
(57)【要約】

構造式 I を有する、ジペプチジルペプチダーゼIV（DPP

-IV）阻害物質を提供する。ここで、 n は 1 から 3 の

数であり、また、 X は、 CH2基 、 S 、 O 、 CF2基も

しくは C(CH3 )2基であり、また、 Z は、 H 、 ハロゲ

ン基、ヒドロキシル基、 (C1 - 6 )アルコキシ基、 (C1 - 1 2
)アルキル基、 (C3 - 1 2 )シクロアルキル基、フェニル基

、もしくはヘテロアリール基であり、ここでフェニル基

およびヘテロアリール基は、オプションとして

 R7 で単置換もしくは独立に複数置換することができ、

また、オプションとして X と隣接する環員炭素原子と 

Z とが縮合シクロプロピル基を形成し、また、オプショ

ンとして X を含んだ環の結合のうちのひとつが二重結

合であり、また、 Cri Ri i  、 R1  、 R1、 R3

 、 R4  および R5  については本明細書中で述べる。こ

れらの化合物を調製する方法、ならびに、糖尿病（特に

II型糖尿病）および他の関連する疾患を処置するための

方法について、構造式 I の化合物を、これらの化合物

を含むような薬学的組成物中で用いることによって記載

した。これらの化合物と他の抗糖尿病薬とを配合した薬
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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 下 記 の 構 造 式  I の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
す べ て の エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 お よ び 薬 学 的 に 許 容 さ
れ る そ れ ら の 塩 を 含 み 、 ま た 、
　   n は 、  1 か ら  3 の 数 で あ り 、
　   X は 、  CH 2 基  、  S 、  O 、  CF 2 基 、 も し く は  C(CH 3 ) 2 基  で あ り 、
　   Z は 、  H 、  ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ
ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ；
こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X と 隣 接 す る 環 員 炭 素 原 子 と  Z と が 縮 合 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 を 形
成 し 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X を 含 ん だ 環 の 結 合 の う ち の ひ と つ が 二 重 結 合 で あ り 、 ま た 、
　   R 1  お よ び  R 2 は 、 独 立 に あ る い は 共 に 、 水 素 原 子 、 ボ ロ ン 酸 保 護 基 、 ま た は 、 生 理 pH
の 水 溶 液 中 も し く は 生 体 液 中 に お い て 水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 、
で あ り 、
　   CR i R i i は 存 在 し て も し な く て も よ く 、  CR i R i i  が 存 在 す る 場 合 に は 、  R i  、  R i i 、  R
3  、  R 4  お よ び  R 5  が 、 （ ａ ａ ） 、 （ ｂ ｂ ） 、 ま た は （ ｃ ｃ ）  か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
　     （ ａ ａ ）  R i 、  R i i  、  R 3  、 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、
　         ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で
き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 6  が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ
て 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  
-CO 2 R

8 、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数

置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )
ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド
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ロ キ シ ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
、 も し く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 8  が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基
、  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル
ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア
リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｃ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル
基 、 も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｄ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ
る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )
ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ
マ ン チ ル 基 、 な ら び に  [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は  [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、
オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )
ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R
1 0  と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｅ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、
 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]
ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン
チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い
は 、
　         ｆ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
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で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｉ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ

10

20

30

40

50

(4) JP 2007-512254 A 2007.5.17



ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｊ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、 (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、
 (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 ベ
ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独
立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ ロ
ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  O-
ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ
ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か ら  
6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｌ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る よ う な も の
、 ； と い う も の で あ る か あ る い は 、 ；
　     （ ｂ ｂ ）  R i 、  R i i  、  R 3  、  R 4  お よ び  R 5  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、
ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基
、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ
ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル
キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア
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ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ
ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基
、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア
ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ
ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、
チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル
ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ
カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ
ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も
し く は ス ル ホ ニ ル 基 、 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な も の 、 ； で あ る も の
で あ っ て ま た は 、 ；
　       R i  と  R 3  も し く は  R 4  と の 組 み 合 わ せ 、 ま た は 、  R i i と  R 3  も し く は  R 4  と の
組 み 合 わ せ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の 、 環 、 多 環 、 ま た は 、  N
 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な 一 個 ～ 三 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ
複 素 環 系 、 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 環 系 は 、 （ ａ ａ ） で 提 示 し た 基 の い ず れ か で オ プ シ
ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な 単 環 、 縮 合 二 環 、 な ら び に 縮 合 三
環 を 含 む よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 共 に 、  -(CR 2 2 R 2 3 ) m - を 形 成 し 、 ； こ こ で 、  m は  2 か ら  6 の 数
で あ り 、 ； ま た 、  R 2 2  お よ び  R 2 3  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 ア ル コ キ シ
基 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ハ ロ 基 、 ア ミ ノ 基 、
置 換 ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア リ ー ル
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 で あ る よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く
は  SO 2 か ら 選 択 さ れ る よ う な 合 計 二 個 ～ 四 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 五 員 ～ 七 員 環 を 形 成 す
る 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の シ ク ロ ヘ テ ロ
ア ル キ ル 環 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ア
リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 も し く は 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 に 縮 合 す る よ う な
三 員 ～ 七 員 の シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 有 し て い る よ う な も の 、 ； と い う も の で あ る か あ る い は
、 ；
　     （ ｃ ｃ ）  R i お よ び  R 3  が 、 水 素 原 子 で あ っ て 、 ； 且 つ 、  R i i  と  R 4  と が 共 に 、 四
員 ～ 八 員 の 環 、 多 環 、 ま た は 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な
一 個 ～ 三 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 複 素 環 系 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 環 系 は 、 （ ａ ａ ） も
し く は （ ｂ ｂ ） で 提 示 し た 基 の い ず れ か で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置
換 さ れ る よ う な 単 環 、 縮 合 二 環 、 な ら び に 縮 合 三 環 を 含 む よ う な も の で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、 （ ａ ａ ） も し く は （ ｂ ｂ ） で 提 示 さ れ た 基 の い ず れ か で あ る よ う な も の
で あ る か 、 ； あ る い は 、 ；
　   CR i R i i が 存 在 し な い 場 合 に は 、  R 3  、  R 4  、 お よ び  R 5  が （ ｄ ｄ ） 、 （ ｅ ｅ ） 、 も し
く は （ ｆ ｆ ） か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
　     （ ｄ ｄ ）  R 3 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、
　         ａ ）  水 素 原 子 で あ っ て 、 ；  R 5 が 水 素 原 子 で 無 い 場 合 に は 、  n は  1 、 X は  C
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H 2  、  Z は  H 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で
き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 6  が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ
て 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  
-CO 2 R

8 、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数

置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )
ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
、 も し く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 8  が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基
、  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル
ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア
リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｃ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル
基 、 も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｄ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ
る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )
ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ
マ ン チ ル 基 、 な ら び に [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ
プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア
ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と
が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル
基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )ア
ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置 換
も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R 1 0

 と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｅ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、
 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]
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ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン
チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 1 2  は 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い
は 、
　         ｆ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び
前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、
あ る い は 、
　         ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
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ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｉ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｊ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基
、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記
ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は
独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ
ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  
O-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ
ミ ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か
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ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｌ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る よ う な も の
、 ； と い う も の で あ る か あ る い は 、 ；
　     （ ｅ ｅ ）  R 3 、  R 4  お よ び  R 5  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基
、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ
ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル
基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ
ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ
ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、
こ れ ら の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、
ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ
ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア
ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、
ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ
ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル
ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ
ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基
、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ て 、 ； こ こ で 、  n が  
1 、  X が  CH 2  、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て い て 、  Z 、  R 3  お よ び  R 5 が  H で あ る と き
に は 、  R 4  は 天 然 α -ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で は 無 く 、 ； ま た 、 こ こ で 、  n が  1 、  X が  CH 2 、
 X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て い て 、  Z お よ び  R 5  が  H で あ る と き に は 、  R 3  と  R 4 と は い
ず れ も メ チ ル 基 で は 無 い よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 共 に 、  -(CR 2 2 R 2 3 ) m - を 形 成 し 、 ； こ こ で 、  m は  2 か ら  6 の 数
で あ り 、 ； ま た 、  R 2 2  お よ び  R 2 3  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 ア ル コ キ シ
基 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ハ ロ 基 、 ア ミ ノ 基 、
置 換 ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア リ ー ル
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 で あ る よ う な も の で あ り 、 ； こ こ で 、  n が  1 で あ る と き に は 、  X は  CH 2  で あ り
、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 は 飽 和 し て お り 、 ま た 、  Z お よ び  R 3 は  H で あ り 、 ま た 、  R 4  
と  R 5  と は い ず れ も  -(CH 2 ) 2 - も し く は  -(CH 2 ) 3 - で は 無 い よ う な も の 、 ； で あ る も の で
あ っ て ま た は 、 ；
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　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く
は  SO 2 か ら 選 択 さ れ る よ う な 合 計 二 個 ～ 四 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 五 員 ～ 七 員 環 を 形 成 し
て い る よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の シ ク ロ ヘ テ ロ
ア ル キ ル 環 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ア
リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 も し く は 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 に 縮 合 す る よ う な
三 員 ～ 七 員 の シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 有 し て い る よ う な も の 、 ； と い う も の で あ る か あ る い は
、 ；
　     （ ｆ ｆ ）  R 3 が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、  R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る
原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な 一 個 ～ 三 個 の ヘ テ
ロ 原 子 を 含 ん だ 、 四 員 ～ 八 員 の 単 環 ヘ テ ロ 環 系 も し く は 多 環 ヘ テ ロ 環 系 を 形 成 し 、 ； こ こ
で 、 前 記 ヘ テ ロ 環 系 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 前 述 の （ ｄ ｄ ） も し く は （ ｅ ｅ ） で 提 示 さ れ
た 基 の い ず れ か で 単 置 換 ま た は 独 立 に 複 数 置 換 で き 、 ； こ こ で 、 ま た 、  n が  1 で あ る と
き に は 、  X は  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 は 飽 和 し て お り 、 ま た 、  Z お よ び  R
3 は  H で あ り 、 ま た 、  R 4  と  R 5  と は 共 に  -(CH 2 ) 2 - も し く は  -(CH 2 ) 3 - で は 無 い よ う な
も の 、 ； で あ っ て 、 な ら び に 、 ；
　   前 記 波 線 を 含 ん だ 結 合 は 、 結 合 す る 点 を 意 味 し て い る
こ と を 特 徴 と す る 、 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ 】
　 R 1  お よ び  R 2  が 、 独 立 に 、 も し く は 共 に 、  (+)-ピ ナ ン ジ オ ー ル 、 ピ ナ コ ー ル 、  1,2-
ジ シ ク ロ ヘ キ シ ル エ タ ン ジ オ ー ル 、  1,2-エ タ ン ジ オ ー ル 、  2,2-ジ エ タ ノ ー ル ア ミ ン 、  1
,3-プ ロ パ ン ジ オ ー ル 、  2,3-ブ タ ン ジ オ ー ル 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル タ ル ト ラ ー ト 、  1,4-ブ タ
ン ジ オ ー ル 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ タ ン ジ オ ー ル 、  (S,S,)-5,6-デ カ ン ジ オ ー ル 、  1,1,2-ト
リ フ ェ ニ ル -1,2-エ タ ン ジ オ ー ル 、  (2R,3R)-1,4-ジ メ ト キ シ -1,1,4,4-テ ト ラ フ ェ ニ ル -2,
3-ブ タ ン ジ オ ー ル 、 メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル 、 カ テ コ ー ル 、 も し く は
 1-ブ タ ノ ー ル か ら 形 成 さ れ た 前 記 ボ ロ ン 酸 保 護 基 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記
載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 R 1  お よ び  R 2  が 、 独 立 に 、 も し く は 共 に 、 生 理 pHの 水 溶 液 中 も し く は 生 体 液 中 に お い
て 、 水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 で あ っ て 、  1,2-ジ シ ク ロ ヘ キ シ ル
エ タ ン ジ オ ー ル 、  1,2-エ タ ン ジ オ ー ル 、  1,3-プ ロ パ ン ジ オ ー ル 、  2,3-ブ タ ン ジ オ ー ル
、  1,4-ブ タ ン ジ オ ー ル 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ タ ン ジ オ ー ル 、 メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 、 イ
ソ プ ロ パ ノ ー ル 、 も し く は  1-ブ タ ノ ー ル か ら 形 成 さ れ る も の で あ る こ と を 特 徴 と す る 、
請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 CR i R i i  が 存 在 し な い 場 合 に 、  R 3  、  R 4 、 お よ び  R 5  が （ ｄ ｄ ） 、 （ ｅ ｅ ） 、 お よ び （
ｆ ｆ ） か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
　     （ ｄ ｄ ）  R 3 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、
　         ａ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で
き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 6  が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
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ー ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ
て 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  
-CO 2 R

