどを含むが、これらに限定されるものではない。前
記シクロアルキルはさらにハロゲン、アルキル、アルコキシ及びヒドロキシで置換されて
もよい。
【０１３１】
　用語「縮合ビシクロ環」、「縮合環」、「縮合ビシクリル」、「縮合シクリル」は、飽
和又は不飽和の縮合環系を表し、非芳香族のビシクロ環系に関する。このような系は、そ
の中心構造に芳香環もヘテロ芳香環も含まない（しかし、芳香族置換は有していてもよい
。）が、孤立又は共役した不飽和状態を含んでもよい。縮合ビシクロ環における各環は炭
素環又はヘテロ脂環族であってもよく、このような例は、ヘキサヒドロフロ［３，２－ｂ
］フラン、２，３，３ａ，４，７，７ａ－ヘキサヒドロ－１Ｈ－インデン、７－アザビシ
クロ［２．３．０］ヘプタン、縮合ビシクロ［３．３．０］オクタン、縮合ビシクロ［３
．１．０］ヘキサン、１，２，３，４，４ａ，５，８，８ａ－オクタヒドロ－ナフタレン
などを含むが、これらに限定されるものではなく、これらは、すべて縮合ビシクロ環系に
含まれる。且つ、前記縮合ビシクリルは置換又は非置換であってもよく、ただし、置換基
は、ハロアルキル、オキソ（＝Ｏ）、ヒドロキシ、アミノ、ハロゲン、シアノ、アリール
、ヘテロアリール、アルコキシ、アルキルアミノ、アルキル、アルケニル、アルキニル、
ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、アリールオキシ、ヒドロキシで置換されたアルコ
キシ、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、アル
キル－Ｓ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｓ
（＝Ｏ）－、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、カルボキシアルコキシ
であってもよいが、これらに限定されるものではない。
【０１３２】
　用語「縮合ビシクリレン」は、分子の残りの部分と結合する２つの結合点を有する縮合
ビシクリル系を表し、ただし、縮合ビシクリルは本発明に定義されている通りである。
【０１３３】
　用語「縮合ヘテロビシクリル」は、飽和又は不飽和の縮合環系を表し、非芳香族のビシ
クロ環系に関する。このような系は、その中心構造に、芳香環もヘテロ芳香環も含まない
（しかし、芳香族置換は有していてもよい。）が、孤立又は共役した不飽和状態を含んで
もよい。且つ、少なくとも１つの環系は１つ又は複数のヘテロ原子を含み、ただし、各環
系は３－７員環を含み、即ち、炭素原子１－６個及びＮ、Ｏ、ｐ、Ｓからのヘテロ原子１
－３個を含み、ここで、Ｓ又はＰは任意に１つ又は複数の酸素原子で置換されてＳＯ、Ｓ
Ｏ２，ｐＯ，ｐＯ２のような基が得られ、このような例は、ヘキサヒドロ－フロ［３，２
－ｂ］フラン、７－アザビシクロ［２．３．０］ヘプタンなどを含むが、これらに限定さ
れるものではない。且つ、前記縮合ヘテロビシクリルは置換又は非置換であってもよく、
ただし、置換基は、ハロアルキル、オキソ（＝Ｏ）、ヒドロキシ、アミノ、ハロゲン、シ
アノ、アリール、ヘテロアリール、アルコキシ、アルキルアミノ、アルキル、アルケニル
、アルキニル、ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、アリールオキシ、ヒドロキシで置
換されたアルコキシ、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｃ（
＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシで置換され
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たアルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、カルボ
キシアルコキシなどであってもよいが、これらに限定されるものではない。
【０１３４】
　用語「縮合ヘテロビシクリレン」は、分子の残りの部分と結合する２つの結合点を有す
る縮合ヘテロビシクリル系を表し、ただし、縮合ヘテロビシクリルは本発明に定義されて
いる通りである。
【０１３５】
　用語「縮合ビシクリル脂肪族」は、１つ又は複数の縮合ビシクリルで置換された脂肪族
基を表し、ただし、脂肪族基及び縮合ビシクリルは本発明に定義されている通りであり、
このような例は、１，２，３，４，４ａ，５，８，８ａ－オクタヒドロナフチルエチル、
１，２，３，４，４ａ，５，８，８ａ－オクタヒドロナフチルメチル、１，２，３，４，
４ａ，５，８，８ａ－オクタヒドロナフチルプロピル、縮合ビシクロ［３．３．０］オク
チルメチル、縮合ビシクロ［３．１．０］ヘキシルエチルなどを含むが、これらに限定さ
れるものではない。
【０１３６】
　用語「縮合ヘテロビシクリル脂肪族」は、１つ又は複数の縮合ヘテロビシクリルで置換
された脂肪族基を表し、ただし、脂肪族基及び縮合ヘテロビシクリルは本発明に定義され
ている通りであり、このような例は、ヘキサヒドロフロ［３，２－ｂ］フラン－２－イル
エチル、ヘキサヒドロ－フロ［３，２－ｂ］フラン－２－イルメチル、７－アザビシクロ
［２．３．０］ヘプタン－２－イルメチル、７－アザビシクロ［２．３．０］ヘプタン－
２－イルエチル、７－アザビシクロ［２．３．０］ヘプタン－４－イルメチルなどを含む
が、これらに限定されるものではない。
【０１３７】
　用語「縮合ビシクリルオキシ」は、本発明により定義されるように、酸素原子と結合し
、且つ酸素原子を介して分子の残りの部分と結合した、任意に置換される縮合ビシクリル
を含み、このような例は、１，２，３，４，４ａ，５，８，８ａ－オクタヒドロナフチル
オキシ、縮合ビシクロ［３．３．０］オクタン－２－オキシ、縮合ビシクロ［３．１．０
］ヘキサン－２－オキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１３８】
　用語「縮合ヘテロビシクリルオキシ」は、本発明により定義されるように、酸素原子と
結合し、且つ酸素原子を介して分子の残りの部分と結合した、任意に置換される縮合ヘテ
ロビシクリルを含み、このような例は、ヘキサヒドロ－フロ［３，２－ｂ］フラン－２－
イルオキシ、７－アザビシクロ［２．３．０］ヘプタン－２－イルオキシ、７－アザビシ
クロ［２．３．０］ヘプタン－４－イルオキシなどを含むが、これらに限定されるもので
はない。
【０１３９】
　用語「縮合ビシクリルアミノ」は、１つ又は２つの縮合ビシクリルで置換されたアミノ
を表し、ただし、縮合ビシクリルは本発明に定義されている通りであり、このような例は
、１，２，３，４，４ａ，５，８，８ａ－オクタヒドロナフチルアミノ、ジ（１，２，３
，４，４ａ，５，８，８ａ－オクタヒドロナフチル）アミノ、縮合ビシクロ［３．３．０
］オクチルアミノ、縮合ビシクロ［３．１．０］ヘキシルアミノなどを含むが、これらに
限定されるものではない。
【０１４０】
　用語「縮合ヘテロビシクリルアミノ」は、１つ又は２つの縮合ヘテロビシクリルで置換
されたアミノを表し、ただし、縮合ヘテロビシクリルは本発明に定義されている通りであ
り、このような例は、ヘキサヒドロ－フロ［３，２－ｂ］フラン－２－イルアミノ、７－
アザビシクロ［２．３．０］ヘプタン－２－イルアミノ、７－アザビシクロ［２．３．０
］ヘプタン－４－イルアミノなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１４１】
　用語「縮合ビシクリルアルキルアミノ」は、１つ又は複数の縮合ビシクリルで置換され



(95) JP 2015-526411 A 2015.9.10

10

20

30

40

50

たアルキルアミノを表し、ただし、縮合ビシクリルは本発明に定義されている通りであり
、このような例は、１，２，３，４，４ａ，５，８，８ａ－オクタヒドロナフチルメチル
アミノ、ジ（１，２，３，４，４ａ，５，８，８ａ－オクタヒドロナフチル）メチルアミ
ノ、縮合ビシクロ［３．３．０］オクチルメチルアミノ、縮合ビシクロ［３．１．０］ヘ
キシルメチルアミノなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１４２】
　用語「縮合ヘテロビシクリルアルキルアミノ」は、１つ又は複数の縮合ヘテロビシクリ
ルで置換されたアルキルアミノを表し、ただし、縮合ヘテロビシクリルは本発明に定義さ
れている通りであり、このような例は、ヘキサヒドロフロ［３，２－ｂ］フラン－２－イ
ルメチルアミノ、７－アザビシクロ［２．３．０］ヘプタン－２－イルメチルアミノ、７
－アザビシクロ［２．３．０］ヘプタン－４－イルメチルアミノなどを含むが、これらに
限定されるものではない。
【０１４３】
　用語「縮合ビシクリルアルコキシ」は、１つ又は複数の縮合ビシクリルで置換されたア
ルコキシを表し、ただし、アルコキシ及び縮合ビシクリルは本発明に定義されている通り
であり、このような例は、１，２，３，４，４ａ，５，８，８ａ－オクタヒドロナフチル
メトキシ、１，２，３，４，４ａ，５，８，８ａ－オクタヒドロナフチルエトキシ、縮合
ビシクロ［３．３．０］オクタン－エトキシ、縮合ビシクロ［３．１．０］ヘキサン－プ
ロポキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１４４】
　用語「縮合ヘテロビシクリルアルコキシ」は、１つ又は複数の縮合ヘテロビシクリルで
置換されたアルコキシを表し、ただし、アルコキシ及び縮合ヘテロビシクリルは本発明に
定義されている通りであり、このような例は、ヘキサヒドロフロ［３，２－ｂ］フラン－
２－イルプロポキシ、７－アザビシクロ［２．２．１］ヘプタン－２－イルエトキシ、７
－アザビシクロ［２．３．０］ヘプタン－４－イルプロポキシ、ヘキサヒドロ－フロ［３
，２－ｂ］フラン－２－イルエトキシ、７－アザビシクロ［２．３．０］ヘプタン－２－
イルプロポキシ、７－アザビシクロ［２．３．０］ヘプタン－４－イルエトキシなどを含
むが、これらに限定されるものではない。
【０１４５】
　用語「縮合ビシクリルオキシアルコキシ」は、１つ又は複数の縮合ビシクリルオキシで
置換されたアルコキシを表し、ただし、アルコキシ及び縮合ビシクリルオキシは本発明に
定義されている通りであり、このような例は、１，２，３，４，４ａ，５，８，８ａ－オ
クタヒドロナフチルオキシメトキシ、１，２，３，４，４ａ，５，８，８ａ－オクタヒド
ロナフチルオキシエトキシ、縮合ビシクロ［３．３．０］オクタン－２－オキシエトキシ
、縮合ビシクロ［３．１．０］ヘキサン－２－オキシプロポキシなどを含むが、これらに
限定されるものではない。
【０１４６】
　用語「縮合ヘテロビシクリルオキシアルコキシ」は、１つ又は複数の縮合ヘテロビシク
リルオキシで置換されたアルコキシを表し、ただし、アルコキシ及び縮合ヘテロビシクリ
ルオキシは本発明に定義されている通りであり、このような例は、ヘキサヒドロフロ［３
，２－ｂ］フラン－２－イルオキシプロポキシ、７－アザビシクロ［２．２．１］ヘプタ
ン－２－イルオキシエトキシ、７－アザビシクロ［２．３．０］ヘプタン－４－イルオキ
シプロポキシ、ヘキサヒドロ－フロ［３，２－ｂ］フラン－２－イルオキシエトキシ、７
－アザビシクロ［２．３．０］ヘプタン－２－イルオキシプロポキシ、７－アザビシクロ
［２．３．０］ヘプタン－４－イルオキシエトキシなどを含むが、これらに限定されるも
のではない。
【０１４７】
　用語「縮合ビシクリルアミノアルコキシ」は、１つ又は複数の縮合ビシクリルアミノで
置換されたアルコキシを表し、ただし、アルコキシ及び縮合ビシクリルアミノ本発明に定
義されている通りであり、このような例は、１，２，３，４，４ａ，５，８，８ａ－オク
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タヒドロナフチルアミノエトキシ、１，２，３，４，４ａ，５，８，８ａ－オクタヒドロ
ナフチルアミノプロポキシ、ジ（１，２，３，４，４ａ，５，８，８ａ－オクタヒドロナ
フチル）アミノプロポキシ、縮合ビシクロ［３．３．０］オクタン－２－アミノエトキシ
、縮合ビシクロ［３．１．０］ヘキサン－２－アミノプロポキシなどを含むが、これらに
限定されるものではない。
【０１４８】
　用語「縮合ヘテロビシクリルアミノアルコキシ」は、１つ又は複数の縮合ヘテロビシク
リルアミノで置換されたアルコキシを表し、ただし、アルコキシ及び縮合ヘテロビシクリ
ルアミノは本発明に定義されている通りであり、このような例は、７－アザビシクロ［２
．２．１］ヘプタン－２－イルアミノエトキシ、７－アザビシクロ［２．３．０］ヘプタ
ン－４－イルアミノプロポキシ、ヘキサヒドロ－フロ［３，２－ｂ］フラン－２－イルア
ミノエトキシ、ヘキサヒドロ－フロ［３，２－ｂ］フラン－２－イルアミノプロポキシ、
ヘキサヒドロ－フロ［３，２－ｂ］フラン－２－イルアミノメトキシなどを含むが、これ
らに限定されるものではない。
【０１４９】
　用語「スピロシクリル」、「スピロ環」、「スピロビシクリル」、「スピロビシクロ環
」は、環が別の環から生じる特定の環状炭素を表す。例えば、下記に示されるように、飽
和した架橋環系（環Ｂ及びＢ’）は、「縮合ビシクロ環」と称されるのに対し、環Ａ及び
環Ｂは、２つの飽和した環系間で一つの炭素原子を共有し、「スピロ環」と称される。ス
ピロ環における各環は炭素環でもよく、ヘテロ脂環族でもよい。このような例は、２，７
－ジアザスピロ［４．４］ノナン－２－イル、７－オキソ－２－アザスピロ［４．５］デ
カン－２－イル、４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イル、４－オキサスピロ［２
．４］ヘプタン－５－イル、５－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イル、スピロ［２
．４］ヘプチル、スピロ［４．４］ノニル、７－ヒドロキシ－５－アザスピロ［２．４］
ヘプタン－５－イルなどを含むが、これらに限定されるものではない。且つ、前記スピロ
ビシクリルは置換又は非置換であってもよく、ただし、置換基は、ハロアルキル、オキソ
（＝Ｏ）、ヒドロキシ、アミノ、ハロゲン、シアノ、アリール、ヘテロアリール、アルコ
キシ、アルキルアミノ、アルキル、アルケニル、アルキニル、ヘテロシクリル、メルカプ
ト、ニトロ、アリールオキシ、ヒドロキシで置換されたアルコキシ、ヒドロキシで置換さ
れたアルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、アル
キル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシで
置換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、カルボキシアルコキシなどであってもよいが、こ
れらに限定されるものではない。
【化２１】

【０１５０】
　用語「スピロビシクリレン」は、分子の残りの部分と結合する２つの結合点を有するス
ピロビシクリル系を表し、ただし、スピロビシクリルは本発明に定義されている通りであ
る。
【０１５１】
　用語「スピロヘテロビシクリル」は、環が別の環から生じる特定の環状炭素を表す。例
えば、上記に示されるように、飽和した架橋環系（環Ｂ及びＢ’）は、「縮合ビシクロ環
」と称されるのに対し、環Ａ及び環Ｂは、これらの２つの飽和した環系間で一つの炭素原
子を共有し、「スピロ環」と称される。且つ少なくとも１つの環系は１つ又は複数のヘテ
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ロ原子を含み、ただし、各環系は３－７員環を含み、即ち、炭素原子１－６個及びＮ、Ｏ
、Ｐ、Ｓからのヘテロ原子１－３個を含み、ここで、Ｓ又はＰは任意に１つ又は複数の酸
素原子で置換されてＳＯ、ＳＯ２、ＰＯ、ＰＯ２のような基が得られ、このような例は、
４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イル、４－オキサスピロ［２．４］ヘプタン－
５－イル、５－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イル、７－ヒドロキシ－５－アザス
ピロ［２．４］ヘプタン－５－イルなどを含むが、これらに限定されるものではない。且
つ、前記スピロヘテロビシクリルは置換又は非置換であってもよく、ただし、置換基は、
ハロアルキル、オキソ（＝Ｏ）、ヒドロキシ、アミノ、ハロゲン、シアノ、アリール、ヘ
テロアリール、アルコキシ、アルキルアミノ、アルキル、アルケニル、アルキニル、ヘテ
ロシクリル、メルカプト、ニトロ、アリールオキシ、ヒドロキシで置換されたアルコキシ
、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、アルキル
－Ｓ（＝Ｏ）－、アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｓ（＝
Ｏ）－、ヒドロキシで置換されたアルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、カルボキシアルコキシなど
であってもよいが、これらに限定されるものではない。
【０１５２】
　用語「スピロヘテロビシクリレン」は、分子の残りの部分と結合する２つの結合点を有
するスピロヘテロビシクリル系を表し、ただし、スピロヘテロビシクリルは本発明に定義
されている通りである。
【０１５３】
　用語「スピロビシクリル脂肪族」は、１つ又は複数のスピロビシクリルで置換された脂
肪族基を表し、ただし、脂肪族基及びスピロビシクリルは本発明に定義されている通りで
あり、このような例は、スピロ［２．４］ヘプチルメチル、スピロ［２．４］ヘプチルエ
チル、スピロ［２．４］ヘプチルプロピル、スピロ［４．４］ノニルメチル、スピロ［４
．４］ノニルエチル、４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルメチル、４－アザス
ピロ［２．４］ヘプタン－５－イルエチル、４－オキサスピロ［２．４］ヘプタン－５－
イルエチル、５－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルプロピル、７－ヒドロキシ－
５－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルプロピルなどを含むが、これらに限定され
るものではない。
【０１５４】
　用語「スピロヘテロビシクリル脂肪族」は、１つ又は複数のスピロヘテロビシクリルで
置換された脂肪族基を表し、ただし、脂肪族基及びスピロヘテロビシクリルは本発明に定
義されている通りであり、このような例は、４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イ
ルメチル、４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルエチル、４－オキサスピロ［２
．４］ヘプタン－５－イルエチル、５－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルプロピ
ル、７－ヒドロキシ－５－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルプロピルなどを含む
が、これらに限定されるものではない。
【０１５５】
　用語「スピロビシクリルオキシ」は、本発明により定義されるように、酸素原子と結合
し、且つ酸素原子を介して分子の残りの部分と結合した、任意に置換されるスピロビシク
リルを含み、このような例は、スピロ［２．４］ヘプタン－２－オキシ、スピロ［２．４
］ヘプタン－３－オキシ、スピロ［２．４］ヘプタン－４－オキシ、スピロ［４．４］ノ
ナン－２－オキシ、スピロ［４．４］ノナン－４－オキシ、４－アザスピロ［２．４］ヘ
プタン－５－オキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１５６】
　用語「スピロヘテロビシクリルオキシ」は、本発明により定義されるように、酸素原子
と結合し、且つ酸素原子を介して分子の残りの部分と結合した、任意に置換されるスピロ
ヘテロビシクリルを含み、このような例は、４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イ
ルオキシ、４－オキサスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルオキシ、５－アザスピロ［２
．４］ヘプタン－５－イルオキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１５７】
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　用語「スピロビシクリルアミノ」は、１つ又は２つのスピロビシクリルで置換されたア
ミノを表し、ただし、スピロビシクリルは本発明に定義されている通りであり、このよう
な例は、スピロ［２．４］ヘプタン－２－アミノ、スピロ［２．４］ヘプタン－３－アミ
ノ、スピロ［２．４］ヘプタン－４－アミノ、スピロ［４．４］ノナン－２－アミノ、ス
ピロ［４．４］ノナン－４－アミノ、４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－アミノな
どを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１５８】
　用語「スピロヘテロビシクリルアミノ」は、１つ又は２つのスピロヘテロビシクリルで
置換されたアミノを表し、ただし、スピロヘテロビシクリルは本発明に定義されている通
りであり、このような例は、４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルアミノ、４－
アザスピロ［２．４］ヘプタン－２－イルアミノ、４－オキサスピロ［２．４］ヘプタン
－５－イルアミノ、５－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルアミノなどを含むが、
これらに限定されるものではない。
【０１５９】
　用語「スピロビシクリルアルコキシ」は、１つ又は複数のスピロビシクリルで置換され
たアルコキシを表し、ただし、スピロビシクリル及びアルコキシは本発明に定義されてい
る通りであり、このような例は、スピロ［２．４］ヘプタン－２－メトキシ、スピロ［２
．４］ヘプタン－３－エトキシ、スピロ［２．４］ヘプタン－４－エトキシ、スピロ［４
．４］ノナン－２－メトキシ、スピロ［４．４］ノナン－４－プロポキシ、４－アザスピ
ロ［２．４］ヘプタン－５－メトキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１６０】
　用語「スピロヘテロビシクリルアルコキシ」は、１つ又は複数のスピロヘテロビシクリ
ルで置換されたアルコキシを表し、ただし、スピロヘテロビシクリル及びアルコキシ基は
本発明に定義されている通りであり、このような例は、４－アザスピロ［２．４］ヘプタ
ン－５－イルメトキシ、４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－２－イルエトキシ、４－オ
キサスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルエトキシ、５－アザスピロ［２．４］ヘプタン
－５－イルプロポキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１６１】
　用語「スピロビシクリルアルキルアミノ」は、１つ又は複数のスピロビシクリルで置換
されたアルキルアミノを表し、ただし、スピロビシクリル及びアルキルアミノは本発明に
定義されている通りであり、このような例は、スピロ［２．４］ヘプタン－２－メチルア
ミノ、スピロ［２．４］ヘプタン－３－エチルアミノ、スピロ［２．４］ヘプタン－４－
エチルアミノ、スピロ［４．４］ノナン－２－メチルアミノ、スピロ［４．４］ノナン－
４－プロピルアミノ、４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－メチルアミノなどを含む
が、これらに限定されるものではない。
【０１６２】
　用語「スピロヘテロビシクリルアルキルアミノ」は、１つ又は複数のスピロヘテロビシ
クリルで置換されたアルキルアミノを表し、ただし、スピロヘテロビシクリル及びアルキ
ルアミノは本発明に定義されている通りであり、このような例は、４－アザスピロ［２．
４］ヘプタン－５－イルメチルアミノ、４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－２－イルエ
チルアミノ、４－オキサスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルエチルアミノ、５－アザス
ピロ［２．４］ヘプタン－５－イルプロピルアミノなどを含むが、これらに限定されるも
のではない。
【０１６３】
　用語「スピロビシクリルオキシアルコキシ」は、１つ又は複数のスピロビシクリルオキ
シで置換されたアルコキシを表し、ただし、スピロビシクリルオキシ及びアルコキシは本
発明に定義されている通りであり、このような例は、スピロ［２．４］ヘプタン－２－オ
キシエトキシ、スピロ［２．４］ヘプタン－３－オキシプロポキシ、スピロ［２．４］ヘ
プタン－４－オキシプロポキシ、スピロ［４．４］ノナン－２－オキシエトキシ、スピロ
［４．４］ノナン－４－オキシプロポキシ、４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－オ
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【０１６４】
　用語「スピロヘテロビシクリルオキシアルコキシ」は、１つ又は複数のスピロヘテロビ
シクリルオキシで置換されたアルコキシを表し、ただし、スピロヘテロビシクリルオキシ
及びアルコキシは本発明に定義されている通りであり、このような例は、４－アザスピロ
［２．４］ヘプタン－５－イルオキシエトキシ、４－オキサスピロ［２．４］ヘプタン－
５－イルオキシエトキシ、５－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルオキシエトキシ
、４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルオキシプロポキシ、４－オキサスピロ［
２．４］ヘプタン－５－イルオキシプロポキシ、５－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５
－イルオキシプロポキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１６５】
　用語「スピロビシクリルアミノアルコキシ」は、１つ又は複数のスピロビシクリルアミ
ノで置換されたアルコキシを表し、ただし、アルコキシ及びスピロビシクリルアミノは本
発明に定義されている通りであり、このような例は、スピロ［２．４］ヘプタン－２－ア
ミノエトキシ、スピロ［２．４］ヘプタン－３－アミノプロポキシ、スピロ［２．４］ヘ
プタン－４－アミノエトキシ、スピロ［４．４］ノナン－２－アミノエトキシ、スピロ［
４．４］ノナン－４－アミノプロポキシ、４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－アミ
ノプロポキシなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０１６６】
　用語「スピロヘテロビシクリルアミノアルコキシ」は、１つ又は複数のスピロヘテロビ
シクリルアミノ置換されたアルコキシを表し、ただし、アルコキシ及びスピロヘテロビシ
クリルアミノは本発明に定義されている通りであり、このような例は、４－アザスピロ［
２．４］ヘプタン－５－イルアミノエトキシ、４－アザスピロ［２．４］ヘプタン－２－
イルアミノプロポキシ、４－オキサスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルアミノエトキシ
、５－アザスピロ［２．４］ヘプタン－５－イルアミノプロポキシなどを含むが、これら
に限定されるものではない。
【０１６７】
　本発明において説明するように、置換基から環の中心へ１つの結合が描かれた環系（下
記式に示す。）は、置換基が環上の任意の置換可能な位置で置換できることを表す。例え
ば、式ａは式ｂのようにＡ環又はＢ環上の任意の置換可能な位置がいずれも置換されても
よいことを表す。
【化２２】

【０１６８】
本発明に説明されるように、環系内の破線は、二重結合又は単結合を表す。例えば、式ｃ
の構造は、式ｄのうちのいずれかの構造を表す。
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【化２３】

【０１６９】
　本発明に説明されるように、系において、２つの結合点が分子の残りの部分と結合し、
例えば、式ｅで表されるように、分子の残りの部分と結合するのはＥ端でもよく、Ｅ’端
でもよく、即ち、両端の結合方式が互換的に使用される。
【０１７０】
　特に明記しない限り、本発明に説明された構造式は、すべての異性体形態（例えば、鏡
像異性体、ジアステレオマー、及び幾何異性体（若しくは配座異性体））、例えば、各不
斉中心に関するＲ及びＳ配置、（Ｚ）及び（Ｅ）二重結合異性体、並びに（Ｚ）及び（Ｅ
）配座異性体を含む。従って、本発明の化合物の単独の立体化学的異性体又はその鏡像異
性体、ジアステレオマー、又は幾何異性体（若しくは配座異性体）の混合物は、いずれも
本発明の範囲内である。
【０１７１】
　本発明において使用される用語「プロドラッグ」は、化合物がインビボにおいて式（Ｉ
）、（ＩＶ）、（Ｖ）で表される化合物に変換されることを表す。このような変換は、プ
ロドラッグの血液中の加水分解、又は血液若しくは組織における親形への酵素的変換によ
り影響を受ける。本発明におけるプロドラッグ系化合物は、例えば、エステルであっても
よく、従来の発明においてプロドラッグとして利用され得るエステルは、フェニルエステ
ル類、脂肪族（Ｃ１－２４）エステル類、アシルオキシメチルエステル類、炭酸エステル
、カルバミン酸エステル類、及びアミノ酸エステル類である。例えば、本発明における化
合物はヒドロキシを含み、つまり、それをアシル化してプロドラッグ形態の化合物が得ら
れる。他のプロドラッグ形態には、リン酸エステルを含み、例えば、これらのリン酸エス
テル系化合物は親化合物上のヒドロキシのリン酸化により得られる。プロドラッグの詳細
な論議はＴ．　Ｈｉｇｕｃｈｉ　ａｎｄ　Ｖ．　Ｓｔｅｌｌａ，　Ｐｒｏ－ｄｒｕｇｓ　
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ａｓ　Ｎｏｖｅｌ　Ｄｅｌｉｖｅｒｙ　Ｓｙｓｔｅｍｓ，　Ｖｏｌ．　１４　ｏｆ　ｔｈ
ｅ　Ａ．Ｃ．Ｓ．　Ｓｙｍｐｏｓｉｕｍ　Ｓｅｒｉｅｓ，　Ｅｄｗａｒｄ　Ｂ．　Ｒｏｃ
ｈｅ，　ｅｄ．，　Ｂｉｏｒｅｖｅｒｓｉｂｌｅ　Ｃａｒｒｉｅｒｓ　ｉｎ　Ｄｒｕｇ　
Ｄｅｓｉｇｎ，　Ａｍｅｒｉｃａｎ　Ｐｈａｒｍａｃｅｕｔｉｃａｌ　Ａｓｓｏｃｉａｔ
ｉｏｎ　ａｎｄ　Ｐｅｒｇａｍｏｎ　Ｐｒｅｓｓ，　１９８７，　Ｊ．　Ｒａｕｔｉｏ　
ｅｔ　ａｌ，　Ｐｒｏｄｒｕｇｓ：　Ｄｅｓｉｇｎ　ａｎｄ　Ｃｌｉｎｉｃａｌ　Ａｐｐ
ｌｉｃａｔｉｏｎｓ，　Ｎａｔｕｒｅ　Ｒｅｖｉｅｗ　Ｄｒｕｇ　Ｄｉｓｃｏｖｅｒｙ，
　２００８，　７，　２５５－２７０，　ａｎｄ　Ｓ．　Ｊ．　Ｈｅｃｋｅｒ　ｅｔ　ａ
ｌ，　Ｐｒｏｄｒｕｇｓ　ｏｆ　Ｐｈｏｓｐｈａｔｅｓ　ａｎｄ　Ｐｈｏｓｐｈｏｎａｔ
ｅｓ，　Ｊｏｕｒｎａｌ　ｏｆ　Ｍｅｄｉｃｉｎａｌ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ，　２００８
，　５１、２３２８－２３４５を参照できる。
【０１７２】
　特に明記しない限り、本発明の化合物のすべての互変異性体形態は本発明の範囲内に含
まれる。また、特に明記しない限り、本発明に説明された化合物の構造式は１つ又は複数
の原子が異なる濃縮同位元素を含む。
【０１７３】
　「代謝産物」は、具体的な化合物又はその塩がインビボでの代謝作用により得られる生
成物である。化合物の代謝産物は、当該技術分野において公知の技術を用いて同定され、
それらの活性は、本発明に説明された試験の方法を使用して決定される。このような生成
物は、投与された化合物の、酸化、還元、加水分解、アミド化、脱アミド化、エステル化
、脱エステル化、酵素的開裂などの方法により得られる。従って、本発明には、化合物の
代謝産物を含み、本発明の化合物を哺乳動物と十分な時間接触させることにより生じる代
謝産物を含む。
【０１７４】
　本発明において使用される立体化学的定義及び慣例の使用は、一般には、Ｓ．　Ｐ．　
Ｐａｒｋｅｒ，　Ｅｄ．，　ＭｃＧｒａｗ－Ｈｉｌｌ　Ｄｉｃｔｉｏｎａｒｙ　ｏｆ　Ｃ
ｈｅｍｉｃａｌ　Ｔｅｒｍｓ　（１９８４）　ＭｃＧｒａｗ－Ｈｉｌｌ　Ｂｏｏｋ　Ｃｏ
ｍｐａｎｙ，　Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ；　ａｎｄ　Ｅｌｉｅｌ，　Ｅ．　ａｎｄ　Ｗｉｌｅｎ
，　Ｓ．，　“Ｓｔｅｒｅｏｃｈｅｍｉｓｔｒｙ　ｏｆ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃｏｍｐｏｕ
ｎｄｓ”，　Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ＆Ｓｏｎｓ，　Ｉｎｃ．，　Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，　１
９９４を参照する。本発明の化合物は、不斉中心又はキラル中心を含むことができ、従っ
て、異なる立体異性体が存在する。本発明の化合物のすべての立体異性形態は、ジアステ
レオマー、鏡像異性体、アトロプ異性体及びそれらの混合物、例えばラセミ混合物を含む
が、これらに限定されるものではなく、それらは、本発明の一部を形成する。多くの有機
化合物は、光学活性形態で存在し、すなわちこれらは平面偏光の面を回転する能力を有す
る。光学活性化合物を説明する時、接頭辞Ｄ及びＬ、又はＲ及びＳは、そのキラル中心の
分子の絶対配置を表すことに使用される。接頭辞ｄ及びｌ又は（＋）及び（－）は、化合
物による平面偏光の回転の符号を示すことに使用され、（－）又はｌは、化合物が左旋性
であることを指す。接頭辞（＋）又はｄは化合物が右旋性であることを指す。これらの立
体異性体は、化学構造が同じであるが、これらの立体構造が異なる。特定の立体異性体は
、鏡像異性体であってもよく、異性体の混合物は、一般に、鏡像異性体混合物と称される
ことが多い。鏡像異性体の５０：５０混合物は、ラセミ混合物又はラセミ体と称され、こ
れは化学反応過程において立体選択性又は立体特異性が存在しない場合を生じ得る。用語
「ラセミ混合物」及び「ラセミ体」は、光学活性を欠いている、２種類の鏡像異性体の等
モル混合物を指す。
【０１７５】
　用語「互変異性体」又は「互変異性形態」は、低いエネルギー障壁により相互変換可能
な異なるエネルギーの構造異性体を指す。例えば、プロトン互変異性体（即ちプロトトロ
ピー互変異性体）には、ケト－エノール及びイミン－エナミン異性化作用などの、プロト
ンの移動を介した相互変換を含む。原子価（化合価）互変異性体は、結合電子の再編成に
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よる相互変換を含む。
【０１７６】
　本発明において使用される「薬学的に許容される塩」は、本発明の化合物の有機塩及び
無機塩を指す。薬学的に許容される塩は、当該技術分野において周知であり、例えば、Ｓ
．Ｍ．Ｂｅｒｇｅ　ｅｔ　ａｌ．，　ｄｅｓｃｒｉｂｅ　ｐｈａｒｍａｃｅｕｔｉｃａｌ
ｌｙ　ａｃｃｅｐｔａｂｌｅ　ｓａｌｔｓ　ｉｎ　ｄｅｔａｉｌ　ｉｎ　Ｊ．　Ｐｈａｒ
ｍａｃｅｕｔｉｃａｌ　Ｓｃｉｅｎｃｅｓ，　６６：　１－１９，　１９７７．に記載さ
れる。薬学的に許容される非毒性の酸より形成される塩は、塩酸塩、臭化水素酸塩、リン
酸塩、硫酸塩及び過塩素酸塩などのアミノと反応して形成される無機酸塩、及び酢酸塩、
シュウ酸塩、マレイン酸塩、酒石酸塩、クエン酸塩、コハク酸塩、マロン酸塩などの有機
酸を含み、これらに限定されるものではなくて、或いは、これらの塩はイオン交換法など
の書籍・文献に記載される他の方法を使用することにより得られる。その他の薬学的に許
容される塩は、アジピン酸塩、アルギン酸塩、アスコルビン酸塩、アスパラギン酸塩、ベ
ンゼンスルホン酸塩、安息香酸塩、硫酸水素塩、ホウ酸塩、酪酸塩、ショウノウ酸塩、カ
ンファースルホン酸塩、シクロペンタンプロピオン酸塩、ジグルコン酸塩、ドデシル硫酸
塩、エタンスルホン酸塩、ギ酸塩、フマル酸塩、グルコヘプタン酸塩、グリセロリン酸塩
、グルコン酸塩、ヘミ硫酸塩、ヘプタン酸塩、ヘキサン酸塩、ヨウ化水素酸塩、２－ヒド
ロキシ－エタンスルホン酸塩、ラクトビオン酸塩、乳酸塩、ラウリン酸塩、ラウリル硫酸
塩、リンゴ酸塩、マロン酸塩、メタンスルホン酸塩、２－ナフタレンスルホン酸塩、ニコ
チン酸塩、硝酸塩、オレイン酸塩、パルミチン酸塩、パモ酸塩、ペクチン酸塩、過硫酸塩
、３－フェニルプロピオン酸塩、ピクリン酸塩、ピバル酸塩、プロピオン酸塩、ステアリ
ン酸塩、チオシアン酸塩、ｐ－トルエンスルホン酸塩、ウンデカン酸塩、吉草酸塩などを
含む。好適な塩基から得た塩は、アルカリ金属、アルカリ土類金属、アンモニウム及びＮ
＋（Ｃ１－４アルキル）４の塩を含む。本発明は、任意のＮを含む基の化合物から形成さ
れる第四級アンモニウム塩も想定している。水又は油に溶解性又は分散性の生成物は、第
四級アンモニウム化により得られる。アルカリ金属塩又はアルカリ土類金属塩は、ナトリ
ウム、リチウム、カリウム、カルシウム、マグネシウムなどを含む。薬学的に許容される
塩は、適当な非毒性のアンモニウム、第四級アンモニウム塩、及び、ハロゲン化物、水酸
化物、カルボン酸化物、硫酸化物、リン酸化物、硝酸化物、Ｃ１－８スルホン酸化物、及
び芳香スルホン酸化物などの対イオンを用いて形成されるアミンのカチオンをさらに含む
。
【０１７７】
　本発明の「溶媒和物」は、１つ又は複数の溶媒分子と本発明の化合物で形成された複合
体を指す。溶媒和物を形成する溶媒は、水、イソプロパノール、エタノール、メタノール
、ジメチルスルホキシド、酢酸エチル、酢酸、及びエタノールアミンを含むが、これらに
限定されるものではない。用語「水和物」は、溶媒分子が水である複合体を指す。
【０１７８】
　用語「保護基」又は「Ｐｇ」は、他の官能基と反応する時、特定の機能性をブロック又
は保護するために一般に使用される置換基を指す。例えば、「アミノ保護基」は、化合物
におけるアミノの機能性をブロック又は保護するためにアミノ基に結合された置換基を指
し、好適なアミノ保護基は、アセチル、トリフルオロアセチル、ｔ－ブトキシカルボニル
（Ｂｏｃ）、ベンジルオキシカルボニル（Ｃｂｚ）、及び９－フルオレニルメチレンオキ
シカルボニル（Ｆｍｏｃ）を含む。同様に、「ヒドロキシ保護基」は、ヒドロキシの機能
性をブロック又は保護するためのヒドロキシ基の置換基を指す。好適なヒドロキシ保護基
は、アセチル及びシリルを含む。「カルボキシ保護基」は、カルボキシの機能性をブロッ
ク又は保護するためのカルボキシ基の置換基を指す。一般的なカルボキシ保護基は、－Ｃ
Ｈ２ＣＨ２ＳＯ２Ｐｈ、シアノエチル、２－（トリメチルシリル）エチル、２－（トリメ
チルシリル）エトキシメチル、２－（ｐ－トルエンスルホニル）エチル、２－（ｐ－ニト
ロフェニルスルホニル）エチル、２－（ジフェニルホスフィノ）－エチル、ニトロエチル
などを含む。保護基の一般的な説明については、Ｔ　Ｗ．　Ｇｒｅｅｎｅ，　Ｐｒｏｔｅ
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ｃｔｉｖｅ　Ｇｒｏｕｐｓ　ｉｎ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｓｙｎｔｈｅｓｉｓ，　Ｊｏｈｎ　
Ｗｉｌｅｙ＆Ｓｏｎｓ，　Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，　１９９１；ａｎｄ　Ｐ．　Ｊ．　Ｋｏｃ
ｉｅｎｓｋｉ，　Ｐｒｏｔｅｃｔｉｎｇ　Ｇｒｏｕｐｓ，　Ｔｈｉｅｍｅ，　Ｓｔｕｔｔ
ｇａｒｔ，　２００５を参照できる。
　本発明の化合物の説明
【０１７９】
　ここには化合物、又はその医薬組成物を提供しており、人又は動物の組織の線維化を予
防又は治療する上でより効果的であり得る新規化合物又は医薬組成物が提供される。一側
面において、ここには
　以下に示される式（Ｉ）：
【化２４】

を有する化合物又はその立体異性体、幾何異性体、互変異性体、Ｎ－オキシド、水和物、
溶媒和物、代謝産物、薬学的に許容され得る塩又はプロドラッグが提供され、ただし、Ｖ

１、Ｖ２、Ｖ３、Ｖ４、Ａ、Ｂ、Ｘ及びＹはここで定義されるとおりである。
【０１８０】
　いくつかの実施形態において、Ｖ１はＮ又はＣＲ１であり、Ｖ２はＮ又はＣＲ２であり
、Ｖ３はＮ又はＣＲ３であり、Ｖ４はＮ又はＣＲ４であり、ただし、Ｖ１、Ｖ２、Ｖ３及
びＶ４は多くとも１つがＮであり、
　Ｘは１つの結合、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、Ｃ１－１０アルキレン、Ｃ２－１０アルケニレン、
Ｃ２－１０アルキニレン、－Ｒ６－Ｃ（＝Ｙ）－、－Ｒ６－Ｃ（＝Ｙ）－Ｏ－、－Ｒ６－
Ｃ（＝Ｙ）－Ｎ（Ｒ５）－、－Ｒ６－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－Ｒ６－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－Ｎ（Ｒ７

）－、又は－Ｒ６－Ｙ－であり、ただし、各ｔは１又は２であり、
　ＹはＯ又はＳであり、
　Ａは、ヘテロシクリレン、カルボシクリレン、縮合ビシクリレン、縮合ヘテロビシクリ
レン、スピロビシクリレン、スピロヘテロビシクリレン、アリーレン又はヘテロアリーレ
ンであり、
　Ｂはアルコキシ、ヒドロキシ置換アルコキシ、－ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ
７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
Ｒ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７

Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－Ｎ（Ｒ７ａ）－
、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シクロアルキル、ヘテロシクリル、アリール、
ヘテロアリール、縮合ビシクリル、縮合ヘテロビシクリル、スピロビシクリル、又はスピ
ロヘテロビシクリルであり、
　又はＡ、Ｘ及びＢは一緒になって（ＩＩ）：
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【化２５】

を有する基を形成し、
　ただし、ＤはＮＲ５、Ｏ、Ｓ、又はＣＲ７Ｒ７ａであり、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ

）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ
）－アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａ

Ｎ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキシ、脂肪族、ハロアルキル、アルコキシ、ヒドロキシアルコキ
シ、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキシ、ハロアルコキシ、アミノ置換
ハロアルコキシ、アルキルアミノハロアルコキシ、ヒドロキシ置換ハロアルコキシ、アル
キルアミノアルコキシ、アルコキシアルコキシ、シクロアルキルオキシ、アリールアルコ
キシ、アリールアルキルアミノ、ヘテロアリールアルコキシ、ヘテロアリールアルキルア
ミノ、ヘテロシクリルアルキルアミノ、シクロアルキルアミノ、ヘテロシクリルアルコキ
シ、カルボシクリルアルコキシ、カルボシクリルアルキルアミノ、ヘテロシクリル（ヒド
ロキシアルコキシ）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、アリール（ヒドロキシ
アルコキシ）、アリールオキシアルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、ヘ
テロアリールオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシアルコキシ、カルボシクリルオキ
シアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、縮合ヘテロ
ビシクリル、縮合ビシクリル脂肪族、縮合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシクロキシ、
縮合ヘテロビシクロキシ、縮合ビシクリルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミノ、縮合ビ
シクリルアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアルコキシ、縮合ビシクリルアルキルアミノ
、縮合ヘテロビシクリルアルキルアミノ、縮合ビシクリルオキシアルコキシ、縮合ヘテロ
ビシクリルオキシアルコキシ、縮合ビシクリルアミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリル
アミノアルコキシ、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、
縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ビ
シクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシ
クリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、ス
ピロビシクリル、スピロヘテロビシクリル、スピロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビシ
クリル脂肪族、スピロビシクリルオキシ、スピロヘテロビシクロキシ、スピロビシクリル
アミノ、スピロヘテロビシクリルアミノ、スピロビシクリルアルコキシ、スピロヘテロビ
シクリルアルコキシ、スピロビシクリルアルキルアミノ、スピロヘテロビシクリルアルキ
ルアミノ、スピロビシクロキシアルコキシ、スピロヘテロビシクロキシアルコキシ、スピ
ロビシクリルアミノアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアミノアルコキシ、スピロビシ
クリル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－
Ｃ（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ
（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝
Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、ヘテロシクリル
、シクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル
脂肪族、アリール脂肪族、ヘテロアリール脂肪族、アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ

２）ｍ－、ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロシクリル－（Ｃ
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Ｈ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はシクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－
Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－Ｎ（Ｒ７

）Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－（Ｒ７）Ｎ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は
－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７）－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、
１、２、３又は４であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシ
クリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又は　それ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、Ｃ１－

６アルキル、、Ｃ２－６アルキニル、Ｃ１－６アルコキシ又はシアノで任意に置換されて
いてもよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ

）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ
）－アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａ

Ｎ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキシ、脂肪族、ハロアルキル、アルコキシ、ヒドロキシアルコキ
シ、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキシ、ハロアルコキシ、アミノ置換
ハロアルコキシ、アルキルアミノハロアルコキシ、ヒドロキシ置換ハロアルコキシ、アル
キルアミノアルコキシ、アルコキシアルコキシ、アリールアルコキシ、アリールアルキル
アミノ、ヘテロアリールアルコキシ、ヘテロアリールアルキルアミノ、ヘテロシクリルア
ルキルアミノ、シクロアルキルオキシ、シクロアルキルアミノ、ヘテロシクリルアルコキ
シ、カルボシクリルアルコキシ、カルボシクリルアルキルアミノ、ヘテロシクリル（ヒド
ロキシアルコキシ）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、アリール（ヒドロキシ
アルコキシ）、アリールオキシアルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、ヘ
テロアリールオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシアルコキシ、カルボシクリルオキ
シアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、縮合ヘテロ
ビシクリル、縮合ビシクリル脂肪族、縮合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシクロキシ、
縮合ヘテロビシクロキシ、縮合ビシクリルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミノ、縮合ビ
シクリルアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアルコキシ、縮合ビシクリルアルキルアミノ
、縮合ヘテロビシクリルアルキルアミノ、縮合ビシクロキシアルコキシ、縮合ヘテロビシ
クロキシアルコキシ、縮合ビシクリルアミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアミノア
ルコキシ、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ヘテ
ロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ビシクリル
アミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－
Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロビシ
クリル、スピロヘテロビシクリル、スピロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビシクリル脂
肪族、スピロビシクロキシ、スピロヘテロビシクロキシ、スピロビシクリルアミノ、スピ
ロヘテロビシクリルアミノ、スピロビシクリルアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアル
コキシ、スピロビシクリルアルキルアミノ、スピロヘテロビシクリルアルキルアミノ、ス
ピロビシクロキシアルコキシ、スピロヘテロビシクロキシアルコキシ、スピロビシクリル
アミノアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアミノアルコキシ、スピロビシクリル－Ｃ（
＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－
、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、
スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７

）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、ヘテロシクリル、シクロアル
キル、アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル脂肪
族、アリール脂肪族、ヘテロアリール脂肪族、アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－、ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロシクリル－（ＣＨ２



(106) JP 2015-526411 A 2015.9.10

10

20

30

40

50

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はシクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－で
あり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（
＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ
（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－（Ｒ７）Ｎ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－Ｏ
Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７）－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、
２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－
Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルキル、Ｒ７

ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－ア
ルコキシ、脂肪族、Ｃ２－１０ハロアルキル、アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、ヘテロ
アリール－Ｃ３－１０アルコキシ、シクロアルキル－Ｃ２－１０アルコキシ、縮合ビシク
リル－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたアリール、ヘテロシ
クリル、シクロアルキル、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル脂肪族、Ｃ１－４ヘテ
ロアリール脂肪族、置換されたアリールＣ３－１０アルキル、ヘテロシクリルアルキル、
アルコキシ、ヒドロキシアルコキシ、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキ
シ、ハロアルコキシ、アミノ置換ハロアルコキシ、アルキルアミノハロアルコキシ、ヒド
ロキシ置換ハロアルコキシ、アルキルアミノアルコキシ、アルコキシアルコキシ、アリー
ル－Ｃ２－１０アルコキシ、ヘテロシクリルアルコキシ、カルボシクリルアルコキシ、ヘ
テロシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、ア
リール（ヒドロキシアルコキシ）、アリールオキシアルコキシ、アリールアミノアルコキ
シ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシアルコキ
シ、カルボシクリルオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、シクロアルキルオキシ、
アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、縮合ヘテロビシクリル、縮合ビシクリル脂肪族、縮
合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシクロキシ、縮合ヘテロビシクロキシ、縮合ビシクリ
ルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミノ、縮合ビシクリルアルコキシ、縮合ヘテロビシク
リルアルコキシ、縮合ビシクリルアルキルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアルキルアミノ
、縮合ビシクロキシアルコキシ、縮合ヘテロビシクロキシアルコキシ、縮合ビシクリルア
ミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアミノアルコキシ、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）
－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテ
ロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシ
クリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、縮合ヘテロビ
シクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロビシクリル、スピロヘテロビシクリル、スピ
ロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビシクリル脂肪族、スピロビシクロキシ、スピロヘテ
ロビシクロキシ、スピロビシクリルアミノ、スピロヘテロビシクリルアミノ、スピロビシ
クリルアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアルコキシ、スピロビシクリルアルキルアミ
ノ、スピロヘテロビシクリルアルキルアミノ、スピロビシクロキシアルコキシ、スピロヘ
テロビシクロキシアルコキシ、スピロビシクリルアミノアルコキシ、スピロヘテロビシク
リルアミノアルコキシ、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ
）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）
Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝
Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝
Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロアリール－（
ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－
、又はシクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、
Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－
（Ｒ７）Ｎ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７）で
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あり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４であり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７

Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａ

Ｒ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルキル
、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔ－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ
）－アルコキシ、脂肪族、ハロアルキル、Ｃ２－１０アルコキシ、ヒドロキシアルコキシ
、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキシ、ハロアルコキシ、アミノ置換ハ
ロアルコキシ、アルキルアミノハロアルコキシ、ヒドロキシ置換ハロアルコキシ、アルキ
ルアミノアルコキシ、アルコキシアルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、アリール
アルコキシ、ヘテロアリールアルコキシ、ヘテロアリールアルキルアミノ、ヘテロシクリ
ルアルキルアミノ、Ｃ７－１０シクロアルコキシ、シクロアルキルアミノ、ヘテロシクリ
ルアルコキシ、カルボシクリルアルコキシ、カルボシクリルアルキルアミノ、ヘテロシク
リル（ヒドロキシアルコキシ）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、アリール（
ヒドロキシアルコキシ）、アリールオキシアルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリール
オキシ、ヘテロアリールオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシアルコキシ、カルボシ
クリルオキシアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、
縮合ヘテロビシクリル、縮合ビシクリル脂肪族、縮合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシ
クロキシ、縮合ヘテロビシクロキシ、縮合ビシクリルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミ
ノ、縮合ビシクリルアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアルコキシ、縮合ビシクリルアル
キルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアルキルアミノ、縮合ビシクロキシアルコキシ、縮合
ヘテロビシクロキシアルコキシ、縮合ビシクリルアミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリ
ルアミノアルコキシ、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－
、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合
ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビ
シクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、
スピロビシクリル、スピロヘテロビシクリル、スピロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビ
シクリル脂肪族、スピロビシクロキシ、スピロヘテロビシクロキシ、スピロビシクリルア
ミノ、スピロヘテロビシクリルアミノ、スピロビシクリルアルコキシ、スピロヘテロビシ
クリルアルコキシ、スピロビシクリルアルキルアミノ、スピロヘテロビシクリルアルキル
アミノ、スピロビシクロキシアルコキシ、スピロヘテロビシクロキシアルコキシ、スピロ
ビシクリルアミノアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアミノアルコキシ、スピロビシク
リル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ
（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ（
＝Ｏ）－、スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ
）Ｎ（Ｒ７）－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、ヘテロシクリル、
シクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル脂
肪族、アリールＣ２－１０脂肪族、ヘテロアリール脂肪族、アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ
－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロシクリ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はシクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝
Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－
Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、－（Ｒ７）Ｎ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ

－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７）－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮ
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、脂肪族、ハロ脂肪族、ヒ
ドロキシ脂肪族、アミノ脂肪族、アルコキシ脂肪族、アルキルアミノ脂肪族、アルキルチ
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オ脂肪族、アリール脂肪族、ヘテロアリール脂肪族、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアル
キル脂肪族、アリールオキシ脂肪族、ヘテロシクリルオキシ脂肪族、シクロアルキルオキ
シ脂肪族、アリールアミノ脂肪族、ヘテロシクリルアミノ脂肪族、シクロアルキルアミノ
脂肪族、アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル又はカルボシクリルであり、
　各Ｒ５ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、オキソ（＝
Ｏ）、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ
７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ
）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－
アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（
＝Ｏ）－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキシ、アリール、ヘテロアリー
ル、アルコキシ、アルキル、アルケニル、アルキニル、ヘテロシクリル、メルカプト、ニ
トロ、アラルキル、アリールアミノ、ヘテロアリールアミノ、アリールアルキルアミノ、
ヘテロアリールアルキルアミノ、ヘテロアリールオキシ、ヘテロアリールアルキル、アリ
ールアルコキシ、ヘテロアリールアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、ヘテロシクリルア
ルコキシ、ヘテロシクリルアミノ、ヘテロシクリルアルキルアミノ又はアリールオキシで
あり、
　各Ｒ６は独立に１つの結合、Ｃ１－１０アルキレン、Ｃ２－１０アルケニレン、又はＣ

２－１０アルキニレンであり、及び
　各Ｒ７及びＲ７ａは独立にＨ、脂肪族、ハロ脂肪族、ヒドロキシ脂肪族、アミノ脂肪族
、アルコキシ脂肪族、アルキルアミノ脂肪族、アルキルチオ脂肪族、アリール脂肪族、ヘ
テロアリール脂肪族、ヘテロシクリル脂肪族、シクロアルキル脂肪族、アリールオキシ脂
肪族、ヘテロシクリルオキシ脂肪族、シクロアルキルオキシ脂肪族、アリールアミノ脂肪
族、ヘテロシクリルアミノ脂肪族、シクロアルキルアミノ脂肪族、アリール、ヘテロアリ
ール、ヘテロシクリル又はカルボシクリルであり、Ｒ７及びＲ７ａが同じ窒素原子に結合
している場合、Ｒ７及びＲ７ａはそれらが結合している窒素原子と一緒になって任意に、
置換又は無置換の３－８員環、又は置換又は無置換のスピロビシクロ環若しくは縮合ビシ
クロ環を形成していてもよく、
　ただし、ＮＲ５、－Ｒ６－Ｃ（＝Ｙ）－、－Ｒ６－Ｃ（＝Ｙ）－Ｏ－、－Ｒ６－Ｃ（＝
Ｙ）－Ｎ（Ｒ５）－、－Ｒ６－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－Ｒ６－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－Ｎ（Ｒ７）－、
－Ｒ６－Ｙ－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７

ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝
Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７

Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）ｔＮ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（
＝Ｏ）ｔ－アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ

１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキ
シ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮ
Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）２－、
Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－脂肪族、アリール－（ＣＨ

２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ヘ
テロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ
－（ＣＨ２）ｍ－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル
－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－
、ヒドロキシ置換されたＣ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アル
キル－Ｓ（＝Ｏ）２－、カルボキシＣ１－６アルコキシ、ハロアルキル、ヘテロシクリル
アルキル、ヘテロシクリルアルコキシ、ヘテロシクリルアルキルアミノ、ヘテロシクリル
アミノ、シクロアルキル、シクロアルキル脂肪族、シクロアルキルアミノ、シクロアルキ
ルオキシ脂肪族、シクロアルキルアルコキシ、シクロアルキルアルキルアミノ、カルボシ
クリル脂肪族、アラルキル、アリールオキシアルキル、ヘテロアリールオキシ脂肪族、脂
肪族、アルコキシ、ヒドロキシアルコキシ、アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６
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アルコキシ、ヒドロキシ置換アミノアルコキシ、ハロアルコキシ、アミノ置換ハロアルコ
キシ、アルキルアミノハロアルコキシ、ヒドロキシ置換ハロアルコキシ、アルキルアミノ
アルコキシ、アルコキシアルコキシ、アリールアルコキシ、アリールアルキルアミノ、ヘ
テロシクリルアルコキシ、カルボシクリルアルコキシ、ヘテロシクリル（ヒドロキシアル
コキシ）、カルボシクリル（ヒドロキシアルコキシ）、アリール（ヒドロキシアルコキシ
）、アリールオキシアルコキシ、ヘテロアリールオキシアルコキシ、アリールオキシ、ア
リールアミノ、ヘテロシクリルオキシアルコキシ、カルボシクリルオキシアルコキシ、シ
クロアルキルオキシ、アジドアルコキシ、縮合ビシクリル、縮合ヘテロビシクリル、縮合
ビシクリル脂肪族、縮合ヘテロビシクリル脂肪族、縮合ビシクロキシ、縮合ヘテロビシク
ロキシ、縮合ビシクリルアミノ、縮合ヘテロビシクリルアミノ、縮合ビシクリルアルコキ
シ、縮合ヘテロビシクリルアルコキシ、縮合ビシクリルアルキルアミノ、縮合ヘテロビシ
クリルアルキルアミノ、縮合ビシクロキシアルコキシ、縮合ヘテロビシクロキシアルコキ
シ、縮合ビシクリルアミノアルコキシ、縮合ヘテロビシクリルアミノアルコキシ、縮合ビ
シクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ
（＝Ｏ）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ
）－、縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ
７）－、縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロビシクリル、スピロヘ
テロビシクリル、スピロビシクリル脂肪族、スピロヘテロビシクリル脂肪族、スピロビシ
クロキシ、スピロヘテロビシクロキシ、スピロビシクリルアミノ、スピロヘテロビシクリ
ルアミノ、スピロビシクリルアルコキシ、スピロヘテロビシクリルアルコキシ、スピロビ
シクリルアルキルアミノ、スピロヘテロビシクリルアルキルアミノ、スピロビシクロキシ
アルコキシ、スピロヘテロビシクロキシアルコキシ、スピロビシクリルアミノアルコキシ
、スピロヘテロビシクリルアミノアルコキシ、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロ
ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロヘテロビ
シクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロヘテロビシ
クリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、スピロヘテ
ロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、アリール、ヘテロアリール、アリール脂肪族、
ヘテロアリール脂肪族、ヘテロアリールオキシ、ヘテロアリールアミノ、ヘテロアリール
アルコキシ、ヘテロアリールアルキルアミノ、ハロ脂肪族、ヒドロキシ脂肪族、アミノ脂
肪族、アルコキシ脂肪族、アルキルアミノ脂肪族、アルキルチオ脂肪族、シクロアルキル
、ヘテロシクリル脂肪族、アリールオキシ脂肪族、ヘテロシクリルオキシ脂肪族、シクロ
アルキルオキシ脂肪族、アリールアミノ脂肪族、ヘテロシクリルアミノ脂肪族、シクロア
ルキルアミノ脂肪族、ヘテロシクリル、カルボシクリル、ヘテロシクリレン、カルボシク
リレン、縮合ビシクリレン、縮合ヘテロビシクリレン、スピロビシクリレン、スピロヘテ
ロビシクリレン、アリーレン及びヘテロアリーレンの各々は、無置換であるか、少なくと
も１つの置換基で置換されてされており、その置換基はハロアルキル、オキソ（＝Ｏ）、
ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、Ｃ１－１０アルコキシ、Ｃ１－１０

アルキルアミノ、Ｃ１－１０アルキルチオ、Ｃ１－１０アルキル、Ｃ２－１０アルケニル
、Ｃ２－１０アルキニル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロア
リール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリールオキシ、カルボキシ、ヒドロキ
シ置換Ｃ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６

アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝
Ｏ）２－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６ア
ルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、又はカルボキシＣ１－６アルコキシである。
【０１８１】
　いくつかの実施形態において、Ａは、Ｃ２－１０ヘテロシクリレン、Ｃ３－１０カルボ
シクリレン、Ｃ５－１２縮合ビシクリレン、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリレン、Ｃ５－

１２スピロビシクリレン、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリレン、Ｃ６－１０アリーレン
、又はＣ１－９ヘテロアリーレンである。
【０１８２】
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　いくつかの実施形態において、Ａは、
【化２６】

であり、
　ただし、Ｑ１、Ｑ２、Ｑ３、Ｑ４、Ｑ５及びＱ６は独立にＮ、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、　ＣＲ
７Ｒ７ａ、又はＣＲ８であり、且つＱ１、Ｑ２、Ｑ３、Ｑ４、Ｑ５及びＱ６は多くとも四
つがＮ又はＮＲ５であり、
　Ｗ１はＮＲ５、Ｏ、Ｓ、又はＣＲ７Ｒ７ａであり、
各Ｗ２、Ｗ３、Ｗ４及びＷ５は独立にＮ、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、ＣＲ７Ｒ７ａ、又はＣＲ８で
あり、
且つＷ１、Ｗ２、Ｗ３、Ｗ４及びＷ５は多くとも四つがＮ又はＮＲ５であってもよく、及
び
　各Ｒ８は独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、
－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）
Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝
Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－アルキル、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－アルコキシ
、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－アルコキシ、アリール、ヘテロアリール、アルコキシ、ア
ルキル、アルケニル、アルキニル、ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、アラルキル、
アリールアミノ、ヘテロアリールアミノ、アリールアルキルアミノ、ヘテロアリールアル
キルアミノ、ヘテロアリールオキシ、ヘテロアリールアルキル、アリールアルコキシ、ヘ
テロアリールアルコキシ、ヘテロシクリルオキシ、ヘテロシクリルアルコキシ、ヘテロシ
クリルアミノ、ヘテロシクリルアルキルアミノ又はアリールオキシである。
【０１８３】
　いくつかの実施形態において、Ａは、
【化２７】

であり、
　ただし、各Ｅ１、Ｅ２、Ｅ３、Ｅ４、Ｅ５、Ｅ６、Ｅ７、Ｅ８、Ｆ１及びＦ２は独立に
Ｎ又はＣＲ９であり、
　各Ｔ及びＴ１は独立にＮＲ５、Ｏ、Ｓ又はＣＲ９Ｒ９ａであり、
　各Ｒ９及びＲ９ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、Ｒ
７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ
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）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－
Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、
Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１

－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ

１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ１－６アルコキシ
、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルケニル、Ｃ２－６アルキニル、Ｃ２－１０ヘテロシク
リル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０アリール
アミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールアミノ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキルアミノ、
Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－

９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシ、Ｃ２－１０ヘ
テロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロ
シクリルＣ１－６アルキルアミノ又はＣ６－１０アリールオキシである。
【０１８４】
　別の実施形態において、Ａは
【化２８】

であり、
　ただし、各ｎは０、１、２又は３であり、
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（
Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝
Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２

Ｎ（Ｒ７ａ）－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、ハロＣ１－４アルキ
ル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０

アリール、又はＣ１－９ヘテロアリールである。
【０１８５】
　いくつかの実施形態において、ＢはＣ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アル
コキシ、－ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－
ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）Ｏ
Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝
Ｏ）２－、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシ
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クリル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ

５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリル、又はＣ５－１２スピロヘ
テロビシクリルである。
【０１８６】
　いくつかの実施形態において、Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、
Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝
Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、
－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－
、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ

１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコ
キシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６

ハロアルコキシ、アミノ置換Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６

ハロアルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１

－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオ
キシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキルア
ミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６ア
ルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ３－１０カルボシクリ
ルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ２－１０

ヘテロシクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ３－１０カルボシクリル（Ｃ１－

６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリール（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ

６－１０アリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテ
ロアリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテ
ロシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルオキシＣ１－６アルコ
キシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシ、Ｃ１－６アジドアルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビ
シクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６脂肪族
、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ビシクリルオキシ、
Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ、Ｃ５－１２縮合
ヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮
合ヘテロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルキルア
ミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシク
ロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ

５－１２縮合ビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルア
ミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビ
シクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１

２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ
）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリ
ル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）
－、Ｃ５－１２スピロビシクリル、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピ
ロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５

－１２スピロビシクロキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２スピロビ
シクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロビシクリ
ルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－

１２スピロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１

－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２ス
ピロヘテロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノＣ１－

６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１

２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ
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５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－
Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロ
ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（
Ｒ７）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ２－１０ヘ
テロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリー
ル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪
族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６

－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ

２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２

）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、た
だし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ
Ｈ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ
（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は
２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４であり、或いはＣ６－１０アリール
－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（
ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ

３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以
上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルキニル、Ｃ１－６アルコキシ
又はシアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝
Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６

脂肪族、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキ
シ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、アミノ置換Ｃ

１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアルコキシ、ヒドロキシ置
換Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アル
コキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１

－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテ
ロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ

３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－

１０カルボシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル（Ｃ１－６ヒド
ロキシアルコキシ）、Ｃ３－１０カルボシクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ

６－１０アリール（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリールオキシＣ１－

６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１－９ヘ
テロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシＣ１－６アル
コキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルオキシ、Ｃ１－６アジドアルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテ
ロビシクリル、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシク
リルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ビシクロキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキシ
、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１

２縮合ビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６アルコ
キシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシク
リルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－

１２縮合ヘテロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノＣ１

－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１
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２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－

１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ
）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシク
リルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５

－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル、
Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５

－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２スピロビシクロキシ、Ｃ５－

１２スピロヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロ
ヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２

スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６アル
キルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２ス
ピロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシＣ５－１２

アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロ
ヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル
－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピ
ロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝
Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５－１２スピロヘテ
ロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロ
アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ

１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－
Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ

２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロア
ルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ
（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－
ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ

－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０
、１、２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アル
コキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－１０

ハロアルキル、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール－
Ｃ３－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロアルキル－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ５－１０縮
合ビシクリル－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロア
ルキル、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたＣ６－１０アリール、Ｃ２－１０ヘテロシ
クリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ１－４ヘテロアリ
ールＣ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、置換されたＣ

６－１０アリールＣ３－６アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルキル、Ｃ１

－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、ヒドロキ
シ置換Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、アミノ置換Ｃ１－６ハロア
ルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６ハ
ロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－

６アルコキシ、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロ
シクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ３－１０カルボシクリル（Ｃ１－６ヒド



(115) JP 2015-526411 A 2015.9.10

10

20

30

40

50

ロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリール（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１

０アリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールアミノＣ１－６アルコキシ、
Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３

－１０カルボシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシ、Ｃ

３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ１－６アジドアルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル
、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－

１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ビシクロキシ、Ｃ５－１２縮
合ヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシク
リルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシ
クリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－

１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクロキシＣ１－

６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合
ビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノＣ１－６

アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ
（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロ
ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－

１２縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＲ７－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ５－１２スピロ
ビシクリル、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６

脂肪族、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２スピロビシクロ
キシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノ、Ｃ５

－１２スピロヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６アルコキシ
、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリル
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、
Ｃ５－１２スピロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキ
シＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－

１２スピロヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリル－
Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロヘテロ
ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５

－１２スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミ
ノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ５－１２スピ
ロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（
ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１

０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル
－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ
）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（
＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又
は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、
２、３又は４であり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７

Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アル
コキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－１０

アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、ヒドロキシ置
換Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、アミノ置換Ｃ１－６ハロアルコ
キシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６ハロア
ルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６ア
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ルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ

１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルア
ミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルキルアミノ、Ｃ７－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ
、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６ア
ルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ３－１

０カルボシクリル（Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリール（Ｃ１－６ヒ
ドロキシアルコキシ）、Ｃ６－１０アリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリ
ールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６ア
ルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシク
リルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシ、Ｃ１－６アジドアル
コキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２縮合
ビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１

２縮合ビシクロキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルア
ミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルＣ１－６アル
コキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリ
ルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、
Ｃ５－１２縮合ビシクリルオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクロキ
シＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１

２縮合ヘテロビシクリルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝
Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル
－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２縮合ビ
シクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－
、Ｃ５－１２縮合ビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル－
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７－、Ｃ５－１２スピロビシクリル、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル
、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１

－６脂肪族、Ｃ５－１２スピロビシクロキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシ、Ｃ

５－１２スピロビシクリルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノ、Ｃ５－１

２スピロビシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルＣ１－６ア
ルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロヘテ
ロビシクリルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ５－１２スピロビシクロキシＣ１－６アルコキ
シ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクロキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロビシク
リルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノＣ１－６アル
コキシ、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル－Ｃ
（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロヘ
テロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、Ｃ５－１２スピロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、
Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリルアミノ－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ５－１２スピロビシクリル
－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）－、Ｃ５－１２スピロヘテロビシクリル－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ（Ｒ７）
－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１

－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアル
キルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ２－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１

－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロ
アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）

ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２

）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）
、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｎ
Ｈ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であ
り、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４である。
【０１８７】
　いくつかの実施形態において、各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｏ
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Ｃ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ
７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）

２－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロキシ脂肪族、Ｃ１－６アミ
ノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６脂肪族
、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６脂肪族、Ｃ１－９

ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０

シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールオキシＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０

ヘテロシクリルオキシＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシＣ１－６脂肪族
、Ｃ６－１０アリールアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルアミノＣ１－６

脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルである。
【０１８８】
　いくつかの実施形態において、各Ｒ５ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、
Ｂｒ、Ｉ、シアノ、オキソ（＝Ｏ）、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アル
コキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルケニル、Ｃ２

－６アルキニル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリール
Ｃ１－６アルキル、Ｃ６－１０アリールアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールアミノ、Ｃ６－

１０アリールＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミノ
、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキル、Ｃ６－１

０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１

０ヘテロシクリルオキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘ
テロシクリルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルキルアミノ又はＣ６－１０

アリールオキシである。
【０１８９】
　いくつかの実施形態において、各Ｒ７及びＲ７ａは独立にＨ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－

６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロキシ脂肪族、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシ
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－

６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族
、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族
、Ｃ６－１０アリールオキシＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルオキシＣ１－６

脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールアミノＣ

１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアル
キルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０

ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、Ｒ７及びＲ７ａが同じ窒素原子に
結合している場合、Ｒ７及びＲ７ａはそれらが結合している窒素原子と一緒になって任意
に、置換又は無置換の３－８員環、置換又は無置換のＣ５－１２縮合ビシクロ環若しくは
Ｃ５－１２スピロビシクロ環を形成していてもよい。
【０１９０】
　いくつかの実施形態において、式（Ｉ）のＮ、Ｖ１、Ｖ２、Ｖ３、Ｖ４及びＣ（＝Ｙ）
は式（ＩＩＩ）；
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【化２９】

を有する基を規定し、ただし
【化３０】

は、
【化３１】

であり、
　各Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ
（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ
７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７

ａ）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロ
キシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキ
ルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シク
ロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－

６アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリー
ルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ

１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１

０シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキ
ルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリール
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ

２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０

シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍであり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０

ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ３－１０シクロアルキル－
（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、
Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルケニル、Ｃ２－６アルキニル、Ｃ１－６アルコキシ又は
シアノで任意に置換されていてもよく、
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　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、
　各Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－
ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７

ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ
－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７

Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６ア
ルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－６

ハロアルキル、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール－Ｃ

３－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シク
ロアルキル－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキ
ル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪
族、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたＣ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール
Ｃ１－６脂肪族、置換されたＣ６－１０アリールＣ３－６アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシ
クリルＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－

６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロア
ルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６ア
ルコキシ、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１

－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシク
リルオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ
－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２

－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアル
キル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（
＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－
、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、
１、２、３又は４であり、
　各Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７

ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ
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７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ
７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７

ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（
＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１

－６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ

１－６ハロアルキル、Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６

アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキ
シ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１

０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９

ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルア
ミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリ
ルＣ１－６アルキルアミノ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－１０ヘテロアリールオキ
シ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１

－９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ２－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１

－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロ
アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）

ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２

）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）
、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｎ
Ｈ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であ
り、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４である。
【０１９１】
　いくつかの実施形態において、
【化３２】

は
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【化３３】

である。
【０１９２】
　いくつかの実施形態において、Ａは、

【化３４】

であり、
　Ｘは１つの結合、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、－（ＣＨ２）ｍ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（＝Ｙ）－
、－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（＝Ｙ）－Ｏ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（＝Ｙ）－Ｎ（Ｒ５）－、－
（ＣＨ２）ｍ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－Ｎ（Ｒ７）－、－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－Ｙ－、－ＣＨ＝ＣＨ－、又は－Ｃ≡Ｃ－であり、ただし、各ｔは１又は２であ
り、各ｍは０、１、２又は３であり、
　ＹはＯであり、
　Ｂは－ＮＲ７Ｒ７ａ、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シクロアルキル、Ｃ２－
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１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ５－１２縮合ビ
シクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリル、又はＣ５－

１２スピロヘテロビシクリルであり、ただし、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シ
クロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリー
ル、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビ
シクリル、及びＣ５－１２スピロヘテロビシクリルの各々は、任意にオキソ（＝Ｏ）、ヒ
ドロキシ、アミノ、ハロ、シアノ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ１

－６アルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルケニル、Ｃ

２－６アルキニル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリー
ルオキシ、カルボキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６ア
ルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ
）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ
）－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、又はカルボキシＣ１－６アル
コキシで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０

ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ３－１０シクロアルキル－
（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、
メチル、エチル、プロピル、エチニル、プロピニル、ブチニル、メトキシ、エトキシ又は
シアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
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Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アル
コキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－６ハ
ロアルキル、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール－Ｃ３

－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキル－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル
、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族
、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたＣ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリールＣ

１－６脂肪族、置換されたＣ６－１０アリールＣ３－６アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシク
リルＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６

アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアル
コキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アル
コキシ、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－
（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－

１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝
Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ
（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、
又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１
、２、３又は４であり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７

Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａ

Ｒ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝
Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－

６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１

－６ハロアルキル、Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６ア
ミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ
、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０

アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘ
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テロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミ
ノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６

アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリル
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－１０ヘテロアリールオキシ
、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ

１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ２－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－

６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロア
リール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、
－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり
、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮ
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－３アルキル、Ｃ１

－３ハロアルキル、Ｃ１－３ヒドロキシアルキル、Ｃ１－３アミノアルキル、Ｃ１－３ア
ルコキシＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキルアミノＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキ
ルチオＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－３アルキル、Ｃ１－９ヘテロアリー
ルＣ１－３アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－３アルキル、Ｃ３－１０シクロア
ルキルＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘ
テロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、及び
　各Ｒ７及びＲ７ａは独立にＨ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロ
キシ脂肪族、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アル
キルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ

１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、Ｒ
７及びＲ７ａが同じ窒素原子に結合している場合、Ｒ７及び、Ｒ７ａはそれらが結合して
いる窒素原子と一緒になって任意に、置換又は無置換の３－８員環を形成していてもよい
。
【０１９３】
　いくつかの実施形態において、Ａ、Ｘ及びＢは式（ＩＩ）：
【化３５】

を有する基を規定し、、
　ただし、ＤはＯであり、ｎは０、１又は２であり、及び
　各Ｒ５ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（
Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝
Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２
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Ｎ（Ｒ７ａ）－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルコキシ
、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリール、又はＣ１－９

ヘテロアリールである。
【０１９４】
　いくつかの実施形態において、式（ＩＶ）は、
【化３６】

であり、ただし、Ｖ１はＮ又はＣＲ１であり、Ｖ２はＮ又はＣＲ２であり、Ｖ３はＮ又は
ＣＲ３であり、Ｖ４はＮ又はＣＲ４であり、
　ただし、Ｖ１、Ｖ２、Ｖ３及びＶ４は多くとも１つがＮであり、
　Ｔ２はＮ又はＣＲ１０であり、
　Ｘは１つの結合、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、－（ＣＨ２）ｍ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｙ－、－Ｃ（
＝Ｏ）－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ＝ＣＨ－、又は－Ｃ≡Ｃ－であり、ただし、各ｍ
は０、１、２又は３であり、
　Ｂは－ＮＲ７Ｒ７ａ、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シクロアルキル、Ｃ２－

１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ５－１２縮合ビ
シクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビシクリル、又はＣ５－

１２スピロヘテロビシクリルであり、ただし、Ｃ４－１２カルボシクリル、Ｃ４－１２シ
クロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリー
ル、Ｃ５－１２縮合ビシクリル、Ｃ５－１２縮合ヘテロビシクリル、Ｃ５－１２スピロビ
シクリル、及びＣ５－１２スピロヘテロビシクリルの各々は任意にオキソ（＝Ｏ）、ヒド
ロキシ、アミノ、ハロ、シアノ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ１－

６アルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ２－６アルケニル、Ｃ２

－６アルキニル、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリール
オキシ、カルボキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アル
キル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）
－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）
－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、又はカルボキシＣ１－６アルコ
キシで置換されていてもよく、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６
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アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０

ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、及びＣ３－１０シクロアルキル－
（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、
メチル、エチル、プロピル、エチニル、プロピニル、ブチニル、メトキシ、エトキシ又は
シアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（
＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ５ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７

ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ

）－、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキ
シアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキル
アミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
アルキルオキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル
Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシ、Ｃ１

－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０

シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキル
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ

１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝
Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独
立に０、１、２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－Ｏ
Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａＲ７Ｎ
－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－
Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アル
コキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ２－６ハ
ロアルキル、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリール－Ｃ３

－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０シクロ
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アルキル－Ｃ２－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル
、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族
、Ｃ１－４ヘテロアリール、置換されたＣ６－１０アリール、Ｃ１－４ヘテロアリールＣ

１－６脂肪族、置換されたＣ６－１０アリールＣ３－６アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシク
リルＣ１－６アルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６

アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６ハロアル
コキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アル
コキシ、Ｃ６－１０アリール－Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－

６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ルオキシ、Ｃ３－１０シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－
（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－

１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝
Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ
（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、
又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１
、２、３又は４であり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｒ７ａＲ７Ｎ－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ

、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＲ７Ｒ７ａ、－ＯＣ（＝Ｏ）ＯＲ７、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ７

Ｒ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）ＯＲ７ａ、－Ｎ（Ｒ７）Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ７ａ、Ｒ７Ｒ７

ａＮ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２Ｎ（Ｒ７ａ）－、Ｒ７ａ

Ｒ７Ｎ－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝
Ｏ）－Ｃ１－６アルキル、Ｒ７ａＲ７Ｎ－Ｃ１－６アルコキシ、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－Ｃ１－

６アルコキシ、Ｒ７Ｒ７ａＮ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１

－６ハロアルキル、Ｃ２－１０アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６ア
ミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ１－６アルキルアミノＣ１－６アルコキシ
、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－５シクロアルキルオキシ、Ｃ６－１０

アリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘ
テロアリールオキシＣ１－６アルコキシ、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６アルキルアミ
ノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６

アルキルアミノ、Ｃ３－１０シクロアルキルアミノ、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６

アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリルＣ１－６アルコキシ、Ｃ３－１０カルボシクリル
Ｃ１－６アルキルアミノ、Ｃ６－１０アリールオキシ、Ｃ１－１０ヘテロアリールオキシ
、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ３－１０シクロアルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ

１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ６－１０アリールＣ２－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－

６脂肪族、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロア
リール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、
－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ
－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり
、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｒ７Ｒ７ａＮＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｒ７ａＮ
Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｒ７ＯＳ（＝Ｏ）２－、Ｒ７Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－３アルキル、Ｃ１

－３ハロアルキル、Ｃ１－３ヒドロキシアルキル、Ｃ１－３アミノアルキル、Ｃ１－３ア
ルコキシＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキルアミノＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキ
ルチオＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－３アルキル、Ｃ１－９ヘテロアリー
ルＣ１－３アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－３アルキル、Ｃ３－１０シクロア
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ルキルＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘ
テロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、
　各Ｒ７及びＲ７ａは独立にＨ、Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロ
キシ脂肪族、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アル
キルアミノＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ

１－６脂肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－

９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、Ｒ
７及びＲ７ａが同じ窒素原子と結合している場合、Ｒ７及びＲ７ａはそれらが結合してい
る窒素原子と一緒になって任意に、置換又は無置換の３－８員環を形成していてもよく、
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、
－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ
（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（
＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル
－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ
）２ＮＨ－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ

１－４アルコキシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリー
ル、Ｃ６－１０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９ヘテロアリールであり、
　ｎは０、１、２又は３であり、及び
　各Ｒ１０は独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ニトロ、メ
ルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アル
キルアミノ、又はＣ１－４アルキルチオである。
【０１９５】
　いくつかの実施形態において、
Ｂは－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｎ（ＣＨ２ＣＨ３）２、－Ｎ（ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）２、－Ｎ
（ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）２、
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【化３７－１】

【化３７－２】

であり、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ
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）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ
－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－
Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ
（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－
、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチ
ル、フェニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、(フルオロ置換フェニル)－（ＣＨ２

）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、チアゾリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ピリジル
－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、フェニルエチル、シクロヘキシル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ナフチル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はモルホリニ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝
Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ
（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、
又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１
、２、３又は４であり、或いはフェニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、(フルオ
ロ置換フェニル)－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、チアゾリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ
－（ＣＨ２）ｍ－、ピリジル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、フェニルエチル、シ
クロヘキシル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、ナフチル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（Ｃ
Ｈ２）ｍ－、及びモルホリニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又は
それ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、メチル、エチル、プロピル、エチニル、プロピニル、ブ
チニル、メトキシ、エトキシ又はシアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ
－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－
Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ
（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－
、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔ－ブチル、トリフルオロメチル
、フェニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、(フルオロ置換フェニル)－（ＣＨ２）

ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、チアゾリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はモルホ
リニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ
（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－
ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ

－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０
、１、２、３又は４であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ
－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１

－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－

４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ
）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、メチ
ル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔ－ブチル、フェニル－（ＣＨ２）ｐ－
Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、(フルオロ置換フェニル)－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、チ
アゾリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はモルホリニル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－
（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ
（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－、－ＮＨＣ（
＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮ
Ｈ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、３又は４であり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１

－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４ア
ルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アル
キル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－
、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、メチル、エ
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チル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチル、フェニル
－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、(フルオロ置換フェニル)－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（
ＣＨ２）ｍ－、チアゾリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はモルホリニル－（
ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、
Ｓ（＝Ｏ）２、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ
）－、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＨＮ－Ｓ（＝Ｏ）ｔ－、－ＯＳ（＝Ｏ）ｔ－、又は－
ＯＳ（＝Ｏ）ｔＮＨ－であり、各ｔは１又は２であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２、
３又は４であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｃ１－３アルキル、フェニル、ベンジル、ピリジル又はモルホリニ
ルメチルであり、
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、
－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ
（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（
＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル
－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ
）２ＮＨ－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ

１－４アルコキシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリー
ル、Ｃ６－１０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９ヘテロアリールであり、
　ｎは０、１、２又は３であり、及び
　各Ｒ１０は独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ニトロ、メ
ルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アル
キルアミノ、又はＣ１－４アルキルチオである。
【０１９６】
　いくつかの実施形態において、式（Ｖ）は、
【化３８】

であり、ただし、Ｖ１はＮ又はＣＲ１であり、Ｖ２はＮ又はＣＲ２であり、Ｖ３はＮ又は
ＣＲ３であり、Ｖ４はＮ又はＣＲ４であり、ただし、Ｖ１、Ｖ２、Ｖ３及びＶ４は多くと
も１つがＮであり、
　Ｔ３はＮ又はＣＲ１０であり、
Ｔ４はＮＲ５、Ｏ、Ｓ又はＣＲ１１Ｒ１１ａであり、
　Ｘは１つの結合、ＮＲ５、Ｏ、Ｓ、－（ＣＨ２）ｍ－、－（ＣＨ２）ｍ－Ｙ－、－Ｃ（
＝Ｏ）－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＣＨ＝ＣＨ－、又は－Ｃ≡Ｃ－であり、ただし、ｍは
０、１、２又は３であり、
　Ｂは－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｎ（ＣＨ２ＣＨ３）２、－Ｎ（ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）２、－
Ｎ（ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ３）２、



(132) JP 2015-526411 A 2015.9.10

10

20

30

40

50

【化３９－１】

【化３９－２】

であり、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ
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－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－
Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ
（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－
、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチ
ル、又はＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、Ｇは
Ｏ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、又はＣ（＝Ｏ）であり、各ｐ及びｍは独立
に０、１、２又は３であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－は、１つ又はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、メチル、エチル、プロピル、エチニル
、プロピニル、ブチニル、メトキシ、エトキシ又はシアノで任意に置換されていてもよく
、
　Ｒ２はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ
－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－
Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ
（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－
、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔ－ブチル、トリフルオロメチル
、又はＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、ＧはＯ
、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、又はＣ（＝Ｏ）であり、各ｐ及びｍは独立に
０、１、２又は３であり、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ
－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１

－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－

４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ
）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、メチ
ル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、又はＣ６－１０アリール
－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｓ（＝Ｏ）
、Ｓ（＝Ｏ）２、又はＣ（＝Ｏ）であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３であり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１

－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４ア
ルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アル
キル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－
、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、メチル、エ
チル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、トリフルオロメチル、又はＣ６

－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ
５、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、又はＣ（＝Ｏ）であり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２
又は３であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｃ１－４アルキル、フェニル、ベンジル、ピリジル又はモルホリニ
ルメチルであり、及び
　各Ｒ８ａ、Ｒ１０、Ｒ１１、及びＲ１１ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ
、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、－Ｃ（＝Ｏ）Ｎ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｎ
Ｈ－Ｃ１－４アルキル、－ＯＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－
Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）Ｏ－Ｃ１－４アルキル、－ＮＨＣ（＝Ｏ）－Ｃ１－

４アルキル、Ｃ１－４アルキル－ＮＨ－Ｓ（＝Ｏ）２－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２

－、Ｃ１－４アルキルＳ（＝Ｏ）２ＮＨ－、シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アル
キル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４ア
ルキルチオ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ６－１０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９ヘ
テロアリールである。
【０１９７】
　いくつかの実施形態において、式（ＶＩ）は、
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【化４０】

であり、ただし、ＥはＮ又はＣＲ１０であり、
　ＪはＯ、Ｓ、Ｓ（＝Ｏ）、Ｓ（＝Ｏ）２、ＮＲ１３又はＣＲ１４Ｒ１４ａであり、
　ｋは０、１、２、３又は４であり、
　ｑは０、１又は２であり、
　Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６ハ
ロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアル
コキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、Ｃ６－１０ア
リール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－
Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、
又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、Ｇ
はＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（
＝Ｏ）－又は－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－であり、ｐ及びｍはそれぞれ独立に０、１、２又は
３であり、或いはＣ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘ
テロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ

２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ６－１０アリールＣ１－６アルキル、又はＣ３－１０シ
クロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－は、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、メチル、エ
チル、プロピル、エチニル、プロピニル、ブチニル、メトキシ、エトキシ又はシアノで任
意に置換されていてもよく、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロアル
キル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ
、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、
Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－又は－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－であり
、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｃ１－３アルキル、Ｃ１－３ハロアルキル、Ｃ１－３ヒドロキシアルキル、Ｃ１－３

アミノアルキル、Ｃ１－３アルコキシＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキルアミノＣ１－

３アルキル、Ｃ１－３アルキルチオＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－３アル
キル、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－３アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－３ア
ルキル、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘ
テロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、
シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコ
キシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ６－１

０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９ヘテロアリールであり、
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　ｎは０、１、２又は３であり、
　Ｒ１０は独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ニトロ、メル
カプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４アルキ
ルアミノ、又はＣ１－４アルキルチオであり、
　各Ｒ１２はオキソ（＝Ｏ）、ヒドロキシ、アミノ、ハロ、シアノ、Ｃ１－１０アルコキ
シ、Ｃ１－１０アルキルアミノ、Ｃ１－１０アルキルチオ、Ｃ１－１０アルキル、Ｃ２－

１０アルケニル、Ｃ２－１０アルキニル、メルカプト、ニトロ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ

１－９ヘテロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル、Ｃ６－１０アリールオキシ、カルボ
キシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルコキシ、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ
）－、Ｃ１－６アルキル－Ｃ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、Ｃ１－６ア
ルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、ヒドロキシ置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）－、ヒドロキシ
置換Ｃ１－６アルキル－Ｓ（＝Ｏ）２－、又はカルボキシＣ１－６アルコキシであり、
　Ｒ１３はＨ、Ｃ１－４アルキル、Ｃ２－４アルキニル、Ｃ１－４アルコキシ、ヒドロキ
シ置換Ｃ１－４アルコキシ、Ｃ１－４カルボキシアルコキシ、Ｃ１－４アルキルカルボニ
ル又はヒドロキシ置換Ｃ１－４アルキルカルボニルであり、及び
　各Ｒ１４及びＲ１４ａは独立にＨ、ヒドロキシ、カルボキシ、Ｃ１－４アルキル、Ｃ１

－４アルコキシ又はＣ１－４アルキルアミノである。
【０１９８】
　いくつかの実施形態において、Ｒ１は独立にＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロ
キシ、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、Ｃ６－８アリ
ール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－又はＣ４－６ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－
Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＮＲ５、Ｏ又はＳであり、各ｐ及びｍは独立
に０、１、２又は３であり、或いはＣ６－８アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ

－及びＣ４－６ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又は
それ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、メチル、エチル、プロピル、エチニル、プロピニル、ブチニ
ル、メトキシ又はシアノで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ３は独立にＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、メチル、エチル、プロピル、イ
ソプロピル、ブチル、ｔer－ブチル、Ｃ６－８アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）

ｍ－又はＣ４－６ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、
各ＧはＯ又はＳであり、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３である。
【０１９９】
　いくつかの実施形態において、式（ＶＩＩ）は、
【化４１】

であり、ただし、Ｒ１はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｃ１－６アルキ
ル、Ｃ１－６ハロアルキル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１

－６アミノアルコキシ、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－
Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ

２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロア
ルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｃ
（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－又は－ＮＨＣ
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アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－
、及びＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－の各々は、１つ又
はそれ以上のＦ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、メチル、エチル、プロピル、シアノ、エチニル、メト
キシ、エトキシ又はプロピニルで任意に置換されていてもよく、
　Ｒ３はＨ、Ｆ、Ｃｌ、Ｉ、シアノ、ヒドロキシ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロアル
キル、Ｃ１－６アルコキシ、Ｃ１－６ヒドロキシアルコキシ、Ｃ１－６アミノアルコキシ
、Ｃ１－６ハロアルコキシ、Ｃ６－１０アリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、
Ｃ１－９ヘテロアリール－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、Ｃ２－１０ヘテロシクリ
ル－（ＣＨ２）ｐ－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－、又はＣ３－１０シクロアルキル－（ＣＨ２）ｐ

－Ｇ－（ＣＨ２）ｍ－であり、ただし、各ＧはＯ、Ｓ、ＮＲ５、Ｃ（＝Ｏ）、－Ｃ（＝Ｏ
）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）ＮＨ－、－ＯＣ（＝Ｏ）－又は－ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＨ－であり
、各ｐ及びｍは独立に０、１、２又は３であり、
　各Ｒ５は独立にＨ、Ｒ７Ｒ７ａＮＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７ＯＣ（＝Ｏ）－、Ｒ７Ｃ（＝Ｏ）
－、Ｃ１－３アルキル、Ｃ１－３ハロアルキル、Ｃ１－３ヒドロキシアルキル、Ｃ１－３

アミノアルキル、Ｃ１－３アルコキシＣ１－３アルキル、Ｃ１－３アルキルアミノＣ１－

３アルキル、Ｃ１－３アルキルチオＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリールＣ１－３アル
キル、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－３アルキル、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－３ア
ルキル、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－３アルキル、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘ
テロアリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、
　各Ｒ７は独立にＨ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロキシ脂肪
族、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルアミ
ノＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６

脂肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂
肪族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロ
アリール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、
　各Ｒ７ａは独立にＣ１－６アルキル、Ｃ１－６ハロ脂肪族、Ｃ１－６ヒドロキシ脂肪族
、Ｃ１－６アミノ脂肪族、Ｃ１－６アルコキシＣ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルアミノ
Ｃ１－６脂肪族、Ｃ１－６アルキルチオＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリールＣ１－６脂
肪族、Ｃ１－９ヘテロアリールＣ１－６脂肪族、Ｃ２－１０ヘテロシクリルＣ１－６脂肪
族、Ｃ３－１０シクロアルキルＣ１－６脂肪族、Ｃ６－１０アリール、Ｃ１－９ヘテロア
リール、Ｃ２－１０ヘテロシクリル又はＣ３－１０カルボシクリルであり、
　Ｒ７及びＲ７ａが同じ窒素原子に結合している場合、Ｒ７及びＲ７ａはそれらが結合し
ている窒素原子と一緒になって任意に、置換又は無置換の３－８員環を形成していてもよ
く、
　各Ｒ８ａは独立にＨ、ヒドロキシ、アミノ、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、－Ｎ（ＣＨ３）２、
シアノ、ニトロ、メルカプト、Ｃ１－４アルキル、トリフルオロメチル、Ｃ１－４アルコ
キシ、Ｃ１－４アルキルアミノ、Ｃ１－４アルキルチオ、Ｃ６－１０アリール、Ｃ６－１

０アリールＣ１－４アルキル又はＣ１－９ヘテロアリールであり、及び
　ｎは０、１、２又は３である。
【０２００】
　いくつかの実施形態において、各Ｒ７は独立にＨ、Ｃ１－６アルキル、Ｃ１－４アルコ
キシＣ１－６アルキル、
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であり、
　各Ｒ７ａは独立にＣ１－６アルキル、Ｃ１－４アルコキシＣ１－６アルキル、
【化４３】