8 、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数

置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )
ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
、 も し く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 8  が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基
、  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル
ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア
リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｂ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル
基 、 も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｃ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ
る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )
ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ
マ ン チ ル 基 、 な ら び に  [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は  [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、
オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )
ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R
1 0  と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、
 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]
ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン
チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
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キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い
は 、
　         ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ４ 】
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； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｉ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｊ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基
、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記
ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は
独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ
ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  
O-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ
ミ ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る よ う な も の
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、 ； と い う も の で あ る か あ る い は 、 ；
　     （ ｅ ｅ ）  R 3 お よ び  R 4  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル
キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ
ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ
ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ
ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ
ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ
テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら
の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ
キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ
ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ
ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ
テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、
ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ
ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ
カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ
ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基
、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ
ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ
ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル
キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク
ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ
ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ
ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ
ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ
ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ
ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル
基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ
ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ
基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア
ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基
、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ
キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ
ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 共 に 、  -(CR 2 2 R 2 3 ) m - を 形 成 し 、 ； こ こ で 、  m は  2 か ら  6 の 数
で あ り 、 ； ま た 、  R 2 2  お よ び  R 2 3  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 ア ル コ キ シ
基 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ハ ロ 基 、 ア ミ ノ 基 、
置 換 ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア リ ー ル
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ
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キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 で あ る よ う な も の で あ り 、 ； こ こ で 、  n が  1 で あ る と き に は 、  X は  CH 2  で あ り
、 ま た 、  Z お よ び  R 3  は  H で あ り 、 ま た 、  R 4 と  R 5  と は い ず れ も  -(CH 2 ) 2 - も し く は  
-(CH 2 ) 3 - で は 無 い よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く
は  SO 2 か ら 選 択 さ れ る よ う な 合 計 二 個 ～ 四 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 五 員 ～ 七 員 環 を 形 成 し
て い る よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の シ ク ロ ヘ テ ロ
ア ル キ ル 環 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ア
リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 も し く は 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 に 縮 合 す る よ う な
三 員 ～ 七 員 の シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 有 し て い る よ う な も の 、 ； と い う も の で あ る か あ る い は
、 ；
　     （ ｆ ｆ ）  R 3 が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、  R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る
原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な 一 個 ～ 三 個 の ヘ テ
ロ 原 子 を 含 ん だ 、 四 員 ～ 八 員 の 単 環 ヘ テ ロ 環 系 も し く は 多 環 ヘ テ ロ 環 系 を 形 成 し 、 ； こ こ
で 、 前 記 ヘ テ ロ 環 系 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 前 述 の （ ｄ ｄ ） も し く は （ ｅ ｅ ） で 提 示 さ れ
た 基 の い ず れ か で 単 置 換 ま た は 独 立 に 複 数 置 換 で き 、 ； こ こ で 、 ま た 、  n が  1 で あ る と
き に は 、  X は  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 は 飽 和 し て お り 、 ま た 、  Z お よ び  R
3 は  H で あ り 、 ま た 、  R 4  と  R 5  と は 共 に  -(CH 2 ) 2 - も し く は  -(CH 2 ) 3 - で は 無 い よ う な
も の 、 ；
で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i が 存 在
せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ
ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し
く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル
基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ
シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま
た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く
は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の で あ る 、 ； こ と を 特 徴
と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 R 5  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 で あ る こ と を 特 徴 と す
る 、 請 求 項 ５ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 R 5  が 、 メ チ ル 基 、 エ チ ル 基 、  n-プ ロ ピ ル 基 、 イ ソ プ ロ ピ ル 基 、  n-ブ チ ル 基 、 イ ソ ブ
チ ル 基 、  sec-ブ チ ル 基 、  tert-ブ チ ル 基 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 、 シ ク ロ ブ チ ル 基 、 シ ク ロ
ペ ン チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル 基 、  1-シ ク ロ ヘ キ シ ル エ チ ル 基
、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i が 存 在
せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、  イ ン ダ ニ ル 基
、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル
基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ
シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル
基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 な ら び に [2.2.1
]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ
基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く
は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ
び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル

10

20

30

40

50

(16) JP 2007-512254 A 2007.5.17



キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ
基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R 1 0  と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基
を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i が 存 在
せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、  R 1 1 (CH 2 ) p - で
あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1 は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル
基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル
基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記
2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も
し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、
オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単
置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、
オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  R 1 2  は 、 ハ ロ ゲ ン
基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ
シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C

1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ
ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ
ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー
ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複
数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物
。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i が 存 在
せ ず 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、  (R 1 3 )

2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ
ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ
り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物
。
【 請 求 項 １ １ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i が 存 在
せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の
基 で あ っ て 、
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
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記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る こ と を
特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i が 存 在
せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の
基 で あ っ て 、
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i が 存 在
せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の
基 で あ っ て 、
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物
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。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i が 存 在
せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 構 造 式  (フ ェ ニ
ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1
2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る こ と を 特 徴 と
す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i が 存 在
せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の
基 で あ っ て 、
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、 (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、
 (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 ベ
ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独
立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ ロ
ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  O-
ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ
ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か ら  
6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記
載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
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【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 化 合 物
【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 化 合 物
【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 下 記 の 構 造 式
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 下 記 の 構 造 式
【 化 ２ ６ 】
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を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i が 存 在
せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の
基 で あ っ て 、
【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る 、 ； こ と を
特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ２ ２ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 R 1  お よ び  R 2  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  n が  1 で あ り 、 ； ま た 、  X と 隣 接 す る 環
員 炭 素 原 子 と  Z と が 縮 合 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 を 形 成 し 、 ； ま た 、  CR i R 2  が 存 在 せ ず 、 ； ま
た 、 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5 、 ；
　   R 3  、  R 4 お よ び  R 5  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル
基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア
ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク
ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ
シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ
ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア
ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ
て が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基
、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、
ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア
ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ
基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ
基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、
ア ル キ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ
ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア
ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス
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ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 、 で 単
置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   R 4  と  R 5 と が 共 に 、  -(CR 2 2 R 2 3 ) m - を 形 成 し 、 ； こ こ で 、  m は  2 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  R 2 2  お よ び  R 2 3  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、
ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ハ ロ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換
ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア リ ー ル ア ル
キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク
ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ
基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ
カ ル ボ ニ ル 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ
基 で あ る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   R 4  と  R 5 と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO

2  か ら 選 択 さ れ る よ う な 合 計 二 個 ～ 四 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 五 員 ～ 七 員 環 を 形 成 す る 、
； で あ る か 、 あ る い は 、
　   R 4  と  R 5 と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ
ル 環 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ア リ ー ル
基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 も し く は 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 に 縮 合 す る よ う な 三 員 ～
七 員 の シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 有 し て い る よ う な も の で あ る
こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 下 記 の 構 造 式
【 化 ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 下 記 の 構 造 式
【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 下 記 の 構 造 式
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【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 下 記 の 構 造 式
【 化 ３ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  n が  1 で あ り 、 ； ま た 、  X 
が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  CR i R i i  が 存 在 せ ず 、 ； ま た 、  R 5  が 、 ア リ ー ル 基 も し く は ア
ラ ル キ ル 基 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　   CR i R i i が 存 在 す る 場 合 に は 、  R i  お よ び  R 3  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R i i  と  R 4

と が 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の 環 、 多 環 、 ま た は 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択
さ れ る よ う な 一 個 ～ 三 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 複 素 環 系 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 環 系 は
、 前 述 の （ ａ ａ ） も し く は （ ｂ ｂ ） で 提 示 し た 基 の い ず れ か で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も
し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な 単 環 、 縮 合 二 環 、 な ら び に 縮 合 三 環 を 含 む よ う な も の
で あ っ て 、 ； ま た 、  R 5  が （ ａ ａ ） も し く は （ ｂ ｂ ） で 提 示 し た 基 の い ず れ か 、 ； で あ る
か 、 あ る い は 、
　   CR i R i i が 存 在 し な い 場 合 に は 、  R 3  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 4  と  R 5  と が 、 そ
れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の 環 、 多 環 、 ま た は 、  N 、  O 、  S 、  SO 
も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な 一 個 ～ 三 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 複 素 環 系 を 形 成 し
、 ； こ こ で 、 前 記 環 系 は 、 前 述 の （ ｄ ｄ ） も し く は （ ｅ ｅ ） で 提 示 し た 基 の い ず れ か で オ
プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な 単 環 、 縮 合 二 環 、 な ら び に 縮
合 三 環 を 含 む よ う な も の で あ っ て 、 ； ま た 、  n が  1 で あ る と き に は 、  X が  CH 2  で あ り
、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  Z お よ び  R 3 は 水 素 原 子 で あ り 、 ま た
、  R 4  と  R 5  と は 共 に  -(CH 2 ) 2 - も し く は  -(CH 2 ) 3 - で は 無 い よ う な も の で あ る
こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 で あ っ て 、
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【 化 ３ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、
　   Y は 、  O 、  S 、  CHR 2 5 、 も し く は  NR 2 6  で あ り 、
　   Y が  CHR 2 5  で あ る 場 合 に は 、  k は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ま た 、  m は  0 か ら  3 
の 数 で あ り 、
　   Y が  O も し く は  NR 2 6 で あ る 場 合 に は 、  k は  2 か ら  3 の 数 で あ り 、 ま た 、  m は  1
 か ら  3 の 数 で あ り 、 ま た 、
　   そ れ ぞ れ の  R 2 4  は 、 独 立 に 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル
基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 複 数 置 換
で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル
基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置
換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま
た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基
、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3
.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に
複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ っ て 、
； ま た 、 さ ら に 、
　     R 1 2 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  al
kylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ
て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、

10

20

30

40

50

(24) JP 2007-512254 A 2007.5.17



　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ３ ４ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び
前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、
あ る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ３ ５ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ま た 、
　   R 2 5  が 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル
基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 複 数 置 換
で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル
ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、
も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て
、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ
ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン
ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前
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記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p 
は  0 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 1 2 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  al
kylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ
て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ３ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  t は  0 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ３ ７ 】
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、
　   R 2 6  が 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
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2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル
基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 複 数 置 換
で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　      ｄ ）  R 2 7 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 2 7  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C

1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ
シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ
ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ
ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し
て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ
ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ
ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、
前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ
シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で
き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル
キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る
こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル
キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p
 は  0 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　      R 1 2 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル
キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ
ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ
基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  
alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ
っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  
で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　      ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3 は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ３ ８ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び
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前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  0 で あ る か 、 も し く は  2 か ら  
6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ３ ９ 】
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 、
も し く は 、  2 か ら  6 の 数 で あ る
こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ ０ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  は 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  k 、  n 、 お よ
び  m の そ れ ぞ れ が  1 で あ っ て 、 且 つ  Y が  CHR 2 5  で あ る 場 合 に は 、  Z が  H で は 無 い こ
と 、 ； を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ
ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル
ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、
前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部
位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ
っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記
載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、  R 1 2  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く
は 独 立 に 複 数 置 換 で き る よ う な フ ェ ニ ル 基 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、   R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1
1 は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C

1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ
ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、
ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で
き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、
前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル
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基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で
き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ
ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ
キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ
(C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、
カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ
ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ
ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に
複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る こ と 、 ； を 、 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の
化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で
、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換
も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の
数 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ４ ０ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ る 、 ； こ と を
特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ４ １ 】
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； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  1 か
ら  6 の 数 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  R 1  、  R 2 、  お よ び
 R 2 4  が 水 素 原 子 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ １ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ
ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル
ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、
前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部
位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ
っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記
載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ２ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、  R 1 2  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く
は 独 立 に 複 数 置 換 で き る よ う な フ ェ ニ ル 基 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ３ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、   R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1
1 は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C

1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ
ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、
ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で
き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ 、 ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基
、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置
換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基
は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基
で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基
は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が
で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  R 1 2  が 、 ハ ロ
ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル
コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基
、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  alkylsufonyl ）  、 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア
リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る こ と 、 ； を 、 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ４ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
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よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で
、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換
も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の
数 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ５ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ４ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  t は  0 か ら  6 の 数 で あ る 、 ； こ と を
特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ６ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ４ ３ 】
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ７ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 2 4  お
よ び  R 2 6  が 水 素 原 子 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ８ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ
ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル
ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、
前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部
位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ
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っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記
載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ９ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、  R 1 2  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く
は 独 立 に 複 数 置 換 で き る よ う な フ ェ ニ ル 基 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ０ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、   R 2 7 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 2
7 は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C

1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ
ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、
ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で
き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、
前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル
基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で
き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ
ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ
キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ
(C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、
カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ
ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ
ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に
複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ る 、 ；
こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ １ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で
、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換
も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の
数 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ２ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
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【 化 ４ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は 、  0 で あ る か 、 も し く は  2 か ら  
6 の 数 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ３ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 2 4  
が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ４ ５ 】
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 で
あ る か 、 も し く は  2 か ら  6 の 数 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物
。
【 請 求 項 ５ ４ 】
　 下 記 の 構 造 式
【 化 ４ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ５ 】
　 R 2 5  が 、  R 1 2  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
う な フ ェ ニ ル 基 、 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ４ 記 載 の 化 合 物 。
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【 請 求 項 ５ ６ 】
　 下 記 の 構 造 式
【 化 ４ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ７ 】
　 下 記 の 構 造 式 を 有 す る 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ４ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 8 お よ び  R 2 9 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ア ル キ ル 基
、 ア ル コ キ シ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求
項 ３ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ８ 】
　 下 記 の 構 造 式  III を 有 す る 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ４ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、
　   Y は 、  O 、 S 、  CHR 2 5 、 も し く は  NR 2 6  で あ り 、
　   Y が  CHR 2 5  で あ る 場 合 に は 、  k が  0 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 且 つ  m が  0 か ら  3 
の 数 で あ り 、
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　   Y が  NR 2 6  で あ る 場 合 に は 、  k が  1 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 且 つ  m が  0 か ら  3 の
数 で あ り 、
　   Y が  O で あ る 場 合 に は 、  k が  1 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 且 つ  m が  0 か ら  3 の 数
で あ り 、 ま た 、 ；
　   R は 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と
が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ
ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る
も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 6 が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ
基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 -
6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、
ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ
シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ て 、 ；
ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  -CO 2 R
8

、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す

る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 7 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ
ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ
ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル
オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し
く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 8 が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3
- 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基 、 ア リ
ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル
基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と
し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま た は ヘ
テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア リ ー ル
基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数
置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル 基 、
も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ ー ル
基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と
し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ る よ
う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )ア ミ
ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て 、 ；
こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ マ ン
チ ル 基 、 な ら び に  [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は  [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ
シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル
カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が
で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基
で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )ア ル
キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置 換 も
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し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R 1 0  
と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｅ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル
基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置
換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま
た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基
、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3
.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に
複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ；
ま た 、 さ ら に 、
　     R 1 2 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  al
kylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ
て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ５ ０ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　     ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ５ １ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
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6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｉ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ５ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｊ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基
は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な
も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ５ ３ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基
、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記
ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は
独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ
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ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  
O-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ
ミ ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｌ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ５ ４ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ま た 、 ；
　   R 2 4  の そ れ ぞ れ は 、 独 立 に 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基
も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複
数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル
ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、
も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て
、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ
ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン
ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前
記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p 
は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 1 2 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  al
kylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ
て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
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　     ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ５ ５ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  s は  0 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ５ ６ 】
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 ；
　   R 2 5  が 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基
も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複
数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル
ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、
も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て
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、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ
ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン
ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前
記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p 
は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 1 2 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、  カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  a
lkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ
っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  
で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ５ ７ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  t は  0 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ５ ８ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 か
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ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 ；
　   R 2 6  が 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基
も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複
数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  R 2 7 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 2 7  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル
ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、
も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て
、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ
ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン
ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前
記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p 
は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 1 2 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、  カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  a
lkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ
っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  
で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ５ ９ 】
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； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  0 で あ る か 、 も し く は  2 か ら  6 
の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ６ ０ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 で
あ る か 、 も し く は  2 か ら  6 の 数 で あ る 、 ；
こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ ０ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ９ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  R 1  、  R 2 、  お よ び
 R 2 5  が 水 素 原 子 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ ０ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 2 4  、
お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ １ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ
ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル
ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、
前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部
位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ
っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記
載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ ２ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、  R 1 2  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く
は 独 立 に 複 数 置 換 で き る よ う な フ ェ ニ ル 基 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ ３ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、   R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1
1 は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C

1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ
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ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、
ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で
き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、
前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル
基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で
き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ
ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ
キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ
(C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、
カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ
ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ
ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に
複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る こ と 、 ； を 、 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の
化 合 物 。
【 請 求 項 ６ ４ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  R 1  、  R 2 、  お よ び
 R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1
3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し
く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 で
あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ ５ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ６ １ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  s は  0 か ら  6 の 数 で あ る 、 ； こ と を
特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ ６ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
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よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ６ ２ 】
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ ７ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  R 1  、  R 2 、  お よ び
 R 2 4  が 水 素 原 子 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ ８ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ
ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル
ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、
前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部
位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ
っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記
載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ ９ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、  R 1 2  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く
は 独 立 に 複 数 置 換 で き る よ う な フ ェ ニ ル 基 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ ０ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、   R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1
1 は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C

1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ
ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、
ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で
き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、
前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル
基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で
き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ
ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ
キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ
(C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、
カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ
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ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ
ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に
複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る こ と 、 ； を 、 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の
化 合 物 。
【 請 求 項 ７ １ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で
、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換
も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の
数 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ ２ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ６ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  t は  0 か ら  6 の 数 で あ る 、 ； こ と を
特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ ３ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ６ ４ 】
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ ４ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 2 4  お
よ び  R 2 6  が 水 素 原 子 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ ５ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ
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ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル
ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、
前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部
位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ
っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記
載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ ６ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、  R 1 2  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く
は 独 立 に 複 数 置 換 で き る よ う な フ ェ ニ ル 基 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ ７ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、   R 2 7 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 2
7 は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C