である。
【０２０１】
　別の側面において、、ここには、以下の化合物の一つ又はその立体異性体、幾何異性体
、互変異性体、窒素酸化物、水和物、溶媒和物、若しくは薬学的に許容され得る塩が提供
されるが、これらに限定されるものではない。
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【０２０２】
　ここに提供されるものは、ここに開示されたものを含めた、患者における組織又は器官
の線維化疾患の重症度を治療するための医薬品の製造における、ここに開示された化合物
又はその薬学的に許容され得る塩の使用を含む。ここには、少なくとも１つの薬学的に許
容され得る担体、賦形剤、希釈剤、アジュバント、又はビヒクルとの組み合わせで、治療
有効量の式（Ｉ）、（Ｖ）、（ＶＩ）、（ＶＩＩ）又は（ＩＶ）の化合物を含有する医薬
組成物が提供される。
【０２０３】
　ここには、ここに開示された化合物、又はその立体異性体、幾何異性体、互変異性体、
窒素酸化物、水和物、溶媒和物、代謝産物、薬学的に許容され得る塩又はプロドラッグ、
および任意に薬学的に許容され得る担体、賦形剤、希釈剤、アジュバント、ビヒクル又は
それらの組合せを含む医薬組成物が提供される。　
【０２０４】
　ここには、また、、患者における組織又は器官の線維化疾患の重症度を治療する方法又
は該病症に対して感受性の高い方法が提供され、その方法は治療有効量の式（Ｉ）、（Ｖ
）、（ＶＩ）、（ＶＩＩ）又は（ＩＶ）の化合物を使用して患者を治療することを含む。
【０２０５】
　ここには、組織又は器官の線維化疾患は腎間質線維化、糸球体硬化、肝線維化、肺線維
化、腹膜線維化、心筋線維化、皮膚線維化、術後癒着、良性前立腺過形成、骨格筋線維化
、強皮症、多発性硬化症、膵臓線維化、肝硬変、筋肉腫、神経線維腫、肺間質線維化、糖
尿病性腎症、アルツハイマー病又は血管線維化疾患である。他の実施形態において、術後
癒着は傷跡治癒である。
【０２０６】
　特に明記しない限り、ここに開示された化合物のすべての立体異性体、幾何異性体、互
変異性体、窒素酸化物、水和物、溶媒和物、代謝産物、塩及び薬学的に許容され得るプロ
ドラッグはいずれも本発明の範囲内である。
【０２０７】
　ある実施形態において、塩は薬学的に許容され得る塩である。表現「薬学的に許容され
得る」は、物質又は組成物が、製剤を構成する他の成分及び／又はそれにより治療される
哺乳動物と化学的及び／又は毒物学的に相容性でなければならないことをいう。
【０２０８】
　ここに開示された化合物はかかる化合物の塩を含み、その塩は、必ずしも薬学的に許容
され得る塩ではなく、また、式（Ｉ）、（Ｖ）、（ＶＩ）、（ＶＩＩ）又は（ＩＶ）の化
合物を製造及び／又は精製するための、及び／又は式（Ｉ）、（Ｖ）、（ＶＩ）、（ＶＩ
Ｉ）又は（ＩＶ）での化合物の鏡像異性体を分離するための中間体として有用であり得る
。
【０２０９】
　ここに開示された化合物が塩基であると、所望の塩は、当該分野で利用できる任意の好
適な方法、例えば、塩酸、臭化水素酸、硫酸、硝酸、リン酸などの無機酸による当該遊離
塩基の処理により調製することができる。又は酢酸、マレイン酸、コハク酸、マンデル酸
、フマル酸、マロン酸、ピルビン酸、シュウ酸、グリコール酸及びサリチル酸などの有機
酸、グルクロン酸及びガラクツロン酸などのピラノシジル酸、クエン酸及び酒石酸などの
α－ヒドロキシ酸、アスパラギン酸及びグルタミン酸などのアミノ酸、安息香酸及びケイ
皮酸などの芳香族酸、ｐ－トルエンスルホン酸及びエタンスルホン酸などのスルホン酸な
どを使用する。
【０２１０】
　ここに開示された化合物が酸であると、所望の塩は、任意の好適な方法、例えば、アミ
ン（第一級アミン、第二級アミン、第三級アミン）、アルカリ金属水酸化物又はアルカリ
土類金属水酸化物などの無機塩基又は有機塩基による当該遊離酸の処理により調製するこ
とができる。好適な塩のいくつかの非限定的な例は、グリシン及びアルギニンなどのアミ
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ノ酸、アンモニア、第一級アミン、第二級アミン若しくは第三級アミン、及びピペリジン
、モルホリン及びピペラジンなどの環状アミンから誘導される有機塩、並びにナトリウム
、カルシウム、カリウム、マグネシウム、マンガン、鉄、銅、亜鉛、アルミニウム、リチ
ウム等から誘導される無機塩を含む。
　本発明の化合物の医薬組成物、製剤、投与及び用途
【０２１１】
　別の形態によると、本発明の医薬組成物は、式（Ｉ）、（Ｖ）、（ＶＩ）、（ＶＩＩ）
又は（ＩＶ）の化合物、本発明に列挙された化合物、又は実施例１－７２の化合物、及び
薬学的に許容される担体、アジュバント、又は賦形剤を含むことを特徴とする。本発明の
組成物中の化合物の量は、患者における組織又は器官の線維化の疾患を効果的、且つ検出
可能的に治療又は軽減することができる。
【０２１２】
　本発明の化合物は遊離形で、又は好適な、薬学的に許容される誘導体として存在する。
本発明により、薬学的に許容される誘導体は、薬学的に許容されるプロドラッグ、塩、エ
ステル、エステル系の塩、又は患者のニーズに応じて直接若しくは間接に投与することが
できる他の任意の付加物又は誘導体、本発明の他の側面に説明された化合物、その代謝産
物又は他の残留物などを含むが、これらに限定されるものではない。
【０２１３】
　本発明に説明されるように、本発明の薬学的に許容される組成物は、薬学的に許容され
る担体、アジュバント、又は賦形剤をさらに含み、これらは、本発明に使用されるように
、特定の目的剤形に適している、任意の溶媒、希釈剤、又は他の液体賦形剤、分散剤又は
懸濁剤、界面活性剤、等張化剤、増粘剤、乳化剤、防腐剤、固形結合剤又は潤滑剤などを
含む。下記の文献、Ｉｎ　Ｒｅｍｉｎｇｔｏｎ：　Ｔｈｅ　Ｓｃｉｅｎｃｅ　ａｎｄ　Ｐ
ｒａｃｔｉｃｅ　ｏｆ　Ｐｈａｒｍａｃｙ，　２１ｓｔ　ｅｄｉｔｉｏｎ，　２００５，
　ｅｄ．　Ｄ．Ｂ．　Ｔｒｏｙ，　Ｌｉｐｐｉｎｃｏｔｔ　Ｗｉｌｌｉａｍｓ＆　Ｗｉｌ
ｋｉｎｓ，　Ｐｈｉｌａｄｅｌｐｈｉａ，　ａｎｄ　Ｅｎｃｙｃｌｏｐｅｄｉａ　ｏｆ　
Ｐｈａｒｍａｃｅｕｔｉｃａｌ　Ｔｅｃｈｎｏｌｏｇｙ，　ｅｄｓ．　Ｊ．　Ｓｗａｒｂ
ｒｉｃｋ　ａｎｄ　Ｊ．　Ｃ．　Ｂｏｙｌａｎ，　１９８８－１９９９，　Ｍａｒｃｅｌ
　Ｄｅｋｋｅｒ，　Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋに説明されるように、ここでの文献の内容を総合す
ると、薬学的に許容される組成物の制剤に使用される異なる担体及びそれらの公知の調製
方法が開示される。任意の通常の担体媒体が、何らかの望ましくない生物学的作用を生じ
ること又は薬学的に許容される組成物の任意の他の成分と有害な様式で相互作用すること
などにより、本発明の化合物と不適合である場合を除き、その用途は、本発明の範囲内で
あることが意図されている。
【０２１４】
　薬学的に許容される担体として用いられる物質は、イオン交換剤、アルミニウム、ステ
アリン酸アルミニウム、レシチン、ヒト血清アルブミンなどの血清タンパク質、リン酸塩
などの緩衝物質、グリシン、ソルビン酸、ソルビン酸カリウム、飽和植物性脂肪酸の部分
グリセリド混合物、水、硫酸プロタミン、リン酸水素二ナトリウム、リン酸水素カリウム
、塩化ナトリウム、亜鉛塩などの塩若しくは電解質、コロイド状シリカ、三ケイ酸マグネ
シウム、ポリビニルピロリドン、ポリアクリラート、ワックス、ポリエチレン－ポリオキ
シプロピレン－ブロックポリマー、ラノリン、ラクトース、グルコース、及びスクロース
などの糖、トウモロコシデンプン及びジャガイモデンプンなどのデンプン、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、及び酢酸セルロースなどのセルロース及
びその誘導体、トラガカント末、麦芽、ゼラチン、タルク、カカオバター及び坐剤用ワッ
クスなどのアジュバント、ピーナッツ油、綿実油、ベニバナ油、ゴマ油、オリーブ油、ト
ウモロコシ油、及びダイズ油などの油、プロピレングリコール又はポリエチレングリコー
ルなどのグリコール類化合物、オレイン酸エチル及びラウリン酸エチルなどのエステル、
寒天、水酸化マグネシウム及び水酸化アルミニウムなどの緩衝剤、アルギン酸、発熱物質
非含有水、等張性塩、リンゲル液、エチルアルコール、リン酸緩衝液、並びに、ラウリル
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硫酸ナトリウム及びステアリン酸マグネシウムなどのその他の非毒性の適当な潤滑剤、着
色剤、放出剤、コーティング剤、甘味料、調味料及び香料、防腐剤及び抗酸化剤を含むが
、これらに限定されるものではない。
【０２１５】
　本発明の医薬組成物は、経口投与、注射投与、吸入スプレー、局所投与、経直腸投与、
経鼻投与、頬側投与、経膣投与、又は埋め込み型リザーバーによる投与が可能である。カ
プセル、錠剤、丸剤、粉剤、顆粒剤、水性懸濁剤又は液剤であってもよい。
【０２１６】
　経口投与は錠剤、丸剤、カプセル、分散可能な粉末、顆粒又は懸濁液、シロップ剤、又
はエリキシル剤の形態で投与することができ、又は軟膏剤、ゲル、薬物含有テープなどの
外用形態で投与することができ、或いは無菌注射可能な溶液又は懸濁液の形態で非胃腸投
与することができる。
【０２１７】
　本発明の化合物は胃腸外又は腹腔内投与してもよい。界面活性剤（例えば、ヒドロキシ
プロピルセルロース、ポリビニルピロリドン）が適当に混在している水で、これらの活性
化合物（遊離塩基又は薬学的に許容される塩として）の溶液又は懸濁液を調製してもよい
。グリセリン、液体、ポリエチレングリコール及び油中の混合物で、分散液を調製しても
いい。通常の保存と使用の条件で、微生物の生長を防止するために、これらの製剤に防腐
剤が含有される。
【０２１８】
　注射に適する薬物の形態として、無菌水溶液又は分散液及び無菌粉（随時の無菌注射溶
液又は分散液の調製用）が含まれる。いずれの場合にも、これらの形態は無菌で、且つ注
射器で排出され易い流体であることが必要である。製造及び保存の状況下で、安定で、且
つ微生物（例えば細菌と真菌）汚染の影響を防止できることが必要である。担体は溶媒又
は分散媒であってもよく、それに例えば水、アルコール（例えばグリセリン、プロピレン
グリコール及び液体のポリエチレングリコール）、これらの適当な混合物及び植物油が含
有される。
【０２１９】
　化合物はシステム方式で使用することではなく、局所方式で使用できる。例えば、化合
物は、一般的に希釈製剤又は持続放出製剤として器官内に直接的に注射される。その他、
本発明の化合物を含有する医薬組成物は、標的薬物送達システム例えば、器官特異的抗体
を用いてコーティングしたリポソームの再送達系に使用できる。前記リポソームは、上記
器官を標的として該器官に選択的に摂取される。その他、本発明の化合物を含有する組成
物は、製剤を迅速に放出し、製剤を遅延放出し、又は製剤を即時に放出する形態として提
供できる。
【０２２０】
　吸入使用に対して、本発明の化合物は、エアロゾル、エーロゾル剤、又は粉末形態であ
ってもよい。本発明の化合物の医薬組成物は、エアロゾル噴霧剤として送達しやすく、前
記エアロゾル噴霧剤は、圧力容器又は噴霧器中に入れて、適宜な推進剤、例えば、ジクロ
ロジフルオロメタン、トリクロロフルオロメタン、ジクロロテトラフルオロエタン、二酸
化炭素、又はその他の適宜な気体を使用することができる。加圧エアロゾルの場合、剤量
単位は計量した量を送達するための弁を提供することによって、決定され得る。例えば、
カプセル剤とカートリッジを例として、吸入器又は散布器に用いるゼラチンは、前記化合
物と適当な粉末基質、例えば、乳糖又は澱粉と、を含有する粉末混合物に調製できる。
【０２２１】
　本発明の化合物はさらに、一般的な坐剤基質、例えば、カカオバター又はその他のグリ
セリド、及び合成ポリマー、例えば、ポリビニルピロリドン、ＰＥＧなどを含有する経直
腸組成物、例えば、浣腸剤、経直腸ゲル剤、経直腸フォーム剤、経直腸エアロゾル剤、坐
剤、ゼリー状坐剤（ｊｅｌｌｙ　ｓｕｐｐｏｓｉｔｏｒｙ）、又は貯留浣腸剤（ｒｅｔｅ
ｎｔｉｏｎ　ｅｎｍａに調製できる。組成物の坐剤形態では、低融点ワックス、例えば、
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例えば、非限定的な一例として、脂肪酸グリセリド及びカカオバターとの混合物がまず溶
融される。
【０２２２】
　その他、本発明の化合物は、さらにその他の線維化治療薬物と併用できる。具体的に、
アイバカフトール、ロフルミラスト、ピルフェニドン、ミグルスタット、ロサルタン、イ
ンターフェロン、アルファドルナーゼ、Ｖｅｌｄｏｎａ、アタルレン、皮質ホルモン、ア
メソプテリン、タクロリムスなどを含むが、これらに限定されるものではない。
【０２２３】
　一般的な方式に従って、生理学的に許容される担体の１種又は複数種を用いて医薬組成
物を調製でき、活性化合物を薬学的に許容される製剤に加工することに寄与可能な賦形剤
及びアジュバントを含む。適当な剤型は選択される投与経路により決定される。任意のよ
く知られた技術、担体及び賦形剤は、すべて従来技術で理解されるように適当に使用でき
る。本発明の化合物を含有する医薬組成物は、一般的な方法により製造でき、例えば、一
般的な混合、溶解、造粒、打錠、研磨、乳化、カプセル封入、取り込み、又は圧縮工程に
よって調製される。
【０２２４】
　医薬組成物は、少なくとも１種の薬学的に許容される担体、希釈剤、又は賦形剤及び遊
離酸、遊離塩基、又は薬学的に許容される塩を活性成分とする本発明の化合物を含む。そ
の他、医薬組成物は、さらにその他の医学又は薬学活性剤、担体、アジュバント、例えば
、防腐剤、安定剤、湿潤剤又は乳化剤、溶解促進剤、浸透圧調整塩又は緩衝剤を含んでも
よい。その他、医薬組成物は、さらにその他の治療価値を有する物質を含有してもよい。
【０２２５】
　本発明の化合物を含有する組成物の調製方法は、化合物を薬学的に許容される不活性の
賦形剤又は担体の１種又は複数種と共に、固体、半固体、又は液体形態として調製するこ
とを含む。固体組成物は、散剤、錠剤、分散性顆粒剤、カプセル剤、キャシェイ、及び坐
剤を含むが、これらに限定されるものではない。液体組成物は、化合物が溶解された溶液
剤、化合物が含まれた乳剤、本発明に開示された化合物を含むリポソーム、ミセル又はナ
ノ粒子が含まれた溶液剤を含む。半固体組成物は、ゲル剤、懸濁剤、及びクリーム剤を含
むが、これらに限定されるものではない。組成物は、液体溶液剤又は懸濁剤形態、使用前
で液体中に溶解又は懸濁することに適する固体形態又は乳剤形態であってもよい。これら
の組成物は、さらに少量の無毒なアジュバント、例えば、湿潤剤又は乳化剤、ｐＨ緩衝剤
などを含有してもよい。
【０２２６】
　投与量の減少及び剤量の均一性のため、本発明の化合物は、好ましくは、製剤の処方に
応じて剤量単位型に調製される。用語「剤量単位型」は、ここで患者を適当に治療するこ
とに必要な薬物の物理的分散単位を意味する。しかしながら、本発明の化合物又は組成物
の毎日の総使用量は、妥当な医療的判断の範囲内で、担当医により決定されるべきである
。具体的な有効剤量水準は、任意の特定の患者又は有機体に対して、治療されている疾患
及び疾患の重度、具体的な化合物の活性、使用される具体的な組成物、患者の年齢、体重
、健康状態、性別及び患者の食事、投与の時間、投与経路及び使用される具体的な化合物
の排出速度、治療の持続時間、薬物の併用に適用される又は特定の化合物併用する薬物、
並びに薬学分野における公知の要素などを含む種々の要素に依存する。
【０２２７】
　使用される活性成分の有効剤量は、使用される化合物、投与様式、及び治療される疾患
の重症度に応じて変化する。しかしながら、一般的に、本発明の化合物を毎日約０．２５
－１０００ｍｇ／ｋｇの動物体重の剤量で投与する場合に、満足できる効果が得られ、好
ましくは、毎日剤量を２－４回に分けて投与し、又は持続放出形態で投与する。大部分の
大型哺乳動物にとって、一日の総剤量は約１－１００ｍｇ／ｋｇであり、好ましくは約２
－８０ｍｇ／ｋｇである。経口投与に適した剤形は、固体又は液体の薬学的に許容される
担体と十分に混合した約０．２５－５００ｍｇの活性化合物を含む。最適な治療応答を提



(148) JP 2015-526411 A 2015.9.10

10

20

30

40

50

供するために、この投与プログラムを調整できる。また、異なる治療状態に応じて、毎日
に用量を数回に分けて投与し、又は用量を比例的に減少してもよい。
【０２２８】
　本発明の化合物は、選択的生物特性を向上させるように適切な官能基を付加することに
よって修飾することができる。このような修飾は、当分野において公知であり、且つ、生
物学的系（例えば、血液、リンパ系、中枢神経系）への浸透を増加させ、経口による利用
可能性を高め、注射による投与を可能にするために溶解性を高め、代謝を改変し、排出率
を変えるものを含む。
【０２２９】
　本発明の化合物は、選択的生物特性を向上させるように適切な官能基を付加することに
よって修飾することができる。このような修飾は、当分野において公知であり、且つ、生
物学的系（例えば、血液、リンパ系、中枢神経系）への浸透を増加させ、経口による利用
可能性を高め、注射による投与を可能にするために溶解性を高め、代謝を改変し、排出率
を変えるものを含む。
【０２３０】
　本発明の化合物或いはその薬用塩又はその水和物は患者における組織又は器官の線維化
疾患を効果的に予防、処置、治療又は軽減でき、特に、腎間質線維化、糸球体硬化、肝線
維化、肺線維化、腹膜線維化、心筋線維化、皮膚線維化、術後癒着、良性前立腺過形成、
骨格筋線維化、強皮症、多発性硬化症、膵臓線維化、肝硬変、筋肉腫、神経線維腫、肺間
質線維化、糖尿病性腎症、アルツハイマー病又は血管線維化疾患を効果的に治療できる。
　一般的な合成手順
【０２３１】
　一般に、本発明の化合物は本発明に説明された方法により調製され、さらに明記しない
限り、置換基の定義は式（Ｉ）、（Ｖ）、（ＶＩ）、（ＶＩＩ）又は（ＩＶ）で表される
。以下の反応スキーム及び実施例は、本発明の内容をさらに例証するためのものである。
【０２３２】
　当業者は、本発明に説明された化学反応は、本発明の他の化合物を好適に調製でき、且
つ本発明の化合物を調製するための他の方法は、本発明の範囲内であることと考えられる
。例えば、本発明に従う非例証的化合物の合成は、当業者に明らかな変更、例えば、妨害
基を適切に保護することによるか、説明されたもの以外の他の公知の試薬の利用によるか
、又は反応条件に慣例的変更を行うことなどにより、成功に実施することができる。また
、本発明に開示された反応又は公知の反応条件は、本発明の他の化合物の調製のための適
用可能性を有することと考えられる。
【０２３３】
　以下に説明された実施例において、特に記載しない限りは、温度はすべて、摂氏度で記
している。試薬は、Ａｌｄｒｉｃｈ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｃｏｍｐａｎｙ，　Ａｒｃｏ　
Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｃｏｍｐａｎｙ　ａｎｄ　Ａｌｆａ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｃｏｍｐａ
ｎｙなどの商業的供給元から購入し、特に記載しない限りは、さらに精製することなく使
用した。一般的溶媒は、Ｓｈａｎｔｏｕ　ＸｉＬｏｎｇ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｆａｃｔｏ
ｒｙ社、Ｇｕａｎｇｄｏｎｇ　Ｇｕａｎｇｈｕａ　Ｒｅａｇｅｎｔ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ　
Ｆａｃｔｏｒｙ社、Ｇｕａｎｇｚｈｏｕ　Ｒｅａｇｅｎｔ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｆａｃｔ
ｏｒｙ社、Ｔｉａｎｊｉｎ　ＹｕＹｕ　Ｆｉｎｅ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ社、Ｑｉｎｇｄａｏ
　Ｔｅｎｇｌｏｎｇ　Ｒｅａｇｅｎｔ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ社、及びＱｉｎｇｄａｏ　Ｏｃ
ｅａｎ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｆａｃｔｏｒｙ社などの商業的供給元から購入した。
【０２３４】
　無水テトラヒドロフラン、ジオキサン、トルエン、及びジエチルエーテルは金属ナトリ
ウムを介して還流して乾燥することにより得られた。無水ジクロロメタン及びクロロホル
ムは塩化カルシウムを介して還流して乾燥することにより得られた。酢酸エチル、石油エ
ーテル、ｎ－ヘキサン、Ｎ、Ｎ－ジメチルアセトアミド及びＮ、Ｎ－ジメチルホルムアミ
ドは、無水硫酸ナトリウムにより予めに乾燥して使用される。
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【０２３５】
　以下の反応は一般に、窒素ガス又はアルゴンガスの陽圧下で、又は無水溶媒中の乾燥チ
ューブ（特に記載しない限りは）で行い、反応フラスコは、すべて、ゴム栓を嵌めて、基
質をシリンジにより導入する。ガラス製品は、すべて乾燥された。
【０２３６】
　カラムは、シリカゲルカラムを用いる。シリカゲル（３００～４００メッシュ）は、Ｑ
ｉｎｇｄａｏ　Ｏｃｅａｎ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｆａｃｔｏｒｙ社から購入した。核磁気
共鳴スペクトルは、参照標準としてＴＭＳ（０ｐｐｍ）又はクロロホルム（７．２５ｐｐ
ｍ）を使用し、ＣＤＣｌ３、ｄ６－ＤＭＳＯ、ＣＤ３ＯＤ又はｄ６－アセトンを溶媒（ｐ
ｐｍで報告）として得た。ピークの多重度が現れる場合、下記略語が使用される：ｓ（ｓ
ｉｎｇｌｅｔ、一重線）、ｄ（ｄｏｕｂｌｅｔ、二重線）、ｔ（ｔｒｉｐｌｅｔ、三重線
）、ｍ（ｍｕｌｔｉｐｌｅｔ、多重線）、ｂｒ（ｂｒｏａｄｅｎｅｄ、ブロード）、ｄｄ
（ｄｏｕｂｌｅｔ　ｏｆ　ｄｏｕｂｌｅｔｓ、二重の二重線）、ｄｔ（ｄｏｕｂｌｅｔ　
ｏｆ　ｔｒｉｐｌｅｔｓ、二重の三重線）。結合定数はヘルツ（Ｈｚ）で表される。
【０２３７】
　低解像度質量スペクトル（ＭＳ）データは、Ｇ１３１２Ａ二成分ポンプ及びＧ１３１６
Ａ　ＴＣＣ（カラムの温度は３０℃に維持）を装備したＡｇｉｌｅｎｔ　６３２０シリー
ズＬＣ－ＭＳ上で測定し、Ｇ１３２９Ａ自動サンプリング装置及びＧ１３１５Ｂ　ＤＡＤ
検出器を分析に用い、ＥＳＩ源をＬＣ－ＭＳに用いた。
【０２３８】
　低解像度質量スペクトル（ＭＳ）データは、Ｇ１３１１Ａ四成分ポンプ及びＧ１３１６
Ａ　ＴＣＣ（カラムの温度は３０℃に維持）を装備したＡｇｉｌｅｎｔ　６１２０シリー
ズＬＣ－ＭＳ上で測定し、Ｇ１３２９Ａ自動サンプリング装置及びＧ１３１５Ｄ　ＤＡＤ
検出器を分析に用い、ＥＳＩ源をＬＣ－ＭＳに用いた。
【０２３９】
　上記の両種類のＬＣ－ＭＳにはＡｇｉｌｅｎｔ　Ｚｏｒｂａｘ　ＳＢ－Ｃ１８、規格２
．１×３０ｍｍ、５μｍカラムを装備した。注射容積は、試料濃度によって決定された。
流速は、０．６ｍＬ／分であった。ＨＰＬＣピークを２１０ｎｍ及び２５４ｎｍのＵＶ－
Ｖｉｓ波長によって記録して読み取った。移動相は、０．１％ギ酸アセトニトリル溶液（
相Ａ）及び０．１％ギ酸超純水（相Ｂ）であった。勾配溶離条件を表１に示す。
【表１】

【０２４０】
　また、化合物の精製は、Ａｇｉｌｅｎｔ　１１００シリーズ高速液体クロマトグラフィ
ー（ＨＰＬＣ）により、評価された（ＵＶ検出２１０ｎｍ及び２５４ｎｍで行われ、Ｚｏ
ｒｂａｘ　ＳＢ－Ｃ１８カラム、規格２．１×３０ｍｍ、４μｍ、１０分間、流速０．６
ｍＬ／分、５～９５％（０．１％ギ酸アセトニトリル溶液）含有（０．１％ギ酸水溶液）
）。カラム温度は、４０℃に維持される。
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【０２４１】
　以下の略語を、本明細書を通じて使用される。
　ＢＰＯ　ジベンゾイルオキサイド
　ＮＨ４Ｃ１　塩化アンモニウム
　ＢＯＣ，Ｂｏｃ　ｔ－ブトキシカルボニル
　Ｃｓ２ＣＯ３　炭酸セシウム
　ＣＨＣｌ３　クロロホルム
　ＣＣｌ４　四塩化炭素
　ＣＤＣ１３　重水素クロロホルム
　ＣｕＩ　ヨウ化第一銅
　ＤＭＦ　Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド
　ＤＭＡＰ　４－ジメチルアミノピリジン
　ＤＭＳＯ　ジメチルスルホキシド
　ＥＡ，　ＥｔＯＡｃ　酢酸エチル
　ｇ　グラム
　ｈ　時間
　ＨＣｌ　塩酸
　Ｈ２　水素ガス
　ＭｅＯＨ，　ＣＨ３ＯＨ　メタノール
　ＣＨ２Ｃｌ２，　ＤＣＭ　ジクロロメタン
　ｍＬ，　ｍＬ　ミリリットル
　Ｎ２　窒素ガス
　Ｐｄ／Ｃ　パラジウム／炭素
　ＰＥ　石油エーテル（６０－９０　０Ｃ）
　Ｋ２ＣＯ３　炭酸カリウム
　ＲＴ，　ｒｔ　室温
　ＮａＨＣＯ３　炭酸水素ナトリウム
　ＮａＣｌ　塩化ナトリウム
　Ｎａ２ＳＯ４　硫酸ナトリウム
　ＴＨＦ　テトラヒドロフラン
　Ｅｔ３Ｎ，　ＴＥＡ　トリエチルアミン
　ＮＢＳ　Ｎ－ブロモスクシンイミド
　Ｈ２Ｏ　水
　ＡｌＭｅ３　トリメチルアルミニウム
　Ｌａｗｅｓｓｏｎ’ｓ　Ｒｅａｇｅｎｔ（ローソン試薬）２，４－ビス（４－メトキシ
フェニル）－１，３－ジチア－２，４－ジホスフェタン－２，４－ジスルフィド
　ＰＦＤ　ピルフェニドン
【０２４２】
　反応スキーム１
【化４５】

【０２４３】
　化合物１及び化合物２は窒素ガスの保護下、、アルカリ（例えば、炭酸カリウム、炭酸
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ソシクロヘキシルギ酸エチル、Ｎ，Ｎ′－ジメチルエチレンジアミンなど）と共に溶媒（
例えば、ジオキサン、Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド、ジメチルスルホキシド）で加熱（
５０℃－１４０℃）、反応して目的化合物３が得られて、ただし、Ｖ１、Ｖ２、Ｖ３、Ｖ

４、Ａ、Ｂ及びＸは本発明に定義されている通りである。
【０２４４】
　反応スキーム２
【化４６】

【０２４５】
　目的化合物６はヨウ素含有誘導体４及びピリドン誘導体５を使用して、窒素ガスの保護
下、、アルカリ（例えば、炭酸カリウム、炭酸セシウム、リン酸カリウムなど）、配位子
（例えば、８－ヒドロキシキノリン、２－オキソシクロヘキシルギ酸エチル、Ｎ，Ｎ′－
ジメチルエチレンジアミンなど）と共に溶媒（例えば、ジオキサン、Ｎ，Ｎ－ジメチルホ
ルムアミド、ジメチルスルホキシド）で加熱（５０－１４０℃）、反応して得られて、た
だし、Ｒ２、Ｒ４、Ｘ及びＢは本発明に定義されている通りである。
【０２４６】
　反応スキーム３
【化４７】

【０２４７】
　チアゾール誘導体７を使用して、ＮＢＳの作用で臭素含有誘導体８が得られ、さらに窒
素ガスの保護下、、ピリドン誘導体５と、窒素ガスの保護下、アルカリ（例えば、炭酸カ
リウム、炭酸セシウム、リン酸カリウムなど）、配位子（例えば、８－ヒドロキシキノリ
ン、２－オキソシクロヘキシルギ酸エチル、Ｎ，Ｎ′－ジメチルエチレンジアミンなど）
と共に溶媒（例えば、ジオキサン、Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド、ジメチルスルホキシ
ド）で加熱（５０－１４０℃）、反応して、図で表される化合物９が得られ、ただし、Ｒ
２、Ｒ４及びＢは発明に定義されている通りである。
【０２４８】
　反応スキーム４
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【化４８】

【０２４９】
　ニトロ誘導体１０は接触水素化によりアミン系化合物１１に還元され、その後化合物１
２と共にトリメチルアルミニウムの作用で、有機溶媒（ジクロロメタンなど）で反応して
、目的化合物１３が得られて、ただし、Ｒ１、Ｒ３及びＢは発明に定義されている通りで
ある。
【０２５０】
　反応スキーム５
【化４９】

【０２５１】
　チアゾール誘導体７は強酸（濃硝酸、濃硫酸など）の作用で化合物１４を生成し、その
後、接触水素化によりアミン系化合物１５に還元され、さらに化合物１２と共にトリメチ
ルアルミニウムの作用で、有機溶媒（ジクロロメタンなど）で反応して、目的化合物１６
が得られて、ただし、Ｒ１、Ｒ３及びＢは本発明に定義されている通りである。
【０２５２】
　反応スキーム６
【化５０】

【０２５３】
　縮合三環化合物１７は化合物１２と共にトリメチルアルミニウムの作用で、有機溶媒（
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５ａ、ｎ及びＤは発明に定義されている通りである。
実施例
【０２５４】
　実施例１
１－（３－フルオロ－４－（モルホリニルメチル）フェニル）－５－メチルピリジン－２
（１Ｈ）－オン
【化５１】

【０２５５】
ステップ１）　４－（２－フルオロ－４－ヨードベンジル）モルホリン
　窒素ガスの保護下、、２－フルオロ－４－ヨードトルエン（２３．６０ｇ，０．１０ｍ
ｏｌ）をＣＨＣｌ３（１０００ｍＬ）に溶解させ、撹拌し、ＢＰＯ（０．５５ｇ，２．２
７ｍｍｏｌ）及びＮＢＳ（２４．９２ｇ，０．１４ｍｏｌ）を該反応液に加え、６ｈ加熱
還流反応させ、冷却濾過し、減圧下で溶媒を留去した。窒素ガスの保護下、濃縮液をモル
ホリン（４３．５６ｇ，０．５０ｍｏｌ）のエタノール溶液（１０００ｍＬ）に加え、室
温で一晩撹拌した。減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油
エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝３／１）により精製し、白色の固体（４．８２ｇ，１
５％）が得られた。
【０２５６】
　ステップ２）１－（３－フルオロ－４－（モルホリニルメチル）フェニル）－５－メチ
ルピリジン－２（１Ｈ）－オン
　窒素ガスの保護下、、ＣｕＩ（０．１９ｇ，１ｍｍｏｌ）、Ｃｓ２ＣＯ３（６．８５ｇ
，２０ｍｍｏｌ）及び２－オキソシクロヘキシルギ酸エチル（０．３４ｇ，２ｍｍｏｌ）
をＤＭＳＯ（１０ｍＬ）に加え、室温で３０ｍｉｎ撹拌した。５－メチルピリドン（１．
０９ｇ，１０ｍｍｏｌ）及び４－（２－フルオロ－４－ヨードベンジル）モルホリン（３
．２１ｇ，１０ｍｍｏｌ）のＤＭＳＯ（１２ｍＬ）溶液を注入した。１００℃まで加熱し
、一晩放置した。室温まで冷却し、濾過し、水（５０ｍＬ）及びジクロロメタン（５０ｍ
Ｌ×３）を加え、有機相を集め、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラ
フィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）により精製し、白色の固体（
０．７０ｇ，２３％）が得られた。
【０２５７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３０３．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．０６（ｓ，３Ｈ），３．１６－３．
３２（ｍ，４Ｈ），３．８６－３．９７（ｍ，４Ｈ），４．４４（ｓ，２Ｈ），６．４７
（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝９．６Ｈｚ），７．３９－７．４４（ｍ，２Ｈ），７．４８（ｓ，１Ｈ
），７．５２－７．５５（ｍ，１Ｈ），７．９９（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝８．２Ｈｚ）．
【０２５８】
　実施例２
　１－（３－フルオロ－４－（モルホリニルメチル）フェニル）－３，５－ジメチルピリ
ジン－２（１Ｈ）－オン
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【化５２】

【０２５９】
　１０ｍＬ丸底フラスコに３，５－ジメチルピリジン－２（Ｈ）－オン（０．２２ｇ，１
．８０ｍｍｏｌ）、１－（２－フルオロ－４－ヨードベンジル）モルホリン（０．５８ｇ
，１．８０ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（２．４８ｇ，１８ｍｍｏｌ）、ヨウ化第一銅（０
．０２ｇ，０．１ｍｍｏｌ）及びＤＭＦ（３ｍＬ）を加えた。反応系を窒素ガスの保護下
、還流まで加熱し、反応終了までＴＬＣでモニターし、混合物を室温まで冷却し、濾過し
、ろ液に水（１０ｍＬ）及びジクロロメタン（２０ｍＬ）を加え、分液した。水層をジク
ロロメタンで抽出（２０ｍＬ×２）した。有機層を無水硫酸ナトリウムで乾燥した後、減
圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル
（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、白色の固体（０．２８ｇ，５０％）が得られた。
【０２６０】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３１７．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚＣＤＣｌ３）：δ２．０６（ｓ，３Ｈ），２．１６（ｓ，３
Ｈ），２．６１（ｓ，２Ｈ），４．１０（ｍ，４Ｈ），４．３２（ｍ，４Ｈ），６．９７
（ｓ，１Ｈ），７．０９（ｓ，１Ｈ），７．２４（ｄ，１Ｈ），７．３１（ｄ，１Ｈ），
８．１（ｓ，１Ｈ）．
【０２６１】
　実施例３
　１－（３－フルオロ－４－（（４－メチルピペラジン－１－イル）メチル）フェニル）
－３，５－ジメチルピリジン－２（１Ｈ）－オン
【化５３】

【０２６２】
　ステップ１）１－（２－フルオロ－４－ヨードフェニル）－４－メチルピペラジン
　２－フルオロ－４－ヨードトルエン（０．９４ｇ，４．０ｍｍｏｌ）を窒素ガスの保護
下、ＣＣｌ４（４０ｍＬ）で撹拌し、ＢＰＯ（０．０２ｇ，０．０８ｍｍｏｌ）及びＮＢ
Ｓ（０．７８ｇ，４．４ｍｍｏｌ）を該反応液に加え、５ｈ加熱還流反応させ、冷却した
。減圧下で溶媒を留去し、最初のステップの粗生成物が得られた。メチルピペラジン（２
．００ｇ，２０ｍｍｏｌ）を窒素ガスの保護下、エタノール（４０ｍＬ）前のステップの
粗生成物に加え、室温で一晩撹拌した。減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマ
トグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）により精製した。白色
の固体（０．６９ｇ，５２％）が得られた。
【０２６３】
　ステップ２）１－（３－フルオロ－４－（（４－メチルピペラジン－１－イル）メチル
）フェニル）－３，５－ジメチルピリジン－２　（１Ｈ）　－オン
　１０　ｍＬ　丸底フラスコに３，５－ジメチルピリジン－２　（Ｈ）　－オン　（０．
０７　ｇ，　０．５７　ｍｍｏｌ）、１－（２－フルオロ－４－ヨードベンジル）－４－
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メチルピペラジン　（０．１９　ｇ，　０．５７　ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム　（０．０
８　ｇ，　０．５８　ｍｍｏｌ）、ヨウ化第一銅　（０．００５　ｇ，　０．０２６　ｍ
ｍｏｌ）　及び　ＤＭＦ　（１　ｍＬ）を加えた。反応系を窒素ガスの保護下、還流まで
加熱し、反応終了までＴＬＣでモニターし、混合物を室温まで冷却し、有機層に水　（５
　ｍＬ）及びジクロロメタン　（１０　ｍＬ×３）を加え、分液した。有機層を無水硫酸
ナトリウムで乾燥した後、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー
（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、淡黄色の固体（０．０
７ｇ，３７％）が得られた。
【０２６４】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３１７．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚＣＤＣｌ３）：δ２．０８（ｓ，３Ｈ），２．１７（ｓ，３
Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ），２．４６－２．５４（ｍ，８Ｈ），３．６１（ｓ，２Ｈ）
，６．９７（ｓ，１Ｈ），７．１１－７．１５（ｍ，３Ｈ），７．４７－７．５１１（ｍ
，１Ｈ）．
【０２６５】
　実施例４
　１－（３－フルオロ－４－（（ジエチルアミノ）メチル）フェニル）－３，５－ジメチ
ルピリジン－２（１Ｈ）－オン
【化５４】

【０２６６】
　ステップ１）１－ブロモメチル－２－フルオロ－４－ヨードベンゼン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに２－フルオロ－４－ヨードトルエン（２．８３ｇ，１２ｍｍ
ｏｌ）を加えて四塩化炭素（１２０ｍＬ）に溶解させ、撹拌下で溶液にＮＢＳ（２．２４
ｇ，１２．６ｍｍｏｌ）及びＢＰＯ（０．０６ｇ，０．２４ｍｍｏｌ）を加え、窒素ガス
の保護下、反応系を還流まで加熱して９ｈ反応させた。反応完了後、室温まで冷却してか
ら、反応液から減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（溶離剤は
石油エーテル）により精製し、白色の固体（２．１６ｇ，５７％）が得られた。
【０２６７】
　ステップ２）Ｎ－エチル－Ｎ－（２－フルオロ－４ヨードベンジル）エチルアミン
　１００ｍＬ二つ口フラスコに１－ブロモメチル－２－フルオロ－４－ヨードベンゼン（
１．８９ｇ，６．０ｍｍｏｌ）を加え、窒素ガスの保護下、、ジエチルアミン（２．１９
ｇ，３０ｍｍｏｌ）のエタノール（６０ｍＬ）溶液を加えて、室温下で一晩撹拌反応させ
た。反応完了後、減圧下で溶媒を留去し、残留物を酢酸エチル（１００ｍＬ）に溶解し、
有機層をそれぞれ水（１００ｍＬ×３）及び飽和食塩水（１００ｍＬ）で洗浄した。有機
層から減圧下で溶媒を留去し、無色油状物（１．７２ｇ，９４％）が得られた。
【０２６８】
　ステップ３）１－（３－フルオロ－４－（（ジエチルアミノ）メチル）フェニル）－３
，５－ジメチルピリジン－２（１Ｈ）－オン
　窒素ガスの保護下、、３，５－ジメチルピリドン（０．６９ｇ，５．６０ｍｍｏｌ）、
Ｎ，Ｎ｀－ジメチルエチレンジアミン（０．２０ｇ，２．２４ｍｍｏｌ）、ヨウ化第一銅
（０．２１ｇ，１．１２ｍｍｏｌ）及びリン酸三カリウム（２．３８ｇ，１１．２０ｍｍ
ｏｌ）をＮ－エチル－Ｎ－（２－フルオロ－４ヨードベンジル）エチルアミン（１．７２
ｇ，５．６０ｍｍｏｌ）のジオキサン（５０ｍＬ）溶液に加えて、撹拌下で１１０℃まで
加熱して、９ｈ反応させ、反応完了後、混合物を室温まで冷却し、ジクロロメタン（２０
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０ｍＬ）に注ぎ、水（２００ｍＬ×３）及び飽和食塩水（２００ｍＬ）で洗浄した。有機
層から減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（ジクロロメタン／
メタノール（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）により精製し、黄色の固体が（０．２３ｇ，１４％）
得られた。
【０２６９】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３０３．７（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚＣＤＣｌ３）：δ１．０６（ｔ，６Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），
２．０７（ｓ，３Ｈ），２．１７（ｓ，３Ｈ），２．５３－２．５８（ｍ，４Ｈ），３．
６５（ｓ，２Ｈ），６．９８（ｓ，１Ｈ），７．１５－７．０９（ｍ，３Ｈ），７．５５
（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝８．２Ｈｚ）．
【０２７０】
　実施例５
　３－（３－フルオロ－４－（モルホリニルメチル）フェニル）－２，６－ジメチルピリ
ミジン－４（３Ｈ）－オン

【化５５】

【０２７１】
　ステップ１）１－ブロモメチル－２－フルオロ－４－ニトロベンゼンの合成
　１－メチル－２－フルオロ－４－ニトロベンゼン（４．９６ｇ，３２ｍｍｏｌ）、ＮＢ
Ｓ（６．０５ｇ，３４ｍｍｏｌ）を四塩化炭素（８０ｍＬ）に加え、撹拌溶解し、さらに
ＢＰＯ（０．３９ｇ，１．６０ｍｍｏｌ）を加え、６８℃で５ｈ撹拌反応させた。反応が
停止した後、濾過し、溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（酢酸エチル
／石油エーテル（Ｖ／Ｖ）＝１／２０）により精製し、黄色の固体（４．５３ｇ，６０％
）が得られた。
【０２７２】
　ステップ２）４－（２－フルオロ－４－ニトロベンジル）モルホリン
　１－ブロモメチル－２－フルオロ－４－ニトロベンゼン（３．０４ｇ，１３ｍｍｏｌ）
をジクロロメタン（５０ｍＬ）に加え、さらにモルホリン（１．７４ｇ，２０ｍｍｏｌ）
、トリエチルアミン（２．６３ｇ，２６ｍｍｏｌ）を加えた。反応液を還流まで加熱し、
一晩保持した。反応が停止した後、溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー
（酢酸エチル／石油エーテル（Ｖ／Ｖ）＝１／４）により精製し、黄色の固体（２．０５
ｇ，６５％）が得られた。
【０２７３】
　ステップ３）３－フルオロ－４－（モルホリニルメチル）アニリン
　４－（２－フルオロ－４－ニトロベンジル）モルホリン（１４．８０ｇ，６２ｍｍｏｌ
）をメタノール（１００ｍＬ）に加え、さらにパラジウム炭素（４．００ｇ）を加え、水
素バルーンを取り付け、水素雰囲気で、室温で一晩撹拌した。反応終了後、パラジウム炭
素を濾過除去し、溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（酢酸エチル
／石油エーテル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、褐黄色の固体（１１．２７ｇ，８７
％）が得られた。
【０２７４】
　ステップ４）１－（３－フルオロ－４－（モルホリニルメチル）フェニル）－２，６－
ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　窒素ガスの保護下、５０ｍＬ三つ口フラスコに３－フルオロ－４－（モルホリニルメチ
ル）アニリン（０．２１ｇ，１．００ｍｍｏｌ）、無水ジクロロメタン（１０ｍＬ）、１
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．０ｍｏｌ／Ｌのトリメチルアルミニウムのｎ－ヘプタン溶液（４．５ｍＬ，４．５ｍｍ
ｏｌ）を加え、室温で２０分撹拌し、その後、メチル３－（Ｎ－アセチルアミノ）クロト
ネート（０．１９ｇ，１．２０ｍｍｏｌ）のジクロロメタン（５ｍＬ）溶液を加え、室温
で１０ｈ撹拌した。反応系に飽和塩化アンモニウム溶液を加えて反応をクエンチし、ジク
ロロメタンで抽出し、有機層を飽和炭酸水素ナトリウム溶液及び飽和食塩水で洗浄した後
、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。減圧下で溶媒を留去して粗生成物が得られ、粗生成物
をカラムクロマトグラフィー（酢酸エチル／石油エーテル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精
製し、淡黄色の固体（０．１０５ｇ，３０％）が得られた。
【０２７５】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３１８．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚＣＤＣｌ３）：δ２．１８（ｓ，３Ｈ），２．３１（ｓ，３
Ｈ），２．５３（ｓ，４Ｈ），３．６２（ｍ，２Ｈ），３．７４（ｓ，４Ｈ），６．３（
ｓ，１Ｈ），６．９６（ｍ，２Ｈ），７．６１（ｓ，１Ｈ）．
【０２７６】
　実施例６
　１－（２－（４－エトキシフェニル）チアゾール－５－イル）－３，５－ジメチ　ルピ
リジン－２（１Ｈ）－オン
【化５６】

【０２７７】
　ステップ１）２－（４－ヒドロキシフェニル）チアゾール
　４－ヒドロキシチオベンズアミド（３０．６４ｇ，０．２０ｍｏｌ）及び２－ブロモ－
１，１－ジメトキシエタン（３１．００ｇ，０．２０ｍｏｌ）をエタノール（６００ｍＬ
）で、室温で撹拌し、ｐ－トルエンスルホン酸（３４．４４ｇ，０．２０ｍｏｌ）を反応
液に加えた。９０℃まで加熱して２４ｈ反応させた。反応終了後、室温まで冷却し、減圧
下で溶媒を留去し、水（２００ｍＬ）を加え、飽和炭酸水素ナトリウム溶液でｐＨ値を８
まで調整し、ジクロロメタン（２００ｍＬ×３）で抽出し、有機相を合わせ、減圧下で蒸
留濃縮して黄色の固体（２１．３ｇ，６０％）が得られた。
【０２７８】
　ステップ２）２－（４－エトキシフェニル）チアゾール
　２－（４－ヒドロキシフェニル）チアゾール（２１．２７ｇ，０．１２ｍｏｌ）及びＫ

２ＣＯ３（８２．９３ｇ，０．６０ｍｏｌ）をアセトン（１０００ｍＬ）で、室温で撹拌
し、ブロモエタン（３９．２４ｇ，０．３６ｍｏｌ）を反応液に加えた。６０℃で１１ｈ
還流した。室温まで冷却し、濾過し、減圧下でろ液を蒸留濃縮した後、白色の固体（２４
．５４ｇ，１００％）が得られた。
【０２７９】
　ステップ３）５－ブロモ－２－（４－エトキシフェニル）チアゾール
　２－（４－エトキシフェニル）チアゾール（１．０３ｇ，５．００ｍｍｏｌ）をＤＣＭ
（３０ｍＬ）で、窒素ガスの保護下、室温で撹拌し、ＮＢＳ（０．９８ｇ，５．５０ｍｍ
ｏｌ）及び氷酢酸（０．３ｍＬ）を反応液に加えた。４８℃で３ｈ反応した。反応終了後
、室温まで冷却し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（酢酸
エチル／石油エーテル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、真空乾燥した後、白色の固体
（１．３４ｇ，９４％）が得られた。
【０２８０】
　ステップ４）１－（２－（４－エトキシフェニル）チアゾール－５－イル）－３，５－
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ジメチルピリジン－２（１Ｈ）－オン
　窒素ガスの保護下、、ＣｕＩ（０．０３８ｇ，０．２０ｍｍｏｌ）、Ｃｓ２ＣＯ３（０
．９８ｇ，３．００ｍｍｏｌ）及び配位子である８－ヒドロキシキノリン（０．０２９ｇ
，０．２０ｍｍｏｌ）をＤＭＳＯ（２ｍＬ）に加え、室温で３０分撹拌した。シリンジに
よりＤＭＳＯ（２ｍＬ）に溶解させた３，５－ジメチルピリドン（０．３０ｇ，２．４０
ｍｍｏｌ）及び５－ブロモ－２－（４－エトキシフェニル）チアゾール（０．５７ｇ，２
．００ｍｍｏｌ）を加えた後、１３０℃まで加熱して１２ｈ反応させた。室温まで冷却し
、濾過し、水（１０ｍＬ）及びジクロロメタン（２０ｍＬ×３）で抽出し、有機相を集め
、減圧下で溶媒を蒸発乾固した。粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／
酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１０）により精製し、白色の固体（０．１７ｇ，２６％）が
得られた。
【０２８１】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３２７（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚＣＤＣｌ３）：δ１．４４（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．０Ｈｚ），
２．１５（ｓ，３Ｈ），２．２１（ｓ，３Ｈ），４．０７－４．１２（ｍ，２Ｈ），６．
９５（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝８．８Ｈｚ），７．１６（ｓ，１Ｈ），７．３６（ｓ，１Ｈ），７
．８２（ｓ，１Ｈ），７．８８（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝８．８Ｈｚ）．
【０２８２】
　実施例７
　３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４
（３Ｈ）－オン