1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ
ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、
ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で
き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、
前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル
基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で
き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ
ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ
キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ
(C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、
カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ
ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ
ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に
複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ る 、 ；
こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ ８ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で
、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換
も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の
数 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ ９ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
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【 化 ６ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は 、  0 で あ る か 、 も し く は  2 か ら  
6 の 数 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ ０ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 2 4  
が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ６ ６ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 で
あ る か 、 も し く は  2 か ら  6 の 数 で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ ８ 記 載 の 化 合 物
。
【 請 求 項 ８ １ 】
　 下 記 の 構 造 式  IV A を 有 す る 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ６ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R が 、
　   ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
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　   ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )
シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル
キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク
ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と
が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ
ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る
も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   ｃ ）  ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基
お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 複 数 置 換 で
き る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6
)ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク
ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基
で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換
も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た
、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、
も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3
]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複
数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 ；
ま た 、 さ ら に 、
　   R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  al
kylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ
て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　   ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る
よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ６ ８ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び
前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  s は  0 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、
あ る い は 、
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　   ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ６ ９ 】
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、  0 か ら  6 の 数 で あ る 、 ；
こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ ０ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ ２ 】
　 下 記 の 構 造 式  IV B を 有 す る 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ７ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R が 、
　   ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )
シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル
キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク
ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と
が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ
ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る
も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   ｃ ）  ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基
お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 複 数 置 換 で
き る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6
)ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク
ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基
で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換
も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た
、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、
も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3
]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複
数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 ；
ま た 、 さ ら に 、
　   R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
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ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  al
kylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ
て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　   ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る
よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ７ １ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び
前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  s は  0 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、
あ る い は 、
　   ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ７ ２ 】
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、  0 か ら  6 の 数 で あ る 、 ；
こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ ０ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ ３ 】
　 CR i R i i  が 存 在 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ ４ 】
　 請 求 項 １ 記 載 の 構 造 式  I の 化 合 物 を 調 製 す る た め の 方 法 で あ っ て 、
　   ａ ）  下 記 の 構 造 式 の 反 応 性 化 合 物 で あ っ て 、
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【 化 ７ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  L は 脱 離 基 で あ り 、 ； ま た 、  R 1  お よ び  R 2  は 、 独 立 に 、 ボ ロ ン 酸 保 護 基 、
ま た は 、 生 理 pHの 水 溶 液 中 も し く は 生 体 液 中 に お い て 、 水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 に な る
こ と が で き る 基 で あ り 、 ； ま た 、  n 、 X 、  Z 、  R i  、  R i i  、  R 3  、 お よ び  R 4  は 、 請
求 項 １ に お い て 定 義 さ れ た も の で あ る 、 ； よ う な 反 応 性 化 合 物 と 、
　   構 造 式  R 5 -NH 2 の ア ミ ン と を 、
　   結 合 す る ス テ ッ プ と 、
　   ｂ ）  オ プ シ ョ ン と し て 、 前 記 ボ ロ ン 酸 エ ス テ ル を 脱 保 護 す る ス テ ッ プ と 、
　   ｃ ）  前 記 生 成 化 合 物 を 、 遊 離 酸 、 も し く は 酸 付 加 塩 と し て 回 収 す る ス テ ッ プ と
を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ８ ５ 】
　 Ri お よ び  Rii が 存 在 せ ず 、 ； ま た 、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、 前 記
脱 離 基 は  Cl で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ン は 、 シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ン 、 も し く は ア ミ ノ ピ
ロ リ ジ ン で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ８ ４ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ ６ 】
　 前 記 ア ミ ノ ピ ロ リ ジ ン が 、 前 記 ピ ロ リ ジ ン の 窒 素 原 子 を  N-保 護 さ れ て い る こ と を 特 徴
と す る 、 請 求 項 ８ ５ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ ７ 】
　 請 求 項 ３ １ 記 載 の 構 造 式  II の 化 合 物 を 調 製 す る た め の 方 法 で あ っ て 、
　   ａ ）  下 記 の 構 造 式 の  2-ボ ロ 複 素 環 で あ っ て
【 化 ７ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1  お よ び  R 2  は 水 素 原 子 で は 無 く 、 ； ま た 、  n 、 X 、 お よ び  Z は 、 請 求 項
３ １ に お い て 定 義 さ れ た も の で あ る 、 ； よ う な  2-ボ ロ 複 素 環 と 、
　   前 記 対 応 す る  N-保 護 さ れ た ア ミ ノ 酸 と を 、
　   結 合 す る ス テ ッ プ と 、
　   ｂ ）  オ プ シ ョ ン と し て 、 前 記 ボ ロ ン 酸 エ ス テ ル を 脱 保 護 す る ス テ ッ プ と 、
　   ｃ ）  前 記 生 成 化 合 物 を 、 遊 離 酸 、 も し く は 酸 付 加 塩 と し て 回 収 す る ス テ ッ プ と
を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ８ ８ 】
　 前 記 N-保 護 さ れ た ア ミ ノ 酸 が 、  N-Boc-4-フ ェ ニ ル プ ロ リ ン で あ る こ と を 特 徴 と す る 、
請 求 項 ８ ７ 記 載 の 方 法 。
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【 請 求 項 ８ ９ 】
　 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 を 、 単 体 、 も し く は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 酸 付 加 塩 の 形 態 と し て 、
少 な く と も ひ と つ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 も し く は 希 釈 剤 と 共 に 含 む こ と を 特 徴 と す る
、 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 ９ ０ 】
　 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV を 阻 害 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物
も し く は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 酸 付 加 塩 の 、 治 療 上 有 効 な 量 を 、 こ の よ う な 処 置 を
必 要 と し て い る 哺 乳 類 に 投 与 す る ス テ ッ プ 、 を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ９ １ 】
　 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV を 阻 害 す る こ と を 介 し て 症 状 を 処 置 す る た め の 方 法 で あ
っ て 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 も し く は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 酸 付 加 塩 の 、 治 療 上 有
効 な 量 を 、 前 記 処 置 を 必 要 と し て い る 哺 乳 類 に 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る
、 方 法 。
【 請 求 項 ９ ２ 】
　 糖 尿 病 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物
の 治 療 上 有 効 な 量 を 患 者 に 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ９ ３ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 に お け る イ ン ス リ ン 非 依 存 性 （ II型 ） 糖 尿 病 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑
止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 、 前 記 処 置 を 必 要
と す る 患 者 に 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ９ ４ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 に お け る イ ン ス リ ン 依 存 性 （ I型 ） 糖 尿 病 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止
す る た め の 方 法 で あ っ て 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 、 前 記 処 置 を 必 要 と
す る 患 者 に 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ９ ５ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 に お け る 高 血 糖 症 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て
、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 、 前 記 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 投 与 す る ス テ
ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ９ ６ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 に お け る 肥 満 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 請
求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 、 前 記 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 投 与 す る ス テ ッ プ
を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ９ ７ 】
　 膵 島 新 生 、 B細 胞 生 存 、 お よ び イ ン ス リ ン 生 合 成 を 増 大 さ せ る た め の 処 置 を 、 前 記 処 置
を 必 要 と す る 哺 乳 類 の 患 者 に 施 す た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 患 者 に 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物
の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ９ ８ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の イ ン ス リ ン 抵 抗 性 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ
て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治
療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ９ ９ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の 、 低 脂 血 症 、 高 脂 血 症 、 高 ト リ グ リ セ リ ド 血 症 、 高 コ レ ス テ ロ ー ル 血 症
、 低 HDL血 症 、 お よ び 高 LDL血 症 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 脂 質 異
常 症 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置 を 必 要
と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス テ ッ
プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ０ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法
で あ っ て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 請 求 項 １ 記 載 の 化 合
物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
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【 請 求 項 １ ０ １ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の 成 長 ホ ル モ ン 欠 乏 症 を 、 処 置 も し く は 抑 制 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前
記 患 者 は 前 記 処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有
効 な 量 を 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ２ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 に お け る 免 疫 応 答 を 調 節 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 患 者 は そ の よ う な
処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与
す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ３ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の HIV感 染 を 、 処 置 も し く は 抑 制 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 患 者 は 前
記 処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投
与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ４ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の 、 好 中 球 減 少 症 、 貧 血 、 神 経 細 胞 異 常 、 腫 瘍 の 生 長 お よ び 転 移 、 前 立 腺
肥 大 症 、 歯 齦 炎 、 高 血 圧 、 な ら び に 骨 粗 鬆 症 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 ひ と つ も し く は
複 数 の 疾 患 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置
を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る
ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ５ 】
　 雄 の 哺 乳 類 の 患 者 の 精 子 運 動 率 を 低 減 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置 を
必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス
テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ６ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の 、  (1) 高 血 糖 症 、  (2) 低 耐 糖 能 、  (3) イ ン ス リ ン 抵 抗 性 、  (4) 肥 満
、  (5) 脂 質 異 常 、  (6) 低 脂 血 症 、  (7) 高 脂 血 症 、  (8) 高 ト リ グ リ セ リ ド 血 症 、  (9) 
高 コ レ ス テ ロ ー ル 血 症 、  (10) 低 HDL症 、  (11) 高 LDL症 、  (12) ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症
お よ び そ の 続 発 症 、  (13) 血 管 再 狭 窄 、  (14) 過 敏 性 腸 症 候 群 、  (15) ク ロ ー ン 病 お よ び
潰 瘍 性 大 腸 炎 を 含 む 炎 症 性 腸 疾 患 、  (16) 関 節 リ ウ マ チ 、  (17) 他 の 炎 症 、  (18) 膵 炎 、
 (19) 腹 部 肥 満 、  (20) 神 経 変 性 疾 患 、  (21) 多 発 性 硬 化 症 、  (22) 網 膜 障 害 、  (23) 腎
障 害 、  (24) 神 経 障 害 、  (25) シ ン ド ロ ー ム X、  (26) 卵 巣 ア ン ド ロ ゲ ン 過 剰 症 、  (27) 
移 植 に お け る 同 種 移 植 拒 否 反 応 、 な ら び に 、 イ ン ス リ ン 抵 抗 性 を 構 成 要 素 と す る 他 の 症 状
、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る ひ と つ も し く は 複 数 の 症 状 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す
る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 請 求 項
１ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ７ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の 、  (1) 高 血 糖 症 、  (2) 低 耐 糖 能 、  (3) イ ン ス リ ン 抵 抗 性 、  (4) 肥 満
、  (5) 脂 質 異 常 、  (6) 低 脂 血 症 、  (7) 高 脂 血 症 、  (8) 高 ト リ グ リ セ リ ド 血 症 、  (9) 
高 コ レ ス テ ロ ー ル 血 症 、  (10) 低 HDL症 、  (11) 高 LDL症 、  (12) ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症
お よ び そ の 続 発 症 、  (13) 血 管 再 狭 窄 、  (14) 過 敏 性 腸 症 候 群 、  (15) ク ロ ー ン 病 お よ び
潰 瘍 性 大 腸 炎 を 含 む 炎 症 性 腸 疾 患 、  (16) 関 節 リ ウ マ チ 、  (17) 他 の 炎 症 、  (18) 膵 炎 、
 (19) 腹 部 肥 満 、  (20) 神 経 変 性 疾 患 、  (21) 多 発 性 硬 化 症 、  (22) 網 膜 障 害 、  (23) 腎
障 害 、  (24) 神 経 障 害 、  (25) シ ン ド ロ ー ム X、  (26) 卵 巣 ア ン ド ロ ゲ ン 過 剰 症 、  (27) 
移 植 に お け る 同 種 移 植 拒 否 反 応 、 (28) II型 糖 尿 病 、  (29) 成 長 ホ ル モ ン 欠 乏 症 、  (30) 
好 中 球 減 少 症 、  (31) 貧 血 、  (32) 神 経 細 胞 異 常 、  (33) 腫 瘍 の 生 長 お よ び 転 移 、  (34) 
前 立 腺 肥 大 症 、  (35) 歯 齦 炎 、  (36) 高 血 圧 、  (37) 骨 粗 鬆 症 、 な ら び に 、 ジ ペ プ チ ジ ル
ペ プ チ ダ ー ゼ -IVの 阻 害 に よ っ て 処 置 す る こ と が で き る よ う な 他 の 症 状 、 か ら 成 る 群 か ら
選 択 さ れ る ひ と つ も し く は 複 数 の 症 状 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ
っ て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 、 請 求 項 １ 記 載 の 第 一 の
化 合 物 も し く は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 、 な ら び に 、
　   ａ ）  他 の ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV阻 害 剤 、
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　   ｂ ）  (i) PPARア ゴ ニ ス ト 、  (ii) ビ グ ア ニ ド 類 、 お よ び  (iii) 蛋 白 質 ホ ス フ ァ タ ー
ゼ -1B阻 害 剤 、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る イ ン ス リ ン 増 感 剤 、
　   ｃ ）  イ ン ス リ ン 、 も し く は イ ン ス リ ン 模 倣 物 質 、
　   ｄ ）  ス ル ホ ニ ル 尿 素 類 、 も し く は 他 の イ ン ス リ ン 分 泌 促 進 物 質 、
　   ｅ ）  α -グ ル コ シ ダ ー ゼ 阻 害 剤 、
　   ｆ ）  グ ル カ ゴ ン 受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　   ｇ ）  GLP-1 、  GLP-1模 倣 物 質 、 お よ び  GLP-1受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　   ｈ ）  GLP-2、  GLP-2模 倣 物 質 、 お よ び  GLP-2受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　   ｉ ）  GIP 、  GIP模 倣 物 質 、 お よ び  GIP受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　   ｊ ）  PACAP 、  PACAP模 倣 物 質 、 お よ び  PACAP受 容 体 3ア ゴ ニ ス ト 、
　   ｋ ）  (i) HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 、  (ii) 捕 捉 剤 、  (iii) ニ コ チ ニ ル ア ル コ ー ル 、
ニ コ チ ン 酸 、 も し く は そ れ ら の 塩 、  (iv) PPARα ア ゴ ニ ス ト 、  (v) PPARα /γ 二 重 ア ゴ ニ
ス ト 、  (vi) コ レ ス テ ロ ー ル 吸 収 阻 害 剤 、  (vii) ア シ ル -CoA （ コ レ ス テ ロ ー ル -ア シ ル
ト ラ ン ス フ ェ ラ ー ゼ 阻 害 剤 ） 、 な ら び に  (viii) 抗 酸 化 剤 、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る コ
レ ス テ ロ ー ル 低 下 薬 、
　   ｌ ）  PPARδ ア ゴ ニ ス ト 、
　   ｍ ）  抗 肥 満 物 質 、
　   ｎ ）  腸 内 胆 汁 酸 輸 送 体 阻 害 剤 、
　   ｏ ）  抗 炎 症 薬 、
　   ｐ ）  G-CSF 、  G-CSF模 倣 物 質 、 お よ び  G-CSF受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、 ； な ら び に 、
　   ｑ ）  EPO 、  EPO模 倣 物 質 、 お よ び  EPO受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る ひ と つ も し く は 複 数 の 他 の 化 合 物 、 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す
る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ８ 】
　 高 コ レ ス テ ロ ー ル 血 症 、 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 、 低 HDL症 、 高 LDL症 、 高 脂 血 症 、 高 ト
リ グ リ セ リ ド 血 症 、 お よ び 低 脂 血 症 、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る ひ と つ も し く は 複 数 の 疾
患 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 処 置 を 必 要 と す る 哺 乳 類
の 患 者 に 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 と 、  HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 と を 、 投
与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ９ 】
　 前 記 HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 が 、 ス タ チ ン で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ０ ８ 記 載
の 方 法 。
【 請 求 項 １ １ ０ 】
　 前 記 ス タ チ ン が 、 ロ バ ス タ チ ン 、 シ ン バ ス タ チ ン 、 プ ラ バ ス タ チ ン 、 フ ル バ ス タ チ ン 、
ア ト ロ バ ス タ チ ン 、 イ タ バ ス タ チ ン 、  ZD-4522 、 お よ び リ バ ス タ チ ン 、 か ら 成 る 群 か ら
選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ０ ９ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ １ １ 】
　 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記
処 置 を 必 要 と す る 哺 乳 類 の 患 者 に 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 と 、  HMG-CoA
還 元 酵 素 阻 害 剤 と を 、 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ １ ２ 】
　 前 記 HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 が 、 ス タ チ ン で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ １ １ 記 載
の 方 法 。
【 請 求 項 １ １ ３ 】
　 前 記 ス タ チ ン が 、 ロ バ ス タ チ ン 、 シ ン バ ス タ チ ン 、 プ ラ バ ス タ チ ン 、 フ ル バ ス タ チ ン 、
ア ト ロ バ ス タ チ ン 、 イ タ バ ス タ チ ン 、  ZD-4522 、 お よ び リ バ ス タ チ ン 、 か ら 成 る 群 か ら
選 択 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ １ ２ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ １ ４ 】
　 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 を 、 処 置 、 抑 止 、 も し く は 抑 制 す る た め の 薬 学 的 組 成 物 で あ っ
て 、  (1) 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 、  (2) HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 、 お よ び  (3) 薬 学 的 に 許
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容 さ れ る 担 体 を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 １ １ ５ 】
　 肥 満 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 処 置 を 必 要 と す る 哺
乳 類 の 患 者 に 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 と 、 抗 肥 満 薬 と を 、 投 与 す る ス テ
ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ １ ６ 】
　 前 記 抗 肥 満 薬 が 、 β -3-ア ド レ ナ リ ン ア ゴ ニ ス ト 、 リ パ ー ゼ 阻 害 剤 、 セ ロ ト ニ ン （ お よ
び ド ー パ ミ ン ） 再 取 り 込 み 阻 害 剤 、 甲 状 腺 受 容 体 ベ ー タ 物 質 、 食 欲 低 下 薬 、 な ら び に ／ あ
る い は 、 脂 肪 酸 酸 化 向 上 調 節 剤 、 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ １ ５ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ １ ７ 】
　 前 記 抗 肥 満 薬 が 、 オ ル リ ス タ ッ ト 、  ATL-962 、  AJ9677 、  L750355 、  CP331648 、 シ
ブ ト ラ ミ ン 、 ト ピ ラ マ ー ト 、  axokine 、 デ キ サ ン フ ェ タ ミ ン 、 フ ェ ン タ ミ ン 、 フ ェ ニ ル
プ ロ パ ノ ー ル ア ミ ン 、 フ ァ モ キ シ ン 、 お よ び ／ も し く は 、 マ ジ ン ド ー ル で あ る こ と を 特 徴
と す る 、 請 求 項 １ １ ６ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ １ ８ 】
　 好 中 球 減 少 症 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 処 置 を 必 要
と す る 哺 乳 類 の 患 者 に 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 と 、 好 中 球 減 少 症 薬 と を
、 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ １ ９ 】
　 前 記 好 中 球 減 少 症 薬 が 、  G-CSF 、  G-CSF模 倣 物 質 、 も し く は  G-CSF受 容 体 ア ゴ ニ ス ト
で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ １ ８ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ２ ０ 】
　 前 記 好 中 球 減 少 症 薬 が 、 ペ グ フ ィ ル グ ラ ス チ ム 、 フ ィ ル グ ラ ス チ ム 、 レ ノ グ ラ ス チ ム 、
も し く は ナ ル ト グ ラ ス チ ム で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ １ ５ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ２ １ 】
　 貧 血 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 処 置 を 必 要 と す る 哺
乳 類 の 患 者 に 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 と 、 エ リ ス ロ ポ エ チ ン ア ゴ ニ ス ト
と を 、 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ２ ２ 】
　 前 記 エ リ ス ロ ポ エ チ ン ア ゴ ニ ス ト が 、  EPO 、  EPO模 倣 物 質 、 も し く は  EPO受 容 体 ア ゴ
ニ ス ト で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ２ １ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ２ ３ 】
　 前 記 エ リ ス ロ ポ エ チ ン ア ゴ ニ ス ト が 、 エ ポ エ チ ン -ア ル フ ァ 、 も し く は ダ ル ベ ポ エ チ ン -
ア ル フ ァ で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ２ ２ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ２ ４ 】
　 薬 学 的 組 成 物 で あ っ て 、
　   ａ ）  請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 、 ；
　   ｂ ）
　     ｉ ）  他 の ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV阻 害 剤 、
　     ｉ ｉ ）  (i) PPARア ゴ ニ ス ト 、  (ii) ビ グ ア ニ ド 類 、 お よ び  (iii) 蛋 白 質 ホ ス フ ァ
タ ー ゼ -1B阻 害 剤 、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る イ ン ス リ ン 増 感 剤 、
　     ｉ ｉ ｉ ）  イ ン ス リ ン 、 も し く は イ ン ス リ ン 模 倣 物 質 、
　     ｉ ｖ ）  ス ル ホ ニ ル 尿 素 類 、 も し く は 他 の イ ン ス リ ン 分 泌 促 進 物 質 、
　     ｖ ）  α -グ ル コ シ ダ ー ゼ 阻 害 剤 、
　     ｖ ｉ ）  グ ル カ ゴ ン 受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　     ｖ ｉ ｉ ）  GLP-1 、  GLP-1模 倣 物 質 、 お よ び  GLP-1受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　     ｖ ｉ ｉ ｉ ）  GIP 、  GIP模 倣 物 質 、 お よ び  GIP受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　     ｉ ｘ ）  PACAP 、  PACAP模 倣 物 質 、 お よ び  PACAP受 容 体 3ア ゴ ニ ス ト 、
　     ｘ ）  GLP-2、  GLP-2模 倣 物 質 、 お よ び  GLP-2受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　     ｘ ｉ ）  (i) HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 、  (ii) 捕 捉 剤 、  (iii) ニ コ チ ニ ル ア ル コ ー
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ル 、 ニ コ チ ン 酸 、 も し く は そ れ ら の 塩 、  (iv) PPARα ア ゴ ニ ス ト 、  (v) PPARα /γ 二 重 ア
ゴ ニ ス ト 、  (vi) コ レ ス テ ロ ー ル 吸 収 阻 害 剤 、  (vii) ア シ ル -CoA （ コ レ ス テ ロ ー ル -ア
シ ル ト ラ ン ス フ ェ ラ ー ゼ 阻 害 剤 ） 、 な ら び に  (viii) 抗 酸 化 剤 、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ
る コ レ ス テ ロ ー ル 低 下 薬 、
　     ｘ ｉ ｉ ）  PPARδ ア ゴ ニ ス ト 、
　     ｘ ｉ ｉ ｉ ）  抗 肥 満 物 質 、
　     ｘ ｉ ｖ ）  腸 内 胆 汁 酸 輸 送 体 阻 害 剤 、
　     ｘ ｖ ）  抗 炎 症 薬 、
　     ｘ ｖ ｉ ）  G-CSF 、  G-CSF模 倣 物 質 、 お よ び  G-CSF受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　     ｘ ｖ ｉ ｉ ）  EPO 、  EPO模 倣 物 質 、 お よ び  EPO受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　   か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 化 合 物 、 ； な ら び に 、
　   ｃ ）  薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 、 ；
を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ２ ５ 】
　 請 求 項 １ 記 載 の DPP-IV阻 害 物 質 、 な ら び に 、 糖 尿 病 お よ び 関 連 す る 疾 患 を 処 置 す る た め
の 、 DPP-IV阻 害 剤 以 外 の 抗 糖 尿 病 薬 、 な ら び に 、 抗 肥 満 薬 も し く は 脂 質 調 整 薬 ま た は そ の
両 方 、 を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 薬 学 的 配 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ ６ 】
　 前 記 DPP-IV阻 害 物 質 、 お よ び 抗 糖 尿 病 薬 を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ２ ５ 記 載 の
配 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ ７ 】
　 前 記 抗 糖 尿 病 薬 が 、 ビ グ ア ニ ド 、 ス ル ホ ニ ル 尿 素 、 グ ル コ シ ダ ー ゼ 阻 害 剤 、  PPARγ ア
ゴ ニ ス ト 、  PPARα /γ 二 重 ア ゴ ニ ス ト 、  SGLT2阻 害 剤 、  aP2阻 害 剤 、 グ リ コ ー ゲ ン ホ ス ホ
リ ラ ー ゼ 阻 害 剤 、  AGE阻 害 剤 、 イ ン ス リ ン 増 感 剤 、 グ ル カ ゴ ン 類 似 ペ プ チ ド -1（ GLP-1）
も し く は そ の 模 倣 物 質 、 な ら び に ／ あ る い は 、 メ グ リ チ ニ ド 、 の う ち の 一 種 、 二 種 、 三 種
、 あ る い は そ れ 以 上 の 種 類 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ２ ６ 記 載 の 配 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ ８ 】
　 前 記 抗 糖 尿 病 薬 が 、 メ ト ホ ル ミ ン 、 グ リ ブ リ ド 、 グ リ メ ピ リ ド 、 グ リ ピ リ ド 、 グ リ ピ ジ
ド 、 ク ロ ロ プ ロ パ ン ア ミ ド 、 グ リ ク ラ ジ ド 、 ア ク ラ ボ ー ス 、 ミ グ リ ト ー ル 、 ピ オ グ リ タ ゾ
ン 、 ト ロ グ リ タ ゾ ン 、 ロ ジ グ リ タ ゾ ン 、 イ ン ス リ ン 、  Gl-262570 、 イ サ グ リ タ ゾ ン 、  JT
T-501 、  NN-2344 、  L895645 、  YM-440 、  R-119702 、  AJ9677 、 レ パ グ リ ニ ド 、 ナ テ
グ リ ニ ド 、  KAD1129 、  APR-HO39242 、  GW-409544 、  KRP297 、  AC2993 、  Exendin-4 
、  LY307161 、  NN2211 、  お よ び ／ も し く は  LY315902 、 の う ち の 一 種 、 二 種 、 三 種 、
あ る い は そ れ 以 上 の 種 類 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ２ ７ 記 載 の 配 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ ９ 】
　 前 記 DPP-IV阻 害 物 質 が 、 前 記 抗 糖 尿 病 薬 と の 重 量 比 に し て 、 約  0.01:1 か ら 約  100:1 
の 範 囲 で 存 在 し て い る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ２ ８ 記 載 の 配 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ ０ 】
　 前 記 抗 肥 満 薬 が 、 β -3-ア ド レ ナ リ ン ア ゴ ニ ス ト 、 リ パ ー ゼ 阻 害 剤 、 セ ロ ト ニ ン （ お よ
び ド ー パ ミ ン ） 再 取 り 込 み 阻 害 剤 、 甲 状 腺 受 容 体 ベ ー タ 物 質 、 食 欲 低 下 薬 、 な ら び に ／ あ
る い は 、 脂 肪 酸 酸 化 向 上 調 節 剤 、 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ２ ９ 記 載 の 配 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ １ 】
　 前 記 抗 肥 満 薬 が 、 オ ル リ ス タ ッ ト 、  ATL-962 、  AJ9677 、  L750355 、  CP331648 、 シ
ブ ト ラ ミ ン 、 ト ピ ラ マ ー ト 、  axokine 、 デ キ サ ン フ ェ タ ミ ン 、 フ ェ ン タ ミ ン 、 フ ェ ニ ル
プ ロ パ ノ ー ル ア ミ ン 、 フ ァ モ キ シ ン 、 お よ び ／ も し く は 、 マ ジ ン ド ー ル で あ る こ と を 特 徴
と す る 、 請 求 項 １ ３ ０ 記 載 の 配 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ ２ 】
　 前 記 脂 質 調 整 薬 が 、  MTP阻 害 剤 、  HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 、 ス ク ア レ ン 合 成 酵 素 阻 害 剤
、 フ ィ ブ リ ン 酸 誘 導 体 、  LDL受 容 体 活 性 向 上 調 節 剤 、 リ ポ キ シ ゲ ナ ー ゼ 阻 害 剤 、  ACAT阻
害 剤 、 コ レ ス テ ロ ー ル エ ス テ ル 輸 送 蛋 白 質 阻 害 剤 、 も し く は  ATP-ク エ ン 酸 リ ア ー ゼ 阻 害
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剤 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ２ ５ 記 載 の 配 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ ３ 】
　 前 記 脂 質 調 整 薬 が 、 プ ラ バ ス タ チ ン 、 ロ バ ス タ チ ン 、 シ ン バ ス タ チ ン 、 ア ト ロ バ ス タ チ
ン 、 セ リ バ ス タ チ ン 、 フ ル バ ス タ チ ン 、 ニ ス バ ス タ チ ン 、 ビ サ ス タ チ ン 、 フ ェ ノ フ ィ ブ ラ
ー ト 、 ジ ェ ム フ ィ ブ ロ ジ ル 、 ク ロ フ ィ ブ ラ ー ト 、 イ ン プ リ タ ピ ド 、  CP-529,414 、  avasi
mibe 、  TS-962 、  MD-700 、  お よ び ／ も し く は  LY295427 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請
求 項 １ ３ ２ 記 載 の 配 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ ４ 】
　 前 記 DPP-IV阻 害 剤 が 、 前 記 脂 質 調 整 薬 と の 重 量 比 に し て 、 約  0.01:1 か ら 約  100:1 の
範 囲 で 存 在 し て い る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３ ３ 記 載 の 配 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ ５ 】
　 請 求 項 １ 記 載 の DPP-IV阻 害 物 質 と 、 不 妊 を 処 置 す る た め の 薬 剤 、 多 嚢 胞 性 卵 巣 症 候 群 を
処 置 す る た め の 薬 剤 、 成 長 障 害 お よ び ／ も し く は 虚 弱 体 質 を 処 置 す る た め の 薬 剤 、 抗 関 節
炎 薬 、 移 植 に お け る 同 種 移 植 拒 否 反 応 を 処 置 す る た め の 薬 剤 、 自 己 免 疫 疾 患 を 処 置 す る た
め の 薬 剤 、 抗 AIDS薬 、 炎 症 性 腸 疾 患 ／ 症 候 群 を 処 置 す る た め の 薬 剤 、 拒 食 症 を 処 置 す る た
め の 薬 剤 、 骨 粗 鬆 症 を 処 置 す る た め の 薬 剤 、 な ら び に ／ ま た は 、 抗 肥 満 薬 と を 含 む こ と を
特 徴 と す る 、 薬 学 的 配 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ ６ 】
　 糖 尿 病 、 イ ン ス リ ン 抵 抗 性 、 高 血 糖 症 、 高 イ ン ス リ ン 血 症  （  hyperisulinemia ）  、
遊 離 脂 肪 酸 も し く は グ リ セ ロ ー ル の 血 中 濃 度 上 昇 、 肥 満 、 シ ン ド ロ ー ム X、 代 謝 異 常 症 候
群 、 糖 尿 病 合 併 症 、 高 ト リ グ リ セ リ ド 血 症 、 高 イ ン ス リ ン 血 症 、 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症
、 グ ル コ ー ス ホ メ オ ス タ シ ス 異 常 、 耐 糖 能 異 常 、 不 妊 、 多 嚢 胞 性 卵 巣 症 候 群 、 成 長 障 害 、
虚 弱 体 質 、 関 節 炎 、 移 植 に お け る 同 種 移 植 拒 否 反 応 、 自 己 免 疫 疾 患 、 AIDS、 腸 疾 患 、 炎 症
性 腸 症 候 群 、 拒 食 症 、 骨 粗 鬆 症 、 も し く は 、 免 疫 調 節 疾 患 、 ま た は ク ロ ー ン 病 に よ る 炎 症
性 腸 疾 患 、 を 処 置 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 処 置 を 必 要 と す る 哺 乳 類 種 に 、 請 求 項 １
記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ３ ７ 】
　 II型 糖 尿 病 お よ び ／ も し く は 肥 満 を 処 置 す る た め の も の で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求
項 １ ３ ６ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ３ ８ 】
　 下 記 の 構 造 式  V A も し く は 構 造 式  V B の 化 合 物 、 ま た は そ れ ら の 混 合 物 で あ っ て 、
【 化 ７ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
す べ て の エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 お よ び 薬 学 的 に 許 容 さ
れ る そ れ ら の 塩 を 含 み 、 ま た 、
　   n は 、  1 か ら  3 の 数 で あ り 、
　   X は 、  CH 2 基  、  S 、  O 、  CF 2 基 、 も し く は  C(CH 3 ) 2 基  で あ り 、
　   Z は 、  H 、  ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ
ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ；