【化５７】

【０２８３】
　ステップ１）４－（２－フルオロ－４－ニトロフェニル）モルホリン
　３，４－ジフルオロニトロベンゼン（２０．０ｇ，０．１３ｍｏｌ）を滴下ロートにて
モルホリン（１２．０４ｇ，０．１４ｍｏｌ）及びトリエチルアミン（１３．９７ｇ，０
．１４ｍｏｌ）を溶解させた酢酸エチル溶液（氷浴冷却）に加え、反応液を室温までゆっ
くり上昇させ、一晩撹拌した。混合物を濾過し、ろ過ケーキを水で洗浄し、真空乾燥した
。有機相をろ別し、水相を酢酸エチルで洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した後、減圧
下で溶媒を留去し、黄色の固体が得られた。上記の２つの固体をあわせて製品である黄色
の固体（２８．０ｇ，９９％）が得られた。
【０２８４】
　ステップ２）３－フルオロ－４－モルホリニルアニリン
　パラジウム炭素（３．０ｇ）を４－（２－フルオロ－４－ニトロフェニル）モルホリン
（１５．０ｇ，６６ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン（１００ｍＬ）溶液に加え、混合物
に水素ガスを通し、室温で１２ｈ撹拌した。混合物を珪藻土で濾過し、ろ液から減圧下で
溶媒を蒸発乾固し、白色の固体（１１．５５ｇ，８９％）が得られた。
【０２８５】
　ステップ３）メチル３－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネート
　メチル２－アミノクロトネート（１００ｇ，０．８７ｍｏｌ）を酢酸無水物（３００ｍ
Ｌ，３．０４ｍｏｌ）に加え、撹拌下で７５℃まで加熱して３ｈ反応させ、室温まで冷却
し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をエタノール（１５０ｍＬ）に再結晶し、白色
の晶体（４６ｇ，３４％）が得られた。
【０２８６】
　ステップ４）３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２，６－ジメチルピ
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リミジン－４（３Ｈ）－オン
　窒素ガスの保護下、、３－フルオロ－４－モルホリニルアニリン（１１．０ｇ，５６ｍ
ｍｏｌ）をジクロロメタン（２００ｍＬ）に溶解させた。慎重にトリメチルアルミニウム
の１Ｍ　ｎ－ヘプタン溶液（１６８ｍＬ，１６８ｍｍｏｌ）を加えた。滴下終了後、２０
ｍｉｎ撹拌し続けた。慎重にジクロロメタン（３０ｍＬ）に溶解させたメチル３－（Ｎ－
アセチルアミノ）クロトネート（１０．５７ｇ，６７ｍｍｏｌ）を加えた。室温で５ｈ撹
拌した。反応系を飽和塩化アンモニウム溶液でクエンチし、水洗した後、無水硫酸ナトリ
ウムで乾燥した。減圧下で溶媒を留去して粗製品が得られ、粗製品が酢酸エチルに再結晶
し、淡黄色の固体（１１．３９ｇ，６７％）が得られた。
【０２８７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３０４．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．１９（ｓ，３Ｈ），２．３０（ｓ，
３Ｈ），３．０９－３．２２（ｍ，４Ｈ），３．８８（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．６Ｈｚ），６
．２８（ｓ，１Ｈ），６．９０－６．９４（ｍ，２Ｈ），７．０１－７．０６（ｍ，１Ｈ
）．
【０２８８】
　実施例８
　３－（４－（ジエチルアミノ）－３－フルオロフェニル）－２，６－ジメチルピリミジ
ン－４（３Ｈ）－オン
【化５８】

【０２８９】
　ステップ１）Ｎ，Ｎ－ジエチル－２－フルオロ－４－ニトロアニリン
　氷浴条件下で、３，４－ジフルオロニトロベンゼン（５．００ｇ，３１．４３ｍｍｏｌ
）をジエチルアミン（２．５３ｇ，３４．５９ｍｍｏｌ）及びトリエチルアミン（３．８
２ｇ，３７．７５ｍｍｏｌ）の酢酸エチル溶液（４０ｍＬ）にゆっくり滴下し、滴下過程
が約３０分持続した。滴下した後、室温までゆっくり上昇させ、固体が析出した。濾過し
、ろ過ケーキを適量の水で洗浄し、乾燥して黄色の固体が得られた。ろ液を酢酸エチルで
抽出し、有機層を無水硫酸ナトリウムで乾燥し、酢酸エチルを蒸発乾固し、黄色の固体が
得られ、上記の２つの固体を合わせて黄色の固体（７．２０ｇ，９９％）が得られた。
【０２９０】
　ステップ２）Ｎ１，Ｎ１－ジエチル－２－フルオロベンゼン－１，４－ジアミン
　パラジウム／炭素（１．５０ｇ）をＮ，Ｎ－ジエチル－２－フルオロ－４－ニトロアニ
リン（４．００ｇ，１８．８４ｍｍｏｌ）を含有するテトラヒドロフラン（５０ｍＬ）溶
液に加え、室温条件下で、水素雰囲気で１２ｈ反応させた。反応液を濾過した。ろ液から
減圧下で溶媒を蒸発乾固して灰白色の固体（３．２０ｇ，９３％）が得られた。
【０２９１】
　ステップ３）３－（４－（ジエチルアミノ）－３－フルオロフェニル）－２，６－ジメ
チルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　室温、窒素雰囲気下で、Ｎ１，Ｎ１－ジエチル－２－フルオロ－１，４－ベンゼンジア
ミン（１．５０ｇ，８．２３ｍｍｏｌ）を乾燥されたジクロロメタン（６０ｍＬ）に溶解
させ、１Ｍトリメチルアルミニウムヘプタン溶液（３３ｍＬ，３３ｍｍｏｌ）をゆっくり
滴下し、滴下完了後、４０分撹拌し続けた。その後、メチル３－（Ｎ－アセチルアミノ）
クロトネート（２．５８ｇ，１６．４０ｍｍｏｌ）の乾燥ジクロロメタン溶液（２０ｍＬ
）を滴下し、滴下完了後、６ｈ撹拌し続けた。適量の水をゆっくり加えてトリメチルアル
ミニウムをクエンチし、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した。
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有機層から減圧下で溶媒を蒸留除去して粗製品が得られ、粗製品が酢酸エチルに再結晶し
、淡黄色の固体（１．６０ｇ，６７％）が得られた。
【０２９２】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：２９０．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ）：δ１．０７（ｔ，６Ｈ，Ｊ＝７．０４Ｈｚ）
，２．０８（ｓ，３Ｈ），２．１９（ｓ，３Ｈ），３．２２－３．２７（ｍ，４Ｈ），６
．２２（ｓ，１Ｈ），６．９８－７．０６（ｍ，２Ｈ），７．１６－７．２０（ｍ，１Ｈ
）．
【０２９３】
　実施例９
　３－（３－フルオロ－４－チオモルホリニルフェニル）－２，６－ジメチルピリミジン
－４（３Ｈ）－オン
【化５９】

【０２９４】
　ステップ１）３－フルオロ－４－チオモルホリニルニトロベンゼン
　氷浴条件下で、３，４－ジフルオロニトロベンゼン（５．００ｇ，３１．４３ｍｍｏｌ
）をチオモルホリン（３．５７ｇ，３４．５６ｍｍｏｌ）及びトリエチルアミン（３．５
０ｇ，３４．５６ｍｍｏｌ）の酢酸エチル溶液にゆっくり滴下し、滴下過程が約３０分持
続した。滴下終了後、室温までゆっくり上昇させ、固体が析出した。濾過し、ろ過ケーキ
を適量の水で洗浄し、乾燥して黄色の固体が得られた。ろ液を酢酸エチルで抽出し、無水
硫酸ナトリウムで有機相を乾燥し、酢酸エチルを蒸発乾固して黄色の固体が得られた。上
記の２つの固体を合わせて黄色の固体（５．５０ｇ，７２％）が得られた。
【０２９５】
　ステップ２）３－フルオロ－４－チオモルホリニルアニリン
　パラジウム炭素（１．３０ｇ）を、３－フルオロ－４－チオモルホリニルニトロベンゼ
ン（４．００ｇ，１６．５１ｍｍｏｌ）を含有するテトラヒドロフラン溶液（５０ｍＬ）
に加え、室温条件下で、水素雰囲気で１２ｈ反応させた。反応液を濾過した。ろ液から減
圧下で溶媒を蒸発乾固して灰白色の固体（３．４０ｇ，９７％）が得られた。
【０２９６】
　ステップ３）３－（３－フルオロ－４－チオモルホリニルフェニル）－２，６－ジメチ
ルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　室温、窒素雰囲気下で、３－フルオロ－４－チオモルホリニルアニリン（１．２０ｇ，
５．６５ｍｍｏｌ）を乾燥されたジクロロメタン（６０ｍＬ）に溶解させ、１Ｍトリメチ
ルアルミニウムヘプタン溶液（２８．５ｍＬ，２８．５ｍｍｏｌ）をゆっくり滴下し、滴
下完了後、４０分撹拌し続けた。その後、メチル３－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネー
ト（２．６６ｇ，１６．９２ｍｍｏｌ）の乾燥ジクロロメタン溶液（２０ｍＬ）を滴下し
、滴下完了後、６ｈ撹拌し続けた。適量の水をゆっくり加えてトリメチルアルミニウムを
クエンチし、飽和食塩水で洗浄し、乾燥した。減圧下で溶媒を蒸発乾固し、淡黄色の固体
（０．９１ｇ，６７％）が得られた。
【０２９７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３２０．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．０７（ｓ，３Ｈ），２．１９（ｓ，
３Ｈ），２．７７（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．７６Ｈｚ），３．３３（ｄ，４Ｈ，Ｊ＝４．１２
Ｈｚ），６．２３（ｓ，１Ｈ），７．０８－７．１１（ｍ，１Ｈ），７．１６－７．２０
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（ｍ，１Ｈ），７．２５－７．２９（ｍ，１Ｈ）．
【０２９８】
　実施例１０
　３－（４－（１，１－ジオキソチオモルホリン）－３－フルオロフェニル）－２，６－
ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化６０】

【０２９９】
　ステップ１）３－フルオロ－４－（１，１－ジオキソチオモルホリニル）ニトロベンゼ
ン
　３，４－ジフルオロニトロベンゼン（３．１８ｇ，２０ｍｍｏｌ）を、炭酸カリウム（
５．５３ｇ，４０ｍｍｏｌ）及び１，１－ジオキソチオモルホリン塩酸塩（３．６０ｇ，
２１ｍｍｏｌ）を含有するＤＭＳＯ（５０ｍＬ）の懸濁液に加え、１００℃まで昇温して
１２ｈ反応させた。水（１５０ｍＬ）を加え、ジクロロメタン（１００ｍＬ×２）で抽出
した。無水硫酸ナトリウムで有機相を乾燥し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、黄色の固体（
６．０４ｇ，７０％）が得られた。
【０３００】
　ステップ２）３－フルオロ－４－（１，１－ジオキソチオモルホリニル）アニリン
　パラジウム／炭素（１．３０ｇ）を３－フルオロ－４－（１，１－ジオキソチオモルホ
リニル）ニトロベンゼン（４．００ｇ，１４．５８ｍｍｏｌ）を含有するテトラヒドロフ
ラン（５０ｍＬ）溶液に加え、室温条件下で、水素雰囲気で１２ｈ反応させた。反応液を
濾過した。減圧下でろ液を蒸発乾固し、灰白色の固体（２．４０ｇ，６７％）が得られた
。
【０３０１】
　ステップ３）３－（４－（１，１－ジオキソチオモルホリン）－３－フルオロフェニル
）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　室温、窒素雰囲気下で、３－フルオロ－４－（１，１－ジオキソチオモルホリニル）ア
ニリン（１．２０ｇ，４．９１ｍｍｏｌ）を乾燥されたジクロロメタン（１００ｍＬ）に
溶解させ、１Ｍトリメチルアルミニウムヘプタン溶液（２８．５ｍＬ，２８．５ｍｍｏｌ
）をゆっくり滴下し、滴下完了後、２０分撹拌し続けた。その後、メチル３－（Ｎ－アセ
チルアミノ）クロトネート（２．３２ｇ，１４．７６ｍｍｏｌ）の乾燥ジクロロメタン溶
液（３０ｍＬ）を滴下し、滴下完了後、１５ｈ撹拌し続けた。適量の水を加えてトリメチ
ルアルミニウムをクエンチし、飽和食塩水で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。減
圧下で溶媒を蒸発乾固し、黄色の固体（０．８１ｇ，４７％）が得られた。
【０３０２】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３５２．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ２．０７（ｓ，３Ｈ），２．２０（
ｓ，３Ｈ），３．２９（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．４Ｈｚ），３．５８（ｄ，４Ｈ，Ｊ＝４．４
Ｈｚ），６．２３（ｓ，１Ｈ），７．１３－７．１１（ｍ，１Ｈ），７．２６－７．２８
（ｍ，１Ｈ），７．３１－７．３５（ｍ，１Ｈ）．
【０３０３】
　実施例１１
　３－（３－フルオロ－４－（ピペリジン－１－イル）フェニル）－２，６－ジメチルピ
リミジン－４（３Ｈ）－オン
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【化６１】

【０３０４】
　ステップ１）３－フルオロ－４－ピペリジノニトロベンゼン
　ピペリジン（５．８８ｇ，６９ｍｍｏｌ）及びトリエチルアミン（６．９８ｇ，６９ｍ
ｍｏｌ）を酢酸エチル（６０ｍＬ）に溶解させ、ここに撹拌下で３，４－ジフルオロニト
ロベンゼン（１０．００ｇ，６３ｍｍｏｌ）を滴下し、室温で一晩撹拌した。反応完了後
、反応液を飽和食塩水で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、
黄色の固体（１４．００ｇ，９９％）が得られた。
【０３０５】
　ステップ２）３－フルオロ－４－ピペリジニルアニリン
　３－フルオロ－４－ピペリジノニトロベンゼン（１４．００ｇ，６２ｍｍｏｌ）をテト
ラヒドロフラン（８０ｍＬ）に溶解させ、ここにパラジウム炭素（３．００ｇ）を加えた
後、水素バルーンを取り付け、水素雰囲気で、室温で一晩撹拌した。パラジウム炭素を濾
過除去し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、褐黄色の固体（１１．００ｇ，８７％）が得られ
た。
【０３０６】
　ステップ３）３－（３－フルオロ－４－（ピペリジン－１－イル）フェニル）－２，６
－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　３－フルオロ－４－ピペリジニルアニリン（１０．００ｇ，５１ｍｍｏｌ）を乾燥され
たジクロロメタン（１００ｍＬ）に溶解させ、窒素ガスの保護下、１Ｍトリメチルアルミ
ニウムトルエン溶液（１５５ｍＬ，１５５ｍｍｏｌ）をゆっくり加えた。室温下で２０分
撹拌した後、乾燥されたジクロロメタン（２０ｍＬ）に溶解させたメチル３－（Ｎ－アセ
チルアミノ）クロトネート（９．７２ｇ，６２ｍｍｏｌ）を反応液に滴下した。室温下で
５時間撹拌した。反応が停止した後、飽和塩化アンモニウム溶液で反応をクエンチし、ジ
クロロメタンで抽出し、飽和食塩水で洗浄し、有機相を、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、
減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（酢酸エチル／石油エーテ
ル（Ｖ／Ｖ）＝１／２）により精製し、淡黄色の固体（１１．０２ｇ，７１％）が得られ
た。
【０３０７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３０２．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ１．５７－１．６３（ｍ，２Ｈ），１．
７８－１．７２（ｍ，４Ｈ），２．１８（ｓ，３Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ），３．０７
－３．０１（ｍ，２Ｈ），３．１１－３．１６（ｍ，２Ｈ），６．２８（ｓ，１Ｈ），６
．８６－６．８８（ｍ，１Ｈ），６．８９－６．９０（ｍ，１Ｈ），７．０２－７．０６
（ｍ，１Ｈ）．
【０３０８】
　実施例１２
　３－（３－フルオロ－４－（４－メチルピペラジン－１－イル）フェニル）－２，６－
ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
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【０３０９】
　ステップ１）３－フルオロ－４－（４－メチルピペラジニル）ニトロベンゼン
　Ｎ－メチルピペラジン（６．９１ｇ，６９ｍｍｏｌ）及びトリエチルアミン（６．９８
ｇ，６９ｍｍｏｌ）を酢酸エチル（６０ｍＬ）に溶解させ、ここに撹拌下で３，４－ジフ
ルオロニトロベンゼン（１０．０２ｇ，６３ｍｍｏｌ）を滴下し、室温で一晩撹拌した。
反応完了後、反応液を飽和食塩水で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒
を留去し、黄色の固体（１４．７５ｇ，９８％）が得られた。
【０３１０】
　ステップ２）３－フルオロ－４－（４－メチルピペラジニル）アニリン
　３－フルオロ－４－（４－メチルピペラジニル）ニトロベンゼン（１４．７６ｇ，６１
．７０ｍｍｏｌ）をテトラヒドロフラン（８０ｍＬ）に溶解させ、ここにパラジウム／炭
素（３．００ｇ）を加えた後、水素バルーンを取り付け、水素雰囲気下で、室温で一晩撹
拌した。パラジウム炭素を濾過除去し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、灰白色の固体（１１
．９９ｇ，９３％）が得られた。
【０３１１】
　ステップ３）３－（３－フルオロ－４－（４－メチルピペラジン－１－イル）フェニル
）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　３－フルオロ－４－（４－メチルピペラジニル）アニリン（１１．０１ｇ，５２．６０
ｍｍｏｌ）を乾燥されたジクロロメタン（２００ｍＬ）に溶解させ、窒素ガスの保護下、
１．０Ｍトリメチルアルミニウムトルエン溶液（１５８ｍＬ，１５８ｍｍｏｌ）をゆっく
り加えた。室温下で２０分撹拌した後、乾燥されたジクロロメタン（２０ｍＬ）に溶解さ
せたメチル３－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネート（９．９２ｇ，６３．１０ｍｍｏｌ
）を反応液に滴下した。室温下で５ｈ撹拌した。反応が停止した後、飽和塩化アンモニウ
ム溶液で反応をクエンチし、ジクロロメタンで抽出し、飽和食塩水で洗浄し、有機相を、
無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフ
ィー（ジクロロメタン／メタノール（Ｖ／Ｖ）＝５／１）により精製し、白色の固体（１
１．３１ｇ，６８％）が得られた。
【０３１２】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３１７．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．１９（ｓ，３Ｈ），２．２９（ｓ，
３Ｈ），２．３７（ｓ，３Ｈ），２．６１（ｓ，４Ｈ），３．１４－３．２４（ｍ，４Ｈ
），６．２８（ｓ，１Ｈ），６．８８－６．９１（ｍ，２Ｈ），７．０５（ｔ，１Ｈ，Ｊ
＝８．８Ｈｚ）．
【０３１３】
　実施例１３
　３－（９－フルオロ－２，３，３ａ，４－テトラヒドロ－１Ｈ－ベンゾ［ｂ］ピロロ［
１，２－ｄ］［１，４］オキサジン－７－イル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３
Ｈ）－オン
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【０３１４】
　ステップ１）９－フルオロ－７－ニトロ－２，３，３ａ，４－テトラヒドロ－１Ｈ－ベ
ンゾ［ｂ］ピロロ［１，２－ｄ］［１，４］オキサジン
　３，４，５－トリフルオロニトロベンゼン（４．００ｇ，２２．５９ｍｍｏｌ）を、プ
ロリノール（２．７４ｇ，２７．１１ｍｍｏｌ）及びＫＯＨ（３．１７ｇ，５６．４７ｍ
ｍｏｌ）を含有するＤＭＳＯ（３０ｍＬ）懸濁液に加え、その後、６５℃まで昇温して４
ｈ撹拌した。反応終了後、室温まで冷却し、水（１５０ｍＬ）を加え、ジクロロメタンで
抽出（１００ｍＬ×２）した。有機相を合わせ、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で
溶媒を蒸発乾固し、黄色の固体（５．００ｇ，９３％）が得られた。
【０３１５】
　ステップ２）９－フルオロ－２，３，３ａ，４－テトラヒドロ－１Ｈ－ベンゾ［ｂ］ピ
ロロ［１，２－ｄ］［１，４］オキサジン－７－アミン
　パラジウム／炭素（１．５０ｇ）を、９－フルオロ－７－ニトロ－２，３，３ａ，４－
テトラヒドロ－１Ｈ－ベンゾ［ｂ］ピロロ［１，２－ｄ］［１，４］オキサジン（４．０
０ｇ，１６．７９ｍｍｏｌ）を含有するテトラヒドロフラン（４０ｍＬ）溶液に加え、室
温条件下で、水素雰囲気で１２ｈ反応した。反応液を珪藻土で濾過した。ろ液をスピン乾
燥して灰白色の固体（３．００ｇ，８５％）が得られた。
【０３１６】
　ステップ３）３－（９－フルオロ－２，３，３ａ，４－テトラヒドロ－１Ｈ－ベンゾ［
ｂ］ピロロ［１，２－ｄ］［１，４］オキサジン－７－イル）－２，６－ジメチルピリミ
ジン－４（３Ｈ）－オン
　室温、窒素雰囲気下で、９－フルオロ－２，３，３ａ，４－テトラヒドロ－１Ｈ－ベン
ゾ［ｂ］ピロロ［１，２－ｄ］［１，４］オキサジン－７－アミン（２．００ｇ，９．６
１ｍｍｏｌ）を乾燥されたジクロロメタン（５０ｍＬ）に溶解させ、１Ｍトリメチルアル
ミニウムヘプタン溶液（４８ｍＬ，４８ｍｍｏｌ）をゆっくり滴下し、滴下完了後、４０
分撹拌し続けた。その後、メチル３－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネート（２．６６ｇ
，１６．９２ｍｍｏｌ）の乾燥ジクロロメタン溶液（３０ｍＬ）を滴下し、滴下完了後、
５ｈ撹拌し続けた。適量の水をゆっくり加えてトリメチルアルミニウムをクエンチし、飽
和食塩水で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、濾過し、有機層から減圧下で溶媒を蒸
発乾固し、白色の固体（１．００ｇ，３３％）が得られた。
【０３１７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３１６．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ１．５２－１．５６（ｍ，１Ｈ），
１．８８－１．９０（ｍ，２Ｈ），２．１０（ｓ，３Ｈ），２．１８（ｓ，３Ｈ），２．
３１（ｓ，１Ｈ），３．１２－３．１８（ｑ，１Ｈ），３．３７－３．４０（ｍ，２Ｈ）
，３．７９－３．８４（ｍ，１Ｈ），４．３５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝９．５Ｈｚ），６．２０
（ｓ，１Ｈ），６．７１（ｓ，１Ｈ），６．８２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１．７Ｈｚ）．
【０３１８】
　実施例１４
３－（２－（４－（ジエチルアミノ）フェニル）チアゾール－５－イル）－２，６－ジメ
チルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
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【化６４】

【０３１９】
　ステップ１）４－（ジエチルアミノ）ベンズアミド
　５００ｍＬ三つ口フラスコに４－アミノベンズアミド（６．８１ｇ，５０ｍｍｏｌ）を
加えてＤＭＦ（７０ｍＬ）に溶解させ、その後、ＮａＩ（２２．４８ｇ，１５０ｍｍｏｌ
）及びＫ２ＣＯ３（１３．８２ｇ，１００ｍｍｏｌ）を加え、最後、撹拌下でブロモエタ
ン（１３．６２ｇ，１２５ｍｍｏｌ）を加えた。反応系を１１０℃まで加熱して一晩反応
させた。二日目、さらにブロモエタン（１３．６２ｇ，１２５ｍｍｏｌ）を追加し、１１
０℃で６ｈ反応させ続けた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、減圧下でＤＭＦを除
去し、水（１００ｍＬ）を加え、１０分撹拌し、混合物を濾過し、固体が得られ、乾燥し
て黄色の固体（７．４０ｇ，７７％）が得られた。
【０３２０】
　ステップ２）４－（ジエチルアミノ）チオベンズアミド
　２５０ｍＬ三つ口フラスコに４－（ジエチルアミノ）ベンズアミド（５．６６ｇ，２９
．４３ｍｍｏｌ）を加えてテトラヒドロフラン（８０ｍＬ）に溶解させ、反応系を５０℃
まで加熱し、１ｈ内でＰ２Ｓ５（９．８１ｇ，４４．１４ｍｍｏｌ）を加え、反応系を５
５℃まで加熱して８ｈ反応させ、反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し、減圧下
でろ液を蒸発乾固し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル
（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により精製し、黄色の固体（１．２３ｇ，２０％）が得られた。
【０３２１】
　ステップ３）Ｎ，Ｎ－ジエチル－４－（チアゾール－２－イル）アニリン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに４－（ジエチルアミノ）チオベンズアミド（２．２９ｇ，１
１ｍｍｏｌ）を加えてエタノール（６０ｍＬ）に溶解させ、その後、２－ブロモ－１，１
－ジメトキシエタン（１．８６ｇ，１１ｍｍｏｌ）及びｐ－トルエンスルホン酸（１．８
９ｇ，１１ｍｍｏｌ）を加え、反応系を９５℃まで加熱して一晩反応させた。反応完了後
、混合物を室温まで冷却し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラムクロマトグラ
フィー（石油エーテル／酢酸エチル／トリエチルアミン（Ｖ／Ｖ／Ｖ）＝２／１／０．０
５）により精製し、白色の固体（１．４０ｇ，５５％）が得られた。
【０３２２】
　ステップ４）Ｎ，Ｎ－ジエチル－４－（５－ニトロチアゾール－２－イル）アニリン
　１００ｍＬ三つ口フラスコにＮ，Ｎ－ジエチル－４－（チアゾール－２－イル）アニリ
ン（１．３９ｇ，６．００ｍｍｏｌ）及び濃硫酸（１０ｍＬ）を加え、系を－１０℃まで
降温させ、その後、濃硝酸（０．４５ｍＬ）を加えた。反応系を０℃まで昇温して３時間
反応させた。反応完了後、混合物を氷水に加え、ジクロロメタンで抽出（３０ｍＬ×３）
し、有機層を無水硫酸ナトリウムで乾燥した後、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成物を
カラムクロマトグラフィー（石油エーテル／ジクロロメタン（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により
精製し、黄色の固体（０．７３ｇ，４４％）が得られた。
【０３２３】
　ステップ５）２－（４－（ジエチルアミノ）フェニル）チアゾール－５－アミン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ，Ｎ－ジエチル－４－（５－ニトロチアゾール－２－イル
）アニリン（０．７３ｇ，２．６４ｍｍｏｌ）を加えてメタノール（３０ｍＬ）に溶解さ
せ、その後、Ｐｄ／Ｃ（７３ｍｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室温下で一晩反応した
。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラムクロマトグラフィ
ー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝５／１）により精製し、白色の固体（０．４
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５ｇ，６９％）が得られた。
【０３２４】
　ステップ６）３－（２－（４－（ジエチルアミノ）フェニル）チアゾール－５－イル）
－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに２－（４－（ジエチルアミノ）フェニル）チアゾール－５
－アミン（０．４５ｇ，１．８２ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（２０ｍＬ）に溶解
させ、室温下で２Ｍトリメチルアルミニウムトルエン溶液（４．５ｍＬ，９．０ｍｍｏｌ
）をゆっくり加え、反応系が室温下で１ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－アセチル
アミノ）クロトネート（３１５ｍｇ，２．００ｍｍｏｌ，５ｍＬ　ジクロロメタン溶解）
をゆっくり加え、反応系が室温下で３日反応した。反応完了後、飽和の塩化アンモニウム
溶液を系にゆっくり加えてトリメチルアルミニウムをクエンチし、ジクロロメタンで抽出
（５０ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成
物をプレパラティブ薄層クロマトグラフィーで精製し、黄色の固体（２２ｍｇ，３％）が
得られた。
【０３２５】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３５５．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ０．８９（ｔ，６Ｈ，Ｊ＝１２．０
Ｈｚ），２．０８（ｓ，３Ｈ），２．２３（ｓ，３Ｈ），２．９５－３．０２（ｍ，４Ｈ
），６．３３（ｓ，１Ｈ），７．２９（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１２．０Ｈｚ），７．７２－７．
７４（ｍ，２Ｈ），７．８７（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝４．０Ｈｚ），７．９５－７．９８（ｍ，
１Ｈ）．
【０３２６】
　実施例１５
　３－（２－（４－（モルホリニル）フェニル）チアゾール－５－イル）－２，６－ジメ
チルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化６５】

【０３２７】
　ステップ１）４－（モルホリニル）ベンズアミド
　５００ｍＬ三つ口フラスコに４－アミノベンズアミド（６．８１ｇ，５０ｍｍｏｌ）を
加えてＤＭＦ（７０ｍＬ）に溶解させ、その後、ＮａＩ（２２．４８ｇ，１５０ｍｍｏｌ
）及びＫ２ＣＯ３（１３．８２ｇ，１００ｍｍｏｌ）を加え、系を１４０℃まで加熱し、
その後、ジクロロエチルエーテル（１４．３０ｇ，１００ｍｍｏｌ）を加えた。反応系を
１５０℃まで昇温して５ｈ反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、水（１０
０ｍＬ）を加え、１０分撹拌し、混合物を濾過し、固体を水洗し、乾燥して黄色の固体（
６．６０ｇ，６４％）が得られた。
【０３２８】
　ステップ２）４－（モルホリニル）チオベンズアミド
　２５０ｍＬ丸底フラスコに４－（モルホリニル）ベンズアミド（４．９１ｇ，２３．８
０ｍｍｏｌ）を加えてテトラヒドロフラン（７０ｍＬ）に溶解させ、撹拌下でＬａｗｅｓ
ｓｏｎ’ｓＲｅａｇｅｎｔ（１０．６０ｇ，２６．２０ｍｍｏｌ）を加え、反応系を７０
℃まで加熱して４ｈ反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、減圧下で溶媒を
蒸発乾固し、ジクロロメタン（３０ｍＬ）及び水（１００ｍＬ）を加え、混合物を濾過し
、得られた固体を水で洗浄した後、乾燥して黄色の固体（４．４１ｇ，８３％）が得られ
た。
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　ステップ３）４－（４－（チアゾール－２－イル）フェニル）モルホリン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに４－（モルホリニル）チオベンズアミド（２．２２ｇ，１０
ｍｍｏｌ）を加えてエタノール（５０ｍＬ）に溶解させ、その後、撹拌下で２－ブロモ－
１，１－ジメトキシエタン（１．６９ｇ，１０ｍｍｏｌ）及びｐ－トルエンスルホン酸（
１．９０ｇ，１０ｍｍｏｌ）を加え、反応系を９５℃まで加熱して一晩反応させた。反応
完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過した後、固体が得られ、乾燥した後、黄色の固体
（２．００ｇ，８１％）が得られた。
【０３３０】
　ステップ４）４－（４－（５－ニトロチアゾール－２－イル）フェニル）モルホリン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに４－（４－（チアゾール－２－イル）フェニル）モルホリ
ン（２．００ｇ，８．１３ｍｍｏｌ）及び濃硫酸（２５ｍＬ）を加え、系を－１０℃まで
降温させ、その後、濃硝酸（０．６０ｍＬ）を加えた。反応系を０℃まで昇温して４．５
ｈ反応させた。反応完了後、混合物を氷水に加え、ジクロロメタンで抽出（６０ｍＬ×３
）し、有機層を無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を蒸発乾固して黄色の固体（
０．７０ｇ，３０％）が得られた。
【０３３１】
　ステップ５）２－（４－モルホリニルフェニル）チアゾール－５－アミン
　１００ｍＬ丸底フラスコに４－（４－（５－ニトロチアゾール－２－イル）フェニル）
モルホリン（０．７０ｇ，２．４４ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（２０ｍＬ）に溶
解させ、その後、Ｐｄ／Ｃ（７０ｍｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室温下で一晩反応
した。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、灰白色の固体（０．２０ｇ，３
２％）が得られた。
【０３３２】
　ステップ６）３－（２－（４－（モルホリニル）フェニル）チアゾール－５－イル）－
２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに２－（４－モルホリニルフェニル）チアゾール－５－アミ
ン（０．２０ｇ，０．７７ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（２０ｍＬ）に溶解させ、
室温下で２Ｍトリメチルアルミニウムのトルエン溶液（２．３ｍＬ，４．６ｍｍｏｌ）を
ゆっくり加え、反応系が室温下で１ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－アセチルアミ
ノ）クロトネート（１３２ｍｇ，０．８４ｍｍｏｌ，５ｍＬ　ジクロロメタン溶解）をゆ
っくり加え、反応系が室温下で一晩反応した。反応完了後、飽和の塩化アンモニウム溶液
を系にゆっくり加えてトリメチルアルミニウムをクエンチし、ジクロロメタンで抽出（５
０ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成物を
プレパラティブ薄層により精製し、淡黄色の固体２０ｍｇ，７％）が得られた。
【０３３３】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３６９．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ２．２０（ｓ，３Ｈ），２．３４（
ｓ，３Ｈ），２．６２－２．８４（ｍ，２Ｈ），３．０６－３．１０（ｓ，２Ｈ），３．
６３－３．６６（ｍ，４Ｈ），６．３２（ｓ，１Ｈ），７．２６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝４．２
Ｈｚ），７．３２（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝３．２Ｈｚ），７．７７（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．４Ｈｚ
），７．８４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝３．６Ｈｚ），８．０２－８．０５（ｍ，１Ｈ）．
【０３３４】
　実施例１６
　３－（３－モルホリニルフェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン



(168) JP 2015-526411 A 2015.9.10

10

20

30

40

50

【化６６】

【０３３５】
　ステップ１）５－ニトロｔ－ブトキシカルボニルアニリン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに５－ニトロアニリン（６．９１ｇ，５０ｍｍｏｌ）を加えて
テトラヒドロフラン（１５０ｍＬ）に溶解させ、撹拌下で溶液にＢｏｃ２Ｏ（１３．１０
ｇ，６０ｍｍｏｌ）及びＤＭＡＰ（１．５３ｇ，１２．５ｍｍｏｌ）を加え、窒素ガスの
保護下、反応系を還流まで加熱して一晩反応させた。反応完了後、室温まで冷却してから
、反応液から減圧下で溶媒を留去し、残留物をジクロロメタン（２００ｍＬ）に溶解させ
、該溶液をそれぞれ水（２００ｍＬ×３）及び飽和食塩水（２００ｍＬ）で洗浄し、無水
硫酸ナトリウムで乾燥した後、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフ
ィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝４／１）により精製し、淡黄色の固体（１
０．７５ｇ，９０％）が得られた。
【０３３６】
　ステップ２）５－アミノｔ－ブトキシカルボニルアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに５－ニトロｔ－ブトキシカルボニルアニリン（１０．７５ｇ
，４５．１２ｍｍｏｌ）を加えてメタノール（１５０ｍＬ）に溶解させ、１０％パラジウ
ム／炭素（０．４８ｇ）を加え、水素ガスにおいて、室温で一晩撹拌反応させた。反応完
了後、濾過し、ろ液から減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（
石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝４／１）により精製し、淡黄色の固体（７．５９
ｇ，８１％）が得られた。
【０３３７】
　ステップ３）５－モルホリニルｔ－ブトキシカルボニルアニリン
　窒素ガスの保護下、、５－アミノｔ－ブトキシカルボニルアニリン（７．５９ｇ，３６
．４０ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（１０．０６ｇ，７２．８０ｍｍｏｌ）及びヨウ化ナト
リウム（１６．３７ｇ，１０９．２０ｍｍｏｌ）をＤＭＦ（３００ｍＬ）に懸濁させ、１
５０℃まで加熱し、上記反応系に２，２｀－ジクロロエチルエーテル（５．７３ｇ，４０
．１ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、加えた後、１５０℃に保持して一晩反応させた。反応完
了後、混合物を室温まで冷却し、水（７００ｍＬ）に注ぎ、ジクロロメタン（２００ｍＬ
×３）で水溶液を抽出し、有機層をあわせて水（２００ｍＬ×３）及び飽和食塩水（２０
０ｍＬ）で洗浄した。有機層を無水硫酸ナトリウムで乾燥した後、減圧下で溶媒を留去し
、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝４／１
）により精製し、黄色の固体（５．９１ｇ，５８％）が得られた。
【０３３８】
　ステップ４）５－モルホリニルアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに５－モルホリニルｔ－ブトキシカルボニルアニリン（５．９
１ｇ，２１．２０ｍｍｏｌ）を加えて１Ｍ塩化水素メタノール溶液（１０６ｍＬ，１０６
．０ｍｍｏｌ）に溶解させ、室温下で一晩撹拌した。反応完了後、減圧下で溶媒を留去し
、残留物を水（１００ｍＬ）に加え、完全に溶解するまで撹拌し、炭酸ナトリウムの飽和
水溶液を加えて溶液をアルカリ性まで調整し、ジクロロメタン（１００ｍＬ×３）で水層
を抽出し、有機層をあわせて飽和食塩水（１５０ｍＬ）で洗浄した。有機層を無水硫酸ナ
トリウムで乾燥した後、減圧下で溶媒を留去し、淡褐色の固体（３．４２ｇ，９１％）が
得られた。
【０３３９】
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　ステップ５）３－（３－モルホリニルフェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（
３Ｈ）－オン
　窒素ガスの保護下、、５００ｍＬ二つ口フラスコに５－モルホリニルアニリン（３．４
２ｇ，１９．２０ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（１００ｍＬ）に溶解させ、撹拌下
で慎重に１ｍｏｌ／Ｌトリメチルアルミニウムのトルエン溶液（９６ｍＬ，９６ｍｍｏｌ
）を加え、加えた後、反応系を室温下で３０ｍｉｎ撹拌反応させた。慎重に反応系にメチ
ル３－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネート（３．２９ｇ，１９．２０ｍｍｏｌ）のジク
ロロメタン（５０ｍＬ）溶液を加え、加えた後、室温下で一晩撹拌した。反応完了後、ゆ
っくり塩化アンモニウム飽和水溶液（２００ｍＬ）で反応をクエンチし、ジクロロメタン
（２００ｍＬ×３）で抽出し、有機層をあわせて飽和食塩水（３００ｍＬ）で洗浄した。
有機層を無水硫酸ナトリウムで乾燥した後、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムク
ロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、黄色
の固体（０．７３ｇ，１３％）が得られた。
【０３４０】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：２８６．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．１９（ｓ，３Ｈ），２．２９（ｓ，
３Ｈ），３．１７－３．１９（ｍ，４Ｈ），３．８４（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．８Ｈｚ），６
．２８（ｓ，１Ｈ），６．６６（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝８．０Ｈｚ），６．９８（ｄ，１Ｈ，Ｊ
＝９．３Ｈｚ），７．４０（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝８．２Ｈｚ）．
【０３４１】
　実施例１７
　３－（３－フルオロ－５－モルホリニルフェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４
（３Ｈ）－オン
【化６７】

【０３４２】
　ステップ１）２－フルオロ－５－ニトロｔ－ブトキシカルボニルアニリン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに２－フルオロ－５－ニトロアニリン（４．６８ｇ，３０ｍｍ
ｏｌ）を加えてテトラヒドロフラン（１５０ｍＬ）に溶解させ、撹拌下で溶液にＢｏｃ２

Ｏ（９．８２ｇ，４５ｍｍｏｌ）及びＤＭＡＰ（７．３３ｇ，６０ｍｍｏｌ）を加え、窒
素ガスの保護下、反応系を還流まで加熱して一晩反応させた。反応完了後、室温まで冷却
してから、減圧下で反応液から溶媒を留去し、残留物を酢酸エチル（２５０ｍＬ）に溶解
させ、有機層をそれぞれ水（２００ｍＬ×３）及び飽和食塩水（２００ｍＬ）で洗浄し、
粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝８／１）
により精製し、淡黄色の固体物（３．５４ｇ，４０％）が得られた。
【０３４３】
　ステップ２）２－フルオロ－５－アミノｔ－ブトキシカルボニルアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－フルオロ－５－ニトロｔ－ブトキシカルボニルアニリン
（３．５４ｇ，１３．８ｍｍｏｌ）を加えてメタノール（１００ｍＬ）に溶解させ、１０
％パラジウム炭素（０．１５ｇ）を加え、水素ガス中において室温で一晩撹拌反応させた
。反応完了後、濾過し、ろ液から減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラ
フィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝４／１）により精製し、淡黄色の固体（
２．０２ｇ，６５％）が得られた。
【０３４４】
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　ステップ３）２－フルオロ－５－モルホリニルｔ－ブトキシカルボニルアニリン
　窒素ガスの保護下、、２－フルオロ－５－アミノｔ－ブトキシカルボニルアニリン（２
．０２ｇ，８．９３ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（２．４７ｇ，１７．８６ｍｍｏｌ）及び
ヨウ化ナトリウム（４．０２ｇ，２６．７９ｍｍｏｌ）をＤＭＦ（６０ｍＬ）に溶解させ
て１５０℃まで加熱し、上記反応系に２，２｀－ジクロロエチルエーテル（１．２８ｇ，
８．９３ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、加えた後、１５０℃に保持して一晩反応した。反応
完了後、混合物を室温まで冷却し、水（２００ｍＬ）に注ぎ、ジクロロメタン（２００ｍ
Ｌ×２）で水溶液を抽出し、有機層を合わせて水（２００ｍＬ×２）及び飽和食塩水（２
００ｍＬ）で洗浄した。有機層を無水硫酸ナトリウムで乾燥した後、減圧下で溶媒を留去
し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝４／
１）により精製し、黄色の固体（０．９３ｇ，３５％）が得られた。
【０３４５】
　ステップ４）２－フルオロ－５－モルホリニルアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－フルオロ－５－モルホリニルｔ－ブトキシカルボニルア
ニリン（０．９３ｇ，３．１４ｍｍｏｌ）を１ｍｏｌ／Ｌの塩化水素メタノール溶液（３
１ｍＬ，３１ｍｍｏｌ）に溶解させ、室温下で一晩撹拌した。反応完了後、減圧下で溶媒
を留去し、残留物を水（１５０ｍＬ）に加え、完全に溶解するまで撹拌し、炭酸ナトリウ
ムの飽和水溶液でアルカリ化し、ジクロロメタン（１００ｍＬ×３）で水層を抽出し、有
機層をあわせて飽和食塩水（１５０ｍＬ）で洗浄した。有機層を無水硫酸ナトリウムで乾
燥した後、減圧下で溶媒を留去し、淡褐色の固体（０．３５ｇ，５７％）が得られた。
【０３４６】
　ステップ５）３－（３－フルオロ－５－モルホリニルフェニル）－２，６－ジメチルピ
リミジン－４（３Ｈ）－オン
　窒素ガスの保護下、１００ｍＬ二つ口フラスコに２－フルオロ－５－モルホリニルアニ
リン（０．３５ｇ，１．７８ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（２０ｍＬ）に溶解させ
、撹拌下で慎重に２Ｍトリメチルアルミニウムのトルエン溶液（３．３ｍＬ，６．６ｍｍ
ｏｌ）を加え、加えた後、反応系が室温下で２０ｍｉｎ撹拌反応させた。慎重に反応系に
メチル３－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネート（０．３０ｇ，１．７８ｍｍｏｌ）のジ
クロロメタン（１０ｍＬ）溶液を加え、加えた後、室温下で一晩撹拌した。反応完了後、
ゆっくり塩化アンモニウム飽和水溶液（８０ｍＬ）で反応をクエンチし、ジクロロメタン
（１００ｍＬ×３）で抽出し、有機層をあわせて飽和食塩水（１５０ｍＬ）で洗浄した。
有機層を無水硫酸ナトリウムで乾燥した後、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムク
ロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／２）により精製し、黄色
の固体（０．３７ｇ，６９％）が得られた。
【０３４７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３０４．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．２３（ｓ，３Ｈ），２．３０（ｓ，
３Ｈ），３．１１－３．１４（ｍ，４Ｈ），３．８５（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．８Ｈｚ），６
．２９（ｓ，１Ｈ），６．７０－６．７１（ｍ，１Ｈ），６．９６－７．００（ｍ，１Ｈ
），７．１８（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝９．０Ｈｚ）．
【０３４８】
　実施例１８
　３－（３－フルオロ－４－（１Ｈ－ピロリル）フェニル）－２，６－ジメチルピリミジ
ン－４（３Ｈ）－オン
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【化６８】

【０３４９】
　ステップ１）１－（２－フルオロ－４－ニトロフェニル）－１Ｈ－ピロール
　１００ｍＬ丸底フラスコに３，４－ジフルオロニトロベンゼン（１．５９ｇ，１０ｍｍ
ｏｌ）を加えてＤＭＳＯ（１５ｍＬ）に溶解させ、撹拌下でＫ２ＣＯ３（３．０４ｇ，２
２ｍｍｏｌ）及びピロール（０．７４ｇ，１１ｍｍｏｌ）を加え、反応系を９０℃まで加
熱して１８ｈ反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、水（５０ｍＬ）を加え
、濾過し、乾燥して黄色の固体（２．００ｇ，９７％）が得られた。
【０３５０】
　ステップ２）３－フルオロ－４－（１Ｈ－ピロール－１－イル）アニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに１－（２－フルオロ－４－ニトロフェニル）－１Ｈ－ピロー
ル（２．００ｇ，９．７０ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（３５ｍＬ）に溶解させ、
その後、Ｐｄ／Ｃ（０．２０ｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室温下で５ｈ反応した。
反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー
（石油エーテル／ジクロロメタン（Ｖ／Ｖ）＝３／１）により精製し、白色の固体（１．
３０ｇ，７６％）が得られた。
【０３５１】
　ステップ３）３－（３－フルオロ－４－（１Ｈ－ピロリル）フェニル）－２，６－ジメ
チルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ三つ口フラスコに３－フルオロ－４－（１Ｈ－ピロール－１－イル）アニリ
ン（０．８０ｇ，４．５５ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（３０ｍＬ）に溶解させ、
室温下で１Ｍトリメチルアルミニウムヘプタン溶液（２３ｍＬ，２３ｍｍｏｌ）をゆっく
り加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－アセチルアミノ
）クロトネート（７８５ｍｇ，５．０ｍｍｏｌ，１０ｍＬ　ジクロロメタン溶解）をゆっ
くり加え、反応系が室温下で３日反応した。反応完了後、飽和の塩化アンモニウム溶液を
系にゆっくり加え、トリメチルアルミニウムをクエンチし、ジクロロメタンで抽出（１０
０ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成物を
カラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝３／２）により精製
し、淡黄色の固体（４５０ｍｇ，３５％）が得られた。
【０３５２】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：２８４．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．２５（ｓ，３Ｈ），２．３２（ｓ，
３Ｈ），６．３２（ｓ，１Ｈ），６．４０（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝２．２Ｈｚ），７．０８－７
．１１（ｍ，３Ｈ），７．１３（ｄｄ，１Ｈ，Ｊ１＝２．２Ｈｚ，Ｊ２＝１０．８Ｈｚ）
，７．５４（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝８．４Ｈｚ）．
【０３５３】
　実施例１９
　３－（３－フルオロ－４－（１Ｈ－ピラゾール－１－イル）フェニル）－２，６－ジメ
チルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
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【化６９】

【０３５４】
　ステップ１）１－（２－フルオロ－４－ニトロフェニル）－１Ｈ－ピラゾール
　１００ｍＬ丸底フラスコに３，４－ジフルオロニトロベンゼン（３．１８ｇ，２０ｍｍ
ｏｌ）を加えてＤＭＳＯ（３５ｍＬ）に溶解させ、撹拌下でＫ２ＣＯ３（６．０８ｇ，４
４ｍｍｏｌ）及びピラゾール（１．５０ｇ，２２ｍｍｏｌ）を加え、反応系を９０℃まで
加熱して１８ｈ反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、水（５０ｍＬ）を加
え、濾過し、ろ液をジクロロメタンで抽出（５０ｍＬ×３）し、有機層を濃縮してから得
られた粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／ジクロロメタン（Ｖ／Ｖ）
＝１／１）により精製し、黄色の固体（３．３１ｇ，８０％）が得られた。
【０３５５】
　ステップ２）３－フルオロ－４－（１Ｈ－ピラゾール－１－イル）アニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに１－（２－フルオロ－４－ニトロフェニル）－１Ｈ－ピラゾ
ール（３．３１ｇ，１６ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（６０ｍＬ）に溶解させ、そ
の後、Ｐｄ／Ｃ（０．３３ｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室温下で一晩反応した。反
応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（
石油エーテル／ジクロロメタン（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、白色の固体（１．３
０ｇ，４６％）が得られた。
【０３５６】
　ステップ３）３－（３－フルオロ－４－（１Ｈ－ピラゾール－１－イル）フェニル）－
２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ三つ口フラスコに３－フルオロ－４－（１Ｈ－ピラゾール－１－イル）アニ
リン（０．６５ｇ，３．６８ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（３０ｍＬ）に溶解させ
、室温下で２Ｍトリメチルアルミニウムヘプタン溶液（１８．４ｍＬ，３６．８ｍｍｏｌ
）をゆっくり加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－アセ
チルアミノ）クロトネート（６３４ｍｇ，４．０４ｍｍｏｌ，１０ｍＬ　ジクロロメタン
溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で３日反応した。反応完了後、飽和塩化アンモニ
ウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（１００ｍＬ×３）し、無水硫酸ナ
トリウムで乾燥し、溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エー
テル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／２）により精製し、白色の固体（４００ｍｇ，３８％
）が得られた。
【０３５７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：２８５．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．２３（ｓ，３Ｈ），２．３２（ｓ，
３Ｈ），６．３２（ｓ，１Ｈ），６．５４（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝２．０Ｈｚ），７．１３－７
．１９（ｍ，２Ｈ），７．７８（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝４．０Ｈｚ），８．０８（ｔ，１Ｈ，Ｊ
＝２．０Ｈｚ），８．１２－８．１６（ｍ，１Ｈ）．
【０３５８】
　実施例２０
　３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３－フルオロフェノキシ
）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
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【化７０】

【０３５９】
　ステップ１）メチル３－（Ｎ－（２－ブロモアセチル）アミノ）クロトネート
　メチル３－アミノクロトネート（３．２０ｇ，２７．７９ｍｍｏｌ）及びピリジン（２
．６４ｇ，３３．３３ｍｍｏｌ）をＣＨ２Ｃｌ２（６０ｍＬ）に加え、その後、－２０℃
まで降温させて２０分撹拌した。ブロモアセチルブロミド（５．６１ｇ，２７．７９ｍｍ
ｏｌ）のジクロロメタン溶液（２０ｍＬ）を１滴ずつ滴下した。滴下終了後、室温まで昇
温して２ｈ撹拌し、その後、有機相を飽和食塩で水洗（１００ｍＬ×３）し、無水硫酸ナ
トリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を蒸発乾燥した。粗生成物をカラムクロマトグラフィー
（酢酸エチル／石油エーテル（Ｖ／Ｖ）＝１／５）により精製し、微赤色の固体（０．９
９ｇ，１５％）が得られた。
【０３６０】
　ステップ２）メチル３－（Ｎ－（２－（３－フルオロフェノキシ）アセチル）アミノ）
クロトネート
　３－フルオロフェノール（０．３０ｇ，２．６８ｍｍｏｌ）及びメチル３－（Ｎ－（２
－ブロモアセチル）アミノ）クロトネート（０．７６ｇ，３．２２ｍｍｏｌ）を、炭酸カ
リウム（０．３７ｇ，２．６８ｍｍｏｌ）を含有するアセトン（１０ｍＬ）懸濁液に順に
加え、還流まで昇温して５ｈ反応させた。室温まで降温し、アセトンを留去した。残留物
をジクロロメタン（４０ｍＬ）に溶解させ、飽和食塩水（４０ｍＬ×３）で洗浄し、乾燥
し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（酢酸エチル／石油エ
ーテル（Ｖ／Ｖ）＝１／１０）により精製し、白色の固体（０．５０ｇ，７０％）が得ら
れた。
【０３６１】
　ステップ３）３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３－フルオ
ロフェノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　室温、窒素雰囲気下で、３－フルオロ－４－モルホリニルアニリン（０．５５ｇ，２．
８０ｍｍｏｌ）を乾燥されたジクロロメタン（４０ｍＬ）に溶解させ、２Ｍトリメチルア
ルミニウムヘプタン溶液（２ｍＬ，４ｍｍｏｌ）をゆっくり滴下し、滴下完了後、３０分
撹拌し続けた。その後、メチル３－（Ｎ－（２－（３－フルオロフェノキシ）アセチル）
アミノ）クロトネート（０．７５ｇ，２．８０ｍｍｏｌ）の乾燥ジクロロメタン溶液（１
０ｍＬ）を滴下し、滴下完了後、７ｈ撹拌し続けた。適量の水をゆっくり加えてトリメチ
ルアルミニウムをクエンチし、飽和食塩水で二回洗浄し、有機相を無水硫酸ナトリウムで
乾燥した。減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（酢酸エチ
ル／石油エーテル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、灰白色の固体（０．２４ｇ，６２
％）が得られた。
【０３６２】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４１４．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．３４（ｓ，３Ｈ），３．０３－３．
１４（ｍ，４Ｈ），３．８５（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．８Ｈｚ），４．６７（ｓ，２Ｈ），６
．３８（ｓ，１Ｈ），６．４５－６．４９（ｍ，１Ｈ），６．５３－６．５５（ｍ，１Ｈ
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），６．６４－６．６８（ｍ，１Ｈ），６．９５－６．９８（ｍ，３Ｈ），７．１３－７
．１９（ｍ，１Ｈ）．
【０３６３】
　実施例２１
　３－（３－フルオロ－４－（ピロリジン－１－イル）フェニル）－２，６－ジメチルピ
リミジン－４（３Ｈ）－オン
【化７１】

【０３６４】
　ステップ１）１－（２－フルオロ－４－ニトロフェニル）ピロリジン
　１００ｍＬ丸底フラスコにピロリジン（０．７８ｇ，１１ｍｍｏｌ）を加えて酢酸エチ
ル（１５ｍＬ）及びトリエチルアミン（１．５２ｇ，１５ｍｍｏｌ）に溶解させ、その後
、氷浴下で３，４－ジフルオロニトロベンゼン（１．５９ｇ，１０ｍｍｏｌ）をゆっくり
加え、反応系を室温まで昇温して一晩反応させた。反応完了後、混合物を濾過し、得られ
た固体を水で洗浄し、乾燥して黄色の固体（１．６０ｇ，７６％）が得られた。
【０３６５】
　ステップ２）３－フルオロ－４－（ピロリジン－１－イル）アニリン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに１－（２－フルオロ－４－ニトロフェニル）ピロリジン（１
．６０ｇ，７．６２ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（２０ｍＬ）及びメタノール（２
０ｍＬ）に溶解させ、その後、Ｐｄ／Ｃ（０．１６ｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室
温下で一晩反応した。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラ
ムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝５／１）により精製し、
白色の固体（１．２０ｇ，８８％）が得られた。
【０３６６】
　ステップ３）３－（３－フルオロ－４－（ピロリジン－１－イル）フェニル）－２，６
－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ三つ口フラスコに３－フルオロ－４－（ピロリジン－１－イル）アニリン（
０．５０ｇ，２．７８ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（２０ｍＬ）に溶解させ、室温
下で１Ｍトリメチルアルミニウムヘプタン溶液（１４ｍＬ，１４ｍｍｏｌ）をゆっくり加
え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－アセチルアミノ）ク
ロトネート（４８１ｍｇ，３．０６ｍｍｏｌ，１０ｍＬ　ジクロロメタン溶解）をゆっく
り加え、反応系が室温下で３日反応した。反応完了後、飽和の塩化アンモニウム溶液を系
にゆっくり加えて残りのトリメチルアルミニウムをクエンチし、ジクロロメタンで抽出（
１００ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラ
ムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製、淡
黄色の固体（３００ｍｇ，３８％）が得られた。
【０３６７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：２８８．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ１．９６－１．９９（ｍ，４Ｈ），２．
２１（ｓ，３Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ），３．４３－３．４８（ｍ，４Ｈ），６．２８
（ｓ，１Ｈ），６．７１（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝８．８Ｈｚ），６．７８－６．８４（ｍ，２Ｈ
）．
【０３６８】
　実施例２２
　３－（４－（ジブチルアミノ）－３－フルオロフェニル）－２，６－ジメチルピリミジ
ン－４（３Ｈ）－オン
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【０３６９】
　ステップ１）Ｎ，Ｎ－ジブチル－２－フルオロ－４－ニトロアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに３，４－ジフルオロニトロベンゼン（３．１８ｇ，２０ｍｍ
ｏｌ）を加えてＤＭＳＯ（２５ｍＬ）に溶解させ、撹拌下でＫ２ＣＯ３（６．０８ｇ，４
４ｍｍｏｌ）及びジ－ｎ－ブチルアミン（２．８４ｇ，２２ｍｍｏｌ）を加え、反応系を
９０℃まで加熱して一晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、水（１００
ｍＬ）を加え、ジクロロメタンで抽出（８．０ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥
し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／ジ
クロロメタン（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）により精製し、黄色の油状物（４．０３ｇ，７５％
）が得られた。
【０３７０】
　ステップ２）Ｎ１，Ｎ１－ジブチル－２－フルオロベンゼン－１，４－ジアミン
　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ１，Ｎ１－ジブチル－２－フルオロベンゼン－１，４－ジ
アミン（４．０３ｇ，１５ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（７０ｍＬ）及びメタノー
ル（２０ｍＬ）に溶解させ、その後、Ｐｄ／Ｃ（０．４０ｇ）を加えてＨ２を通す。反応
系が室温下で一晩反応した。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成物
をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／ジクロロメタン（Ｖ／Ｖ）＝８／１）によ
り精製し、無色の油状物（２．３２ｇ，６５％）が得られた。
【０３７１】
　ステップ３）３－（４－（ジブチルアミノ）－３－フルオロフェニル）－２，６－ジメ
チルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ三つ口フラスコにＮ１，Ｎ１－ジブチル－２－フルオロベンゼン－１，４－
ジアミン（１．１０ｇ，４．６２ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（２０ｍＬ）に溶解
させ、室温下で１Ｍトリメチルアルミニウムヘプタン溶液（２３ｍＬ，２３ｍｍｏｌ）を
ゆっくり加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－アセチル
アミノ）クロトネート（７９８ｍｇ，５．０８ｍｍｏｌ，１０ｍＬ　ジクロロメタン溶解
）をゆっくり加え、反応系が室温下で３日反応した。反応完了後、飽和の塩化アンモニウ
ム溶液を系にゆっくり加えて残りのトリメチルアルミニウムをクエンチし、ジクロロメタ
ンで抽出（１００ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、溶媒を蒸発乾固し、粗生
成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝３／２）によ
り精製し、淡黄色の油状物（８００ｍｇ，５０％）が得られた。
【０３７２】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３４６．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ０．９３（ｔ，６Ｈ，Ｊ＝７．４Ｈｚ）
，１．２６－１．３６（ｍ，４Ｈ），１．５５（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝８．０Ｈｚ），２．２０
（ｓ，３Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ），３．２１（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），６．２
８（ｓ，１Ｈ），６．８０－６．８５（ｍ，２Ｈ），６．８８－６．９３（ｍ，１Ｈ）．
【０３７３】
　実施例２３
　３－（４－（ジイソブチルアミノ）－３－フルオロフェニル）－２，６－ジメチルピリ
ミジン－４（３Ｈ）－オン



(176) JP 2015-526411 A 2015.9.10

10

20

30

40

【化７３】

【０３７４】
　ステップ１）Ｎ，Ｎ－ジイソブチル－２－フルオロ－４－ニトロアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに３，４－ジフルオロニトロベンゼン（１．５９ｇ，１０ｍｍ
ｏｌ）を加えてＤＭＳＯ（１５ｍＬ）に溶解させ、撹拌下でＫ２ＣＯ３（３．０４ｇ，２
２ｍｍｏｌ）及びジイソブチルアミン（１．４２ｇ，１１ｍｍｏｌ）を加え、反応系を９
０℃まで加熱して一晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、水（５０ｍＬ
）を加え、ジクロロメタンで抽出（５０ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減
圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチ
ル（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）により精製し、黄色の油状物（０．８０ｇ，３０％）が得られ
た。
【０３７５】
　ステップ２）Ｎ１，Ｎ１－ジイソブチル－２－フルオロベンゼン－１，４－ジアミン
　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ１，Ｎ１－ジイソブチル－２－フルオロベンゼン－１，４
－ジアミン（０．８０ｇ，３ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（１５ｍＬ）及びメタノ
ール（１５ｍＬ）に溶解させ、その後、Ｐｄ／Ｃ（８０ｍｇ）を加えてＨ２を通す。反応
系が室温下で一晩反応した。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成物
をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝８／１）により精
製し、淡黄色の油状物（０．４０ｇ，５６％）が得られた。
【０３７６】
　ステップ３）３－（４－（ジイソブチルアミノ）－３－フルオロフェニル）－２，６－
ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ三つ口フラスコにＮ１，Ｎ１－ジイソブチル－２－フルオロベンゼン－１，
４－ジアミン（０．４０ｇ，１．６８ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（２０ｍＬ）に
溶解させ、室温下で１Ｍトリメチルアルミニウムヘプタン溶液（８．４ｍＬ，８．４ｍｍ
ｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－
アセチルアミノ）クロトネート（２９０ｍｇ，１．８５ｍｍｏｌ，１０ｍＬ　ジクロロメ
タン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で３日反応した。反応完了後、飽和の塩化ア
ンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（１００ｍＬ×３）し、無水
硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラムクロマトグラフ
ィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、黄色の油状物（２
８０ｍｇ，４８％）が得られた。
【０３７７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３４６．４（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ０．８８－０．９０（ｍ，１２Ｈ），１
．８７－１．９４（ｍ，２Ｈ），２．２０（ｓ，３Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ），３．０
０－３．１０（ｍ，４Ｈ），６．２８（ｓ，１Ｈ），６．８０－６．８４（ｍ，２Ｈ），
６．９５（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝１２．９Ｈｚ）．
【０３７８】
　実施例２４
　３－（４－（ジヘキシルアミノ）－３－フルオロフェニル）－２，６－ジメチルピリミ
ジン－４（３Ｈ）－オン
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【０３７９】
　ステップ１）Ｎ，Ｎ－ジヘキシル－２－フルオロ－４－ニトロアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに３，４－ジフルオロニトロベンゼン（１．５９ｇ，１０ｍｍ
ｏｌ）を加えてＤＭＳＯ（１５ｍＬ）に溶解させ、撹拌下でＫ２ＣＯ３（３．０４ｇ，２
２ｍｍｏｌ）及びジヘキシルアミン（２．０４ｇ，１１ｍｍｏｌ）を加え、反応系を９０
℃まで加熱して一晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、水（５０ｍＬ）
を加え、ジクロロメタンで抽出（５０ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧
下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／ジクロロメ
タン（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）により精製し、黄色の油状物（２．７９ｇ，８６％）が得ら
れた。
【０３８０】
　ステップ２）Ｎ１，Ｎ１－ジヘキシル－２－フルオロベンゼン－１，４－ジアミン
　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ，Ｎ－ジヘキシル－２－フルオロ－４－ニトロアニリン（
２．７９ｇ，８．６４ｍｍｏｌ）を加えてメタノール（５０ｍＬ）に溶解させ、その後、
Ｐｄ／Ｃ（０．２８ｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室温下で一晩反応した。反応完了
後、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エ
ーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）により精製し、淡黄色の油状物（１．６０ｇ
，６３％）が得られた。
【０３８１】
　ステップ３）３－（４－（ジヘキシルアミノ）－３－フルオロフェニル）－２，６－ジ
メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ三つ口フラスコにＮ１，Ｎ１－ジヘキシル－２－フルオロベンゼン－１，４
－ジアミン（０．５８ｇ，１．９７ｍｍｏｌ）を加えてジクロロメタン（２０ｍＬ）に溶
解させ、室温下で２ｍｏｌ／Ｌトリメチルアルミニウムヘプタン溶液（９．９ｍＬ，１９
．８ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３
－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネート（３４１ｍｇ，２．１７ｍｍｏｌ，５ｍＬ　ジク
ロロメタン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で３日反応した。反応完了後、飽和の
塩化アンモニウム溶液を系にゆっくり加えて残りのトリメチルアルミニウムをクエンチし
、ジクロロメタンで抽出（１００ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で
溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（
Ｖ／Ｖ）＝２／１）により精製し、淡黄色の油状物（５００ｍｇ，６３％）が得られた。
【０３８２】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４０２．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ０．８９（ｔ，６Ｈ，Ｊ＝７．０Ｈｚ）
，１．３１（ｔ，１２Ｈ，Ｊ＝７．８Ｈｚ），１．５５（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），
２．２０（ｓ，３Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ），３．１８－３．２１（ｍ，４Ｈ），６．
２８（ｓ，１Ｈ），６．７９－６．８２（ｍ，２Ｈ），６．８４－６．９２（ｍ，１Ｈ）
．
【０３８３】
　実施例２５
　２，６－ジメチル－３－（６－モルホリニルピリジン－３－イル）ピリミジン－４（３
Ｈ）－オン
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【０３８４】
　ステップ１）４－（５－ニトロピリジン－２－イル）モルホリン
　５００ｍＬ丸底フラスコに酢酸エチル（２００ｍＬ）、２－クロロ－５－ニトロピリジ
ン（３．１７ｇ，２０ｍｍｏｌ）、モルホリン（２．００ｇ，２３ｍｍｏｌ）及びトリエ
チルアミン（２．４３ｇ，２４ｍｍｏｌ）を加えた。３ｈ加熱還流した後、室温まで冷却
し、水（１００ｍＬ×３）で洗浄し、有機相を集め、無水硫酸ナトリウムで乾燥した後、
減圧下で溶媒を留去し、真空下で乾燥し、黄色の固体（３．８９ｇ，９３％）が得られた
。
【０３８５】
　ステップ２）６－モルホリニルピリジン－３－アミン
　１００ｍＬ丸底フラスコに４－（５－ニトロピリジン－２－イル）モルホリン（３．８
９ｇ，１８．６０ｍｍｏｌ）をＴＨＦ（１００ｍＬ）に溶解させ、パラジウム／炭素（０
．５ｇ）を加えた後、Ｈ２を通し、室温で一晩撹拌した。混合物を濾過した後、ろ液を集
め、減圧下で溶媒を留去し、真空乾燥して褐赤色の固体（３．３０ｇ，９９％）が得られ
た。
【０３８６】
　ステップ３）２，６－ジメチル－３－（６－モルホリニルピリジン－３－イル）ピリミ
ジン－４（３Ｈ）－オン
　窒素ガスの保護下、６－モルホリニルピリジン－３－アミン（１．７９ｇ，１０ｍｍｏ
ｌ）をＣＨ２Ｃｌ２（１００ｍＬ）に溶解させ、慎重に１Ｍのトリメチルアルミニウムｎ
－ヘプタン溶液（４０ｍＬ，４０ｍｍｏｌ）を滴下し、滴下完了後、３０ｍｉｎ撹拌し続
けた。ＣＨ２Ｃｌ２（５ｍＬ）に溶解させたメチル３－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネ
ート（１．８９ｇ，１２ｍｍｏｌ）を滴下し、滴下完了後、室温で６ｈ撹拌し続け、飽和
塩化アンモニウム溶液（１００ｍＬ）で反応をクエンチし、有機相を分け、無水硫酸ナト
リウムで乾燥した後、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物を酢酸エチルで再結晶し、淡黄色
の固体（１．１１ｇ，３９％）が得られた。
【０３８７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：２８７．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．２２（ｓ，３Ｈ），２．３０（ｓ，
３Ｈ），３．５４－３．６０（ｍ，４Ｈ），３．８３（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．９Ｈｚ），６
．２９（ｓ，１Ｈ），６．７４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８．８Ｈｚ），７．３３（ｄｄ，１Ｈ，
Ｊ１＝２．１Ｈｚ，Ｊ２＝８．８Ｈｚ），８．００（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．６Ｈｚ）．
【０３８８】
　実施例２６
　３－（３－フルオロ－４－（４－ヒドロキシピペリジン－１－イル）フェニル）－２，
６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化７６】
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【０３８９】
　ステップ１）１－（２－フルオロ－４－ニトロフェニル）ピペリジン－４－オール
　１０００ｍＬ丸底フラスコにおいて、３，４－ジフルオロニトロベンゼン（１５．９１
ｇ，０．１０ｍｏｌ）を４－ヒドロキシピペリジン（１１．１１ｇ，０．１１ｍｏｌ）及
びトリエチルアミン（１２．１４ｇ，０．１２ｍｏｌ）の酢酸エチル（５００ｍＬ）溶液
に加えた。室温で２４ｈ撹拌した。水（２００ｍＬ×４）で洗浄し、有機相を集め、無水
硫酸ナトリウムで乾燥した後、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、真空乾燥して橙色の油状物（
１９．３５ｇ，８０％）が得られた。
【０３９０】
　ステップ２）１－（４－アミノ－２－フルオロフェニル）ピペリジン－４－オール
　２５０ｍＬ丸底フラスコにおいて、１－（２－フルオロ－４－ニトロフェニル）ピペリ
ジン－４－オール（２．６７ｇ，１１ｍｍｏｌ）をメタノール（１００ｍＬ）に溶解させ
、パラジウム／炭素（１．００ｇ）を加えた後、水素ガスを通し、室温で６ｈ撹拌した。
混合物を濾過し、ろ液を集め、減圧下で溶媒を留去し、真空下で乾燥し、粗生成物（２．
５０ｇ）が得られてそのまま次の反応に用いられた。
【０３９１】
　ステップ３）３－（３－フルオロ－４－（４－ヒドロキシピペリジン－１－イル）フェ
ニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　窒素ガスの保護下、、１－（４－アミノ－２－フルオロフェニル）ピペリジン－４－オ
ール（１．６８ｇ，８．００ｍｍｏｌ）をＣＨ２Ｃｌ２（２０ｍＬ）に溶解させ、慎重に
２Ｍのトリメチルアルミニウムｎ－ヘプタン溶液（３２ｍＬ，６４ｍｍｏｌ）を滴下し、
滴下完了後、３０ｍｉｎ撹拌し続けた。ＣＨ２Ｃｌ２（５ｍＬ）に溶解させたメチル３－
（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネート（１．４０ｇ，８．９０ｍｍｏｌ）を滴下し、滴下
完了後、室温で５ｈ撹拌し続け、飽和塩化アンモニウム（１００ｍＬ）溶液で反応をクエ
ンチし、有機相を分け、無水硫酸ナトリウムで乾燥した後、減圧下で溶媒を留去し、粗生
成物を酢酸エチルで再結晶し、黄色の固体（１．２５ｇ，５０％）が得られた。
【０３９２】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３１８．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ１．７４－１．７７（ｍ，２Ｈ），２．
０２－２．０５（ｍ，２Ｈ），２．１８（ｓ，３Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ），２．８５
－２．９９（ｍ，２Ｈ），３．３６－３．４８（ｍ，２Ｈ），３．８４－３．９２（ｍ，
１Ｈ），６．２８（ｓ，１Ｈ），６．９０（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１．２Ｈｚ），７．０５（ｔ
，１Ｈ，Ｊ＝０．８Ｈｚ）．
【０３９３】
　実施例２７
　３－（３－フルオロ－４－（（２－モルホリニルエチル）アミノ）フェニル）－２，６
－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化７７】

【０３９４】
　ステップ１）２－モルホリニルアセトニトリル
　窒素ガスの保護下、、炭酸カリウム（６．５０ｇ，４７ｍｍｏｌ）及びモルホリン（３
．７５ｇ，４３ｍｍｏｌ）をアセトニトリル（３０ｍＬ）に溶解させ、氷浴で冷却し、撹
拌し、２－ブロモアセトニトリル（５．１６ｇ，４３ｍｍｏｌ）を一括して該反応液に加
え、室温まで昇温して２ｈ反応させ、濾過し、減圧下で溶媒を留去し、黄色の固体（５．
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【０３９５】
　ステップ２）２－モルホリニルエチルアミン
　氷浴冷却下で、テトラヒドロアルミニウムリチウム（３．１９ｇ，８４ｍｍｏｌ）を一
括して乾燥テトラヒドロフラン（３５ｍＬ）に加え、得られた反応液を０℃で２０分撹拌
した。２－モルホリニルアセトニトリル（３．５０ｇ，２８ｍｍｏｌ，１０ｍＬ乾燥ＴＨ
Ｆ溶液）を１滴ずつ滴下した。滴下終了後、３ｈ還流まで加熱した。室温まで冷却した後
、氷浴で冷却し、反応系に水（２０ｍＬ）をゆっくり加え、濾過し、減圧下で溶媒を留去
し、黄色の油状物（２．６２ｇ，７２％）が得られた。
【０３９６】
　ステップ３）２－フルオロ－Ｎ－（２－モルホリニルエチル）－４－ニトロアニリン
　窒素ガスの保護下、、２－モルホリニルエチルアミン（０．９０ｇ，６．９１ｍｍｏｌ
）、３，４－ジフルオロニトロベンゼン（１．１０ｇ，６．９１ｍｍｏｌ）及びトリエチ
ルアミン（１．４０ｇ，１３．８２ｍｍｏｌ）を酢酸エチル（１０ｍＬ）に溶解させ、２
４ｈ還流まで加熱した。室温まで冷却し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロ
マトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝４／１）により精製した。黄色
の油状物（１．５７ｇ，８４％）が得られた。
【０３９７】
　ステップ４）２－フルオロ－Ｎ１－（２－モルホリニルエチル）ベンゼン－１，４－ジ
アミン
　２５ｍＬ丸底フラスコに２－フルオロ－Ｎ－（２－モルホリニルエチル）－４－ニトロ
ベンゼン（０．６０ｇ，２．２３ｍｍｏｌ）及びテトラヒドロフラン（８．０ｍＬ）を加
え、その後、Ｐｄ／Ｃ（０．０３ｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室温下で一晩反応し
た。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を留去し、黄色の油状物（０．５０ｇ，９４％）
が得られた。
【０３９８】
　ステップ５）３－（３－フルオロ－４－（（２－モルホリニルエチル）アミノ）フェニ
ル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに２－フルオロ－Ｎ１－（２－モルホリニルエチル）ベンゼ
ン－１，４－ジアミン（０．５０ｇ，２．０９ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（２０ｍＬ
）を加え、室温下で２Ｍトリメチルアルミニウムトルエン溶液（３．２ｍＬ，６．４０ｍ
ｍｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ
－アセチルアミノ）クロトネート（０．６５ｇ，４．１３ｍｍｏｌ，５ｍＬ　ジクロロメ
タン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で３６ｈ反応した。反応完了後、飽和の塩化
アンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（１００ｍＬ×３）し、無
水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィ
ー（酢酸エチル／メタノール（Ｖ／Ｖ）＝３０／１）により精製し、白色の固体（０．５
０ｇ，２４％）が得られた。
【０３９９】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３４７．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．０８（ｓ，３Ｈ），２．１８（ｍ，
３Ｈ），２．４３（ｓ，４Ｈ），２．５７（ｓ，２Ｈ），３．２５（ｍ，２Ｈ），３．５
８（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．３２Ｈｚ），５．５２（ｓ，１Ｈ），６．２０（ｓ，１Ｈ），６
．７９－６．８３（ｍ，１Ｈ），６．９１－６．９３（ｍ，１Ｈ），７．０８－７．１２
（ｍ，１Ｈ）．
【０４００】
　実施例２８
　３－（３－フルオロ－４－（メチル（２－モルホリニルエチル）アミノ）フェニル）－
２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
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【化７８】

【０４０１】
　２５ｍＬ丸底フラスコに３－（３－フルオロ－４－（（２－モルホリニルエチル）アミ
ノ）フェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン（０．２４ｇ，０．６
９ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（０．４８ｇ，３．４７ｍｍｏｌ）及びアセトニトリル（１
５ｍＬ）を加え、室温撹拌下でヨードメタン（０．３０ｇ，２．１１ｍｍｏｌ）をゆっく
り加え、反応系が室温下で３６ｈ反応した。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を留去し
、粗生成物をプレパラティブ薄層板（酢酸エチル／メタノール（Ｖ／Ｖ）＝５０／１）に
より精製し、白色の固体（５０ｍｇ，２０％）が得られた。
【０４０２】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３６１．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ１．２６（ｓ，３Ｈ），２．１６（ｓ，
３Ｈ），２．２６（ｓ，３Ｈ），２．６２（ｍ，４Ｈ），３．４８（ｍ，２Ｈ），３．６
９－３．７４（ｍ，２Ｈ），４．００（ｍ，４Ｈ），６．１７（ｓ，１Ｈ），６．７５５
－６．８４（ｍ，２Ｈ），７．０３（ｍ，１Ｈ）．
【０４０３】
実施例２９
　３－（２－クロロ－４－（（２－モルホリニルエチル）アミノ）フェニル）－２，６－
ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン

【化７９】

【０４０４】
　ステップ１）３－クロロ－Ｎ－（２－モルホリニルエチル）－４－ニトロベンゼン
　窒素ガスの保護下、、２－モルホリニルエチルアミン（５．３４ｇ，４１ｍｍｏｌ）、
１，４－ジクロロニトロベンゼン（７．８７ｇ，４１ｍｍｏｌ）及び炭酸セシウム（２６
．７３ｇ，８２ｍｍｏｌ）をアセトニトリル（１００ｍＬ）に溶解させ、還流まで６ｈ加
熱した。室温まで冷却し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー
（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝４／１）により精製し、黄色の固体（５．９０
ｇ，５０％）が得られた。
【０４０５】
　ステップ２）３－クロロ－Ｎ１－（２－モルホリニルエチル）－１，４－ベンゼンジア
ミン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに３－クロロ－Ｎ－（２－モルホリニルエチル）－４－ニトロ
ベンゼン（３．５０ｇ，１２．２５ｍｍｏｌ）及び酢酸エチル（６０ｍＬ）を加え、その
後、Ｐｄ／Ｃ（０．７３ｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室温下で一晩反応した。反応
完了後、濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をさらなる処理なしにそのまま次の反応
に用いた。
【０４０６】
　ステップ３）３－（２－クロロ－４－（（２－モルホリニルエチル）アミノ）フェニル
）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
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　１００ｍＬ三つ口フラスコに３－クロロ－Ｎ１－（２－モルホリニルエチル）－１，４
－ベンゼンジアミン（０．７０ｇ，１．９３ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（２０ｍＬ）
を加え、室温下で２Ｍトリメチルアルミニウムトルエン溶液（６．８ｍＬ，１３．６ｍｍ
ｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－
アセチルアミノ）クロトネート（０．４３ｇ，２．７４ｍｍｏｌ，５ｍＬ　ジクロロメタ
ン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で７２ｈ反応した。反応完了後、飽和の塩化ア
ンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（５０ｍＬ×３）し、無水硫
酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（
酢酸エチル／メタノール（Ｖ／Ｖ）＝３０／１）により精製し、淡黄色の固体（０．３３
ｇ，４７％）が得られた。
【０４０７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３６３．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．１７（ｓ，３Ｈ），２．３３（ｓ，
３Ｈ），２．４２－２．４３（ｍ，４Ｈ），２．５０－２．６４（ｍ，２Ｈ），３．０９
－３．１３（ｍ，２Ｈ），３．５９－３．６３（ｍ，４Ｈ），４．５５－４．５７（ｔ，
１Ｈ），６．３２（ｓ，１Ｈ），６．７６－６．８１（ｍ，１Ｈ），６．８０－６．８１
（ｍ，１Ｈ），６．８９－６．９１（ｍ，１Ｈ．）．
【０４０８】
　実施例３０
　３－（３－フルオロ－４－（（３－モルホリニルプロピル）アミノ）フェニル）－２，
６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン

【化８０】

【０４０９】
　ステップ１）４－（３－クロロプロピル）モルホリン
　窒素ガスの保護下、、１－ブロモ－３－クロロプロパン（０．７９ｇ，５．００ｍｍｏ
ｌ）及び炭酸カリウム（１．３８ｇ，１０．００ｍｍｏｌ）を酢酸エチル（２０ｍＬ）に
溶解させ、室温撹拌下で、モルホリン（０．４４ｇ，５．０５ｍｍｏｌ，２０ｍＬ酢酸エ
チル溶解）を１滴ずつ滴下し、滴下終了後、反応系が室温下で一晩反応した。反応終了後
、濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をさらなる処理なしにそのまま次の反応に用い
た。
【０４１０】
　ステップ２）２－フルオロ－Ｎ－（３－モルホリニルプロピル）－４－ニトロアニリン
　窒素ガスの保護下、、４－（３－クロロプロピル）モルホリン（１．６４ｇ，１０ｍｍ
ｏｌ）及び炭酸カリウム（４．１４ｇ，３０ｍｍｏｌ）をアセトニトリル（２０ｍＬ）に
溶解させ、室温撹拌下で、２－フルオロ－４－ニトロアニリン（１．５６ｇ，１０ｍｍｏ
ｌ）を１滴ずつ滴下し、滴下終了後、反応系が室温下で２４ｈ反応した。反応終了後、濾
過し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（酢酸エチル／石油
エーテル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、黄色の油状物（１．７８ｇ，６３％）が得
られた。
【０４１１】
　ステップ３）２－フルオロ－Ｎ１－（３－モルホリニルプロピル）フェニル－１，４－
ジアミン
　５０ｍＬ丸底フラスコに２－フルオロ－Ｎ－（３－モルホリニルプロピル）－４－ニト
ロアニリン（１．７８ｇ，６．２８ｍｍｏｌ）、酢酸エチル（１５ｍＬ）及びメタノール
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（１５ｍＬ）を加え、その後、Ｐｄ／Ｃ（０．３０ｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室
温下で２ｈ反応した。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をさらなる処
理なしにそのまま次の反応に用いた。
【０４１２】
　ステップ４）３－（３－フルオロ－４－（（３－モルホリニルプロピル）アミノ）フェ
ニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに２－フルオロ－Ｎ１－（３－モルホリニルプロピル）フェ
ニル－１，４－ベンゼンジアミン（１．６０ｇ，６．２３ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン
（３０ｍＬ）を加えて、室温下で２Ｍトリメチルアルミニウムトルエン溶液（２２ｍＬ，
４４ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３
－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネート（１．９８ｇ，１２．５９ｍｍｏｌ，１０ｍＬ　
ジクロロメタン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で一晩反応した。反応完了後、飽
和の塩化アンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（５０ｍＬ×３）
し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグ
ラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により精製し、淡黄色の固体
（０．６０ｇ，２７％）が得られた。
【０４１３】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３６１．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ１．８５－１．８８（ｍ，２Ｈ），２．
２１（ｓ，３Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ），２．４９（ｍ，４Ｈ），２．５３－２．５６
（ｔ，２Ｈ），３．２０－３．３１（ｍ，２Ｈ），３．７５－３．７７（ｔ，４Ｈ），６
．２８（ｓ，１Ｈ），６．７０－６．７４（ｔ，１Ｈ），６．８１－６．８４（ｍ，２Ｈ
）．
【０４１４】
　実施例３１
　３－（３－フルオロ－４－（（４－モルホリニルブチル）アミノ）フェニル）－２，６
－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化８１】

【０４１５】
　ステップ１）４－モルホリニルブチロニトリル
　窒素ガスの保護下、、炭酸カリウム（８．２８ｇ，６０ｍｍｏｌ）及びモルホリン（４
．３５ｇ，５０ｍｍｏｌ）をアセトニトリル（５０ｍＬ）に溶解させ、室温で撹拌し、４
－ブロモブチロニトリル（７．４０ｇ，５０ｍｍｏｌ）を該反応液に１滴ずつ滴下し、室
温で６ｈ反応させ、濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物（７．２６ｇ，９４％）が
得られた。
【０４１６】
　ステップ２）４－モルホリニルブチルアミン
　氷浴冷却下で、テトラヒドロアルミニウムリチウム（５．３７ｇ，１４２ｍｍｏｌ）を
一括して乾燥テトラヒドロフラン（７０ｍＬ）に加え、得られた反応液を０℃で２０分撹
拌した。４－モルホリンブチロニトリル（７．２６ｇ，４７ｍｍｏｌ，４０ｍＬ乾燥ＴＨ
Ｆ溶液）を１滴ずつ滴下した。滴下終了後、還流まで４ｈ加熱した。室温まで冷却した後
、氷浴で冷却し、反応系に水（２０ｍＬ）をゆっくり加え、反応液を濾過し、ろ液から減
圧下で溶媒を留去し、粗製品をさらなる処理なしにそのまま次の反応に用いた。
【０４１７】
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　ステップ３）２－フルオロ－Ｎ－（４－モルホリニルブチル）－４－ニトロアニリン
　窒素ガスの保護下、、４－モルホリニルブチルアミン（０．６３ｇ，４．００ｍｍｏｌ
）、３，４－ジフルオロニトロベンゼン（０．６４ｇ，４．００ｍｍｏｌ）及び炭酸カリ
ウム（１．１０ｇ，８．００ｍｍｏｌ）をアセトニトリル（２０ｍＬ）に溶解させ、室温
で１９ｈ反応させた。反応終了後、吸引濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をさらな
る処理なしにそのまま次の反応に用いた。
【０４１８】
　ステップ４）２－フルオロ－Ｎ１－（４－モルホリニルブチル）フェニル－１，４－ジ
アミン
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－フルオロ－Ｎ－（４－モルホリニルブチル）－４－ニト
ロアニリン（１．１９ｇ，４．００ｍｍｏｌ）、酢酸エチル（２０ｍＬ）及びメタノール
（２０ｍＬ）を加え、その後、Ｐｄ／Ｃ（０．３０ｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室
温下で２ｈ反応した。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムク
ロマトグラフィー（酢酸エチル／メタノール（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）により精製し、白色
の固体（１．０７ｇ，１００％）が得られた。
【０４１９】
　ステップ５）３－（３－フルオロ－４－（（４－モルホリニルブチル）アミノ）フェニ
ル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに２－フルオロ－Ｎ１－（４－モルホリニルブチル）フェニ
ル－１，４－ジアミン（１．０７ｇ，４．００ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（３０ｍＬ
）を加え、室温下で２Ｍトリメチルアルミニウムトルエン溶液（１４ｍＬ，２８ｍｍｏｌ
）をゆっくり加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－アセ
チルアミノ）クロトネート（１．３０ｇ，８．２７ｍｍｏｌ，５ｍＬ　ジクロロメタン溶
解）をゆっくり加え、反応系が室温下で一晩反応した。反応完了後、飽和の塩化アンモニ
ウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（５０ｍＬ×３）し、無水硫酸ナト
リウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エ
ーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により精製し、淡黄色の固体（０．２６ｇ，１
７％）が得られた。
【０４２０】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３７５．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ１．６３－１．７４（ｍ，４Ｈ），２．
２０（ｓ，３Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ），２．３９－２．４２６（ｔ，２Ｈ），２．４
７（ｔ，４Ｈ），３．１９－３．２２（ｍ，２Ｈ），３．７３－３．７５（ｔ，４Ｈ），
６．２８（ｓ，１Ｈ），６．７２－６．７６（ｔ，１Ｈ），６．８１－６．８３（ｄ，２
Ｈ）．
【０４２１】
　実施例３２
　３－（４－（ビス（２－プロポキシエチル）アミノ）－３－フルオロフェニル）－２，
６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化８２】

【０４２２】
　ステップ１）Ｎ－ｔ－ブトキシカルボニル－２，２’－ヒドロキシジエチルアミン
　窒素ガスの保護下、、２，２’－ヒドロキシジエチルアミン（４．２１ｇ，４０ｍｍｏ
ｌ）をアセトニトリル（５０ｍＬ）に溶解させ、室温撹拌下で、Ｂｏｃ酸無水物（９．６
０ｇ，４４ｍｍｏｌ，５０ｍＬ　アセトニトリル溶解）を１滴ずつ滴下し、滴下終了後、
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反応系が室温下で３．５ｈ反応した。反応終了後、減圧下で溶媒を留去し、無色の油状物
（８．２０ｇ，１００％）が得られた。
【０４２３】
　ステップ２）Ｎ－ｔ－ブトキシカルボニル－２，２’－プロポキシジエチルアミン
　窒素ガスの保護下、、Ｎ－ｔ－ブトキシカルボニル－２，２’－ヒドロキシジエチルア
ミン（８．２０ｇ，４０ｍｍｏｌ）をｎ－ヘキサン（３０ｍＬ）に溶解させ、室温撹拌下
で、水酸化ナトリウム（８．００ｇ，２００ｍｍｏｌ，水３０ｍＬに溶解）、１－ブロモ
プロパン（９．８４ｇ，８０ｍｍｏｌ）及びＴＢＡＢ（１．００ｇ）を順に加え、反応系
を還流まで加熱して一晩反応させた。反応終了後、室温まで冷却し、反応液をジクロロメ
タン（１００ｍＬ）に注ぎ、水で洗浄（１００ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥
し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸
エチル（Ｖ／Ｖ）＝４／１）により精製し、無色の油状物（１．７８ｇ，１５％）が得ら
れた。
【０４２４】
　ステップ３）２，２’－プロポキシジエチルアミン
　Ｎ－ｔ－ブトキシカルボニル－２，２’－プロポキシジエチルアミン（１．７８ｇ，６
．１５ｍｍｏｌ）を２Ｍ塩化水素酢酸エチル溶液（１５ｍＬ，３０ｍｍｏｌ）に溶解させ
、反応系が室温下で一晩反応した。反応終了後、減圧下で溶媒を留去し、無色の油状物（
１．１６ｇ，１００％）が得られた。
【０４２５】
　ステップ４）２－フルオロ－４－ニトロ－Ｎ，Ｎ－ジ（２－プロポキシエチル）アミン
　１００ｍＬ丸底フラスコに３，４－ジフルオロニトロベンゼン（２．９４ｇ，１８．４
５ｍｍｏｌ）を加えてＤＭＦ（３０ｍＬ）に溶解させ、撹拌下でトリエチルアミン（３．
１１ｇ，３０．７５ｍｍｏｌ）及び２，２’－プロポキシジエチルアミン（１．１６ｇ，
６．１５ｍｍｏｌ）を加え、反応系を９０℃まで加熱して一晩反応させた。反応完了後、
反応液を室温まで冷却してから、反応液をジクロロメタン（１００ｍＬ）に注ぎ、水で洗
浄（１００ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成
物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）によ
り精製し、黄色の油状物（１．４７ｇ，７３％）が得られた。
【０４２６】
　ステップ５）２－フルオロ－Ｎ１，Ｎ１－ジ（２－プロポキシエチル）ベンゼン－１，
４－ジアミン
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－フルオロ－４－ニトロ－Ｎ，Ｎ－ジ（２－プロポキシエ
チル）アミン（１．４７ｇ，４．４８ｍｍｏｌ）を加えてメタノール（５０ｍＬ）に溶解
させ、その後、Ｐｄ／Ｃ（０．１５ｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室温下で一晩反応
した。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィ
ー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝４／１）により精製し、微黒色の油状物（０
．５０ｇ，３４％）が得られた。
【０４２７】
　ステップ６）３－（４－（ビス（２－プロポキシエチル）アミノ）－３－フルオロフェ
ニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに２－フルオロ－Ｎ１，Ｎ１－ジ（２－プロポキシエチル）
ベンゼン－１，４－ジアミン（０．５０ｇ，１．６８ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（１
０ｍＬ）を加え、室温下で２Ｍトリメチルアルミニウムトルエン溶液（３．４ｍＬ，６．
８ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－
（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネート（０．３２ｇ，２．０２ｍｍｏｌ，２ｍＬ　ジクロ
ロメタン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で７２ｈ反応した。反応完了後、飽和の
塩化アンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（５０ｍＬ×３）し、
無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフ
ィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により精製し、淡黄色の油状物（
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０．５３ｇ，７８％）が得られた。
【０４２８】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４０６．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ０．８３（ｔ，６Ｈ，Ｊ＝７．４Ｈ
ｚ），１．４２－１．５１（ｍ，４Ｈ），２．３８（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝４．４Ｈｚ），２．
５０－２．５１（ｍ，３Ｈ），３．３２（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝６．５Ｈｚ），３．５０－３．
５４（ｍ，８Ｈ），６．５３（ｓ，１Ｈ），７．０７－７．０９（ｍ，１Ｈ），７．１５
（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝９．２Ｈｚ），７．２０－７．２４（ｍ，１Ｈ）．
【０４２９】
　実施例３３
　３－（３－フルオロ－４－（ｎ－ヘキシルアミノ）フェニル）－２，６－ジメチルピリ
ミジン－４（３Ｈ）－オン
【化８３】

【０４３０】
　ステップ１）２－フルオロ－Ｎ－ヘキシル－４－ニトロアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに３，４－ジフルオロニトロベンゼン（３．１８ｇ，２０ｍｍ
ｏｌ）を加えて酢酸エチル（５０ｍＬ）に溶解させ、撹拌下でトリエチルアミン（２．４
３ｇ，２４ｍｍｏｌ）及びｎ－ヘキシルアミン（２．０２ｇ，２０ｍｍｏｌ）を加え、反
応系を還流まで加熱して一晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し
、減圧下で溶媒を留去し、黄色の油状物（４．３７ｇ，９１％）が得られた。
【０４３１】
　ステップ２）２－フルオロ－Ｎ１－ヘキシルベンゼン－１，４－ジアミン
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－フルオロ－Ｎ－ヘキサン－４－ニトロアニリン（４．３
７ｇ，１８．２ｍｍｏｌ）を加えてメタノール（５０ｍＬ）に溶解させ、その後、Ｐｄ／
Ｃ（０．５０ｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室温下で一晩反応した。反応完了後、濾
過し、溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エ
チル（Ｖ／Ｖ）＝４／１）により精製し、微黒色の油状物（３．３６ｇ，８８％）が得ら
れた。
【０４３２】
　ステップ３）３－（３－フルオロ－４－（ｎ－ヘキシルアミノ）フェニル）－２，６－
ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ三つ口フラスコに２－フルオロ－Ｎ１－ヘキシルベンゼン－１，４－ジアミ
ン（３．３６ｇ，１６ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（２０ｍＬ）を加え、室温下で２Ｍ
トリメチルアルミニウムトルエン溶液（４０ｍＬ，８０ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応
系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネー
ト（３．０２ｇ，１９．２ｍｍｏｌ，５ｍＬ　ジクロロメタン溶解）をゆっくり加え、反
応系が室温下で７２ｈ反応した。反応完了後、飽和の塩化アンモニウム溶液を系にゆっく
り加え、ジクロロメタンで抽出（１５０ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減
圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル
（Ｖ／Ｖ）＝４／１）により精製し、淡黄色の油状物（１．５７ｇ，３１％）が得られた
。
【０４３３】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３１８．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ）：δ０．９２（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．０Ｈｚ），
１．１７（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．１Ｈｚ），１．３５－１．３７（ｍ，４Ｈ），１．６３－
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１．７０（ｍ，２Ｈ），２．４５（ｓ，３Ｈ），２．４９（ｓ，３Ｈ），３．２２（ｔ，
２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），３．３０－３．３１（ｍ，３Ｈ），３．５８－３．６３（ｍ，
１Ｈ），６．５４（ｓ，１Ｈ），６．８９（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝８．７Ｈｚ），７．００－７
．０７（ｍ，２Ｈ）．
【０４３４】
　実施例３４
　３－（４－（（３－エトキシプロピル）アミノ）－３－フルオロフェニル）－２，６－
ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化８４】

【０４３５】
　ステップ１）Ｎ－（３－エトキシプロピル）－２－フルオロ－４－ニトロアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに３，４－ジフルオロニトロベンゼン（６．３６ｇ，４０ｍｍ
ｏｌ）を加えて酢酸エチル（６０ｍＬ）に溶解させ、撹拌下でトリエチルアミン（１２．
１４ｇ，１２０ｍｍｏｌ）及び３－エトキシプロピル－１－アミン（４．５４ｇ，４４ｍ
ｏｌ）を加え、反応系を還流まで加熱して一晩反応させた。反応完了後、混合物を室温ま
で冷却し、減圧下で溶媒を留去し、黄色の油状物（８．６８ｇ，９０％）が得られた。
【０４３６】
　ステップ２）Ｎ１－（３－エトキシプロピル）－２－フルオロベンゼン－１，４－ジア
ミン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－エトキシプロピル）－２－フルオロ－４－ニトロ
アニリン（８．６８ｇ，３６ｍｍｏｌ）を加えてメタノール（５０ｍＬ）に溶解させ、そ
の後、Ｐｄ／Ｃ（０．８７ｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室温下で一晩反応した。反
応完了後、濾過し、溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エー
テル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、微黒色の油状物（５．５２ｇ，７
２％）が得られた。
【０４３７】
　ステップ３）３－（４－（（３－エトキシプロピル）アミノ）－３－フルオロフェニル
）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ三つ口フラスコにＮ１－（３－エトキシプロピル）－２－フルオロベンゼン
－１，４－ジアミン（５．５２ｇ，２６ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（４０ｍＬ）を加
え、室温下で２Ｍトリメチルアルミニウムトルエン溶液（５２ｍＬ，１０４ｍｍｏｌ）を
ゆっくり加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－アセチル
アミノ）クロトネート（４．８７ｇ，３１ｍｍｏｌ，１０ｍＬ　ジクロロメタン溶解）を
ゆっくり加え、反応系が室温下で７２ｈ反応した。反応完了後、飽和の塩化アンモニウム
溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（１５０ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリ
ウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エー
テル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、淡黄色の油状物（２．２２ｇ，２
７％）が得られた。
【０４３８】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３２０．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ１．２３（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．０Ｈｚ）
，１．９１－１．９７（ｍ，２Ｈ），２．２０（ｓ，３Ｈ），２．２８（ｓ，３Ｈ），３
．２６－３．３３（ｍ，２Ｈ），３．４７－３．５２（ｍ，２Ｈ），３．５５－３．６１
（ｍ，２Ｈ），４．７４（ｂｒｓ，１Ｈ），６．２７（ｓ，１Ｈ），６．７５（ｔ，１Ｈ
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，Ｊ＝８．５Ｈｚ），６．８２（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝９．３Ｈｚ）．
【０４３９】
　実施例３５
　３－（４－（（３－（１－１Ｈ－イミダゾリル）プロピル）アミノ）－３－フルオロフ
ェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化８５】