10

20

30

40

50

(57) JP 2007-512254 A 2007.5.17



こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X と 隣 接 す る 環 員 炭 素 原 子 と  Z と が 縮 合 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 を 形
成 し 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X を 含 ん だ 環 の 結 合 の う ち の ひ と つ が 二 重 結 合 で あ り 、 ま た 、
　   R 1  お よ び  R 2 は 、 独 立 に あ る い は 共 に 、 水 素 原 子 、 ボ ロ ン 酸 保 護 基 、 ま た は 、 生 理 pH
の 水 溶 液 中 も し く は 生 体 液 中 に お い て 水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 、
で あ り 、
　   R 3  、  R 4 、 お よ び  R 5  が 、 （ ｄ ｄ ） 、 も し く は （ ｅ ｅ ） か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
　     （ ｄ ｄ ）  R 3 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、
　         ａ ）  水 素 原 子 で あ っ て 、 ；  R 5 が 水 素 原 子 で 無 い 場 合 に は 、  n は  1 、 X は  C
H 2  、  Z は  H 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で
き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 6  が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ
て 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  
-CO 2 R

8 、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数

置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )
ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
、 も し く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 8  が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基
、  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル
ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア
リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｃ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル
基 、 も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｄ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ
る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )
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ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ
マ ン チ ル 基 、 な ら び に [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ
プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア
ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と
が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル
基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )ア
ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置 換
も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R 1 0

 と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｅ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、
 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]
ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン
チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 1 2  は 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い
は 、
　         ｆ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ７ ６ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び
前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、
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あ る い は 、
　         ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ７ ７ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｉ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ７ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｊ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ７ ９ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
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ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基
、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記
ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は
独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ
ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  
O-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ
ミ ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｌ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ８ ０ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る よ う な も の
、 ； と い う も の で あ る か あ る い は 、 ；
　     （ ｅ ｅ ）  R 3 、  R 4  お よ び  R 5  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基
、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ
ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル
基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ
ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ
ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、
こ れ ら の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、
ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ
ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア
ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、
ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ
ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル
ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ
ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基
、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ て 、 ； こ こ で 、  n が  
1 、  X が  CH 2  、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て い て 、  Z 、  R 3  お よ び  R 5 が  H で あ る と き
に は 、  R 4  は 天 然 α -ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で は 無 く 、 ； ま た 、 こ こ で 、  n が  1 、  X が  CH 2 、
 X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て い て 、  Z お よ び  R 5  が  H で あ る と き に は 、  R 3  と  R 4 と は い
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ず れ も メ チ ル 基 で は 無 い よ う な も の 、 ； で あ っ て 、 な ら び に 、 ；
　   前 記 波 線 を 含 ん だ 結 合 は 、 結 合 す る 点 を 意 味 し て い る
こ と を 特 徴 と す る 、 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ ９ 】
　 R 1  お よ び  R 2  が 、 独 立 に 、 も し く は 共 に 、  (+)-ピ ナ ン ジ オ ー ル 、 ピ ナ コ ー ル 、  1,2-
ジ シ ク ロ ヘ キ シ ル エ タ ン ジ オ ー ル 、  1,2-エ タ ン ジ オ ー ル 、  2,2-ジ エ タ ノ ー ル ア ミ ン 、  1
,3-プ ロ パ ン ジ オ ー ル 、  2,3-ブ タ ン ジ オ ー ル 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル タ ル ト ラ ー ト 、  1,4-ブ タ
ン ジ オ ー ル 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ タ ン ジ オ ー ル 、  (S,S,)-5,6-デ カ ン ジ オ ー ル 、  1,1,2-ト
リ フ ェ ニ ル -1,2-エ タ ン ジ オ ー ル 、  (2R,3R)-1,4-ジ メ ト キ シ -1,1,4,4-テ ト ラ フ ェ ニ ル -2,
3-ブ タ ン ジ オ ー ル 、 メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル 、 カ テ コ ー ル 、 も し く は
 1-ブ タ ノ ー ル か ら 形 成 さ れ た 前 記 ボ ロ ン 酸 保 護 基 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３
８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ ０ 】
　 R 1  お よ び  R 2  が 、 独 立 に 、 も し く は 共 に 、 生 理 pHの 水 溶 液 中 も し く は 生 体 液 中 に お い
て 、 水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 で あ っ て 、  1,2-ジ シ ク ロ ヘ キ シ ル
エ タ ン ジ オ ー ル 、  1,2-エ タ ン ジ オ ー ル 、  1,3-プ ロ パ ン ジ オ ー ル 、  2,3-ブ タ ン ジ オ ー ル
、  1,4-ブ タ ン ジ オ ー ル 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ タ ン ジ オ ー ル 、 メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 、 イ
ソ プ ロ パ ノ ー ル 、 も し く は  1-ブ タ ノ ー ル か ら 形 成 さ れ る も の で あ る こ と を 特 徴 と す る 、
請 求 項 １ ３ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ １ 】
　   R 3  お よ び  R 4 が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ
ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア ル キ ル
基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク ロ ア ル
キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ
シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ
ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基
、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル
基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て が 、
オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ
ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ
ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル
ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置
換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア
ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ
ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ
シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ
ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 、 で 単 置 換 も
し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な も の 、 ； で あ っ て 、 ま た 、
　   R 5  が 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル
キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル
基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア
ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ
ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル
ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア
ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン
基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル
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コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル
ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、
ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ
基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル
基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、
ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ
シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル
ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル
キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル
基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 、 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る
よ う な も の 、 ；
で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ ２ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 3

 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ
ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基
、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部
位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ
っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３ ８
記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ ３ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 3

 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド
ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ
ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は
[3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ
ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 な ら び に [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し
く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基
、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C

1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く
は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で
あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R 1 0  と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、
； で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ ４ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 3

 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1
1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (
C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク
ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル
基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル
基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (
C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二
置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C

1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ；
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ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  R 1 2  は 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル
基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ
キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン
ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー
ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア
リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る
よ う な も の 、 ； で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ ５ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 3

 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で
、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換
も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の
数 、 ； で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ ６ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 3

 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ８ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る こ と を
特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ ７ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 3

 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ８ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
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ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３ ８ 記 載 の 化 合 物
。
【 請 求 項 １ ４ ８ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 3

 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ８ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３ ８ 記 載 の 化
合 物 。
【 請 求 項 １ ４ ９ 】
　 R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
【 化 ８ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ４ ８ 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ ０ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 3

 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３ ８ 記
載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ １ 】
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　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 3

 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ８ ５ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、 (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、
 (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 ベ
ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独
立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ ロ
ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  O-
ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ
ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か ら  
6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３
８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ ２ 】
　 R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
【 化 ８ ６ 】
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ５ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ ３ 】
　 R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
【 化 ８ ７ 】
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ５ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ ４ 】
　 下 記 の 構 造 式
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【 化 ８ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ５ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ ５ 】
　 下 記 の 構 造 式
【 化 ８ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ５ １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ ６ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 3

 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 化 ９ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る 、 ； こ と を
特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ ７ 】
　 R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
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【 化 ９ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ５ ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ ８ 】
　 R 1  お よ び  R 2  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  n が  1 で あ り 、 ； ま た 、  X と 隣 接 す る 環
員 炭 素 原 子 と  Z と が 縮 合 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 を 形 成 し 、 ； ま た 、 さ ら に 、 ；
　   R 3  、  R 4 お よ び  R 5  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル
基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア
ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク
ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ
シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ
ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア
ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ
て が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基
、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、
ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア
ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ
基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ
基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、
ア ル キ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ
ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア
ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス
ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 、 で 単
置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な も の 、 ；
で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３ ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ ９ 】
　 下 記 の 構 造 式
【 化 ９ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 化 合 物 で あ る か 、 ま た は 、 こ れ ら の 混 合 物 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３
８ 記 載 の 化 合 物 。
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【 請 求 項 １ ６ ０ 】
　 下 記 の 構 造 式
【 化 ９ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 化 合 物 で あ る か 、 ま た は 、 こ れ ら の 混 合 物 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３
８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ １ 】
　 下 記 の 構 造 式
【 化 ９ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 化 合 物 で あ る か 、 ま た は 、 こ れ ら の 混 合 物 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３
８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ ２ 】
　 下 記 の 構 造 式
【 化 ９ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 化 合 物 で あ る か 、 ま た は 、 こ れ ら の 混 合 物 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３
８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ ３ 】
　 下 記 の 構 造 式
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【 化 ９ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 化 合 物 で あ る か 、 ま た は 、 こ れ ら の 混 合 物 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３
８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ ４ 】
　 下 記 の 構 造 式
【 化 ９ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 化 合 物 で あ る か 、 ま た は 、 こ れ ら の 混 合 物 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３
８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ ５ 】
　 下 記 の 構 造 式
【 化 ９ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 化 合 物 で あ る か 、 ま た は 、 こ れ ら の 混 合 物 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ３
８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ ６ 】
　 請 求 項 １ ３ ８ 記 載 の 化 合 物 と 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 も し く は 希 釈 剤 と を 含 む こ と を
特 徴 と す る 、 薬 学 的 組 成 物 。
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【 請 求 項 １ ６ ７ 】
　 前 記 化 合 物 が 、 構 造 式  V B を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ６ ６ 記 載 の 薬 学 的 組
成 物 。
【 請 求 項 １ ６ ８ 】
　   ａ ．  下 記 の 構 造 式  V B の 化 合 物 の 、 実 質 的 に 純 粋 な 標 品 で あ っ て 、
【 化 ９ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
す べ て の エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 お よ び 薬 学 的 に 許 容 さ
れ る そ れ ら の 塩 を 含 み 、 ま た 、
　   n は 、  1 か ら  3 の 数 で あ り 、
　   X は 、  CH 2 基  、  S 、  O 、  CF 2 基 、 も し く は  C(CH 3 ) 2 基  で あ り 、
　   Z は 、  H 、  ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ
ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ；
こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X と 隣 接 す る 環 員 炭 素 原 子 と  Z と が 縮 合 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 を 形
成 し 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X を 含 ん だ 環 の 結 合 の う ち の ひ と つ が 二 重 結 合 で あ り 、 ま た 、
　   R 1  お よ び  R 2 は 、 独 立 に あ る い は 共 に 、 水 素 原 子 、 ボ ロ ン 酸 保 護 基 、 ま た は 、 生 理 pH
の 水 溶 液 中 も し く は 生 体 液 中 に お い て 水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 、
で あ り 、
　   R 3  、  R 4 、 お よ び  R 5  が 、 （ ｄ ｄ ） 、 も し く は （ ｅ ｅ ） か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
　     （ ｄ ｄ ）  R 3 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、
　         ａ ）  水 素 原 子 で あ っ て 、 ；  R 5 が 水 素 原 子 で 無 い 場 合 に は 、  n は  1 、 X は  C
H 2  、  Z は  H 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で
き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 6  が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
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シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ
て 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  
-CO 2 R

8 、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数

置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )
ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
、 も し く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 8  が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基
、  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル
ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア
リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｃ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル
基 、 も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｄ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ
る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )
ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ
マ ン チ ル 基 、 な ら び に [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ
プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア
ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と
が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル
基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )ア
ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置 換
も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R 1 0

 と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｅ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、
 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]
ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン
チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 1 2  は 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
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、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い
は 、
　         ｆ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ０ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び
前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、
あ る い は 、
　         ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ０ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｉ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
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【 化 １ ０ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｊ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ０ ３ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基
、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記
ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は
独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ
ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  
O-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ
ミ ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｌ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
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【 化 １ ０ ４ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る よ う な も の
、 ； と い う も の で あ る か あ る い は 、 ；
　     （ ｅ ｅ ）  R 3 、  R 4  お よ び  R 5  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基
、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ
ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル
基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ
ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ
ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、
こ れ ら の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、
ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ
ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア
ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、
ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ
ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル
ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ
ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基
、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ て 、 ； こ こ で 、  n が  
1 、  X が  CH 2  、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て い て 、  Z 、  R 3  お よ び  R 5 が  H で あ る と き
に は 、  R 4  は 天 然 α -ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で は 無 く 、 ； ま た 、 こ こ で 、  n が  1 、  X が  CH 2 、
 X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て い て 、  Z お よ び  R 5  が  H で あ る と き に は 、  R 3  と  R 4 と は い
ず れ も メ チ ル 基 で は 無 い よ う な も の 、 ； で あ っ て 、 な ら び に 、 ；
　   前 記 波 線 を 含 ん だ 結 合 は 、 結 合 す る 点 を 意 味 し て い る よ う な 標 品 と 、
　   ｂ ．  薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 も し く は 希 釈 剤 と
を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ ９ 】
　 請 求 項 １ ３ ８ 記 載 の 構 造 式  V B の 化 合 物 の 実 質 的 に 純 粋 な 標 品 と 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ
る 担 体 も し く は 希 釈 剤 と を 、 混 合 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 薬 学 的 組 成 物 を
製 造 す る 方 法 。
【 請 求 項 １ ７ ０ 】
　 前 記 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 も し く は 希 釈 剤 が 、 経 口 投 与 に 際 し て 適 切 な も の で あ る こ
と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ６ ９ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ７ １ 】
　 前 記 組 成 物 を 、 錠 剤 も し く は カ プ セ ル と し て 調 製 す る ス テ ッ プ 、 を さ ら に 含 む こ と を 特
徴 と す る 、 請 求 項 １ ７ ０ 記 載 の 方 法 。

10

20

30

40

50

(75) JP 2007-512254 A 2007.5.17



【 請 求 項 １ ７ ２ 】
　 前 記 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 も し く は 希 釈 剤 が 、 非 経 口 的 投 与 に 際 し て 適 切 な も の で あ
る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ７ ０ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ７ ３ 】
　 前 記 組 成 物 を 、 凍 結 乾 燥 さ れ た 標 品 と し て 調 製 す る た め に 、 凍 結 乾 燥 す る ス テ ッ プ 、 を
さ ら に 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ７ ２ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ７ ４ 】
　 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IVの 阻 害 剤 で あ る ボ ロ ン 酸 で あ る よ う な 化 合 物 で あ っ て 、
ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IVに 対 し 、 10マ イ ク ロ モ ル 以 下 の 阻 害 定 数 を 有 し て お り 、 ま
た 、 前 記 阻 害 剤 は 、 ア ミ ド 結 合 を 介 し て ア ミ ノ 酸 と 結 合 し て い る ボ ロ ピ ロ リ ジ ン 、 ボ ロ ピ
ペ リ ジ ン 、 も し く は ボ ロ ア ゼ パ ン を 含 み 、 こ こ で 、 前 記 ア ミ ノ 酸 は 、 β -ア ミ ノ 酸 、  N-シ
ク ロ ア ル キ ル -α -ア ミ ノ 酸 、  N-ヘ テ ロ シ ク リ ル -α -ア ミ ノ 酸 、 少 な く と も ひ と つ の 置 換
基 を α -ア ミ ノ 酸 環 上 に 有 す る よ う な 環 状 α -ア ミ ノ 酸 （ イ ミ ノ 酸 と し て も 知 ら れ る ） 、 ピ
ロ リ ジ ン 以 外 の 環 状 α -ア ミ ノ 酸 、 も し く は  N-置 換 グ リ シ ン で あ る 、 こ と を 特 徴 と す る 、
化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ ５ 】
　 前 記 ボ ロ ン 酸 で あ る 阻 害 剤 が 、 下 記 の 構 造 式  I を 有 し 、
【 化 １ ０ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
す べ て の エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 お よ び 薬 学 的 に 許 容 さ
れ る そ れ ら の 塩 を 含 み 、 ま た 、
　   n は 、  1 か ら  2 の 数 で あ り 、
　   X は 、  CH 2 基  、  S 、  O 、  CF 2 基 、 も し く は  C(CH 3 ) 2 基  で あ り 、
　   Z は 、  H 、  ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ
ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ；
こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X と 隣 接 す る 環 員 炭 素 原 子 と  Z と が 縮 合 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 を 形
成 し 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X を 含 ん だ 環 の 結 合 の う ち の ひ と つ が 二 重 結 合 で あ り 、 ま た 、
　   R 1  お よ び  R 2 は 、 独 立 に あ る い は 共 に 、 水 素 原 子 、 ボ ロ ン 酸 保 護 基 、 ま た は 、 生 理 pH
の 水 溶 液 中 も し く は 生 体 液 中 に お い て 水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 、
で あ り 、
　   CR i R i i は 存 在 し て も し な く て も よ く 、  CR i R i i  が 存 在 す る 場 合 に は 、  R i  、  R i i 、  R
3  、  R 4  お よ び  R 5  が 、 （ ａ ａ ） 、 （ ｂ ｂ ） 、 ま た は （ ｃ ｃ ）  か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
　     （ ａ ａ ）  R i 、  R i i  、  R 3  、 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、
　         ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
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こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で
き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 6  が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ
て 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  
-CO 2 R