【０４４０】
　ステップ１）１－（３－クロロプロピル）－１Ｈ－イミダソール
　氷浴冷却下で、水素化ナトリウム（６０％、１．４０ｇ，３５ｍｍｏｌ）を一括して乾
燥テトラヒドロフラン（２５ｍＬ）に加え、得られた反応液を室温まで昇温して３０分撹
拌した。氷浴冷却下で、１Ｈ－イミダソール（２．００ｇ，３０ｍｍｏｌ，６ｍＬ乾燥Ｔ
ＨＦ溶液）を１滴ずつ滴下し、得られた反応液を室温まで昇温して１．５ｈ攪拌し、１－
ブロモ－３－クロロプロパン（４．６０ｇ，３０ｍｍｏｌ）を１滴ずつ滴下し、反応系が
室温下で一晩反応した。メタノール（５ｍＬ）を一括して反応系に加え、濾過し、減圧下
で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（ジクロロメタン／メタノール（
Ｖ／Ｖ）＝３０／１）により精製し、淡黄色の油状物（３．１０ｇ，７３％）が得られた
。
【０４４１】
　ステップ２）Ｎ－（３－（１－１Ｈ－イミダゾリル）プロピル）－２－フルオロ－４－
ニトロアニリン
　氷浴冷却下で、１－（３－クロロプロピル）－１Ｈ－イミダソール（１．９０ｇ，１３
．１４ｍｍｏｌ）、炭酸セシウム（４．２８ｇ，１３．１４ｍｍｏｌ）及び触媒量のヨウ
化カリウムをＤＭＦ（３０ｍＬ）に溶解させ、２－フルオロ－４－ニトロアニリン（１．
３８ｇ，８．８４ｍｍｏｌ）を一括して加え、滴下終了後、反応系を還流まで加熱して３
６ｈ反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し、減圧下で溶媒を留去し
、残留物を水（５０ｍＬ）に加え、ジクロロメタン（２０ｍＬ×２）で抽出し、有機相を
飽和食塩水（２０ｍＬ×２）で洗浄し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマ
トグラフィー（ジクロロメタン／メタノール（Ｖ／Ｖ）＝１５／１）により精製し、黄色
の油状物（２．８５ｇ，８２％）が得られた。
【０４４２】
　ステップ３）Ｎ１－（３－（１－１Ｈ－イミダゾリル）プロピル）－２－フルオロベン
ゼン－１，４－ジアミン
　５０ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－（１－１Ｈ－イミダゾリル）プロピル）－２－フル
オロ－４－ニトロアニリン（１．２０ｇ，４．５４ｍｍｏｌ）及びテトラヒドロフラン（
２０ｍＬ）を加え、その後、Ｐｄ／Ｃ（０．３０ｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室温
下で一晩反応した。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を留去し、黄色の油状物（１．０
０ｇ，９４％）が得られた。
【０４４３】
　ステップ４）３－（４－（（３－（１－１Ｈ－イミダゾリル）プロピル）アミノ）－３
－フルオロフェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ三つ口フラスコにＮ１－（３－（１－１Ｈ－イミダゾリル）プロピル）－２
－フルオロベンゼン－１，４－ジアミン（１．００ｇ，４．２７ｍｍｏｌ）及びジクロロ
メタン（３０ｍＬ）を加え、室温下で２Ｍトリメチルアルミニウムトルエン溶液（１６．
４ｍＬ，３２．８ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その
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後、メチル３－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネート（１．００ｇ，６．３６ｍｍｏｌ，
８ｍＬ　ジクロロメタン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で２４ｈ反応した。反応
完了後、飽和の塩化アンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（５０
ｍＬ×２）し、有機層を飽和食塩水（５０ｍＬ×３）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾
燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（ジクロロメタン／
メタノール（Ｖ／Ｖ）＝２０／１）により精製し、淡黄色の油状物（０．２２ｇ，１５％
）が得られた。
【０４４４】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３４２．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ２．０１（ｍ，２Ｈ），２．０７（
ｓ，３Ｈ），２．１８（ｓ，３Ｈ），３．０７（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６．６Ｈｚ），４．０７
（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝７．０Ｈｚ），６．１９（ｓ，１Ｈ），６．６９－６．７４（ｍ，１Ｈ
），６．８９－６．９１（ｍ，２Ｈ），７．０７－７．１１（ｍ，１Ｈ），７．２０－７
．２１（ｍ，１Ｈ），７．６５（ｓ，１Ｈ）．
【０４４５】
　実施例３６
　３－（３－フルオロ－４－（（２－（１－ピペリジノ）エチル）アミノ）フェニル）－
２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化８６】

【０４４６】
　ステップ１）２－フルオロ－４－ニトロ－Ｎ－（２－（１－ピペリジニル）エチル）ア
ニリン
　氷浴冷却下で、２－（１－ピペリジニル）エチルアミン（０．９０ｇ，７．０２ｍｍｏ
ｌ）及び炭酸カリウム（０．９７ｇ，７．０２ｍｍｏｌ）をアセトン（３０ｍＬ）に懸濁
させ、３，４－ジフルオロニトロベンゼン（１．１１ｇ，６．９８ｍｍｏｌ）を一括して
加え、滴下終了後、反応系を還流まで加熱して一晩反応させた。反応完了後、混合物を室
温まで冷却し、濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をさらなる処理なしにそのまま次
の反応に用いた。
【０４４７】
　ステップ２）２－フルオロ－Ｎ１－（２－（１－ピペリジニル）エチル）ベンゼン－１
，４－ジアミン
　５０ｍＬ丸底フラスコに２－フルオロ－４－ニトロ－Ｎ－（２－（１－ピペリジニル）
エチル）アニリン（１．８７ｇ，７．００ｍｍｏｌ）及びテトラヒドロフラン（２０ｍＬ
）を加え、その後、Ｐｄ／Ｃ（０．５０ｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室温下で一晩
反応した。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラ
フィー（ジクロロメタン／メタノール（Ｖ／Ｖ）＝１５／１）により精製し、黄色の油状
物（１．５０ｇ，９０％）が得られた。
【０４４８】
　ステップ３）３－（３－フルオロ－４－（（２－（１－ピペリジニル）エチル）アミノ
）フェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ三つ口フラスコに２－フルオロ－Ｎ１－（２－（１－ピペリジニル）エチル
）ベンゼン－１，４－ジアミン（１．００ｇ，４．２１ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（
３０ｍＬ）を加え、室温下で２Ｍトリメチルアルミニウムトルエン溶液（６．３ｍＬ，１
２．６ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル
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３－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネート（１．６０ｇ，１０．１８ｍｍｏｌ，８ｍＬ　
ジクロロメタン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で２４ｈ反応した。反応完了後、
飽和の塩化アンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（５０ｍＬ×２
）し、有機層を飽和食塩水（５０ｍＬ×３）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減
圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（ジクロロメタン／メタノー
ル（Ｖ／Ｖ）＝２０／１）により精製し、淡黄色の固体（７０ｍｇ，５％）が得られた。
【０４４９】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３４５．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ１．４３（ｓ，２Ｈ），１．５７（
ｓ，４Ｈ），２．０８（ｓ，３Ｈ），２．１９（ｓ，３Ｈ），２．４５（ｍ，４Ｈ），２
．６０（ｍ，２Ｈ），３．３５（ｍ，２Ｈ），６．２０（ｓ，１Ｈ），６．８１－６．８
６（ｍ，１Ｈ），６．９２－６．９５（ｍ，１Ｈ），７．１０－７．１３（ｍ，１Ｈ）．
【０４５０】
　実施例３７
　３－（４－（（３－（１－１Ｈ－テトラゾリル）プロピル）アミノ）－３－フルオロフ
ェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化８７】

【０４５１】
　ステップ１）１－（３－クロロプロピル）－１Ｈ－テトラゾール
　氷浴冷却下で、水素化ナトリウム（０．７０ｇ，１７．５０ｍｍｏｌ，６０％）を一括
して乾燥ＤＭＦ（２５ｍＬ）に加え、得られた反応液を室温まで昇温して３０分撹拌した
。氷浴冷却下で、１Ｈ－テトラゾール（１．００ｇ，１４．２８ｍｍｏｌ，６ｍＬ乾燥Ｄ
ＭＦ溶液）を１滴ずつ滴下し、得られた反応液を室温まで昇温して１．５ｈ撹拌し、１－
ブロモ－３－クロロプロパン（２．３５ｇ，１４．９３ｍｍｏｌ）を１滴ずつ滴下し、反
応系が室温下で一晩反応した。メタノール（１ｍＬ）を一括して反応系に加え、濾過し、
減圧下で溶媒を留去し、粗製品をさらなる処理なしにそのまま次の反応に用いた。
【０４５２】
　ステップ２）Ｎ－（３－（１－１Ｈ－テトラゾール）プロピル）－２－フルオロ－４－
ニトロアニリン
　氷浴冷却下で、１－（３－クロロプロピル）－１Ｈ－テトラゾール（２．１０ｇ，１４
．３３ｍｍｏｌ）、炭酸セシウム（４．６６ｇ，１４．３３ｍｍｏｌ）及び触媒量のヨウ
化カリウムをＤＭＦ（３０ｍＬ）に溶解させ、２－フルオロ－４－ニトロアニリン（１．
５０ｇ，９．６１ｍｍｏｌ）を一括して加え、滴下終了後、反応系を還流まで加熱して３
５ｈ反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し、減圧下で溶媒を留去し
、残留物を水（５０ｍＬ）に加え、ジクロロメタン（２０ｍＬ×２）で抽出し、有機相を
飽和食塩水（２０ｍＬ×２）で洗浄し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマ
トグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により精製し、油状物（
３６０ｍｇ，１０％）が得られた。
【０４５３】
　ステップ３）Ｎ１－（３－（１－１Ｈ－テトラゾール）プロピル）－２－フルオロベン
ゼン－１，４－ジアミン
　５０ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－（１－１Ｈ－テトラゾール）プロピル）－２－フル
オロ－４－ニトロアニリン（０．３６ｇ，１．３５ｍｍｏｌ）及びテトラヒドロフラン（
１０ｍＬ）を加え、その後、Ｐｄ／Ｃ（０．１２ｇ）を加えてＨ２を通す。反応系が室温
下で一晩反応した。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロ
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マトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により精製し、赤色の
油状物（０．２０ｇ，６３％）が得られた。
【０４５４】
　ステップ４）３－（４－（（３－（１－１Ｈ－テトラゾリル）プロピル）アミノ）－３
－フルオロフェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコにＮ１－（３－（１－１Ｈ－テトラゾール）プロピル）－２
－フルオロベンゼン－１，４－ジアミン（０．２０ｇ，０．８５ｍｍｏｌ）及びジクロロ
メタン（２０ｍＬ）を加え、室温下で２Ｍトリメチルアルミニウムトルエン溶液（１．３
ｍＬ，２．６ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、
メチル３－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネート（０．２０ｇ，１．２７ｍｍｏｌ，５ｍ
Ｌ　ジクロロメタン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で２４ｈ反応した。反応完了
後、飽和の塩化アンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（２０ｍＬ
×２）し、有機層を飽和食塩水（２０ｍＬ×３）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し
、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エ
チル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、淡黄色の固体（０．１６ｇ，５５％）が得られ
た。
【０４５５】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３４４．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ２．０８（ｓ，３Ｈ），２．１８（
ｓ，３Ｈ），２．２４（ｍ，２Ｈ），３．１８（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６．６０Ｈｚ），４．８
３（ｔ，２ＨＪ＝６．９６Ｈｚ），６．２０（ｓ，１Ｈ），６．７４－６．７８（ｍ，１
Ｈ），６．８９－６．９１（ｍ，１Ｈ），７．０８－７．１２（ｍ，１Ｈ），８．９７（
ｓ，１Ｈ）．
【０４５６】
　実施例３８
　３－（４－（（２－（２－１Ｈ－インドリル）エチル）アミノ）－３－フルオロ）－２
，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化８８】

【０４５７】
　ステップ１）Ｎ－（２－（３－１Ｈ－インドール）エチル）－２－フルオロ－４－ニト
ロアニリン
　窒素ガスの保護下、、３，４－ジフルオロニトロベンゼン（１．５９ｇ，１０ｍｍｏｌ
）及び炭酸カリウム（６．９０ｇ，５０ｍｍｏｌ）をジクロロメタン（４０ｍＬ）に溶解
させ、２－（３－１Ｈ－インドール）エチルアミン（１．９６ｇ，１０ｍｍｏｌ）を一括
して加え、反応系が室温下で２４ｈ反応した。反応終了後、濾過し、減圧下で溶媒を留去
し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１０
／１）により精製し、黄色の固体（２．３２ｇ，７８％）が得られた。
【０４５８】
　ステップ２）Ｎ１－（２－（３－１Ｈ－インドール）エチル）－２－フルオロベン　ゼ
ン－１，４－ジアミン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ－（２－（３－１Ｈ－インドール）エチル）－２－フルオ
ロ－４－ニトロアニリン（２．３２ｇ，７．７５ｍｍｏｌ）、酢酸エチル（２５ｍＬ）及
びメタノール（２５ｍＬ）を加え、その後、Ｐｄ／Ｃ（０．６０ｇ）を加えてＨ２を通す
。反応系が室温下で一晩反応した。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品
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をさらなる処理なしにそのまま次の反応に用いた。
【０４５９】
　ステップ３）３－（４－（（２－（２－１Ｈ－インドリル）エチル）アミノ）－３－フ
ルオロ）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ三つ口フラスコにＮ１－（２－（３－１Ｈ－インドール）エチル）－２－フ
ルオロベンゼン－１，４－ジアミン（２．０９ｇ，７．７６ｍｍｏｌ）及びジクロロメタ
ン（３０ｍＬ）を加え、室温下で２ｍｏｌ／Ｌトリメチルアルミニウムトルエン溶液（１
９．４ｍＬ，３８．８ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室温下で１ｈ反応した。その
後、メチル３－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネート（２．４４ｇ，１５．５２ｍｍｏｌ
，１０ｍＬ　ジクロロメタン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で７２ｈ反応した。
反応完了後、飽和の塩化アンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（
５０ｍＬ×２）し、有機層を飽和食塩水（５０ｍＬ×３）で洗浄し、無水硫酸ナトリウム
で乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル
／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、淡黄色の固体（０．９５ｇ，３３％）
が得られた。
【０４６０】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３７７．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚＣＤＣｌ３）：δ２．１８（ｓ，３Ｈ），２．２８（ｓ，３
Ｈ），３．１０－３．１４（ｍ，２Ｈ），３．４８－３．５３（ｍ，２Ｈ），４．２１－
４．２２（ｍ，１Ｈ），６．２８（ｓ，１Ｈ），６．７４－６．８１（ｍ，３Ｈ），７．
０３－７．０４（ｄ，１Ｈ），７．１１－７．１５（ｍ，１Ｈ），７．１８－７．２３（
ｍ，１Ｈ），７．３５－７．３７（ｍ，１Ｈ），７．６０－７．６２（ｄ，１Ｈ）．
【０４６１】
　実施例３９
　３－（３－フルオロ－４－（４－（２－プロパルギル）ピペラジニル）フェニル）－２
，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化８９】

【０４６２】
　５０ｍＬ丸底フラスコに３－（３－フルオロ－４－（ピペラジニル）フェニル）－２，
６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン（０．３０ｇ，１．００ｍｍｏｌ）及び炭酸
カリウム（０．６９ｇ，５．００ｍｍｏｌ）を加えてアセトニトリル（１５ｍＬ）に溶解
させ、撹拌下で３－ブロモプロピン（０．１２ｇ，１．０１ｍｍｏｌ）を加え、反応系が
室温下で３６ｈ反応した。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラ
ムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、
白色の固体（１５０ｍｇ，４４％）が得られた。
【０４６３】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３４１．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．１８（ｓ，３Ｈ），２．２９（ｓ，
３Ｈ），２．２９（ｓ，１Ｈ），２．７６－２．７８（ｔ，４Ｈ），３．１７－３．３８
（ｍ，４Ｈ），３．３８（ｓ，２Ｈ），６．２８（ｓ，１Ｈ），６．８９－６．９２（ｍ
，２Ｈ），７．０３－７．０５（ｍ，１Ｈ）．
【０４６４】
　実施例４０
　３－（４－（ジヘキシルアミノ）－３－クロロフェニル）－２，６－ジメチルピリミジ
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ン－４（３Ｈ）－オン
【化９０】

【０４６５】
　ステップ１）Ｎ，Ｎ－ジヘキシル－２－クロロ－４－ニトロアニリン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに２－クロロ－１－フルオロ－４－ニトロベンゼン（１７．５
５ｇ，０．１０ｍｏｌ）を加えてＤＭＦ（１００ｍＬ）に溶解させ、撹拌下でＫ２ＣＯ３

（２７．６４ｇ，０．２０ｍｏｌ）及びジ－ｎ－ヘキシルアミン（１８．５４ｇ，０．１
０ｍｏｌ）を加え、反応系を９０℃まで加熱して７２時間反応させた。反応完了後、混合
物を室温まで冷却し、濾過し、有機相を５０ｍＬまで濃縮し、ジクロロメタン（１５０ｍ
Ｌ）に注ぎ、水（１５０ｍＬ×３）及び飽和食塩水（１５０ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸ナ
トリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エ
ーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）により精製し、黄色の油状物（２３．６４ｇ
，６９％）が得られた。
【０４６６】
　ステップ２）Ｎ１，Ｎ１－ジヘキシル－２－クロロベンゼン－１，４－ジアミン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに濃塩酸（１．０ｍＬ）、水（５０ｍＬ）を加え、鉄粉（５．
５８ｇ，１００ｍｍｏｌ）を一括して加え、撹拌下で６５℃まで加熱して鉄粉を１５分活
性化し、その後、水層をデカントし、Ｎ，Ｎ－ジヘキシル－２－クロロ－４－ニトロアニ
リン（３．４１ｇ，１０ｍｍｏｌ，１００ｍＬメタノール溶解）を上記の鉄粉に加え、塩
酸でｐＨ＝３まで調整し、６５℃まで加熱して４５分反応させ、反応終了後、混合物を室
温まで冷却してトリエチルアミンでｐＨ＝１０まで調整し、濾過し、減圧下でメタノール
を留去し、残留物をジクロロメタン（１５０ｍＬ）に溶解し、水（１００ｍＬ×３）及び
飽和食塩水（１００ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去
し、無色の油状物（３．００ｇ，９７％）が得られた。
【０４６７】
　ステップ３）Ｎ－（３－クロロ－４－（ジ－ｎ－ヘキシルアミノ）フェニル）－３－ア
セチルアセトアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ１，Ｎ１－ジヘキシル－２－クロロベンゼン－１，４－ジ
アミン（３．１１ｇ，１０ｍｍｏｌ）を加えてトルエン（５０ｍＬ）に溶解させ、撹拌下
でジケテン（１．６８ｇ，２０ｍｍｏｌ）を加え、反応系を８０℃まで加熱して一晩反応
させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、減圧下で溶媒を留去し、微黒色の油状物
（３．９４ｇ，１００％）が得られた。
【０４６８】
　ステップ４）（Ｚ）－３－アミノ－Ｎ－（３－クロロ－４－（ジ－ｎ－ヘキシルアミノ
）フェニル）ブチルアミド－２－エン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－クロロ－４－（ジ－ｎ－ヘキシルアミノ）フェニ
ル）－３－アセチルアセトアミド（３．９４ｇ，１０ｍｍｏｌ）、メタノール（５０ｍＬ
）及びアンモニア水（５０ｍＬ）を加え、反応系が室温下で一晩反応した。反応完了後、
減圧下で溶媒を留去し、黒色の油状物（３．９４ｇ，１００％）が得られた。
【０４６９】
　ステップ５）３－（４－（ジヘキシルアミノ）－３－クロロフェニル）－２，６－ジメ
チルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに（Ｚ）－３－アミノ－Ｎ－（３－クロロ－４－（ジ－ｎ－ヘ
キシルアミノ）フェニル）ブチルアミド－２－エン（３．９４ｇ，１０ｍｍｏｌ）、オル
ト酢酸トリエチル（８０ｍＬ）を加え、反応系を１５０℃まで加熱して一晩反応させた。
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反応完了後、混合物を室温まで冷却し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマ
トグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により精製し、淡黄色の
油状物（１．３６ｇ，３３％）が得られた。
【０４７０】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４１８．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚＤＭＳＯ－ｄ６）：δ０．８３－０．８９（ｍ，６Ｈ），１
．２４－１．３１（ｍ，１２Ｈ），１．４６－１．５１（ｍ，４Ｈ），２．１９（ｓ，３
Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ），３．０８－３．１２（ｍ，４Ｈ），６．２８（ｓ，１Ｈ）
，６．９８－７．０１（ｍ，１Ｈ），７．１４－７．１９（ｍ，１Ｈ），７．１９（ｄ，
１Ｈ，Ｊ＝２．５Ｈｚ）．
【０４７１】
　実施例４１
　３－（４－（ジヘキシルアミノ）－３－ブロモフェニル）－２，６－ジメチルピリミジ
ン－４（３Ｈ）－オン

【化９１】

【０４７２】
　ステップ１）２－ブロモ－１－フルオロ－４－ニトロベンゼン
　５００ｍＬ三つ口フラスコにおいて、２－フルオロ－５－ニトロアニリン（９．４５ｇ
，６０．５ｍｍｏｌ）及び臭素化銅（１６．２２ｇ，７２．６ｍｍｏｌ）を一括してアセ
トニトリル（２００ｍＬ）に加え、室温撹拌下で、亜硝酸ｔ－ブチル（１０．８ｍＬ，９
０．１ｍｍｏｌ）を１滴ずつ滴下し、反応系を還流まで加熱して３．５ｈ反応させた。反
応完了後、混合物を室温まで冷却し、反応液を酢酸エチル（２００ｍＬ）に注ぎ、有機相
を２ｍｏｌ／Ｌ希塩酸（１５０ｍＬ×２）、水（１５０ｍＬ）及び飽和食塩水（１５０ｍ
Ｌ×２）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をさら
なる処理なしにそのまま次の反応に用いた。
【０４７３】
　ステップ２）Ｎ，Ｎ－ジヘキシル－２－ブロモ－４－ニトロアニリン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに２－ブロモ－１－フルオロ－４－ニトロベンゼン（１３．３
０ｇ，６０．５ｍｍｏｌ）を加えてＤＭＦ（１００ｍＬ）に溶解させ、撹拌下でＫ２ＣＯ

３（１６．７８ｇ，１２１ｍｍｏｌ）及びジ－ｎ－ヘキシルアミン（１１．２２ｇ，６０
．５ｍｍｏｌ）を加え、反応系を９０℃まで加熱して４８ｈ反応させた。反応完了後、混
合物を室温まで冷却し、濾過し、有機相を３０ｍＬまで濃縮し、ジクロロメタン（１５０
ｍＬ）に注ぎ、水（１５０ｍＬ×３）及び飽和食塩水（１５０ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸
ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油
エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）により精製し、黄色の油状物（９．２８ｇ
，４０％）が得られた。
【０４７４】
　ステップ３）Ｎ１，Ｎ１－ジヘキシル－２－ブロモベンゼン－１，４－ジアミン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに濃塩酸（４．０ｍＬ）、水（１００ｍＬ）を加え、鉄粉（１
３．４４ｇ，２４１ｍｍｏｌ）を一括して加え、撹拌下で６５℃まで加熱して鉄粉を１５
ｍｉｎ活性化し、その後、水層をデカントし、Ｎ，Ｎ－ジヘキシル－２－ブロモ－４－ニ
トロアニリン（９．２８ｇ，２４．１ｍｍｏｌ，１５０ｍＬメタノール溶解）を上記の鉄
粉に加え、塩酸でｐＨを３まで調整し、６５℃まで加熱して３０ｍｉｎ反応させ、反応終
了後、混合物を室温まで冷却してトリエチルアミンでｐＨ＝１０まで調整し、濾過し、減
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圧下でメタノールを留去し、残留物をジクロロメタン（１５０ｍＬ）に溶解し、水（１０
０ｍＬ×３）及び飽和食塩水（１００ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減
圧下で溶媒を留去し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（
Ｖ／Ｖ）＝２０／１）により精製し、無色の油状物（４．４０ｇ，５１％）が得られた。
【０４７５】
　ステップ４）Ｎ－（３－ブロモ－４－（ジ－ｎ－ヘキシルアミノ）フェニル）－３－ア
セチルアセトアミド
　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ１，Ｎ１－ジヘキシル－２－ブロモベンゼン－１，４－ジ
アミン（４．４０ｇ，１２．４ｍｍｏｌ）を加えて酢酸エチル（１２０ｍＬ）に溶解させ
、撹拌下でジケテン（１．５７ｇ，１８．７ｍｍｏｌ）を加え、反応系を８０℃まで加熱
して一晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、減圧下で溶媒を留去し、粗
製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）に
より精製し、無色の油状物（５．１０ｇ，９４％）が得られた。
【０４７６】
　ステップ５）（Ｚ）－３－アミノ－Ｎ－（３－ブロモ－４－（ジ－ｎ－ヘキシルアミノ
）フェニル）ブチルアミド－２－エン
　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－ブロモ－４－（ジ－ｎ－ヘキシルアミノ）フェニ
ル）－３－アセチルアセトアミド（５．１０ｇ，１１．６ｍｍｏｌ）、メタノール（６０
ｍＬ）及びアンモニア水（６０ｍＬ）を加え、反応系が室温下で一晩反応した。反応完了
後、減圧下で溶媒を留去し、黒色の油状物（５．１０ｇ，１００％）が得られた。
【０４７７】
　ステップ６）３－（４－（ジヘキシルアミノ）－３－ブロモフェニル）－２，６－ジメ
チルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに（Ｚ）－３－アミノ－Ｎ－（３－ブロモ－４－（ジ－ｎ－ヘ
キシルアミノ）フェニル）ブチルアミド－２－エン（５．１０ｇ，１１．６ｍｍｏｌ）、
オルト酢酸トリエチル（１００ｍＬ）を加え、反応系を１５０℃まで加熱して一晩反応さ
せた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラム
クロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により精製し、淡
黄色の油状物（１．７４ｇ，３３％）が得られた。
【０４７８】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４６４．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚＤＭＳＯ－ｄ６）：δ０．８１－０．８４（ｍ，６Ｈ），１
．２２－１．２５（ｍ，１２Ｈ），１．４０－１．４２（ｍ，４Ｈ），２．０１（ｓ，３
Ｈ），２．１９（ｓ，３Ｈ），３．０２－３．０７（ｍ，４Ｈ），６．２３（ｓ，１Ｈ）
，７．２６－７．３３（ｍ，２Ｈ），７．６１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．３２Ｈｚ）．
【０４７９】
　実施例４２
　３－（４－（ジヘキシルアミノ）－３－シアノフェニル）－２，６－ジメチルピリミジ
ン－４（３Ｈ）－オン
【化９２】

【０４８０】
　ステップ１）Ｎ，Ｎ－ジヘキシル－２－シアノ－４－ニトロアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－クロロ－５－ニトロ－ベンゾニトリル（１．８３ｇ，１
０．０ｍｍｏｌ）を加えてアセトニトリル（２０ｍＬ）に溶解させ、撹拌下でＫ２ＣＯ３
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（２．７６ｇ，２０．０ｍｍｏｌ）及びジ－ｎ－ヘキシルアミン（１．８５ｇ，９．９８
ｍｍｏｌ）を加え、反応系を８０℃まで加熱して４０ｈ反応させた。反応完了後、混合物
を室温まで冷却し、ジクロロメタン（１００ｍＬ）に注ぎ、水（１００ｍＬ×３）及び飽
和食塩水（１００ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し
、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１２５／
２）により精製し、黄色の油状物（２．８９ｇ，８７％）が得られた。
【０４８１】
　ステップ２）Ｎ１，Ｎ１－ジヘキシル－２－シアノベンゼン－１，４－ジアミン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ，Ｎ－ジヘキシル－２－シアノ－４－ニトロアニリン（２
．８９ｇ，８．７２ｍｍｏｌ）及びメタノール（３０ｍＬ）を加え、その後、１０％Ｐｄ
／Ｃ（０．３０ｇ）を加えてＨ２を通し、反応系が室温下で一晩反応した。反応完了後、
濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢
酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝５／１）により精製し、無色の油状物（１．５５ｇ，５９％）が得
られた。
【０４８２】
　ステップ３）Ｎ－（３－シアノ－４－（ジ－ｎ－ヘキシルアミノ）フェニル）－３－ア
セチルアセトアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ１，Ｎ１－ジヘキシル－２－シアノベンゼン－１，４－ジ
アミン（１．５５ｇ，５．１４ｍｍｏｌ）を加えて酢酸エチル（３０ｍＬ）に溶解させ、
撹拌下でジケテン（０．５２ｇ，６．１９ｍｍｏｌ）を加え、反応系を８０℃まで加熱し
て一晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、減圧下で溶媒を留去し、粗製
品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により
精製し、黄色の油状物（１．４７ｇ，７４％）が得られた。
【０４８３】
　ステップ４）（Ｚ）３－アミノ－Ｎ－（３－シアノ－４－（ジ－ｎ－ヘキシルアミノ）
フェニル）ブチルアミド－２－エン
　５０ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－シアノ－４－（ジ－ｎ－ヘキシルアミノ）フェニル
）－３－アセチルアセトアミド（１．４７ｇ，３．８１ｍｍｏｌ）、メタノール（１５ｍ
Ｌ）及びアンモニア水（１５ｍＬ）を加え、反応系が室温下で一晩反応した。反応完了後
、減圧下で溶媒を留去し、黒色の油状物（１．３０ｇ，８８％）が得られた。
【０４８４】
　ステップ５）３－（４－（ジヘキシルアミノ）－３－シアノフェニル）－２，６－ジメ
チルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ丸底フラスコに（Ｚ）－３－アミノ－Ｎ－（３－クロロ－４－（ジ－ｎ－ヘ
キシルアミノ）フェニル）ブチルアミド－２－エン（１．３０ｇ，３．３８ｍｍｏｌ）、
オルト酢酸トリエチル（３０ｍＬ）を加え、反応系を１５０℃まで加熱して一晩反応させ
た。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムク
ロマトグラフィー（ジクロロメタン／メタノール（Ｖ／Ｖ）＝５０／１）により精製し、
淡黄色の油状物（６０ｍｇ，４％）が得られた。
【０４８５】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４０９．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ０．８８－０．９１（ｍ，６Ｈ），
１．２６－１．３６（ｍ，１２Ｈ），１．６３－１．６７（ｍ，４Ｈ），２．２０（ｓ，
３Ｈ），２．２９（ｓ，３Ｈ），３．４３（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝７．８Ｈｚ），６．２８（ｓ
，１Ｈ），６．９０（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝９．１６Ｈｚ），７．１４（ｄｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．
６８Ｈｚ，９．１２Ｈｚ），７．２９（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．６４Ｈｚ）．
【０４８６】
　実施例４３
　３－（４－（（２－（アダマンタン－１－イル）エチル）アミノ）－３－フルオロフェ
ニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
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【化９３】

【０４８７】
　ステップ１）Ｎ－（２－（アダマンタン－１－イル）エチル）－２－フルオロ－４－ニ
トロアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－フルオロ－４－ニトロアニリン（２．３４ｇ，１５．０
ｍｍｏｌ）、ＤＭＦ（３０ｍＬ）、Ｋ２ＣＯ３（４．２ｇ，３０．４ｍｍｏｌ）、ＫＩ（
０．５ｇ，３．０１ｍｍｏｌ）及びブロモエチルアダマンタン（３．６５ｇ，１５．０ｍ
ｍｏｌ）を加え、反応系を１４０℃まで加熱して１２ｈ反応させた。反応完了後、混合物
を室温まで冷却し、濾過し、ジクロロメタン（１５０ｍＬ）を加え、水（５０ｍＬ×３）
及び飽和塩化ナトリウム溶液（１５０ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、溶
媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／
Ｖ）＝８／１）により精製し、黄色の固体（４７７ｍｇ，１０％）が得られた。
【０４８８】
　ステップ２）Ｎ－（２－（アダマンタン－１－イル）エチル）－２－フルオロ－１，４
－ベンゼンジアミン
　１００ｍＬ丸底フラスコに鉄粉（０．８８ｇ，１５．８ｍｍｏｌ）、水（５０ｍＬ）を
加え、６５℃まで加熱し、ＨＣｌ（１ｍＬ）をゆっくり滴下し、１５ｍｉｎ反応させた後
、水を除去し、反応系にＮ－（２－（アダマンタン－１－イル）エチル）－２－フルオロ
－４－ニトロアニリン（０．５ｇ，１．５７ｍｍｏｌ）、メタノール（５０ｍＬ）を加え
、反応系を６５℃まで加熱して０．５ｈ反応させた。反応完了後、室温まで冷却し、濾過
し、溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル
（Ｖ／Ｖ）＝４／１）により精製し、白色の固体（３８２ｍｇ，８４％）が得られた。
【０４８９】
　ステップ３）Ｎ－（２－（アダマンタン－１－イル）エチル）アミノ）－３－フルオロ
フェニル）－３－アセチルアセチルアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ－（２－（アダマンタン－１－イル）エチル）－２－フル
オロ－１，４－ベンゼンジアミン（０．３８ｇ，１．３２ｍｍｏｌ）、酢酸エチル（２０
ｍＬ）及びジケテン（０．２２ｇ，２．６２ｍｍｏｌ）を加え、反応系を９０℃まで加熱
して一晩反応させ、室温まで冷却し、溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフ
ィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝４／１）により精製し、白色の固体（３１
７ｍｇ，６４％）が得られた。
【０４９０】
　ステップ４）Ｎ－（２－（アダマンタン－１－イル）エチル）アミノ）－３－フルオロ
フェニル）－３－アミノブチルアミド－２－エン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ－（２－（アダマンタン－１－イル）エチル）アミノ）－
３－フルオロフェニル）－３－アセチルアセチルアニリン（０．３１ｇ，０．８３ｍｍｏ
ｌ）、メタノール（１０ｍＬ）、アンモニア水（１０ｍＬ）を加え、室温下で一晩反応さ
せた。反応完了後、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をさらなる精製なしに次の反応に用
いた。
【０４９１】
　ステップ５）３－（４－（（２－（アダマンタン－１－イル）エチル）アミノ）－３－
フルオロフェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ－（２－（アダマンタン－１－イル）エチル）アミノ）－
３－フルオロフェニル）－３－アミノブチルアミド－２－エン（０．３１ｇ，０．８３ｍ
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ｍｏｌ）、オルト酢酸トリエチル（２０ｍＬ）を加え、反応系を１５０℃まで加熱して１
２ｈ反応させ、室温まで冷却し、溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー
（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝４／１）により精製し、赤褐色の固体（１０ｍ
ｇ，３％）が得られた。
【０４９２】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３９６．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ１．５７（ｄ，２Ｈ），１．５８（
ｍ，６Ｈ），１．９８（ｍ，６Ｈ），２．２２（ｍ，６Ｈ），２．２８（ｓ，３Ｈ），３
．１７（ｄ，２Ｈ），３．９７（ｓ，１Ｈ），６．２８（ｓ，１Ｈ），６．７４－６．８
３（ｍ，３Ｈ）．
【０４９３】
　実施例４４
　３－（３－フルオロ－４－（（３－（テトラヒドロフラン－２－イル）プロピル）アミ
ノ）フェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン

【化９４】

【０４９４】
　ステップ１）３－（テトラヒドロフラン－２－イル）プロピオン酸
　１５０ｍＬ丸底フラスコに３－（２－フラン）アクリル酸（１１．０ｇ，８０．０ｍｍ
ｏｌ）及びメタノール（１１０ｍＬ）を加え、その後、１０％Ｐｄ／Ｃ（１．１ｇ）を加
えて水素ガスを通し、反応系を３Ｍｐａの圧力下で６０℃まで加熱して一晩反応させた。
反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をさ
らなる精製なしにそのまま次の反応に用いた。
【０４９５】
　ステップ２）３－（テトラヒドロフラン－２－イル）プロパン－１－オール
　５００ｍＬ二つ口フラスコに３－（テトラヒドロフラン－２－イル）プロピオン酸（１
１．５ｇ，８０．０ｍｍｏｌ）及び乾燥テトラヒドロフラン（２００ｍＬ）を加え、窒素
ガスの保護下、、室温下で１ｍｏｌ／Ｌボランテトラヒドロフラン錯体（１６０ｍＬ，１
６０ｍｍｏｌ）を滴下し、反応系が室温下で一晩反応した。反応完了後、メタノールを加
えてクエンチし、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をさらなる精製なしにそのまま次の
反応に用いた。
【０４９６】
　ステップ３）２－（３－クロロプロピル）テトラヒドロフラン
　５０ｍＬ丸底フラスコに３－（テトラヒドロフラン－２－イル）プロパ－１－オール（
３．９０ｇ，３０．０ｍｍｏｌ）を加え、窒素ガスの保護下、ジクロロスルホキシド（１
５ｍＬ）をゆっくり滴下し、反応系を還流まで加熱し、３．５ｈ反応させた。混合物を室
温まで冷却し、溶媒を蒸発乾固し、水を加え、ジクロロメタン（３０ｍＬ×４）で抽出し
、有機相を飽和食塩水（４０ｍＬ×２）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。濾過
し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、黄色の液体が得られ、粗製品をさらなる処理なしにその
まま次の反応に用いた。
【０４９７】
　ステップ４）２－フルオロ－４－ニトロ－Ｎ－（３－（テトラヒドロフラン－２－イル
）プロピル）アニリン
　２５０ｍＬ二つ口フラスコに２－フルオロ－４－ニトロアニリン（７．０２ｇ，４５．
０ｍｍｏｌ）、炭酸セシウム（２９．３ｇ，９０．０ｍｍｏｌ）、ヨウ化カリウム（１６
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．６ｇ，１００ｍｍｏｌ）及びＤＭＦ（１００ｍＬ）を加え、窒素ガスの保護下、、室温
下で反応系に２－（３－クロロプロピル）テトラヒドロフラン（７．４３ｇ，５０．０ｍ
ｍｏｌ）をゆっくり滴下した。滴下した後、反応系を１４０℃まで加熱し、４８ｈ反応さ
せた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固した。水
を加え、ジクロロメタンで抽出（３０ｍＬ×４）し、有機相を飽和食塩水（４０ｍＬ×２
）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油
エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２０／１）により精製し、黄色の固体（３．７４ｇ，
３１％）が得られた。
【０４９８】
　ステップ５）２－フルオロ－Ｎ１－（３－（テトラヒドロフラン－２－イル）プロピル
）－１，４－ベンゼンジアミン
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－フルオロ－４－ニトロ－Ｎ－（３－（テトラヒドロフラ
ン－２－イル）プロピル）アニリン（４８０ｍｇ，１．７９ｍｍｏｌ）、メタノール（４
０ｍＬ）及び水（２０ｍＬ）を加え、その後、鉄粉（５０４ｍｇ，９．０３ｍｍｏｌ）及
び塩化アンモニウム（１９３ｍｇ，３．６１ｍｍｏｌ）を加え、反応系が６０℃まで加熱
されて一晩反応した。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、飽和炭酸水素ナトリウム溶
液を加え、濾過し、ろ液をジクロロメタンで抽出（３０ｍＬ×４）し、有機相を飽和食塩
水で洗浄し（４０ｍＬ×３）、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。溶媒を蒸発乾固し、粗製
品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により
精製し、赤色の液体（２６０ｍｇ，６１％）が得られた。
【０４９９】
　ステップ６）Ｎ－（３－フルオロ－４－（３－（テトラヒドロフラン－２－イル）プロ
ピルアミノ）フェニル）－３－カルボニルブチルアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－フルオロ－Ｎ１－（３－（テトラヒドロフラン－２－イ
ル）プロピル）－１，４－ベンゼンジアミン（２６０ｍｇ，１．０９ｍｍｏｌ）、ジケテ
ン（１１０ｍｇ，１．３１ｍｍｏｌ）及び酢酸エチル（１０ｍＬ）を加え、反応系を８０
℃まで加熱し、一晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、減圧下で溶媒を
蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）
＝２／１）により精製し、黄色の液体（８３ｍｇ，２４％）が得られた。
【０５００】
　ステップ７）３－（３－フルオロ－４－（（３－（テトラヒドロフラン－２－イル）プ
ロピル）アミノ）フェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－フルオロ－４－（３－（テトラヒドロフラン－２
－イル）プロピルアミノ）フェニル）－３－カルボニルブチルアミド（２５０ｍｇ，０．
７８ｍｍｏｌ）、アセトアミド（９２ｍｇ，１．５６ｍｍｏｌ）、テトライソプロピルチ
タネート（１．９ｍＬ）及びキシレン（１０ｍＬ）を加え、反応系を１６５℃まで加熱し
、２４ｈ反応させた。反応系を室温まで冷却し、トルエン（６０ｍＬ）及び飽和塩化アン
モニウム溶液（６０ｍＬ）を加え、室温で一晩反応させた。反応完了後、濾過し、ろ液を
ジクロロメタンで抽出（１５ｍＬ×３）した。有機層を合わせ、飽和食塩水で洗浄（１５
ｍＬ×２）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフィー（石
油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／２）により精製し、黄色の固体（８０ｍｇ，２
９％）が得られた。
【０５０１】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３４６．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ１．５２－１．４３（ｍ，２Ｈ），１．
８１－１．７５（ｍ，２Ｈ），１．９４－１．８７（ｍ，２Ｈ），２．０４－２．０９（
ｍ，２Ｈ），２．２０（ｓ，３Ｈ），２．２８（ｓ，３Ｈ），３．２３－３．１９（ｔ，
２Ｈ，Ｊ＝６．６Ｈｚ），３．７６－３．７３（ｍ，１Ｈ），３．８９－３．８３（ｍ，
２Ｈ），４．２９（ｂｒｓ，１Ｈ），６．２７（ｓ，１Ｈ），６．７６－６．７２（ｔ，
１Ｈ，Ｊ＝８．７Ｈｚ），６．８２－６．８０（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝９．１Ｈｚ）．
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【０５０２】
　実施例４５
　３－（３－クロロ－４－（（２－メチル－１－（ナフタレン－２－イル）プロパン－２
－イル）アミノ）フェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化９５】

【０５０３】
　ステップ１）２－クロロ－Ｎ－（２－メチル－１－（ナフタレン－２－イル）プロパン
－２－イル）－４－ニトロアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－メチル－１－（ナフタレン－２－イル）プロパン－２－
アミン塩酸塩（５．９ｇ，２５．０ｍｍｏｌ）、３－クロロ－４－フルオロニトロベンゼ
ン（５．２７ｇ，３０．０ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（６．９ｇ，５０．０ｍｍｏｌ）及
びＤＭＳＯ（５０ｍＬ）を加え、反応系を１４０℃まで加熱し一晩反応させ、反応完了後
、反応液を水（１５０ｍＬ）に注ぎ、酢酸エチル（５０ｍＬｘ３）で抽出し、有機相を無
水硫酸ナトリウムで乾燥し、濾過し、溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフ
ィー（石油エーテル／ジクロロメタン（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）により精製し、黄色の粉末
（３．７８ｇ，４３％）が得られた。
【０５０４】
　ステップ２）２－クロロ－Ｎ１－（２－メチル－１－（ナフタレン－２－イル）プロパ
ン－２－イル）－１，４－ベンゼンジアミン
　１００ｍＬ丸底フラスコに鉄粉（３．７８ｇ，６７．７ｍｍｏｌ）、水（５０ｍＬ）を
加え、６５℃まで加熱し、濃塩酸（１ｍＬ）をゆっくり滴下し、１５ｍｉｎ反応させた後
、水を除去し、フラスコに２－クロロ－Ｎ－（２－メチル－１－（ナフタレン－２－イル
）プロパン－２－イル）－４－ニトロアニリン（２．４ｇ，６．７６ｍｍｏｌ）、ＴＨＦ
（５０ｍＬ）を加え、反応系を６５℃まで加熱して０．５ｈ反応させた。反応完了後、室
温まで冷却し、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー
（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝８／１）により精製し、白色の固体（１．８６
ｇ，８４％）が得られた。
【０５０５】
　ステップ３）Ｎ－（３－クロロ－４－（（２－メチル－１－（ナフタレン－２－イル）
プロパン－２－イル）アミノ）フェニル－３－アセチルアセチルアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－クロロ－Ｎ１－（２－メチル－１－（ナフタレン－２－
イル）プロパン－２－イル）－１，４－ベンゼンジアミン（２．０ｇ，６．１６ｍｍｏｌ
）、酢酸エチル（３０ｍＬ）及びジケテン（１．５５ｇ，１．８４ｍｍｏｌ）を加え、反
応系を９０℃まで加熱して一晩反応させ、室温まで冷却し、溶媒を蒸発乾固し、粗製品を
カラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製
し、白色の固体（２．００ｇ，７９％）が得られた。
【０５０６】
　ステップ４）（Ｚ）－３－アミノ－Ｎ－（３－クロロ－４－（（２－メチル－１－（ナ
フタレン－２－イル）プロパン－２－イル）アミノ）フェニルブチルアミド－２－エン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－クロロ－４－（（２－メチル－１－（ナフタレン
－２－イル）プロパン－２－イル）アミノ）フェニル－３－アセチルアセチルアニリン（
２．０ｇ，４．８９ｍｍｏｌ）、メタノール（１５ｍＬ）、アンモニア水（１５ｍＬ）を
加え、室温下で一晩反応させ、粗製品をさらなる処理なしにそのまま次の反応に用いた。
【０５０７】
　ステップ５）３－（３－クロロ－４－（（２－メチル－１－（ナフタレン－２－イル）
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プロパン－２－イル）アミノ）フェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－
オン
　１００ｍＬ丸底フラスコに（Ｚ）－３－アミノ－Ｎ－（３－クロロ－４－（（２－メチ
ル－１－（ナフタレン－２－イル）プロパン－２－イル）アミノ）フェニルブチルアミド
－２－エン（２．０ｇ，４．９０ｍｍｏｌ）、オルト酢酸トリエチル（２０ｍＬ）を加え
、反応系を１５０℃まで加熱して１２ｈ反応させ、室温まで冷却し、溶媒を蒸発乾固し、
粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）に
より精製し、淡黄色の固体（１．５９ｇ，７６％）が得られた。
【０５０８】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４３２．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ１．４３（ｓ，６Ｈ），２．１１（ｓ，
３Ｈ），２．１９（ｓ，３Ｈ），３．２０（ｄ，２Ｈ），４．６３（ｓ，１Ｈ），６．２
３（ｓ，１Ｈ），７．１１－７．８３（ｍ，１０Ｈ）．
【０５０９】
　実施例４６
　３－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（
３Ｈ）－オン
【化９６】