8 、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数

置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )
ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
、 も し く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 8  が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基
、  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル
ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア
リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｃ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル
基 、 も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｄ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ
る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )
ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ
マ ン チ ル 基 、 な ら び に  [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は  [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、
オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )
ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R
1 0  と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｅ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、
 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]
ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン
チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
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シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い
は 、
　         ｆ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ０ ６ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ０ ７ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｉ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
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【 化 １ ０ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｊ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ０ ９ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、 (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、
 (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 ベ
ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独
立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ ロ
ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  O-
ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ
ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か ら  
6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｌ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
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【 化 １ １ ０ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る よ う な も の
、 ； と い う も の で あ る か あ る い は 、 ；
　     （ ｂ ｂ ）  R i 、  R i i  、  R 3  、  R 4  お よ び  R 5  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、
ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基
、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ
ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル
キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア
ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ
ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基
、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア
ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ
ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、
チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル
ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ
カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ
ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も
し く は ス ル ホ ニ ル 基 、 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な も の 、 ； で あ る も の
で あ っ て ま た は 、 ；
　       R i  と  R 3  も し く は  R 4  と の 組 み 合 わ せ 、 ま た は 、  R i i と  R 3  も し く は  R 4  と の
組 み 合 わ せ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の 、 環 、 多 環 、 ま た は 、  N
 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な 一 個 ～ 三 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ
複 素 環 系 、 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 環 系 は 、 （ ａ ａ ） で 提 示 し た 基 の い ず れ か で オ プ シ
ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な 単 環 、 縮 合 二 環 、 な ら び に 縮 合 三
環 を 含 む よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 共 に 、  -(CR 2 2 R 2 3 ) m - を 形 成 し 、 ； こ こ で 、  m は  2 か ら  6 の 数
で あ り 、 ； ま た 、  R 2 2  お よ び  R 2 3  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 ア ル コ キ シ
基 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ハ ロ 基 、 ア ミ ノ 基 、
置 換 ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア リ ー ル
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 で あ る よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く
は  SO 2 か ら 選 択 さ れ る よ う な 合 計 二 個 ～ 四 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 五 員 ～ 七 員 環 を 形 成 す
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る 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の シ ク ロ ヘ テ ロ
ア ル キ ル 環 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ア
リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 も し く は 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 に 縮 合 す る よ う な
三 員 ～ 七 員 の シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 有 し て い る よ う な も の 、 ； と い う も の で あ る か あ る い は
、 ；
　     （ ｃ ｃ ）  R i お よ び  R 3  が 、 水 素 原 子 で あ っ て 、 ； 且 つ 、  R i i  と  R 4  と が 共 に 、 四
員 ～ 八 員 の 環 、 多 環 、 ま た は 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な
一 個 ～ 三 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 複 素 環 系 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 環 系 は 、 （ ａ ａ ） も
し く は （ ｂ ｂ ） で 提 示 し た 基 の い ず れ か で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置
換 さ れ る よ う な 単 環 、 縮 合 二 環 、 な ら び に 縮 合 三 環 を 含 む よ う な も の で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、 （ ａ ａ ） も し く は （ ｂ ｂ ） で 提 示 さ れ た 基 の い ず れ か で あ る よ う な も の
で あ る か 、 ； あ る い は 、 ；
　   CR i R i i が 存 在 し な い 場 合 に は 、  R 3  、  R 4  、 お よ び  R 5  が （ ｄ ｄ ） 、 （ ｅ ｅ ） 、 も し
く は （ ｆ ｆ ） か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
　     （ ｄ ｄ ）  R 3 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、
　         ａ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で
き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 6  が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ
て 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  
-CO 2 R

8 、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数

置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )
ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
、 も し く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 8  が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基
、  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル
ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア
リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｂ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル
基 、 も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ
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ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｃ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ
る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )
ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ
マ ン チ ル 基 、 な ら び に [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ
プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア
ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と
が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル
基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )ア
ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置 換
も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R 1 0

 と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、
 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]
ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン
チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 1 2  は 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い
は 、
　         ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
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ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び
前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、
あ る い は 、
　         ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ １ ２ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｉ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｊ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、

10

20

30

40

(83) JP 2007-512254 A 2007.5.17



【 化 １ １ ４ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基
、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記
ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は
独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ
ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  
O-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ
ミ ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る よ う な も の
、 ； と い う も の で あ る か あ る い は 、 ；
　     （ ｅ ｅ ）  R 3 お よ び  R 4  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル
キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ
ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ
ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ
ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ
ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ
テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら
の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ
キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ
ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ
ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ
テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、
ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ
ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ
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ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ
カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ
ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基
、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ
ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ
ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル
キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク
ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ
ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ
ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ
ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ
ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ
ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル
基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ
ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ
基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア
ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基
、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ
キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ
ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 共 に 、  -(CR 2 2 R 2 3 ) m - を 形 成 し 、 ； こ こ で 、  m は  2 か ら  6 の 数
で あ り 、 ； ま た 、  R 2 2  お よ び  R 2 3  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 ア ル コ キ シ
基 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ハ ロ 基 、 ア ミ ノ 基 、
置 換 ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア リ ー ル
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 で あ る よ う な も の で あ り 、 ； こ こ で 、  n が  1 で あ る と き に は 、  X は  CH 2  で あ り
、 ま た 、  Z お よ び  R 3  は  H で あ り 、 ま た 、  R 4 と  R 5  と は い ず れ も  -(CH 2 ) 2 - も し く は  
-(CH 2 ) 3 - で は 無 い よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く
は  SO 2 か ら 選 択 さ れ る よ う な 合 計 二 個 ～ 四 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 五 員 ～ 七 員 環 を 形 成 し
て い る よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の シ ク ロ ヘ テ ロ
ア ル キ ル 環 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ア
リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 も し く は 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 に 縮 合 す る よ う な
三 員 ～ 七 員 の シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 有 し て い る よ う な も の 、 ； と い う も の で あ る か あ る い は
、 ；
　     （ ｆ ｆ ）  R 3 が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、  R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る
原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な 一 個 ～ 三 個 の ヘ テ
ロ 原 子 を 含 ん だ 、 四 員 ～ 八 員 の 単 環 ヘ テ ロ 環 系 も し く は 多 環 ヘ テ ロ 環 系 を 形 成 し 、 ； こ こ
で 、 前 記 ヘ テ ロ 環 系 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 前 述 の （ ｄ ｄ ） も し く は （ ｅ ｅ ） で 提 示 さ れ
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た 基 の い ず れ か で 単 置 換 ま た は 独 立 に 複 数 置 換 で き 、 ； こ こ で 、 ま た 、  n が  1 で あ る と
き に は 、  X は  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 は 飽 和 し て お り 、 ま た 、  Z お よ び  R
3 は  H で あ り 、 ま た 、  R 4  と  R 5  と は 共 に  -(CH 2 ) 2 - も し く は  -(CH 2 ) 3 - で は 無 い よ う な
も の 、 ； で あ っ て 、 な ら び に 、 ；
　   前 記 波 線 を 含 ん だ 結 合 は 、 結 合 す る 点 を 意 味 し て い る
こ と を 特 徴 と す る 、 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ ６ 】
　 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV を 阻 害 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 請 求 項 １ ７ ４ 記 載 の 化
合 物 も し く は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 酸 付 加 塩 の 、 治 療 上 有 効 な 量 を 、 こ の よ う な 処
置 を 必 要 と し て い る 哺 乳 類 に 投 与 す る ス テ ッ プ 、 を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ７ ７ 】
　 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV を 阻 害 す る こ と を 介 し て 症 状 を 処 置 す る た め の 方 法 で あ
っ て 、 請 求 項 １ ７ ４ 記 載 の 化 合 物 も し く は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 酸 付 加 塩 の 、 治 療
上 有 効 な 量 を 、 前 記 処 置 を 必 要 と し て い る 哺 乳 類 に 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と
す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ７ ８ 】
　 糖 尿 病 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 請 求 項 １ ７ ４ 記 載 の 化
合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 患 者 に 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 技 術 分 野 】
【 ０ ０ ０ １ 】
　 本 発 明 は 、 ボ ロ ン 酸 化 合 物 、 お よ び 、 プ ロ リ ン ／ ア ラ ニ ン の 後 ろ で 切 断 す る ア ミ ノ -ジ
ペ プ チ ダ ー ゼ  （  post-proline/alanine cleaving amino-dipeptidases ）  の 阻 害 剤 と し
て の そ れ ら の 使 用 方 法 に 関 す る 。 本 発 明 は 、 そ の よ う な 阻 害 剤 を 、 単 独 も し く は 他 の 治 療
薬 と 組 み 合 わ せ て 、 II型 糖 尿 病 お よ び 糖 尿 病 合 併 症 の よ う な DPP-IV関 連 の 疾 患 、 高 血 糖 症
、  Syndrome X 、  高 イ ン ス リ ン 血 症 、 肥 満 、 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 、 な ら び に 関 連 す
る 疾 患 、 さ ら に は 種 々 の 免 疫 調 節 性 疾 患 お よ び 慢 性 炎 症 性 大 腸 炎 、 を 処 置 す る た め に 用 い
る た め の 方 法 に も 関 す る 。 し た が っ て 、 本 発 明 は 、 医 療 化 学 、 薬 学 、 お よ び 医 療 技 術 に お
け る 用 途 を 有 す る 。
【 背 景 技 術 】
【 ０ ０ ０ ２ 】
　 以 降 の 背 景 解 説 は 、 本 発 明 の 理 解 を 援 け る た め の も の で あ る 。 こ の 解 説 が 含 む も の は 、
従 来 技 術 の 性 質 も し く は 内 容 に 関 し て 承 認 を す る も の で は な い 。
【 ０ ０ ０ ３ 】
　 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV（ DPP-IV） は 、 プ ロ リ ン ／ ア ラ ニ ン の 後 ろ で 切 断 す る ア
ミ ノ -ジ ペ プ チ ダ ー ゼ 群 に 属 す る セ リ ン プ ロ テ ア ー ゼ で あ る 。  DPP-IV は 、 N末 端 か ら 二 番
目 に プ ロ リ ン も し く は ア ラ ニ ン を 有 す る 蛋 白 質 か ら 、 N末 端 ジ ペ プ チ ド の み を 脱 離 す る た
め の 触 媒 と し て は た ら く 。
【 ０ ０ ０ ４ 】
　 DPP-IV の 生 理 学 的 な 役 割 は 、 未 だ 完 全 に は 解 明 さ れ て い な い 。  DPP-IV は 、 神 経 ペ プ
チ ド の 代 謝 、 T細 胞 活 性 、 胃 潰 瘍 、 機 能 性 消 化 不 良 、 肥 満 、 食 欲 調 節 、 空 腹 時 異 常 血 糖  （
 impaired fasting glucose; IFG ）  、 お よ び 糖 尿 病 に お い て 重 要 な 役 割 を 果 た し て い る
と 考 え ら れ て い る 。 特 に 、  DPP-IV の 基 質 に は 、 N末 端 ア ミ ノ 酸 を 二 つ 脱 離 す る こ と に よ
っ て 失 活 す る よ う な 、 イ ン ス リ ン 分 泌 性 ホ ル モ ン 、 グ ル カ ゴ ン 類 似 ペ プ チ ド -1 （  glucag
on like peptide-1; GLP-1 ）  、 お よ び 胃 抑 制 ペ プ チ ド  （  gastric inhibitory peptide
; GIP ）  が 含 ま れ て い る た め 、  DPP-IV は グ ル コ ー ス 代 謝 の 制 御 に 関 与 し て い る と 考 え
ら れ て い る 。
【 ０ ０ ０ ５ 】
　 DPP-IV の 合 成 阻 害 剤 の 生 体 内 投 与 に よ っ て 、  GLP-1 お よ び  GIP の N末 端 分 解 が 抑 制 さ
れ 、 こ れ ら の ホ ル モ ン 類 の 血 漿 中 濃 度 が 高 く な り 、 イ ン ス リ ン の 分 泌 が 増 大 し て 、 耐 糖 能
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 （  glucose tolerance ）  が 向 上 す る こ と に な る 。 し た が っ て 、 こ の よ う な 阻 害 剤 は 、
耐 糖 能 お よ び イ ン ス リ ン 耐 性 の 低 下 が 特 徴 の 疾 患 で あ る II型 糖 尿 病 の 患 者 の 処 置 用 と し て
提 唱 さ れ て き た 。
【 ０ ０ ０ ６ 】
　 DPP7 、  DPP8 、  DPP9 を 含 み 、 ま た 、  DPP-IV の 基 質 特 異 性 お よ び 阻 害 特 異 性 を 有 す
る よ う な 線 維 芽 活 性 化 蛋 白  （  fibroblast activation protein; FAP ）  も 含 ん だ 、 プ ロ
リ ン ／ ア ラ ニ ン の 後 ろ で 切 断 す る ア ミ ノ -ジ ペ プ チ ダ ー ゼ が 発 見 さ れ て い る 。 則 ち 、 こ の
種 の 阻 害 剤 は 、 複 数 の 酵 素 群 に 対 し て 作 用 す る こ と が で き る 。 こ れ ら の プ ロ リ ン ／ ア ラ ニ
ン の 後 ろ で 切 断 す る 酵 素 の 各 々 の 正 確 な 生 理 的 機 能 に つ い て は 、 未 だ 充 分 に 明 ら か に な っ
て い な い 。 し た が っ て 、 生 理 作 用 に お い て 、 こ れ ら の そ れ ぞ れ を 別 々 に 阻 害 す る の か 、 こ
れ ら の サ ブ セ ッ ト を 阻 害 す る の か 、 あ る い は こ れ ら の す べ て を 同 時 に 阻 害 す る の か 、 と い
う こ と は は っ き り し て い な い 。
【 ０ ０ ０ ７ 】
　 糖 尿 病 に 因 る 脂 質 異 常 症  （  dyslipidemia ）  は 、 コ レ ス テ ロ ー ル お よ び ト リ グ リ セ リ
ド の 血 清 中 の 量 が 非 常 に 多 い こ と と 、 小 粒 子 LDLと 、 HDLコ レ ス テ ロ ー ル の 量 が 少 な い こ と
と を 含 む よ う な 、 複 数 の リ ポ 蛋 白 の 欠 陥 を 特 徴 と す る 。 近 年 の 臨 床 試 験 の 結 果 か ら は 、 糖
尿 病 患 者 と 非 糖 尿 病 患 者 に 対 し て 、 コ レ ス テ ロ ー ル 量 を 低 減 す る 療 法 が 有 効 な 作 用 を 呈 す
る と い う こ と が 明 ら か と な り 、 糖 尿 病 に 因 る 脂 質 異 常 症 の 処 置 に お け る こ の 療 法 の 重 要 性
が 増 す こ と と な っ た 。  the National Cholesterol Education Program's Adult Treatmen
t Panel III で は 、 糖 尿 病 に 因 る 脂 質 異 常 症 へ の 加 強 的 な 処 置 の 必 要 性 が 提 唱 さ れ て い る
。
【 ０ ０ ０ ８ 】
　 肥 満 は 、 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 、 高 血 圧 、 お よ び 糖 尿 病 と い っ た 数 多 の 公 知 の 疾 患 を
進 行 さ せ る 、 周 知 の リ ス ク フ ァ ク タ ー で あ る 。 肥 満 者 の 比 率 と 、 そ れ に 伴 っ た こ れ ら の 病
気 の 発 生 率 と が 、 工 業 化 世 界 全 体 に 亘 っ て 増 大 し 続 け て い る 。 現 在 、 体 重 を 効 率 的 に 減 ら
す た め の 確 実 な 許 容 し う る 薬 学 的 処 置 は 、 運 動 、 減 食 、 お よ び 食 餌 制 限 を 除 い て は 存 在 し
て い な い 。 し か し な が ら 、 致 死 性 の 公 知 の 疾 患 に 関 す る リ ス ク フ ァ ク タ ー と し て の 、 間 接
的 で は あ る が 重 篤 な 影 響 を 考 慮 す る と 、 肥 満 も し く は 食 欲 調 節 の た め の 処 置 を 発 見 す る こ
と は 重 大 な 課 題 と な っ て く る 。 軽 度 の 肥 満 で さ え も 、 早 逝 、 糖 尿 病 、 高 血 圧 、 ア テ ロ ー ム
性 動 脈 硬 化 症 、 胆 嚢 病 、 お よ び 或 る 種 の 癌 の リ ス ク を 増 大 さ せ る こ と に な る 。 過 去 数 十 年
、 工 業 化 さ れ た 西 洋 世 界 に お い て 、 肥 満 は 爆 発 的 に 増 大 し 拡 が っ て い る 。 肥 満 の 流 行 の 増
大 と 、 そ の 健 康 に 与 え る 影 響 の 甚 大 さ か ら 考 え る と 、  肥 満 の 抑 止 と 処 置 は 、 社 会 的 に 大
き く 優 先 さ れ る べ き 健 康 上 の 問 題 で あ る 。
【 ０ ０ ０ ９ 】
　 現 在 、 体 重 の 初 期 減 少 に 対 し て 効 果 的 な 種 々 の 技 術 は 使 用 可 能 と な っ て い る 。 し か し 残
念 な が ら 、 体 重 の 初 期 減 少 と い う も の は 、 治 療 上 の 適 切 な 目 標 で あ る と は 言 い 難 い 。 む し
ろ 、 ほ と ん ど の 肥 満 患 者 が 結 局 は 体 重 を 再 増 加 さ せ て し ま う と い う こ と が 問 題 な の で あ る
。 体 重 減 少 を 定 着 お よ び ／ も し く は 維 持 す る た め の 有 用 な 手 段 は 、 肥 満 処 置 に お け る 今 日
の 主 要 な 課 題 で あ る 。
【 ０ ０ １ ０ 】
　 し た が っ て 、 免 疫 系 を 抑 制 す る こ と 無 く 、  DPP-IV を 阻 害 す る た め に 有 用 な 化 合 物 の 必
要 が 生 じ て い る 。
【 ０ ０ １ １ 】
　 DPP-IV の 阻 害 を 示 す 化 合 物 は い く つ か 有 る が 、 そ れ ら の す べ て は 、 効 能 、 安 定 性 、 選
択 性 、 毒 性 、 お よ び ／ も し く は 薬 動 力 学 的 特 性 に 関 連 し た 制 限 を 有 し て し ま っ て い る 。 こ
の よ う な 化 合 物 は 、 例 え ば 、  WO 98/19998 、  WO 00/34241 、  U.S. patent No. 6,124,3
05（ Novartis AG）  、 お よ び  WO 99/38501（ Trustees of Tufts University） に 開 示 さ れ
て い る 。
【 発 明 の 開 示 】
【 ０ ０ １ ２ 】
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　 本 発 明 は 、  DPP-IV を 阻 害 す る こ と に よ り 、 症 状 を 調 節 も し く は 正 常 化 す る た め に 有 用
な  DPP-IV 阻 害 剤 を 提 供 す る 。 特 に 、 本 発 明 は 、 ボ ロ ン 酸 を 含 む よ う な 複 素 環 類 、 お よ び
、  DPP-IV を 阻 害 す る よ う な そ れ ら の 誘 導 体 に 関 し 、 ま た 、 そ れ ら の 化 合 物 を 製 造 す る 方
法 に も 関 す る 。 加 え て 、 本 発 明 は 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 を 含 む よ う な 薬 学 的 組 成 物 も 提 供
し 、 ま た 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 他 の 種 類 の 抗 糖 尿 病 薬 を 含 む よ う な 配 合 物 も 提 供 し 、 さ
ら に 、 そ れ ら の 薬 剤 の 治 療 上 有 効 な 量 を 、 こ の よ う な 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 投 与 す る こ
と を 含 む よ う な  DPP-IV 阻 害 方 法 も 提 供 す る 。 ま た 、 本 発 明 は 、 薬 学 的 に 有 用 な 化 合 物 、
お よ び 、 そ れ ら の 化 合 物 の 、  DPP-IV の 阻 害 を 介 し て 調 節 も し く は 正 常 化 さ れ る よ う な 症
状 を 処 置 す る た め の 医 薬 を 調 製 す る プ ロ セ ス に お け る 使 用 方 法 、 も 提 供 す る 。
【 発 明 を 実 施 す る た め の 最 良 の 形 態 】
【 ０ ０ １ ３ 】
　 本 発 明 は 、 下 記 の 構 造 式  I の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ １ ４ 】
【 化 １ １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ５ 】
す べ て の エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 お よ び 薬 学 的 に 許 容 さ
れ る そ れ ら の 塩 を 含 み 、 ま た 、
　   n は 、  1 か ら  3 の 数 で あ り 、
　   X は 、  CH 2 基  、  S 、  O 、  CF 2 基 、 も し く は  C(CH 3 ) 2 基  で あ り 、
　   Z は 、  H 、  ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ
ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ；
こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X と 隣 接 す る 環 員 炭 素 原 子 と  Z と が 縮 合 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 を 形
成 し 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X を 含 ん だ 環 の 結 合 の う ち の ひ と つ が 二 重 結 合 で あ り 、 ま た 、
　   R 1  お よ び  R 2 は 、 独 立 に あ る い は 共 に 、 水 素 原 子 、 ボ ロ ン 酸 保 護 基 、 ま た は 、 生 理 pH
の 水 溶 液 中 も し く は 生 体 液 中 に お い て 水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 、
で あ り 、
　   CR i R i i は 存 在 し て も し な く て も よ く 、  CR i R i i  が 存 在 す る 場 合 に は 、  R i  、  R i i 、  R
3  、  R 4  お よ び  R 5  が 、 （ ａ ａ ） 、 （ ｂ ｂ ） 、 ま た は （ ｃ ｃ ）  か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
　     （ ａ ａ ）  R i 、  R i i  、  R 3  、 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、
　         ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で