【０５１０】
　ステップ１）４－（２－クロロ－４－ニトロフェニル）モルホリン
　１００ｍＬ丸底フラスコにモルホリン（１．１ｍＬ，１２．６ｍｍｏｌ）を加えてＤＭ
Ｆ（３０ｍＬ）に溶解させ、撹拌下で３－クロロ－４－フルオロニトロベンゼン（１．７
６ｇ，１０．０ｍｍｏｌ）及びトリエチルアミン（４．２ｍＬ，３０．１ｍｍｏｌ）を加
え、反応系が室温下で一晩反応した。反応完了後、濾過し、有機相をジクロロメタン（１
５０ｍＬ）に注ぎ、水（１５０ｍＬ×３）及び飽和食塩水（１５０ｍＬ）で洗浄し、無水
硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（
石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）により精製し、黄色の固体（１．５３
ｇ，６３％）が得られた。
【０５１１】
　ステップ２）３－クロロ－４－モルホリニルアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに濃塩酸（１．０ｍＬ）、水（５０ｍＬ）を加え、鉄粉（７．
５５ｇ，１３５ｍｍｏｌ）を一括して加え、撹拌下で６５℃まで加熱して鉄粉を１５ｍｉ
ｎ活性化し、その後、水層をデカントし、４－（２－クロロ－４－ニトロフェニル）モル
ホリン（３．２８ｇ，１３．５ｍｍｏｌ，５０ｍＬメタノール溶解）を上記鉄粉に加え、
塩酸でｐＨ＝３まで調整し、６５℃まで加熱して４５ｍｉｎ反応させ、反応終了後、混合
物を室温まで冷却してトリエチルアミンでｐＨ＝１０まで調整し、濾過し、減圧下でメタ
ノールを留去し、残留物をジクロロメタン（１５０ｍＬ）に溶解させ、水（１００ｍＬ×
３）及び飽和食塩水（１００ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶
媒を留去し、白色の固体（２．０５ｇ，７１％）が得られた。
【０５１２】
　ステップ３）Ｎ－（３－クロロ－４－（４－モルホリン）フェニル）－３－アセチルア
セトアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコに３－クロロ－４－モルホリニルアニリン（２．０５ｇ，９．
６４ｍｍｏｌ）を加えて酢酸エチル（３０ｍＬ）に溶解させ、撹拌下でジケテン（１．６
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２ｇ，１９．３ｍｍｏｌ）を加え、反応系を８０℃まで加熱して一晩反応させた。反応完
了後、混合物を室温まで冷却し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をカラムクロマトグラフ
ィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝３／１）により精製し、淡黄色の固体（２
．５９ｇ，９１％）が得られた。
【０５１３】
　ステップ４）（Ｚ）－３－アミノ－Ｎ－（３－クロロ－４－（モルホリニルフェニル）
ブチルアミド－２－エン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－クロロ－４－（４－モルホリン）フェニル）－３
－アセチルアセトアミド（２．０ｇ，６．７４ｍｍｏｌ）、メタノール（１５ｍＬ）、ア
ンモニア水（１５ｍＬ）を加え、室温下で一晩反応させた。反応完了後、減圧下で溶媒を
留去し、粗製品をさらなる精製なしにそのまま次の反応に用いた。
【０５１４】
　ステップ５）３－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－２，６－ジメチルピリ
ミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ丸底フラスコに（Ｚ）－３－アミノ－Ｎ－（３－クロロ－４－（モルホリニ
ルフェニル）ブチルアミド－２－エン（２．０ｇ，６．７６ｍｍｏｌ）、オルト酢酸トリ
エチル（２０ｍＬ）を加え、反応系を１５０℃まで加熱して１２ｈ反応させ、室温まで冷
却し、溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチ
ル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、淡黄色の固体（１．６３ｇ，７６％）が得られた
。
【０５１５】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３２０．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．１９（ｓ，３Ｈ），２．３０（ｓ，
３Ｈ），３．０６（ｍ，４Ｈ），３．８８（ｔ，４Ｈ），６．２８（ｓ，１Ｈ），７．０
７－７．２８（ｍ，３Ｈ）．
【０５１６】
　実施例４７
　２，６－ジメチル－３－（４－モルホリン－３－（トリフルオロメチル）フェニル）ピ
リミジン－４（３Ｈ）－オン
【化９７】

【０５１７】
　ステップ１）４－（４－ニトロ－２－（トリフルオロメチル）フェニル）モルホリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに１－フルオロ－４－ニトロ－２－（トリフルオロメチル）ベ
ンゼン（４．１８ｇ，２０．０ｍｍｏｌ）、モルホリン（２．０９ｇ，２４．０ｍｍｏｌ
）、トリエチルアミン（６．０７ｇ，６０．０ｍｍｏｌ）及び酢酸エチル（３０ｍＬ）を
加え、反応系が室温下で５ｈ反応した。反応完了後、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品
をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精
製し、黄色の固体（５．０ｇ，９１％）が得られた。
【０５１８】
　ステップ２）４－モルホリン－３－（トリフルオロメチル）アニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに４－（４－ニトロ－２－（トリフルオロメチル）フェニル）
モルホリン（５．０ｇ，１８．１ｍｍｏｌ）、メタノール（２０ｍＬ）を加え、その後、
１０％Ｐｄ／Ｃ（５００ｍｇ）を加えて水素ガスを通し、反応系が室温下で一晩反応した
。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー
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（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により精製し、白色の固体（４．０１
ｇ，９０％）が得られた。
【０５１９】
　ステップ３）Ｎ－（４－モルホリン－３－（トリフルオロメチル）フェニル）－３－ア
セチルアセチルアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに４－モルホリン－３－（トリフルオロメチル）アニリン（４
．０ｇ，１６．２ｍｍｏｌ）、ジケテン（２．７３ｇ，３２．５ｍｍｏｌ）及び酢酸エチ
ル（３０ｍＬ）を加え、反応系を９０℃まで加熱して一晩反応させた。反応完了後、混合
物を室温まで冷却し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（
石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、黄色の固体（４．０ｇ，
７５％）が得られた。
【０５２０】
　ステップ４）（Ｚ）－３－アミノ－Ｎ－（４－（モルホリン）－３－（トリフルオロメ
チル）フェニル）ブチルアミド－２－エン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ－（４－モルホリン－３－（トリフルオロメチル）フェニ
ル）－３－アセチルアセチルアニリン（４．０ｇ，１２．１ｍｍｏｌ）、メタノール（２
０ｍＬ）、アンモニア水（２０ｍＬ）を加え、室温下で一晩反応させ、溶媒を蒸発乾固し
、粗製品をさらなる精製なしにそのまま次の反応に用いた。
【０５２１】
　ステップ５）２，６－ジメチル－３－（４－モルホリン－３－（トリフルオロメチル）
フェニル）ピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ丸底フラスコに（Ｚ）－３－アミノ－Ｎ－（４－（モルホリン）－３－（ト
リフルオロメチル）フェニル）ブチルアミド－２－エン（４．０ｇ，１２．１ｍｍｏｌ）
、オルト酢酸トリエチル（１０ｍＬ）を加え、反応系を１５０℃まで加熱して一晩反応さ
せ、室温まで冷却し、溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エー
テル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、淡黄色の固体（３．００ｇ，７０
％）が得られた。
【０５２２】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３５４．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．０５（ｓ，３Ｈ），２．２１（ｓ，
３Ｈ），２．９２（ｔ，４Ｈ），３．７２（ｍ，４Ｈ），６．２６（ｓ，１Ｈ），７．６
６－７．７７（ｍ，３Ｈ）．
【０５２３】
　実施例４８
　３－（（６－（２，４－ジメチル－６－カルボニルピリミジン－１（６Ｈ）－イル）－
１Ｈ－インドール－１－イル）メトキシ）ベンゾニトリル
【化９８】

【０５２４】
　ステップ１）３－（（６－ニトロ－１Ｈ－インドール－１－イル）フェノキシ）ベンゾ
ニトリル
　１００ｍＬ二つ口フラスコに６０％水素化ナトリウム（３．０ｇ，７５．０ｍｍｏｌ）
及びＤＭＦ（２０ｍＬ）を加え、窒素ガスの保護下、、０℃で６－ニトロ－１Ｈ－インド
ール（４．８６ｇ，３０．０ｍｍｏｌ，１０ｍＬＤＭＦ溶解）及び３－ヒドロキシベンゾ
ニトリル（３．５７ｇ，３０．０ｍｍｏｌ，１０ｍＬＤＭＦ溶解）をそれぞれ加え、反応
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系が室温下で２ｈ反応した。遮光条件下で、反応系にジヨードメタンのＤＭＦ溶液（７．
５ｍＬ，９０．０ｍｍｏｌ，１０ｍＬＤＭＦ希釈）をゆっくり加え、反応系が室温下で２
０ｈ反応した。反応完了後、水を加えてクエンチし、濾過し、ろ液をジクロロメタンで抽
出（３０ｍＬ×６）し、有機相を飽和食塩水で洗浄（５０ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリ
ウムで乾燥した。溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル
／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、黄色の固体（４．４７ｇ，５１％）が
得られた。
【０５２５】
　ステップ２）３－（（６－アミノ－１Ｈ－インドール－１－イル）フェノキシ）ベンゾ
ニトリル
　２５０ｍＬ丸底フラスコに３－（（６－ニトロ－１Ｈ－インドール－１－イル）フェノ
キシ）ベンゾニトリル（３．０ｇ，１０．２ｍｍｏｌ）、テトラヒドロフラン（８０ｍＬ
）及び水（４０ｍＬ）を加え、その後、鉄粉（２．８６ｇ，５１．２ｍｍｏｌ）及び塩化
アンモニウム（１．０９ｇ，２０．４ｍｍｏｌ）を加え、反応系を６４℃まで加熱して一
晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、飽和炭酸水素ナトリウム溶液を加
え、濾過し、ろ液を酢酸エチルで抽出（３０ｍＬ×４）し、有機相を飽和食塩水で洗浄（
４０ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラム
クロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により精製し、黄
色の固体（１．７６ｇ，６５％）が得られた。
【０５２６】
　ステップ３）Ｎ－（１－（（３－シアノフェノキシ）メチル）－１Ｈ－インドール－６
－イル）－３－カルボニルブチルアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコに３－（（６－アミノ－１Ｈ－インドール－１－イル）フェノ
キシ）ベンゾニトリル（２．６２ｇ，９．９５ｍｍｏｌ）、ジケテン（１．０ｇ，１１．
９ｍｍｏｌ）及び酢酸エチル（２０ｍＬ）を加え、反応系を８０℃まで加熱し、一晩反応
させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカ
ラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し
、黄色の固体（２．７０ｇ，７８％）が得られた。
【０５２７】
　ステップ４）（Ｚ）－３－アミノ－Ｎ－（１－（（３－シアノフェノキシ）メチル）－
１Ｈ－インドール－６－イル）ブチルアミド－２－エン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ－（１－（（３－シアノフェノキシ）メチル）－１Ｈ－イ
ンドール－６－イル）－３－カルボニルブチルアミド（１．０４ｇ，２．９９ｍｍｏｌ）
、メタノール（２０ｍＬ）及びアンモニア水（２０ｍＬ）を加え、反応系が室温下で一晩
反応した。反応完了後、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をさらなる精製なしにそのま
ま次の反応に用いた。
【０５２８】
　ステップ５）３－（（６－（２，４－ジメチル－６－カルボニルピリミジン－１（６Ｈ
）－イル）－１Ｈ－インドール－１－イル）メトキシ）ベンゾニトリル
　１００ｍＬ丸底フラスコに（Ｚ）－３－アミノ－Ｎ－（１－（（３－シアノフェノキシ
）メチル）－１Ｈ－インドール－６－イル）ブチルアミド－２－エン（１．０４ｇ，３．
００ｍｍｏｌ）及びオルト酢酸トリエチル（２０ｍＬ）を加え、反応系を１３０℃まで加
熱して一晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、減圧下で溶媒を蒸発乾固
し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１
）により精製し、黄色の固体（２７２ｍｇ，２５％）が得られた。
【０５２９】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３７１．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ２．０５（ｓ，３Ｈ），２．２１（
ｓ，３Ｈ），６．２５（ｓ，１Ｈ），６．２９（ｓ，２Ｈ），６．６４－６．６３（ｄ，
１Ｈ，Ｊ＝３．２Ｈｚ），７．０１－６．９９（ｄｄ，１Ｈ，Ｊ１＝１．４Ｈｚ，Ｊ２＝
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８．３Ｈｚ），７．３９－７．３７（ｍ，１Ｈ），７．５１－７．４４（ｍ，２Ｈ），７
．６３（ｓ，１Ｈ），７．７２－７．６８（ｍ，３Ｈ）．
【０５３０】
　実施例４９
　３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３，４－ジフルオロフェ
ノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化９９】

【０５３１】
　ステップ１）メチル３－（Ｎ－（２－（３，４－ジフルオロフェノキシ）アセチル）ア
ミノ）クロトネート
　３，４－ジフルオロフェノール（０．７８ｇ，６．００ｍｍｏｌ）及びメチル２－ブロ
モアセチルアミノクロトネート（１．１８ｇ，５．００ｍｍｏｌ）を、炭酸カリウム（１
．３８ｇ，１０．０ｍｍｏｌ）を含有するアセトン（５０ｍＬ）懸濁液に加え、還流まで
昇温して５ｈ反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し、アセトンを留
去し、ジクロロメタン（１００ｍＬ）を加え、水（１００ｍＬ×２）及び飽和食塩水（１
００ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をカ
ラムクロマトグラフィーに（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝５／１）より精製し
、白色の固体（０．８５ｇ，５９％）が得られた。
【０５３２】
　ステップ２）３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３，４－ジ
フルオロフェノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに３－フルオロ－４－モルホリニルアニリン（０．３９ｇ，
２．００ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（１５ｍＬ）を加え、室温下で２Ｍトリメチルア
ルミニウムトルエン溶液（３．５ｍＬ，７．０ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室温
下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－（２－（３，４－ジフルオロフェノキ
シ）アセチル）アミノ）クロトネート（０．５７ｇ，２．００ｍｍｏｌ，５ｍＬ　ジクロ
ロメタン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で１２ｈ反応した。反応完了後、飽和の
塩化アンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（５０ｍＬ×２）し、
有機層を飽和食塩水（１００ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶
媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ
）＝１／１）により精製し、淡褐色の固体（０．５０ｇ，５８％）が得られた。
【０５３３】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４３２．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．３５（ｓ，３Ｈ），３．０４－３．
１７（ｍ，４Ｈ），３．８６（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．７Ｈｚ），４．６５（ｓ，２Ｈ），６
．３９（ｓ，１Ｈ），６．４６－６．５１（ｍ，１Ｈ），６．５８－６．６４（ｍ，１Ｈ
），６．９５－６．９８（ｍ，３Ｈ），７．０３（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝９．４Ｈｚ）．
【０５３４】
　実施例５０
　３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３，５－ジフルオロフェ
ノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
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【０５３５】
　ステップ１）メチル３－（Ｎ－（２－（３，５－ジフルオロフェノキシ）アセチル）ア
ミノ）クロトネート
　３，５－ジフルオロフェノール（０．７８ｇ，６．００ｍｍｏｌ）及びメチル２－ブロ
モアセチルアミノクロトネート（１．１８ｇ，５．００ｍｍｏｌ）を、炭酸カリウム（１
．３８ｇ，１０．０ｍｍｏｌ）を含有するアセトン（５０ｍＬ）懸濁液に加え、還流まで
加熱して５ｈ反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し、アセトンを留
去し、ジクロロメタン（１００ｍＬ）を加え、水（１００ｍＬ×２）及び飽和食塩水（１
００ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をカ
ラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝５／１）により精製し
、白色の固体（１．１８ｇ，８３％）が得られた。
【０５３６】
　ステップ２）３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３，５－ジ
フルオロフェノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに３－フルオロ－４－モルホリニルアニリン（０．８１ｇ，
４．１３ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（１５ｍＬ）を加え、室温下で２Ｍトリメチルア
ルミニウムトルエン溶液（６．２ｍＬ，１２．４ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室
温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－（２－（３，５－ジフルオロフェノ
キシ）アセチル）アミノ）クロトネート（１．１８ｇ，４．１４ｍｍｏｌ，５ｍＬ　ジク
ロロメタン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で１２ｈ反応した。反応完了後、飽和
の塩化アンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（５０ｍＬ×２）し
、有機層を飽和食塩水（１００ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で
溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／
Ｖ）＝１／１）により精製し、淡褐色の固体（１．０８ｇ，６１％）が得られた。
【０５３７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４３２．０（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．３５（ｓ，３Ｈ），３．０５－３．
１６（ｍ，４Ｈ），３．８６（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．６Ｈｚ），４．６７（ｓ，２Ｈ），６
．３０－６．３３（ｍ，２Ｈ），６．３９（ｓ，１Ｈ），６．３９－６．４５（ｍ，１Ｈ
），６．９５－６．９８（ｍ，３Ｈ）．
【０５３８】
　実施例５１
　３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３－フルオロベンゼンメ
ルカプト）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
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【化１０１】

【０５３９】
　ステップ１）メチル３－（Ｎ－（２－（３－フルオロベンゼンメルカプト）アセチル）
アミノ）クロトネート
　３－フルオロベンゼンチオール（０．７７ｇ，６．０１ｍｍｏｌ）及びメチル２－ブロ
モアセチルアミノクロトネート（１．１８ｇ，５．００ｍｍｏｌ）を、炭酸カリウム（１
．３８ｇ，１０．０ｍｍｏｌ）を含有するアセトン（５０ｍＬ）懸濁液に加え、還流まで
加熱して５ｈ反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し、アセトンを留
去し、ジクロロメタン（１００ｍＬ）を加え、水（１００ｍＬ×２）及び飽和食塩水（１
００ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をカ
ラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝５／１）により精製し
、白色の固体（０．７８ｇ，５５％）が得られた。
【０５４０】
　ステップ２）３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３－フルオ
ロベンゼンメルカプト）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに３－フルオロ－４－モルホリニルアニリン（０．５４ｇ，
２．７５ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（１５ｍＬ）を加え、室温下で２Ｍトリメチルア
ルミニウムトルエン溶液（４．８ｍＬ，９．６０ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室
温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－（２－（３－フルオロベンゼンメル
カプト）アセチル）アミノ）クロトネート（０．７８ｇ，２．７５ｍｍｏｌ，５ｍＬ　ジ
クロロメタン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で１２ｈ反応した。反応完了後、飽
和の塩化アンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（５０ｍＬ×２）
し、有機層を飽和食塩水（１００ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下
で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ
／Ｖ）＝１／１）により精製し、淡褐色の固体（０．７９ｇ，６７％）が得られた。
【０５４１】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４３０．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．２６（ｓ，３Ｈ），３．０９－３．
２１（ｍ，４Ｈ），３．８１（ｓ，２Ｈ），３．８９（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．７Ｈｚ），６
．３０（ｓ，１Ｈ），６．９１－７．０３（ｍ，４Ｈ），７．０６－７．１０（ｍ，２Ｈ
），７．２０－７．２４（ｍ，１Ｈ）．
【０５４２】
　実施例５２
　３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（３－フルオロフェニルエチ
ル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
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【化１０２】

【０５４３】
　ステップ１）３－（３－フルオロフェニル）プロピオニルクロリド
　窒素ガスの保護下、、１００ｍＬ丸底フラスコに３－（３－フルオロフェニル）プロピ
オン酸（２．５０ｇ，１４．９ｍｍｏｌ）を加えてジクロロスルホキシド（１０ｍＬ）に
溶解させ、反応系を還流まで加熱して３ｈ反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷
却し、減圧下で溶媒を留去し、粗製品をさらなる処理なしに直接次の反応に用いた。
【０５４４】
　ステップ２）メチル３－（Ｎ－（３－（３－フルオロフェニル）プロピオニル）アミノ
）クロトネート
　メチル３－アミノクロトネート（１．７０ｇ，１４．８ｍｍｏｌ）及びピリジン（１．
３０ｇ，１６．４ｍｍｏｌ）をジクロロメタン（２５ｍＬ）に加え、室温撹拌下で、３－
（３－フルオロフェニル）プロピオニルクロリド（２．７７ｇ，１４．８ｍｍｏｌ，５ｍ
Ｌジクロロメタン溶液）を１滴ずつ滴下した。滴下終了後、１時間撹拌し続けて反応させ
、その後、有機相を飽和食塩水で洗浄（５０ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し
、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エ
チル（Ｖ／Ｖ）＝３／１）により精製し、白色の固体（２．００ｇ，５１％）が得られた
。
【０５４５】
　ステップ３）３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（３－フルオロ
フェニルエチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに３－フルオロ－４－モルホリニルアニリン（１．１０ｇ，
５．６１ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（２０ｍＬ）を加え、室温下で２Ｍトリメチルア
ルミニウムトルエン溶液（５．７ｍＬ，１１．４ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室
温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－（３－（３－フルオロフェニル）プ
ロピオニル）アミノ）クロトネート（１．００ｇ，３．７７ｍｍｏｌ，８ｍＬ　ジクロロ
メタン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で２４ｈ反応した。反応完了後、飽和の塩
化アンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（５０ｍＬ×２）し、有
機層を飽和食塩水（１００ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒
を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（溶離剤が酢酸エチルである）により精
製し、橙色の固体（１．１０ｇ，７１％）が得られた。
【０５４６】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４１２．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．２５（ｓ，３Ｈ），２．５７（ｔ，
３Ｈ，Ｊ＝７．５Ｈｚ），２．９１（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．８Ｈｚ），３．０２－３．０６
（ｍ，４Ｈ），３．７５（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．６Ｈｚ），６．２６（ｓ，１Ｈ），６．８
８－６．９１（ｍ，２Ｈ），６．９６－７．０１（ｍ，１Ｈ），７．０４－７．０６（ｍ
，１Ｈ），７．１０－７．１４（ｍ，１Ｈ），７．１７－７．２１（ｍ，１Ｈ），７．２
４－７．２９（ｍ，１Ｈ）．
【０５４７】
　実施例５３
　３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（３－（３－フルオロフェノ
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キシ）プロピル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１０３】

【０５４８】
　ステップ１）４－（３－フルオロフェノキシ）酪酸エチル
　窒素ガスの保護下、、３－フルオロフェノール（６．００ｇ，５３．５ｍｍｏｌ）、４
－ブロモ酪酸エチル（１５．７０ｇ，８０．５ｍｍｏｌ）及び炭酸セシウム（２６．２０
ｇ，８０．４ｍｍｏｌ）をＤＭＦ（２５ｍＬ）に溶解させ、反応系を還流まで加熱して一
晩反応させた。混合物を室温まで冷却してから、水（１５０ｍＬ）を一括して反応系に加
え、ジクロロメタンで抽出（１００ｍＬ×２）し、有機層を飽和食塩水（１００ｍＬ×２
）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムク
ロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１０／１）により精製し、無
色の油状物（１２．０ｇ，９９％）が得られた。
【０５４９】
　ステップ２）４－（３－フルオロフェノキシ）酪酸
　窒素ガスの保護下、、水酸化カリウム（０．２４ｇ，４．２８ｍｍｏｌ）を水（３ｍＬ
）及びエタノール（３ｍＬ）に溶解させ、室温撹拌下で、４－（３－フルオロフェノキシ
）酪酸エチル（０．３０ｇ，１．３３ｍｍｏｌ）を一括して上記溶液に加え、反応系を４
０℃まで加熱して４ｈ反応させた。混合物を室温まで冷却してから、ジクロロメタン（２
０ｍＬ）を一括して反応系に加え、有機層を飽和食塩水（２０ｍＬ×２）で洗浄し、無水
硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、白色の固体（０．２５ｇ，９６％）が
得られた。
【０５５０】
　ステップ３）４－（３－フルオロフェノキシ）ブチリルクロリド
　窒素ガスの保護下、、５０ｍＬ丸底フラスコに４－（３－フルオロフェノキシ）酪酸（
３．００ｇ，１５．１ｍｍｏｌ）を加えてジクロロスルホキシド（１５ｍＬ）に溶解させ
、反応系を還流まで加熱して３ｈ反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、減
圧下で溶媒を留去し、粗製品をさらなる処理なしにそのまま次の反応に用いた。
【０５５１】
　ステップ４）メチル３－（Ｎ－（４－（３－フルオロフェノキシ）ブチリル）アミノ）
クロトネート
　メチル３－アミノクロトネート（１．７０ｇ，１４．８ｍｍｏｌ）及びピリジン（１．
２０ｇ，１５．２ｍｍｏｌ）をジクロロメタン（２５ｍＬ）に加え、室温撹拌下で、４－
（３－フルオロフェノキシ）ブチリルクロリド（３．２８ｇ，１５．１ｍｍｏｌ，５ｍＬ
　ジクロロメタン溶解）を１滴ずつ滴下した。滴下終了後、撹拌し続けて１ｈ反応させ、
その後、有機相を飽和食塩水で洗浄（５０ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、
減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチ
ル（Ｖ／Ｖ）＝３／１）により精製し、白色の固体（１．２０ｇ，２８％）が得られた。
【０５５２】
　ステップ５）３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（３－（３－フ
ルオロフェノキシ）プロピル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに３－フルオロ－４－モルホリニルアニリン（０．３６ｇ，
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１．８３ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（２０ｍＬ）を加え、室温下で２Ｍトリメチルア
ルミニウムトルエン溶液（２．７ｍＬ，５．４０ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室
温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－（４－（３－フルオロフェノキシ）
ブチリル）アミノ）クロトネート（０．８０ｇ，２．７１ｍｍｏｌ，４ｍＬ　ジクロロメ
タン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で２４ｈ反応した。反応完了後、飽和の塩化
アンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（５０ｍＬ×２）し、有機
層を飽和食塩水（１００ｍＬ）で洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を
留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（酢酸エチルで溶離）により精製し、淡黄
色の固体（０．４０ｇ，４９％）が得られた。
【０５５３】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４４２．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．００（ｍ，２Ｈ），２．２２（ｓ，
３Ｈ），２．４４（ｍ，２Ｈ），３．０７（ｍ，４Ｈ），３．７６（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．
６Ｈｚ），３．９５（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６．４Ｈｚ），６．２２（ｓ，１Ｈ），６．７３－
６．７４（ｍ，３Ｈ），７．０７－７．０８（ｍ，２Ｈ），７．１２－７．２８（ｍ，２
Ｈ）．
【０５５４】
　実施例５４
　３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－６－（（３－フルオロフェノキシ
）メチル）－２－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１０４】

【０５５５】
　ステップ１）４－ブロモ－Ｎ－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－３－カ
ルボニルブチルアミド
　２５０ｍＬ二つ口フラスコにＮ－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－３－
カルボニルブチルアミド（１１．２ｇ，４０．０ｍｍｏｌ）及び酢酸（１００ｍＬ）を加
え、窒素ガスの保護下、、室温下で臭素（２．４ｍＬ）をゆっくり滴下した。滴下した後
、反応系が室温下で２４ｈ反応した。反応完了後、減圧下で大部分の溶媒を蒸発乾固し、
水を加え、酢酸エチルで抽出（３０ｍＬ×４）し、有機相を飽和食塩水で洗浄（４０ｍＬ
×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エ
ーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により精製し、黄色の固体（６．８０ｇ，４７
％）が得られた。
【０５５６】
　ステップ２）Ｎ－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－４－（３－フルオロ
フェノキシ）－３－カルボニルブチルアミド
　１００ｍＬ二つ口フラスコに３－フルオロフェノール（２．３３ｇ，２０．８ｍｍｏｌ
）及び乾燥テトラヒドロフラン（２０ｍＬ）を加え、その後、水素化ナトリウム（９０９
ｍｇ，２２．７ｍｍｏｌ）を加え、反応系が室温下で３ｈ反応した。反応系に４－ブロモ
－Ｎ－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－３－カルボニルブチルアミドのテ
トラヒドロフラン溶液（６．８ｇ，１８．９ｍｍｏｌ，４０ｍＬテトラヒドロフラン溶解
）を滴下した。滴下した後、反応系が室温下で一晩反応した。反応完了後、反応液を水（
１００ｍＬ）にゆっくり加え、混合溶液を酢酸エチルで抽出（３０ｍＬ×５）し、有機相
を飽和食塩水で洗浄（５０ｍＬ×２）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。減圧下で溶媒
を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ
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）＝２／１）により精製し、黄色の固体（０．１６ｇ，２％）が得られた。
【０５５７】
　ステップ３）３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－６－（（３－フルオ
ロフェノキシ）メチル）－２－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－４－（
３－フルオロフェノキシ）－３－カルボニルブチルアミド（５１０ｍｇ，１．３１ｍｍｏ
ｌ）、アセトアミド（１５４ｍｇ，２．６１ｍｍｏｌ）、テトライソプロピルチタネート
（３．２ｍＬ）及びキシレン（１０ｍＬ）を加え、反応系を１６５℃まで加熱し、２４ｈ
反応させた。反応系を室温まで冷却し、トルエン（６０ｍＬ）及び飽和塩化アンモニウム
溶液（６０ｍＬ）を加え、室温で一晩反応させた。反応完了後、濾過し、ろ液をジクロロ
メタンで抽出（２０ｍＬ×４）した。有機層を合わせ、飽和食塩水で洗浄（３０ｍＬ×２
）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテ
ル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、黄色の固体（０．０９ｇ，１７％）
が得られた。
【０５５８】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４１４．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ２．１２（ｓ，３Ｈ），３．０７（
ｄ，４Ｈ，Ｊ＝５．４Ｈｚ），３．７６（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．５Ｈｚ），４．９７（ｓ，
２Ｈ），６．４１（ｓ，１Ｈ），６．８４－６．８０（ｍ，１Ｈ），６．９９－６．９１
（ｍ，２Ｈ），７．１６－７．１４（ｍ，２Ｈ），７．３８－７．３１（ｍ，２Ｈ）．
【０５５９】
　実施例５５
　３－（３－フルオロ－４－（Ｎ－メチルピペラジン）フェニル）－２－（（３－フルオ
ロフェノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１０５】

【０５６０】
　１００ｍＬ三つ口フラスコに３－フルオロ－４－モルホリニルアニリン（０．６３ｇ，
３．０１ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（１５ｍＬ）を加え、室温下で２Ｍトリメチルア
ルミニウムトルエン溶液（５．３ｍＬ，１０．６ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室
温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－（２－（３－フルオロフェノキシ）
アセチル）アミノ）クロトネート（０．８０ｇ，２．９９ｍｍｏｌ，５ｍＬ　ジクロロメ
タン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で１２ｈ反応した。反応完了後、飽和の塩化
アンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（５０ｍＬ×２）し、有機
層を飽和食塩水で（１００ｍＬ）洗浄し、無水硫酸ナトリウムで乾燥し、減圧下で溶媒を
留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝
１／１）により精製し、淡黄色の固体（０．９４ｇ，７３％）が得られた。
【０５６１】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４２７．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．３４（ｓ，３Ｈ），２．３５（ｓ，
３Ｈ），２．５８（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．８Ｈｚ），３．０８－３．１６（ｍ，４Ｈ），４
．６８（ｓ，２Ｈ），６．３８（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝０．８Ｈｚ），６．４９（ｔｔ，１Ｈ，
Ｊ１＝２．４Ｈｚ，Ｊ２＝１０．６Ｈｚ），６．５４（ｄｄ，１Ｈ，Ｊ１＝２．３Ｈｚ，
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Ｊ２＝５．３Ｈｚ），６．６４－６．６０（ｍ，１Ｈ），６．９４－６．９８（ｍ，３Ｈ
），７．１４－７．２０（ｍ，１Ｈ）．
【０５６２】
　実施例５６
　３－（３－フルオロ－４－（２－モルホリニルエトキシ）フェニル）－２－（（３－フ
ルオロフェノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１０６】

【０５６３】
　ステップ１）２－モルホリニルエタノール
　５００ｍＬ丸底フラスコに２－ブロモエタノール（２７．９ｇ，２２３ｍｍｏｌ）、モ
ルホリン（４０ｇ，４５９ｍｍｏｌ）、Ｋ２ＣＯ３（４８．４ｇ，３５０ｍｍｏｌ）及び
ＣＨ３ＣＮ（３０ｍＬ）を加え、３ｈ還流反応させ、反応完了後、反応系を室温まで冷却
し、濾過し、溶媒を蒸発乾固し、粗製品をさらなる処理なしにそのまま次の反応に用い、
黄色の固体（２４．４０ｇ，８３％）が得られた。
【０５６４】
　ステップ２）４－（２－（２－フルオロ－４－ニトロフェノキシ）エチル）モルホリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに１，２－ジフルオロ－４－ニトロベンゼン（１．０ｇ，６．
２９ｍｍｏｌ）、２－モルホリニルエタノール（１．０ｇ，７．６２ｍｍｏｌ）、Ｃｓ２

ＣＯ３（２．５ｇ，７．６７ｍｍｏｌ）及びＤＭＦ（１０ｍＬ）を加え、反応系を７５℃
まで加熱して１２ｈ反応させ、反応完了後、水（３０ｍＬ）を加え、ジクロロメタン（３
０ｍＬ×２）で抽出し、有機相を飽和塩化ナトリウム溶液（３０ｍＬ×３）で洗浄した。
溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ
／Ｖ）＝４／１）により精製し、黄色の油状物（１．３０ｇ，７６％）が得られた。
【０５６５】
　ステップ３）３－フルオロ－４－（２－モルホリニルエトキシ）アニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに４－（２－（２－フルオロ－４－ニトロフェノキシ）エチル
）モルホリン（１．３ｇ，４．８１ｍｍｏｌ）及びＴＨＦ（１２ｍＬ）を加え、その後、
１０％Ｐｄ／Ｃ（０．４ｇ）を加えて水素ガスを通し、反応系が室温下で一晩反応した。
反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をさらなる処理なしにそのまま
次の反応に用いた。黄色の油状物（１．００ｇ，８６％）が得られた。
【０５６６】
　ステップ４）３－（３－フルオロ－４－（２－モルホリニルエトキシ）フェニル）－２
－（（３－フルオロフェノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに３－フルオロ－４－（２－モルホリニルエトキシ）アニリ
ン（０．３３ｇ，１．３７ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（２０ｍＬ）を加え、室温下で
２Ｍトリメチルアルミニウムトルエン溶液（２．７ｍＬ，５．４０ｍｍｏｌ）をゆっくり
加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－（２－（３－フル
オロフェノキシ）アセチル）アミノ）クロトネート（０．３７ｇ，１．３８ｍｍｏｌ，５
ｍＬ　ジクロロメタン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で２４ｈ反応した。反応完
了後、飽和の塩化アンモニウム溶液を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（５０ｍ
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ロマトグラフィー（ジクロロメタン／メタノール（Ｖ／Ｖ）＝３０／１）により精製し、
淡黄色の固体（０．１９ｇ，３０％）が得られた。
【０５６７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４５８．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．２４（ｓ，３Ｈ），２．４５（ｔ，
４Ｈ，Ｊ＝４．３４Ｈｚ），２．６６（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝５．５８Ｈｚ），３．５５（ｔ，
４Ｈ，Ｊ＝４．５６Ｈｚ），４．１５（ｍ，２Ｈ），４．７２（ｓ，２Ｈ），６．３７（
ｓ，１Ｈ），６．６３－６．７５（ｍ，３Ｈ），７．１７－７．２７（ｍ，３Ｈ），７．
３８－７．４１（ｍ，１Ｈ）．
【０５６８】
　実施例５７
　３－（３－フルオロ－４－（２－モルホリニルエチル）フェニル）－２－（（３－フル
オロフェノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン

【化１０７】

【０５６９】
　１００ｍＬ三つ口フラスコに２－フルオロ－Ｎ１－（２－モルホリニルエチル）ベンゼ
ン－１，４－ジアミン（０．３３ｇ，１．３８ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（２０ｍＬ
）を加え、室温下で２Ｍトリメチルアルミニウムトルエン溶液（２．１ｍＬ，４．２ｍｍ
ｏｌ）をゆっくり加え、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、メチル３－（Ｎ－
（２－（３－フルオロフェノキシ）アセチル）アミノ）クロトネート（０．３７ｇ，１．
３８ｍｍｏｌ，５ｍＬ　ジクロロメタン溶解）をゆっくり加え、反応系が室温下で２４ｈ
反応した。反応完了後、水（５０ｍＬ）を系にゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（５
０ｍＬ×２）し、飽和塩化ナトリウム溶液（１００ｍＬ×３）で洗浄し、無水硫酸ナトリ
ウムで乾燥し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（溶離剤が
酢酸エチルである）により精製し、淡黄色の固体（０．５ｇ，７９％）が得られた。
【０５７０】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４５７．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．２２（ｓ，３Ｈ），２．４４（ｍ，
４Ｈ），３．１９（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝３．１９Ｈｚ），３．７６（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝２．２４
Ｈｚ），４．７０（ｓ，２Ｈ），６．３４（ｓ，１Ｈ），６．５２－６．６４（ｍ，２Ｈ
），６．５３－６．５６（ｍ，１Ｈ），６．６９－６．８１（ｍ，３Ｈ），６．９８－７
．０１（ｍ，１Ｈ），７．１４－７．２１（ｍ，１Ｈ），７．２１－７．２８（ｍ，１Ｈ
）．
【０５７１】
　実施例５８
　２－（（シクロヘキシルオキシ）メチル）－３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフ
ェニル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
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【化１０８】

【０５７２】
　ステップ１）２－（シクロヘキシルオキシ）酢酸エチル
　１００ｍＬ二つ口フラスコにシクロヘキサノール（２．４０ｇ，２４．０ｍｍｏｌ）、
Ｒｈ２（ＯＡｃ）４（５０ｍｇ，０．１１ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（５０ｍＬ）を
加え、室温下で２－ジアゾ酢酸エチル（２．７３ｇ，２３．９ｍｍｏｌ）をゆっくり滴入
し、反応系が室温下で５ｍｉｎ反応し、濾過し、溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラムク
ロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１５／１）により精製し、無
色の液体（３．８ｇ，８５％）が得られた。
【０５７３】
　ステップ２）２－（シクロヘキシルオキシ）酢酸
　１００ｍＬ二つ口フラスコにＮａＯＨ（４．８９ｇ，１２２ｍｍｏｌ）、Ｈ２Ｏ（２０
ｍＬ）及びＣＨ３ＯＨ（２０ｍＬ）を加え、氷浴条件下で２－（シクロヘキシルオキシ）
酢酸エチル（３．８ｇ，２０．４ｍｍｏｌ，１０ｍＬメタノール溶解）をゆっくり滴下し
、反応系が室温下で２ｈ反応した。反応完了後、濃塩酸でｐＨを４まで調整し、ジクロロ
メタンで抽出（２０ｍＬ×２）し、有機相を飽和塩化ナトリウム溶液で洗浄（４０ｍＬ×
２）し、溶媒を蒸発乾固し、粗生成物をカラムクロマトグラフィー（溶離剤が酢酸エチル
である）により精製し、淡黄色の油状物（２．７ｇ，８４％）が得られた。
【０５７４】
　ステップ３）２－（シクロヘキシルオキシ）アセチルクロリド
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－（シクロヘキシルオキシ）酢酸（０．９０ｇ，５．６９
ｍｍｏｌ）及びＳＯＣｌ２（１０ｍＬ）を加え、系を還流まで加熱して２ｈ反応させ、反
応完了後、室温まで冷却し、減圧下でＳＯＣｌ２を蒸発乾固し、黄色の油状物が得られ、
粗製品をさらなる処理なしにそのまま次の反応に用いた。
【０５７５】
　ステップ４）２－（シクロヘキシルオキシ）アセトアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮＨ４ＯＨ（２５－２８％、１５ｍＬ）を加え、氷浴条件下
で２－（シクロヘキシルオキシ）アセチルクロリド（１．０１ｇ，５．７２ｍｍｏｌ，２
ｍＬ　ジクロロメタン溶解）を加え、反応系が室温下で５ｍｉｎ反応し、ジクロロメタン
（２０ｍＬ×３）で抽出し、有機相を飽和塩化ナトリウム溶液（２０ｍＬ×２）で洗浄し
、溶媒を蒸発乾固し、白色の固体（０．５ｇ，５６％）が得られた。
【０５７６】
　ステップ５）２－（（シクロヘキシルオキシ）メチル）－３－（３－フルオロ－４－モ
ルホリニルフェニル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに２－（シクロヘキシルオキシ）アセトアミド（０．４ｇ，
２．５４ｍｍｏｌ）、Ｎ－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－３－アセチル
アセチルアニリン（０．７ｇ，２．５０ｍｍｏｌ）、テトライソプロピルチタネート（５
．８ｇ，２０．４ｍｍｏｌ）及びキシレン（１６ｍＬ）を加え、反応系を１６５℃まで加
熱し、３０ｈ反応させた。反応完了後、反応系を室温まで冷却し、酢酸エチル（６０ｍＬ
）、水（１０ｍＬ）を加え、濾過し、溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフ
ィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により精製し、黄色の油状物（０



(215) JP 2015-526411 A 2015.9.10

10

20

30

40

50

．１６ｇ，１６％）が得られた。
【０５７７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４０２．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ１．０４（ｍ，６Ｈ），１．２３（ｍ，
４Ｈ），２．２１（ｓ，３Ｈ），２．９ｍ（ｍ，１Ｈ），３．０５（ｍ，４Ｈ），３．７
６（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．６０Ｈｚ），４．０７（ｓ，２Ｈ），６．３２（ｓ，１Ｈ），７
．０８－７．１５（ｍ，２Ｈ），７．２１－７．２４（ｍ，１Ｈ）．
【０５７８】
　実施例５９
　３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－６－メチル－２－（（ピリジン－
３－オキシ）メチル）ピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１０９】

【０５７９】
　ステップ１）２－（ピリジン－３－オキシ）アセトニトリル
　１００ｍＬ二つ口フラスコにピリジン－３－オール（４．０ｇ，４２．１ｍｍｏｌ）、
Ｋ２ＣＯ３（６．９６ｇ，５０．４ｍｍｏｌ）及びＣＨ３ＣＮ（６ｍＬ）を加え、室温条
件下で２－ブロモアセトニトリル（２．５２ｇ，２１．０ｍｍｏｌ）をゆっくり滴下し、
反応系が室温条件下で４０ｈ反応し、反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、
粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２／１）に
より精製し、黄色の固体（０．４５ｇ，１６％）が得られた。
【０５８０】
　ステップ２）２－（ピリジン－３－オキシ）アセトアミド
　１００ｍＬ二つ口フラスコに２－（ピリジン－３－オキシ）アセトニトリル（１００ｍ
ｇ，０．７５ｍｍｏｌ）、Ｋ２ＣＯ３（１０３ｍｇ，０．７５ｍｍｏｌ）、ＤＭＳＯ（０
．１ｍＬ）及びＨ２Ｏ（２ｍＬ）を加え、氷浴条件下でＨ２Ｏ２（３０％，０．１ｍＬ）
をゆっくり滴下し、反応系が室温下で５ｍｉｎ反応し、溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラ
ムクロマトグラフィー（溶離剤が酢酸エチルである）により精製し、白色の固体（６２．
２ｍｇ，５５％）が得られた。
【０５８１】
　ステップ３）３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－６－メチル－２－（
（ピリジン－３－オキシ）メチル）ピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ三つ口フラスコに２－（ピリジン－３－オキシ）アセトアミド（１２０ｍｇ
，０．７９ｍｍｏｌ）、Ｎ－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－３－アセチ
ルアセチルアニリン（２２１．１ｍｇ，０．７９ｍｍｏｌ）、テトライソプロピルチタネ
ート（１．７９ｇ，６．３０ｍｍｏｌ）及びキシレン（１６ｍＬ）を加え、反応系を１６
５℃まで加熱し、５０ｈ反応させた。反応完了後、反応系を室温まで冷却し、酢酸エチル
（３０ｍＬ）、水（５ｍＬ）を加え、濾過し、溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマ
トグラフィー（溶離剤が酢酸エチルである）により精製し、黄色の固体（０．９０ｇ，２
９％）が得られた。
【０５８２】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３９７．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．２１（ｓ，３Ｈ），２．９７（ｍ，
４Ｈ），３．７２（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．６２Ｈｚ），４．７９（ｓ，２Ｈ），６．３７（
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ｓ，１Ｈ），７．０４－７．０８（ｍ，１Ｈ），７．１７－７．２０（ｍ，１Ｈ），７．
２３－７．２７（ｍ，２Ｈ），７．３２－７．３５（ｍ，１Ｈ），７．６７－７．７４（
ｍ，１Ｈ），８．１４－８．１５（ｍ，２Ｈ）．
【０５８３】
　実施例６０
　３－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（（５－フルオロピリミジン
－３－イル）オキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１１０】

【０５８４】
　ステップ１）２－（（５－フルオロピリミジン－３－イル）オキシ）アセトニトリル
　１００ｍＬ丸底フラスコに５－フルオロピリミジン－３－オール（０．９５ｇ，８．４
０ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（１．１６ｇ，８．４０ｍｍｏｌ）及びアセトニトリル（６
ｍＬ）を加え、２５℃下で反応系に２－ブロモアセトニトリル（１．０１ｇ，８．４２ｍ
ｍｏｌ）をゆっくり滴下した。滴下した後、反応系が室温下で４０ｈ反応した。反応完了
後、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エー
テル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝３／１）により精製し、黄色の固体（０．５５ｇ，４３％
）が得られた。
【０５８５】
　ステップ２）２－（（５－フルオロピリミジン－３－イル）オキシ）アセトアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－（（５－フルオロピリミジン－３－イル）オキシ）アセ
トニトリル（０．５５ｇ，３．６２ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（０．６０ｇ，４．３４ｍ
ｍｏｌ）、ＤＭＳＯ（０．５５ｍＬ）及び水（８ｍＬ）を加え、氷浴下で３０％過酸化水
素（０．５５ｍＬ）をゆっくり滴下した。滴下した後、反応系が室温下で５分反応した。
反応完了後、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（酢酸エチ
ルで溶離）により精製し、白色の固体（０．３７ｇ，６０％）が得られた。
【０５８６】
　ステップ３）３－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（（５－フルオ
ロピリミジン－３－イル）オキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－（（５－フルオロピリミジン－３－イル）オキシ）アセ
トアミド（２００ｍｇ，１．１８ｍｍｏｌ）、Ｎ－（３－フルオロ－４－モルホリニルフ
ェニル）－３－カルボニルブチルアミド（３３０ｍｇ，１．１８ｍｍｏｌ）及びキシレン
（１０ｍＬ）を加え、その後、室温下で反応系にテトライソプロピルチタネート（２．７
ｍｇ，９．５ｍｍｏｌ）を加え、反応系を還流まで加熱し、５０ｈ反応させた。反応系を
室温まで冷却し、水（１０ｍＬ）及び酢酸エチル（６０ｍＬ）を加え、濾過し、減圧下で
溶媒を蒸発乾固した。粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（
Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、黄色の固体（１３０ｍｇ，２７％）が得られた。
【０５８７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４１５．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ２．２１（ｓ，３Ｈ），２．９８（
ｍ，４Ｈ），３．７３（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．６２Ｈｚ），４．８４（ｓ，２Ｈ），６．３
７（ｓ，１Ｈ），７．０４－７．０８（ｍ，１Ｈ），７．１８－７．２１（ｍ，１Ｈ），
７．３２－７．３７（ｍ，２Ｈ），８．０７－８．０８（ｍ，１Ｈ），８．１６（ｍ，１
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Ｈ）．
【０５８８】
　実施例６１
　３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（２－（３－フルオロフェノ
キシ）プロピル－２－イル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１１１】

【０５８９】
　ステップ１）２－（３－フルオロフェノキシ）－２－メチルプロピオン酸エチル
　１００ｍＬ丸底フラスコに３－フルオロフェノール（３．３６ｇ，３０．０ｍｍｏｌ）
、２－ブロモ－２－メチルプロピオン酸エチル（８．７８ｇ，４５．０ｍｍｏｌ）、炭酸
カリウム（６．２２ｇ，４５．０ｍｍｏｌ）及びアセトン（５０ｍＬ）を加え、反応系を
還流まで加熱し、一晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、水（６０ｍＬ
）を加え、ジクロロメタンで抽出（４０ｍＬ×２）した。有機層を飽和食塩水で洗浄（４
０ｍＬ×２）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフィー（
石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝４／１）により精製し、無色の液体（３．２０ｇ
，４７％）が得られた。
【０５９０】
　ステップ２）２－（３－フルオロフェノキシ）－２－メチルプロピオン酸
　２５０ｍＬ丸底フラスコに水酸化カリウム（２．３８ｇ，４２．４ｍｍｏｌ）、水（５
０ｍＬ）及びエタノール（７０ｍＬ）を加え、その後、２－メチル－２－（３－フルオロ
フェノキシ）プロピオン酸エチル（３．２０ｇ，１４．１ｍｍｏｌ）を一括して加え、反
応系を４０℃まで加熱し、２ｈ反応させた。混合物を０℃まで冷却し、濃塩酸を酸性ｐＨ
＝３まで調整し、ジクロロメタンで抽出（２０ｍＬ×２）した。有機層を飽和食塩水で洗
浄（２０ｍＬ×２）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。濾過し、溶媒を蒸発乾固し、白
色の固体（１．７０ｇ，６１％）が得られた。
【０５９１】
　ステップ３）２－（３－フルオロフェノキシ）－２－メチルプロピオニルクロリド
　５０ｍＬ丸底フラスコに２－メチル－２－（３－フルオロフェノキシ）プロピオン酸（
１．７０ｇ，８．５８ｍｍｏｌ）を加え、窒素ガスの保護下、ジクロロスルホキシドをゆ
っくり滴下（１５ｍＬ）し、反応系を還流まで加熱し、３ｈ反応させた。混合物を室温ま
で冷却し、溶媒を蒸発乾固し、黄色の液体が得られ、粗製品をさらなる処理なしにそのま
ま次の反応に用いた。
【０５９２】
　ステップ４）メチル３－（Ｎ－（２－（３－フルオロフェノキシ）－２－メチルプロピ
オニル）アミノ）クロトネート
　５０ｍＬ二つ口フラスコにピリジン（０．８０ｇ，１０．１ｍｍｏｌ）、メチル３－ア
ミノクロトネート（０．９０ｇ，７．８２ｍｍｏｌ）及びジクロロメタン（２０ｍＬ）を
加え、窒素ガスの保護下、２－（３－フルオロフェノキシ）－２－メチルプロピオニルク
ロリド（１．８６ｇ，８．５９ｍｍｏｌ）のジクロロメタン（５ｍＬ）溶液をゆっくり滴
下し、反応系が室温下で一晩反応した。反応完了後、混合物を飽和食塩水で洗浄（２０ｍ
Ｌ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油
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エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝２０／１）により精製し、黄色の固体（１．１３ｇ，
４９％）が得られた。
【０５９３】
　ステップ５）３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（２－（３－フ
ルオロフェノキシ）－２－プロピル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ二つ口フラスコに３－フルオロ－４－モルホリニルアニリン（０．５０ｇ，
２．５５ｍｍｏｌ）及び乾燥ジクロロメタン（４０ｍＬ）を加え、窒素ガスの保護下、室
温下で２Ｍトリメチルアルミニウムトルエン溶液（３．９ｍＬ，７．８ｍｍｏｌ）をゆっ
くり滴下し、反応系が室温下で０．５ｈ反応した。その後、反応系にメチル３－（Ｎ－（
２－（３－フルオロフェノキシ）－２－メチルプロピオニル）アミノ）クロトネート（１
．１３ｇ，３．８３ｍｍｏｌ，５ｍＬ　ジクロロメタン溶解）をゆっくり滴下し、反応系
が室温下で３日反応した。反応完了後、飽和の塩化アンモニウム溶液（５０ｍＬ）を系に
ゆっくり加え、ジクロロメタンで抽出（３０ｍＬ×３）し、有機層を飽和食塩水で洗浄（
３０ｍＬ×３）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフィー
（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝３／１）により精製し、黄色の固体（０．１７
ｇ，１５％）が得られた。
【０５９４】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４４２．２（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ１．５５（ｓ，３Ｈ），１．６８－１．
６５（ｄ，３Ｈ，Ｊ＝１２．８Ｈｚ），２．３５（ｓ，３Ｈ），３．１７－３．０６（ｍ
，４Ｈ），３．８８－３．８５（ｍ，４Ｈ），６．２４－６．２０（ｄｔ，１Ｈ，Ｊ１＝
１０．８Ｈｚ，Ｊ２＝２．４Ｈｚ），６．３１－６．２８（ｄｄ，１Ｈ，Ｊ１＝８．２Ｈ
ｚ，Ｊ２＝２．２Ｈｚ），６．３５（ｓ，１Ｈ），６．６０－６．５６（ｄｄ，１Ｈ，Ｊ

１＝１２．９Ｈｚ，Ｊ２＝２．４Ｈｚ），６．７１－６．６５（ｍ，２Ｈ），６．８５－
６．８０（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝８．８Ｈｚ），７．１７－７．１１（ｍ，１Ｈ）．
【０５９５】
　実施例６２
　３－（４－（ジヘキシルアミノ）－３－フルオロフェニル）－２－（（３－フルオロフ
ェノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１１２】

【０５９６】
　ステップ１）Ｎ－（４－（ジヘキシルアミノ）－３－フルオロフェニル）－３－カルボ
ニルブチルアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコに２－フルオロ－Ｎ１，Ｎ１－ジヘキシルアニリン（２．９４
ｇ，１０．０ｍｍｏｌ）、ジケテン（０．８４ｇ，１０．０ｍｍｏｌ）及びトルエン（５
０ｍＬ）を加え、反応系を８０℃まで加熱し、一晩反応させた。反応完了後、混合物を室
温まで冷却し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エ
ーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／４）により精製し、黄色の油状物（２．６７ｇ，７
０％）が得られた。
【０５９７】
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　ステップ２）２－（３－フルオロフェノキシ）アセトアミド
　２５０ｍＬ丸底フラスコに３－フルオロフェノール（１１．２ｇ，１００ｍｍｏｌ）、
２－ブロモアセトアミド（１３．８ｇ，１００ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（１３．８２ｇ
，１００ｍｍｏｌ）、炭酸セシウム（３２．５８ｇ，１００ｍｍｏｌ）及びアセトン（１
５０ｍＬ）を加え、反応系を還流まで加熱し、一晩反応させた。反応完了後、混合物を室
温まで冷却し、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー
（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、白色の固体（５．０６
ｇ，３０％）が得られた。
【０５９８】
　ステップ３）３－（４－（ジヘキシルアミノ）－３－フルオロフェニル）－２－（（３
－フルオロフェノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ－（４－（ジヘキシルアミノ）－３－フルオロフェニル）
－３－カルボニルブチルアミド（２．６７ｇ，７．０５ｍｍｏｌ）、２－（３－フルオロ
フェノキシ）アセトアミド（２．３７ｇ，１４．０ｍｍｏｌ）及びキシレン（２０ｍＬ）
を加え、その後、室温下で反応系にテトライソプロピルチタネート（５．９７ｇ，２１．
０ｍｍｏｌ）を加え、反応系を１６５℃まで加熱し、２４ｈ反応させた。反応系を室温ま
で冷却し、トルエン（１２０ｍＬ）及び飽和塩化アンモニウム溶液（１５０ｍＬ）を加え
、反応系が室温下で一晩反応した。反応完了後、濾過し、ろ液をジクロロメタン（１５０
ｍＬ×３）で抽出した。有機層を合わせ、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。濾過し、減圧
下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル
（Ｖ／Ｖ）＝２／１）により精製し、黄色の固体（０．９５ｇ，２６％）が得られた。
【０５９９】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：５１２．３（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ０．８８（ｔ，６Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈ
ｚ），１．２５－１．３０（ｍ，１６Ｈ），２．４２（ｓ，３Ｈ），３．６２（ｔ，４Ｈ
，Ｊ＝７．８Ｈｚ），４．８４（ｓ，２Ｈ），６．５４（ｓ，１Ｈ），６．５４（ｓ，１
Ｈ），６．５８－６．６０（ｍ，１Ｈ），６．６４－６．６６（ｍ，１Ｈ），６．６８－
６．７３（ｍ，１Ｈ），７．２１－７．２７（ｍ，１Ｈ），７．６０（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８
．６Ｈｚ），７．７４－７．７７（ｍ，１Ｈ），７．９６（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝８．３Ｈｚ）
．
【０６００】
　実施例６３
　３－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３－フルオロフェノキシ）
メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１１３】

【０６０１】
　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－３－カル
ボニルブチルアミド（０．８９ｇ，３．００ｍｍｏｌ）及びキシレン（２０ｍＬ）を加え
、その後、２－（３－フルオロフェノキシ）アセトアミド（１．０１ｇ，５．９７ｍｍｏ
ｌ）及びテトライソプロピルチタネート（７．２ｍＬ）を加え、反応系を１６５℃まで加
熱し、２４ｈ反応させた。反応系を室温まで冷却し、トルエン（４５ｍＬ）及び飽和塩化
アンモニウム溶液（６０ｍＬ）を加え、室温で一晩反応させた。反応完了後、濾過し、ろ
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液をジクロロメタンで抽出（６０ｍＬ×３）した。有機層を合わせ、飽和食塩水で洗浄し
、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／
酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、黄色の固体（０．２９ｇ，２３％）が得
られた。
【０６０２】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４３０．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：δ２．３５（ｓ，３Ｈ），３．００－
３．０６（ｍ，４Ｈ），３．８５－３．８７（ｍ，４Ｈ），４．６８（ｄ，Ｊ＝５．１２
Ｈｚ，２Ｈ），６．３９（ｓ，１Ｈ），６．４５－６．４９（ｍ，１Ｈ），６．５４（ｄ
ｄ，Ｊ＝２．３２Ｈｚａｎｄ８．３４Ｈｚ，１Ｈ），６．６４－６．６８（ｍ，１Ｈ），
７．０７（ｓ，１Ｈ），７．１１－７．１９（ｍ，２Ｈ），７．２９（ｄ，Ｊ＝２．４Ｈ
ｚ，１Ｈ）．
【０６０３】
　実施例６４
　３－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３－クロロフェノキシ）メ
チル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１１４】

【０６０４】
　ステップ１）２－（３－クロロフェノキシ）アセトアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコに３－クロロフェノール（２．５７ｇ，２０．０ｍｍｏｌ）、
２－ブロモアセトアミド（２．７６ｇ，２０．０ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（５．５３ｇ
，４０．０ｍｍｏｌ）及びアセトン（４０ｍＬ）を加え、反応系を７０℃まで加熱して一
晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固
し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１
）により精製し、白色の固体（３．２２ｇ，８７％）が得られた。
【０６０５】
　ステップ２）３－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３－クロロフ
ェノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－３－カル
ボニルブチルアミド（０．４８ｍｇ，１．６２ｍｍｏｌ）、２－（３－クロロフェノキシ
）アセトアミド（０．６０ｇ，３．２４ｍｍｏｌ）、テトライソプロピルチタネート（２
．４ｍＬ）及びキシレン（１０ｍＬ）を加え、反応系を１６５℃まで加熱し、２４ｈ反応
させた。反応系を室温まで冷却し、トルエン（６０ｍＬ）及び飽和塩化アンモニウム溶液
（６０ｍＬ）を加え、室温で一晩反応させた。反応完了後、濾過し、ろ液をジクロロメタ
ンで抽出（２０ｍＬ×４）した。有機層を合わせ、飽和食塩水で洗浄（３０ｍＬ×２）し
、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／
酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、黄色の固体（０．４６ｇ，６４％）が得
られた。
【０６０６】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４４６．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．３５（ｓ，３Ｈ），３．０８－２．
９９（ｍ，４Ｈ），３．８７－３．８５（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．６Ｈｚ），４．６９－４．
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１Ｈ），６．７５－６．７４（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝２．２Ｈｚ），６．９５－６．９２（ｍ，
１Ｈ），７．０７－７．０５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８．５Ｈｚ），７．１６－７．１１（ｍ，
２Ｈ），７．２９（ｓ，１Ｈ）．
【０６０７】
　実施例６５
　３－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３－シアノフェノキシ）メ
チル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１１５】

【０６０８】
　ステップ１）２－（３－シアノフェノキシ）アセトアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコに３－ヒドロキシベンゾニトリル（２．３８ｇ，２０．０ｍｍ
ｏｌ）、２－ブロモアセトアミド（３．０４ｇ，２２．０ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（５
．５３ｇ，４０．０ｍｍｏｌ）及びアセトン（２０ｍＬ）を加え、反応系を７０℃まで加
熱して１７．５ｈ反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し、減圧下で
溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ
／Ｖ）＝１／１）により精製し、白色の固体（２．７０ｇ，７７％）が得られた。
【０６０９】
　ステップ２）３－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３－シアノフ
ェノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－３－カル
ボニルブチルアミド（０．５９ｇ，２．００ｍｍｏｌ）、２－（３－シアノフェノキシ）
アセトアミド（０．７１ｇ，４．０３ｍｍｏｌ）、テトライソプロピルチタネート（４．
８ｍＬ）及びキシレン（２０ｍＬ）を加え、反応系を１６５℃まで加熱し、２４ｈ反応さ
せた。反応系を室温まで冷却し、トルエン（３０ｍＬ）及び飽和塩化アンモニウム溶液（
４０ｍＬ）を加え、室温で一晩反応させた。反応完了後、濾過し、ろ液をジクロロメタン
で抽出（５０ｍＬ×３）した。有機層を合わせ、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品
をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精
製、黄色の固体（０．５１ｇ，５９％）が得られた。
【０６１０】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４３７．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．３５（ｓ，３Ｈ），２．９８－３．
１１（ｍ，４Ｈ），３．８５－３．８７（ｍ，４Ｈ），４．６８－４．７６（ｍ，２Ｈ）
，６．３９（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝０．８４Ｈｚ），７．０２－７．０５（ｍ，３Ｈ），７．１
３（ｄｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．３６Ｈｚａｎｄ８．５２Ｈｚ），７．２５－７．３４（ｍ，３
Ｈ）．
【０６１１】
　実施例６６
　３－（３－フルオロ－４－（モルホリン－３－オン）フェニル）－２－（（３－フルオ
ロフェノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
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【化１１６】

【０６１２】
　ステップ１）２－（３－フルオロフェノキシ）アセトアミド
　２５０ｍＬ丸底フラスコに３－フルオロフェノール（５．６１ｇ，５０．０ｍｍｏｌ）
、２－ブロモアセトアミド（７．５９ｇ，５５．０ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（１３．８
２ｇ，１００ｍｍｏｌ）及びアセトン（８０ｍＬ）を加え、反応系を７０℃まで加熱して
一晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾
固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／
１）により精製し、白色の固体（７．８９ｇ，９３％）が得られた。
【０６１３】
　ステップ２）４－（２－フルオロ－４－ニトロフェニル）モルホリン－３－オン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに３，４－ジフルオロニトロベンゼン（７．９５ｇ，５０．０
ｍｍｏｌ）、モルホリン３－オン（５．０６ｇ，５０．０ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（１
３．８２ｇ，１００ｍｍｏｌ）及びＤＭＦ（８０ｍＬ）を加え、反応系を１４０℃まで加
熱して一晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し、減圧下で溶媒を
蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）
＝３／１）により精製し、黄色の固体（５．００ｇ，４２％）が得られた。
【０６１４】
　ステップ３）４－（４－アミノ－２－フルオロフェニル）モルホリン－３－オン
　２５０ｍＬ丸底フラスコに鉄粉（８．８ｇ，１５８ｍｍｏｌ）、水（６０ｍＬ）及び塩
酸（２ｍＬ）を加え、反応系を６５℃まで加熱した。２０ｍｉｎ反応した後、混合物を室
温まで冷却し、反応溶媒を流れ捨て、反応フラスコに４－（２－フルオロ－４－ニトロフ
ェニル）モルホリン－３－オンのメタノール溶液（３．８ｇ，１５．８ｍｍｏｌ，１００
ｍＬメタノール溶解）を加え、塩酸でｐＨ＝２まで調整し、反応系を６５℃まで加熱して
４ｈ反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、飽和炭酸水素ナトリウム溶液を
加えてｐＨを８まで調整し、濾過し、減圧下で大部分の溶媒を蒸発乾固し、残留物を酢酸
エチルで抽出（２０ｍＬ×３）し、有機相を飽和食塩水で洗浄（２０ｍＬ×４）し、無水
硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エ
チル（Ｖ／Ｖ）＝１／２）により精製し、白色の固体（１．８９ｇ，５７％）が得られた
。
【０６１５】
　ステップ４）Ｎ－（３－フルオロ－４－（３－カルボニルモルホリン）フェニル）－３
－カルボニルブチルアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコに４－（４－アミノ－２－フルオロフェニル）モルホリン－３
－オン（２．５１ｇ，１１．９ｍｍｏｌ）、ジケテン（２．５１ｇ，２９．９ｍｍｏｌ）
及び酢酸エチル（４０ｍＬ）を加え、反応系を８０℃まで加熱し、２４ｈ反応させた。反
応完了後、混合物を室温まで冷却し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマ
トグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／４）により精製し、黄色の固
体（２．１５ｇ，６１％）が得られた。
【０６１６】
　ステップ５）３－（３－フルオロ－４－（モルホリン－３－オン）フェニル）－２－（
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（３－フルオロフェノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－フルオロ－４－（３－カルボニルモルホリン）フ
ェニル））－３－カルボニルブチルアミド（０．５９ｇ，２．００ｍｍｏｌ）、２－（３
－フルオロフェノキシ）アセトアミド（０．９４ｇ，５．５６ｍｍｏｌ）、テトライソプ
ロピルチタネート（４．８ｍＬ）及びキシレン（１０ｍＬ）を加え、反応系を１６５℃ま
で加熱し、２４ｈ反応させた。反応系を室温まで冷却し、トルエン（６０ｍＬ）及び飽和
塩化アンモニウム溶液（６０ｍＬ）を加え、室温で一晩反応させた。反応完了後、濾過し
、ろ液をジクロロメタンで抽出（２０ｍＬ×４）した。有機層を合わせ、飽和食塩水で洗
浄（３０ｍＬ×２）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフ
ィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／２）により精製し、黄色の固体（０．
０６ｇ，７％）が得られた。
【０６１７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４２８．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．３６（ｓ，３Ｈ），３．７０（ｄ，
２Ｈ，Ｊ＝３．１２Ｈｚ），４．０３（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝４．６Ｈｚ），４．３５（ｓ，２
Ｈ），４．７３（ｓ，２Ｈ），６．３８（ｓ，１Ｈ），６．５５－６．５３（ｍ，２Ｈ）
，６．６７（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．３Ｈｚ），７．２１－７．１１（ｍ，３Ｈ），７．４４
（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝８．２Ｈｚ）．
【０６１８】
　実施例６７
　３－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（４－クロロナフタレン－１
－オキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１１７】

【０６１９】
　ステップ１）２－（４－クロロナフタレン－１－オキシ）アセトアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコに４－クロロナフトール（３．５７ｇ，２０．０ｍｍｏｌ）、
２－ブロモアセトアミド（２．７６ｇ，２０．０ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（５．５３ｇ
，４０．０ｍｍｏｌ）及びアセトン（４０ｍＬ）を加え、反応系を７０℃まで加熱して一
晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固
し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１
）により精製し、白色の固体（２．３２ｇ，４９％）が得られた。
【０６２０】
　ステップ２）３－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（４－クロロナ
フタレン－１－オキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－クロロ－４－モルホリニルフェニル）－３－カル
ボニルブチルアミド（０．５９ｇ，２．０ｍｍｏｌ）、２－（４－クロロナフタレン－１
－オキシ）アセトアミド（０．９４ｇ，４．０ｍｍｏｌ）、テトライソプロピルチタネー
ト（４．８ｍＬ）及びキシレン（１０ｍＬ）を加え、反応系を１６５℃まで加熱し、２４
ｈ反応させた。反応系を室温まで冷却し、トルエン（６０ｍＬ）及び飽和塩化アンモニウ
ム溶液（６０ｍＬ）を加え、室温で一晩反応させた。反応完了後、濾過し、ろ液をジクロ
ロメタンで抽出（２０ｍＬ×４）した。有機層を合わせ、飽和食塩水で洗浄（３０ｍＬ×
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２）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エー
テル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、黄色の固体（０．５６ｇ，５６％
）が得られた。
【０６２１】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４９６．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．３７（ｓ，３Ｈ），２．９６－２．
８６（ｍ，４Ｈ），３．８３－３．８０（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．６Ｈｚ），４．９３－４．
９２（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝４．９Ｈｚ），６．４１（１Ｈ，ｓ），６．６２－６．６０（ｄ，
１Ｈ，Ｊ＝８．３Ｈｚ），６．８９－６．８７（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８．５Ｈｚ），７．０９
－７．０７（ｄｄ，１Ｈ，Ｊ１＝２．５Ｈｚ，Ｊ２＝８．５Ｈｚ），７．２７－７．２６
（ｍ，１Ｈ），７．３５－７．３３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８．２Ｈｚ），７．５５－７．５１
（ｍ，１Ｈ），７．６４－７．６０（ｍ，１Ｈ），８．０４－８．０２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝
８．３Ｈｚ），８．１８－８．１６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８．２Ｈｚ）。
【０６２２】
　実施例６８
　２－（（３－エチニルフェノキシ）メチル）－３－（３－フルオロ－４－モルホリニル
フェニル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１１８】

【０６２３】
　ステップ１）２－（３－エチニルフェノキシ）アセトアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコに３－ヒドロキシベンゼンアセチレン（３．３１ｇ，２８．０
ｍｍｏｌ）、アセトン（５０ｍＬ）、２－ブロモアセトアミド（２．３６ｇ，１７．１ｍ
ｍｏｌ）及びＫ２ＣＯ３（５．５３ｇ，４０．０ｍｍｏｌ）を加え、反応系を７０℃まで
加熱して７ｈ反応させた。混合物を室温まで冷却し、濾過し、溶媒を蒸発乾固し、粗製品
をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精
製し、白色の固体（２．７０ｇ，９０％）が得られた。
【０６２４】
　ステップ２）２－（（３－エチニルフェノキシ）メチル）－３－（３－フルオロ－４－
モルホリニルフェニル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－３－カ
ルボニルブチルアミド（０．８０ｇ，２．８５ｍｍｏｌ）、２－（３－エチニルフェノキ
シ）アセトアミド（１．０ｇ，５．７１ｍｍｏｌ）、テトライソプロピルチタネート（６
．７６ｍＬ）及びキシレン（２０ｍＬ）を加え、反応系を１６５℃まで加熱し、２４ｈ反
応させた。反応系を室温まで冷却し、トルエン（５０ｍＬ）及び飽和塩化アンモニウム溶
液（６０ｍＬ）を加え、室温で一晩反応させた。反応完了後、濾過し、ろ液をジクロロメ
タンで抽出（１５０ｍＬ×３）した。有機層を合わせ、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。
粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）に
より精製し、黄色の固体（０．６０ｇ，５０％）が得られた。
【０６２５】
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　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４２０．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．３４（ｓ，３Ｈ），３．０３－３．
１１（ｍ，５Ｈ），３．８３（ｔ，４Ｈ），４．６８（ｓ，２Ｈ），６．３８（ｓ，１Ｈ
），６．７６－７．１９（ｍ，７Ｈ）．
【０６２６】
　実施例６９
　２－（（３－フルオロフェノキシ）ジフルオロメチル）－３－（３－フルオロ－４－モ
ルホリニルフェニル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１１９】

【０６２７】
　ステップ１）２－ジフルオロ－２－（３－フルオロフェノキシ）酢酸エチル
　１００ｍＬ丸底フラスコに３－フルオロフェノール（２．２４ｇ，２０．０ｍｍｏｌ）
、メタノール（２０ｍＬ）、２－ブロモ－２，２－ジフルオロ酢酸エチル（８．１２ｇ，
４０．０ｍｍｏｌ）及び炭酸カリウム（６．９１ｇ，５０．０ｍｍｏｌ）を加え、反応系
を７０℃まで加熱して一晩反応させた。混合物を室温まで冷却し、濾過し、溶媒を蒸発乾
固し、粗製品をさらなる処理なしにそのまま次の反応に用いた。
【０６２８】
　ステップ２）２，２－ジフルオロ－２－（３－フルオロフェノキシ）アセトアミド
　２０ｍＬ封管に２，２－ジフルオロ－２－（３－フルオロフェノキシ）酢酸エチル（３
．５ｇ，１４．９ｍｍｏｌ）、メタノール（１０ｍＬ）及びアンモニア水（５．０９ｇ）
を加え、反応系を１００℃まで加熱して２４ｈ反応させた。混合物を室温まで冷却し、溶
媒を蒸発乾固し、粗製品をさらなる処理なしにそのまま次の反応に用いた。
【０６２９】
　ステップ３）２－（（３－フルオロフェノキシ）ジフルオロメチル）－３－（３－フル
オロ－４－モルホリニルフェニル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－３－カ
ルボニルブチルアミド（０．６０ｇ，２．１４ｍｍｏｌ）、２，２－ジフルオロ－２－（
３－フルオロフェノキシ）アセトアミド（０．８８ｇ，４．２９ｍｍｏｌ）、テトライソ
プロピルチタネート（４．８７ｇ，１７．１ｍｍｏｌ）及びキシレン（２０ｍＬ）を加え
、反応系を１６５℃まで加熱し、２４ｈ反応させた。反応系を室温まで冷却し、トルエン
（６０ｍＬ）及び飽和塩化アンモニウム溶液（８０ｍＬ）を加え、室温で一晩反応させた
。反応完了後、濾過し、ろ液をジクロロメタンで抽出（１５０ｍＬ×３）した。有機層を
合わせ、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エー
テル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、黄色の固体（０．３８ｇ，４０％
）が得られた。
【０６３０】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４５０．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．４３（ｓ，３Ｈ），３．１５（ｔ，
４Ｈ），３．８５（ｍ，４Ｈ），６．３６－７．２７（ｍ，８Ｈ）．
【０６３１】
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　実施例７０
　２－（（３－シアノフェノキシ）メチル）－３－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリ
ニルフェニル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
【化１２０】

【０６３２】
　ステップ１）４－（２，６－ジフルオロ－４－ニトロフェニル）モルホリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに１，２，３－トリフルオロ－５－ニトロベンゼン（３．５４
ｇ，２０．０ｍｍｏｌ）、モルホリン（２．０ｍＬ，２３．０ｍｍｏｌ）、トリエチルア
ミン（８．５ｍＬ，６１．０ｍｍｏｌ）及び酢酸エチル（３０ｍＬ）を加え、反応系が室
温下で５ｈ反応した。反応完了後、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマト
グラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝８／１）により精製し、黄色の固体
（４．７６ｇ，９８％）が得られた。
【０６３３】
　ステップ２）３，５－ジフルオロ－４－モルホリニルアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに４－（２，６－ジフルオロ－４－ニトロフェニル）モルホリ
ン（４．７１ｇ，１９．３ｍｍｏｌ）、テトラヒドロフラン（３０ｍＬ）及びエタノール
（３０ｍＬ）を加え、その後、１０％Ｐｄ／Ｃ（２．０ｇ）を加えて水素ガスを通し、反
応系が室温下で一晩反応した。反応完了後、濾過し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品
をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝８／１）により精
製し、黄色の固体（３．６２ｇ，８８％）が得られた。
【０６３４】
　ステップ３）Ｎ－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリニルフェニル）－３－カルボニ
ルブチルアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコに３，５－ジフルオロ－４－モルホリニルアニリン（３．４２
ｇ，１６．０ｍｍｏｌ）、ジケテン（１．６１ｇ，１９．２ｍｍｏｌ）及び酢酸エチル（
２０ｍＬ）を加え、反応系を８３℃まで加熱して一晩反応させた。反応完了後、混合物を
室温まで冷却し、減圧下で溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油
エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、黄色の固体（３．１０ｇ，６
５％）が得られた。
【０６３５】
　ステップ４）２－（３－シアノフェノキシ）アセトアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコに３－ヒドロキシベンゾニトリル（２．３８ｇ，２０．０ｍｍ
ｏｌ）、２－ブロモアセトアミド（３．０４ｇ，２２．０ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（５
．５３ｇ，４０．０ｍｍｏｌ）及びアセトン（３０ｍＬ）を加え、反応系を７５℃まで加
熱して一晩反応させた。反応完了後、混合物を室温まで冷却し、濾過し、減圧下で溶媒を
蒸発乾固し、粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）
＝１／１）により精製し、白色の固体（１．００ｇ，２８％）が得られた。
【０６３６】
　ステップ５）２－（（３－シアノフェノキシ）メチル）－３－（３，５－ジフルオロ－
４－モルホリニルフェニル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
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　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３，５－ジフルオロ－４－モルホリニルフェニル）－
３－カルボニルブチルアミド（０．７９ｇ，２．６５ｍｍｏｌ）、２－（３－シアノフェ
ノキシ）アセトアミド（０．９３ｇ，５．２８ｍｍｏｌ）、テトライソプロピルチタネー
ト（６．３ｍＬ）及びキシレン（２５ｍＬ）を加え、反応系を１６５℃まで加熱し、２４
ｈ反応させた。反応系を室温まで冷却し、トルエン（６０ｍＬ）及び飽和塩化アンモニウ
ム溶液（６０ｍＬ）を加え、室温で一晩反応させた。反応完了後、濾過し、ろ液をジクロ
ロメタンで抽出（２０ｍＬ×４）した。有機層を合わせ、飽和食塩水で洗浄（３０ｍＬ×
２）し、無水硫酸ナトリウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エー
テル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／２）により精製し、黄色の固体（０．２９ｇ，２５％
）が得られた。
【０６３７】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４３９．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．３４（ｓ，３Ｈ），３．２０（ｓ，
４Ｈ），３．８０－３．７７（ｔ，４Ｈ，Ｊ＝４．４Ｈｚ），４．７７（ｓ，２Ｈ），６
．３７（ｓ，１Ｈ），６．８３－６．８１（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝８．９Ｈｚ），７．０８－７
．０６（ｄｄ，２Ｈ，Ｊ１＝７．５Ｈｚ，Ｊ２＝１．０Ｈｚ），７．２９－７．２７（ｄ
，１Ｈ，Ｊ＝６．４Ｈｚ），７．３９－７．３５（ｍ，１Ｈ）．
【０６３８】
　実施例７１
　３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３－メトキシフェノキシ
）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン

【化１２１】

【０６３９】
　ステップ１）２－（３－メトキシフェノキシ）アセトアミド
　１００ｍＬ丸底フラスコに３－メトキシフェノール（２．４８ｇ，２０．０ｍｍｏｌ）
、アセトン（３０ｍＬ）、ブロモアセトアミド（３．３１ｇ，２４．０ｍｍｏｌ）及び炭
酸カリウム（５．５３ｇ，４０．０ｍｍｏｌ）を加え、反応系を７０℃まで加熱して９ｈ
反応させた。混合物を室温まで冷却し、濾過し、溶媒を蒸発乾固し、粗製品をカラムクロ
マトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ／Ｖ）＝１／１）により精製し、白色の
固体（３．０ｇ，８３％）が得られた。
【０６４０】
　ステップ２）３－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－２－（（３－メトキ
シフェノキシ）メチル）－６－メチルピリミジン－４（３Ｈ）－オン
　２５０ｍＬ丸底フラスコにＮ－（３－フルオロ－４－モルホリニルフェニル）－３－カ
ルボニルブチルアミド（１．０ｇ，３．５７ｍｍｏｌ）、２－（３－メトキシフェノキシ
）アセトアミド（１．２９ｇ，７．１２ｍｍｏｌ）、テトライソプロピルチタネート（８
．１１ｇ，２８．５ｍｍｏｌ）及びキシレン（３０ｍＬ）を加え、反応系を１６５℃まで
加熱し、２４ｈ反応させた。反応系を室温まで冷却し、トルエン（８０ｍＬ）及び飽和塩
化アンモニウム溶液（１００ｍＬ）を加え、室温で一晩反応させた。反応完了後、濾過し
、ろ液をジクロロメタンで抽出（１５０ｍＬ×３）した。有機層を合わせ、無水硫酸ナト
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リウムで乾燥した。粗製品をカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（Ｖ
／Ｖ）＝１／１）により精製し、黄色の固体（０．６１ｇ，４０％）が得られた。
【０６４１】
　ＭＳ（ＥＳＩ，ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４２６．１（Ｍ＋１）；
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：δ２．２５（ｓ，３Ｈ），２．９７（ｔ，
４Ｈ），３．６９（ｓ，３Ｈ），３．７１（ｍ，４Ｈ），４．６９（ｓ，２Ｈ），６．３
３－７．３１（ｍ，８Ｈ）．
【０６４２】
　実施例７２
　３－（３－クロロ－４－（（１－（４－クロロ－３－フルオロフェニル）－２－メチル
プロパン－２－イル）アミノ）フェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－４（３Ｈ）－
オン
【化１２２】

【０６４３】
　ステップ１：１－（４－クロロ－３－フルオロフェニル）プロパン－２－オン
　５００ｍＬ丸底フラスコに４－ブロモ－１－クロロ－２－フルオロベンゼン（２０．９
０ｇ，１００．０ｍｍｏｌ）、アセチルアセトン（３０ｍＬ，３００．０ｍｍｏｌ）及び
ジメチルスルホキシド（１００ｍＬ）を加え、リン酸三カリウム（６３．７０ｇ，３００
．０ｍｍｏｌ）及びヨウ化第一銅（３．００ｇ，１５．８０ｍｍｏｌ）を加え、窒素ガス
の保護下、１１０ｏＣまで加熱して２３時間反応させた。反応終了後、室温まで冷却し、
２Ｍ塩酸（３００ｍＬ）を加え、系を酢酸エチル（１００ｍＬｘ３）で抽出し、有機相を
飽和食塩水（１００ｍＬｘ２）で洗浄し、無水硫酸ナトリウム（５０ｇ）で乾燥した。濾
過し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をゲルカラムクロマトグラフィー（石油エーテル
／酢酸エチル（ｖ／ｖ）＝１０／１）により精製し、黄色の液体（９．０２ｇ，４８．２
％）が得られた。
【０６４４】
　ステップ２：１－（４－クロロ－３－フルオロフェニル）－２－メチルプロパン－２－
オール
　２５０ｍＬ二つ口フラスコにメチル臭化マグネシウム（１００ｍＬ，１００．０ｍｍｏ
ｌ，１．０Ｍテトラヒドロフラン溶液）を加え、窒素ガスの保護下、０ｏＣまで冷却し、
１－（４－クロロ－３－フルオロフェニル）プロパン－２－オン（９．００ｇ，４８．２
０ｍｍｏｌ）のテトラヒドロフラン溶液（２０ｍＬ）をゆっくり滴下した。滴下した後、
反応系を７６ｏＣまで加熱して１２時間反応させた。室温まで冷却し、飽和塩化アンモニ
ウム溶液（５０ｍＬ）で反応をクエンチし、溶液を水（２００ｍＬ）に注ぎ、希釈し、系
を酢酸エチル（１００ｍＬｘ４）で抽出し、有機相を合わせ、飽和食塩水（１００ｍＬｘ
２）で洗浄し、無水硫酸ナトリウム（５０ｇ）で乾燥した。濾過し、減圧下で溶媒を留去
し、粗生成物をゲルカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（ｖ／ｖ）＝
８／１）により精製し、黄色の液体（８．６１ｇ，８８．２％）が得られた。
【０６４５】
　ステップ３：Ｎ－（１－（４－クロロ－３－フルオロフェニル）－２－メチルプロパン
－２－イル）アセトアミド
　２５０ｍＬ丸底フラスコに１－（４－クロロ－３－フルオロフェニル）－２－メチルプ
ロパン－２－オール（８．６１ｇ，４２．５０ｍｍｏｌ）、アセトニトリル（１３ｍＬ，
２５５．０ｍｍｏｌ）及び酢酸（８０ｍＬ）を加え、系に硫酸（１３ｍＬ）を滴下し、滴
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下完了後、系を６５ｏＣまで加熱して５時間反応させた。反応終了後、混合物を室温まで
冷却し、氷水（４００ｍＬ）に注ぎ、水酸化ナトリウムでｐＨ＞１１まで調整し、系を酢
酸エチル（１５０ｍＬｘ３）で抽出し、有機相を飽和食塩水（１５０ｍＬｘ２）で洗浄し
、無水硫酸ナトリウム（４０ｇ）で乾燥した。濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物
をゲルカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル（ｖ／ｖ）＝２／１）によ
り精製し、黄色の固体（４．３８ｇ，４２．１％）が得られた。
【０６４６】
　ＭＳ（ＥＳＩ、ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：２４４．２（Ｍ＋１）；Ｃ１２Ｈ１５ＣｌＦ
ＮＯのとして計算：正確な質量：２４３．０８
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δ７．２９（ｄｄ，Ｊ＝１０．７，５．２Ｈ
ｚ，１Ｈ），６．９４（ｄｄ，Ｊ＝１０．２，１．９Ｈｚ，１Ｈ），６．８７（ｄｄ，Ｊ
＝８．１，１．５Ｈｚ，１Ｈ），５．２１（ｓ，１Ｈ），３．０８（ｓ，２Ｈ），１．９
５（ｓ，３Ｈ），１．３２（ｓ，６Ｈ）．
【０６４７】
　ステップ４：１－（４－クロロ－３－フルオロフェニル）－２－メチルプロパン－２－
アミン
　１００ｍＬ丸底フラスコにＮ－（１－（４－クロロ－３－フルオロフェニル）－２－メ
チルプロパン－２－イル）アセトアミド（３．３６ｇ，１３．８０ｍｍｏｌ）及び濃塩酸
（６０ｍＬ）を加え、系を１２０ｏＣまで加熱して１６．５時間反応させた。反応終了後
、混合物を室温まで冷却し、氷水に注ぎ、水酸化ナトリウムでｐＨ＞１２まで調整し、系
を酢酸エチル（８０ｍＬｘ５）で抽出し、有機相を飽和食塩水（１００ｍＬｘ２）で洗浄
し、無水硫酸ナトリウム（２０ｇ）で乾燥した。濾過し、減圧下で溶媒を留去し、残留物
を再び濃塩酸（６０ｍＬ）に溶解させ、系を１２０ｏＣまで加熱して２０時間反応させた
。反応終了後、混合物を室温まで冷却し、水（１００ｍＬ）を加え、酢酸エチル（５０ｍ
Ｌｘ３）で洗浄し、水相を水酸化ナトリウムでｐＨ＞１１まで調整し、系を酢酸エチル（
５０ｍＬｘ３）で抽出し、有機相を飽和食塩水（８０ｍＬｘ２）で洗浄し、無水硫酸ナト
リウム（２０ｇ）で乾燥した。濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物を真空乾燥して
黄色の固体（０．４８４ｇ，１７．４％）が得られた。
ＭＳ（ＥＳＩ、ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：２０２．１（Ｍ＋１）；Ｃ１０Ｈ１３ＣｌＦＮ
のとして計算：正確な質量：２０１．０７
【０６４８】
　ステップ５：２－クロロ－Ｎ－（１－（４－クロロ－３－フルオロフェニル）－２－メ
チルプロパン－２－イル）－４－ニトロアニリン
　１００ｍＬ丸底フラスコに３－クロロ－４－フルオロニトロベンゼン（４２１ｍｇ，２
．４０ｍｍｏｌ）、１－（４－クロロ－３－フルオロフェニル）－２－メチルプロパン－
２－アミン（４８４ｍｇ，２．４０ｍｍｏｌ）及びジメチルスルホキシド（１０ｍＬ）を
加え、窒素ガスの保護下、反応系を９０ｏＣまで加熱して３時間反応させた。室温まで冷
却し、３８．５時間撹拌反応させた。９０ｏＣまで加熱して８１．５時間反応させ続けた
。反応完了後、室温まで冷却し、水（８０ｍＬ）を加え、酢酸エチル（３０ｍＬｘ３）で
抽出し、有機相を飽和食塩水（３０ｍＬｘ２）で洗浄し、無水硫酸ナトリウム（１０ｇ）
で乾燥した。濾過し、減圧下で溶媒を留去し、粗生成物をゲルカラムクロマトグラフィー
（石油エーテル／酢酸エチル（ｖ／ｖ）＝２０／１）により精製し、黄色の油状物（４９
０ｍｇ，５７．２％）が得られた。
【０６４９】
　ＭＳ（ＥＳＩ、ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３５７．２（Ｍ＋１）；Ｃ１６Ｈ１５Ｃｌ２

ＦＮ２Ｏ２のとして計算：正確な質量：３５６．０５
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δ８．２４（ｄ，Ｊ＝２．６Ｈｚ，１Ｈ），
８．１０（ｄｄ，Ｊ＝９．２，２．６Ｈｚ，１Ｈ），７．３４－７．２６（ｍ，１Ｈ），
７．０４－６．９８（ｍ，１Ｈ），６．８６（ｄｄ，Ｊ＝９．９，２．０Ｈｚ，１Ｈ），
６．７７（ｄｄ，Ｊ＝８．２，１．５Ｈｚ，１Ｈ），５．００（ｓ，１Ｈ），３．０４（
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ｓ，２Ｈ），１．４８（ｓ，６Ｈ）．
【０６５０】
　ステップ６：２－クロロ－Ｎ１－（１－（４－クロロ－３－フルオロフェニル）－２－
メチルプロパ－２－イル）ベンゼン－１，４－ジアミン
　１００ｍＬ丸底フラスコに２０ｍＬ水及び鉄粉（６９７ｍｇ，１２．５０ｍｍｏｌ）を
加え、系に濃塩酸（０．２ｍＬ）を滴下し、撹拌下で６５ｏＣまで加熱して鉄粉を１５分
活性化し、その後、水層をデカントし、２－クロロ－Ｎ－（１－（４－クロロ－３－フル
オロフェニル）－２－メチルプロパ－２－イル）－４－ニトロアニリン（４４６ｍｇ，１
．２５ｍｍｏｌ）をメタノール（２０ｍＬ）に溶解させた溶液を上記鉄粉に加え、塩酸で
ｐＨを２～３まで調整し、６５ｏＣまで加熱して２０分反応させた。反応終了した後、混
合物を室温まで冷却してトリエチルアミンでｐＨを１１まで調整し、濾過し、減圧下で溶
媒を留去し、残留物を酢酸エチル（１００ｍＬ）に溶解させ、水（３０ｍＬｘ３）、飽和
食塩水（３０ｍＬｘ２）の順で洗浄し、無水硫酸ナトリウム（１０ｇ）で乾燥した。濾過
し、減圧下で溶液を留去し、粗製品をさらなる精製なしにそのまま次の反応に用いた。
【０６５１】
　ＭＳ（ＥＳＩ、ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：３２７．１（Ｍ＋１）；Ｃ１６Ｈ１７Ｃｌ２

ＦＮ２のとして計算：正確な質量：３２６．０８
【０６５２】
　ステップ７：３－（３－クロロ－４－（（１－（４－クロロ－３－フルオロフェニル）
－２－メチルプロパン－２－イル）アミノ）フェニル）－２，６－ジメチルピリミジン－
４（３Ｈ）－オン
　窒素ガスの保護下、、２－クロロ－Ｎ１－（１－（４－クロロ－３－フルオロフェニル
）－２－メチルプロパン－２－イル）ベンゼン－１，４－ジアミン（４０８ｍｇ，１．２
５ｍｍｏｌ）を１５ｍＬトルエンに溶解させ、慎重にトリメチルアルミニウム（２．５ｍ
Ｌ，５．００ｍｍｏｌ，２．０Ｍトルエン溶液）を滴下し、滴下完了後、室温で３０分撹
拌し続けた。５ｍＬトルエンに溶解させたメチル３－（Ｎ－アセチルアミノ）クロトネー
ト（２９５ｍｇ，１．８８ｍｍｏｌ）を滴下し、滴下完了後、２２時間室温で撹拌し続け
た。トリメチルアルミニウム（２．０ｍＬ，４．００ｍｍｏｌ，２．０Ｍトルエン溶液）
を追加し、３０分撹拌し、トルエン（３ｍＬ）に溶解させたメチル３－（Ｎ－アセチルア
ミノ）クロトネート（２９５ｍｇ，１．８８ｍｍｏｌ）を滴下し、室温下で１８時間反応
させ続けた。飽和塩化アンモニウム溶液（５０ｍＬ）で反応をクエンチし、濾過し、ろ液
から有機相を分け、水相を酢酸エチル（３０ｍＬｘ３）で抽出し、有機相を合わせ、飽和
食塩水（３０ｍＬｘ２）で洗浄し、無水硫酸ナトリウム（１５ｇ）で乾燥した後、減圧下
で溶媒を留去し、粗生成物をゲルカラムクロマトグラフィー（石油エーテル／酢酸エチル
（ｖ／ｖ）＝２／３）により精製し、黄色の固体（１８３ｍｇ，３３．７％）が得られた
。
【０６５３】
　ＭＳ（ＥＳＩ、ｐｏｓ．ｉｏｎ）ｍ／ｚ：４３４．２（Ｍ＋１）；Ｃ２２Ｈ２２Ｃｌ２

ＦＮ３Ｏのとして計算：正確な質量：４３３．１１
　１ＨＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）δ７．３１（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ），
７．１６（ｄ，Ｊ＝２．５Ｈｚ，１Ｈ），７．１１（ｄ，Ｊ＝８．７Ｈｚ，１Ｈ），６．
９８（ｄｄ，Ｊ＝８．７，２．５Ｈｚ，１Ｈ），６．９０（ｄｄ，Ｊ＝１０．１，１．９
Ｈｚ，１Ｈ），６．８３（ｄｄ，Ｊ＝８．２，１．５Ｈｚ，１Ｈ），６．３０（ｄ，Ｊ＝
９．９Ｈｚ，１Ｈ），４．４８（ｓ，１Ｈ），３．０１（ｄｄ，Ｊ＝３２．３，１３．６
Ｈｚ，２Ｈ），２．３３（ｓ，３Ｈ），２．２７（ｓ，３Ｈ），１．４４（ｓ，３Ｈ），
１．４２（ｓ，３Ｈ）．
　細胞実験の方法：
【０６５４】
　１　細胞播種
　指数増殖期のＢＨＫ－２１細胞を取り、フュージョン増殖８５～９５％の後、消化、移
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行培養された細胞を、回収し、細胞をカウントし、細胞密度を２×１０４個／ｍＬに調整
し、９６穴プレートに１００μｌ／ウェルで播種し、３７℃で５％ＣＯ２インキュベータ
内でインキュベートした。
【０６５５】
　２　細胞投与
　２４ｈまでの細胞接着の後、９６ウエルプレートの上清を捨てた。上記の化合物を異な
る濃度の溶液に調整し、その溶液を１００μｌ／ウェルでウエルに添加した。各濃度の溶
液を３例ずつ、投与後４８ｈ、細胞を二次培養した。　
【０６５６】
　３　吸光度の測定
　投与してから４８ｈ後、各ウェルに１０μｌのＣＣＫ－８溶液を加え、２ｈインキュベ
ートした。マイクロプレートリーダーにより４５０ｎｍの波長で各ウェルの吸光度（Ａ）
を検出した。Ａに基づいて各化合物の細胞増殖阻害率を計算し、細胞増殖阻害率（ｉｎｈ
ｉｂｉｔｉｏｎ　ｒａｔｉｏ，ＩＲ）＝（１－実験群（Ａｉ）の値／対照群（Ａｏ）の値
）×１００％であり、データ処理ソフトウェアにより各化合物の４８ｈでのＩＣ５０を計
算した。
【０６５７】
【表２－１】
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【表２－２】

【０６５８】
　Ｎ／Ａ：化合物の試験濃度の範囲では阻害活性がなく、阻害活性は試験濃度とともに増
加しない。
【０６５９】
　ＰＦＤとの比率（倍数）：当該化合物ＩＣ５０からのピルフェニドンＩＣ５０の比率が
ある：倍数が大きいほど、化合物の阻害活性が高い。
臓器線維化の共通の特徴は、細胞外マトリックス（ＥＣＭ）の拡大と、臓器および組織の
構造リモデリングであり、そこにおいて、多くのサイトカイン（ＣＫ）がそのプロセスに
関与する。インビトロでの実験的なスクリーニングにおいて、ここに開示された化合物が
ピリフェンドよりも高い活性があること、一部の化合物はピルフェニドンの２０倍以上で
あることが示された。ここに開示された化合物はピルフェニドンにより引き起こされる光
毒性反応を回避することができ、それは抗線維化に有効である。
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【国際調査報告】
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