10

20

30

40

50

(88) JP 2007-512254 A 2007.5.17



き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 6  が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ
て 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  
-CO 2 R

8 、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数

置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )
ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
、 も し く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 8  が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基
、  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル
ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア
リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｃ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル
基 、 も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｄ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ
る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )
ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ
マ ン チ ル 基 、 な ら び に  [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は  [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、
オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )
ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R
1 0  と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｅ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、
 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]
ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン
チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
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立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い
は 、
　         ｆ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ １ ６ 】
【 化 １ １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ７ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ １ ８ 】
【 化 １ １ ８ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ９ 】
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
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あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｉ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ ２ ０ 】
【 化 １ １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ２ １ 】
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｊ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ ２ ２ 】
【 化 １ ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ２ ３ 】
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、 (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、
 (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 ベ
ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独
立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ ロ
ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  O-
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ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ
ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か ら  
6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｌ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ ２ ４ 】
【 化 １ ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ２ ５ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る よ う な も の
、 ； と い う も の で あ る か あ る い は 、 ；
　     （ ｂ ｂ ）  R i 、  R i i  、  R 3  、  R 4  お よ び  R 5  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、
ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基
、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ
ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル
キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア
ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ
ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基
、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア
ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ
ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、
チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル
ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ
カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ
ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も
し く は ス ル ホ ニ ル 基 、 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な も の 、 ； で あ る も の
で あ っ て ま た は 、 ；
　       R i  と  R 3  も し く は  R 4  と の 組 み 合 わ せ 、 ま た は 、  R i i と  R 3  も し く は  R 4  と の
組 み 合 わ せ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の 、 環 、 多 環 、 ま た は 、  N
 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な 一 個 ～ 三 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ
複 素 環 系 、 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 環 系 は 、 （ ａ ａ ） で 提 示 し た 基 の い ず れ か で オ プ シ
ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な 単 環 、 縮 合 二 環 、 な ら び に 縮 合 三
環 を 含 む よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 共 に 、  -(CR 2 2 R 2 3 ) m - を 形 成 し 、 ； こ こ で 、  m は  2 か ら  6 の 数
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で あ り 、 ； ま た 、  R 2 2  お よ び  R 2 3  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 ア ル コ キ シ
基 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ハ ロ 基 、 ア ミ ノ 基 、
置 換 ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア リ ー ル
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 で あ る よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く
は  SO 2 か ら 選 択 さ れ る よ う な 合 計 二 個 ～ 四 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 五 員 ～ 七 員 環 を 形 成 す
る よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の シ ク ロ ヘ テ ロ
ア ル キ ル 環 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ア
リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 も し く は 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 に 縮 合 す る よ う な
三 員 ～ 七 員 の シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 有 し て い る よ う な も の 、 ； と い う も の で あ る か あ る い は
、 ；
　     （ ｃ ｃ ）  R i お よ び  R 3  が 、 水 素 原 子 で あ っ て 、 ； 且 つ 、  R i i  と  R 4  と が 共 に 、 四
員 ～ 八 員 の 環 、 多 環 、 ま た は 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な
一 個 ～ 三 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 複 素 環 系 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 環 系 は 、 （ ａ ａ ） も
し く は （ ｂ ｂ ） で 提 示 し た 基 の い ず れ か で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置
換 さ れ る よ う な 単 環 、 縮 合 二 環 、 な ら び に 縮 合 三 環 を 含 む よ う な も の で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、 （ ａ ａ ） も し く は （ ｂ ｂ ） で 提 示 さ れ た 基 の い ず れ か で あ る よ う な も の
で あ る か 、 ； あ る い は 、 ；
　   CR i R i i が 存 在 し な い 場 合 に は 、  R 3  、  R 4  、 お よ び  R 5  が （ ｄ ｄ ） 、 （ ｅ ｅ ） 、 も し
く は （ ｆ ｆ ） か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
　     （ ｄ ｄ ）  R 3 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、
　         ａ ）  水 素 原 子 で あ っ て 、 ；  R 5 が 水 素 原 子 で 無 い 場 合 に は 、  n は  1 、 X は  C
H 2  、  Z は  H 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で
き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 6  が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ
て 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  
-CO 2 R

8 、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数

置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )
ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
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、 も し く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 8  が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基
、  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル
ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア
リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｃ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル
基 、 も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｄ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ
る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )
ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ
マ ン チ ル 基 、 な ら び に [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ
プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア
ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と
が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル
基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )ア
ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置 換
も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R 1 0

 と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｅ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、
 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]
ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン
チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 1 2  は 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い
は 、
　         ｆ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ ２ ６ 】
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【 化 １ ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ２ ７ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び
前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、
あ る い は 、
　         ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ ２ ８ 】
【 化 １ ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ２ ９ 】
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｉ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ ３ ０ 】
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【 化 １ ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ３ １ 】
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｊ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ ３ ２ 】
【 化 １ ２ ５ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ３ ３ 】
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基
、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記
ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は
独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ
ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  
O-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ
ミ ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か
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ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｌ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ ３ ４ 】
【 化 １ ２ ６ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ３ ５ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る よ う な も の
、 ； と い う も の で あ る か あ る い は 、 ；
　     （ ｅ ｅ ）  R 3 、  R 4  お よ び  R 5  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基
、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ
ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル
基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ
ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ
ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、
こ れ ら の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、
ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ
ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア
ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、
ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ
ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル
ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ
ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基
、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ て 、 ； こ こ で 、  n が  
1 、  X が  CH 2  、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て い て 、  Z 、  R 3  お よ び  R 5 が  H で あ る と き
に は 、  R 4  は 天 然 α -ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で は 無 く 、 ； ま た 、 こ こ で 、  n が  1 、  X が  CH 2 、
 X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て い て 、  Z お よ び  R 5  が  H で あ る と き に は 、  R 3  と  R 4 と は い
ず れ も メ チ ル 基 で は 無 い よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 共 に 、  -(CR 2 2 R 2 3 ) m - を 形 成 し 、 ； こ こ で 、  m は  2 か ら  6 の 数
で あ り 、 ； ま た 、  R 2 2  お よ び  R 2 3  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 ア ル コ キ シ
基 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ハ ロ 基 、 ア ミ ノ 基 、
置 換 ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア リ ー ル
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 で あ る よ う な も の で あ り 、 ； こ こ で 、  n が  1 で あ る と き に は 、  X は  CH 2  で あ り
、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 は 飽 和 し て お り 、 ま た 、  Z お よ び  R 3 は  H で あ り 、 ま た 、  R 4  
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と  R 5  と は い ず れ も  -(CH 2 ) 2 - も し く は  -(CH 2 ) 3 - で は 無 い よ う な も の 、 ； で あ る も の で
あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く
は  SO 2 か ら 選 択 さ れ る よ う な 合 計 二 個 ～ 四 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 五 員 ～ 七 員 環 を 形 成 し
て い る よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の シ ク ロ ヘ テ ロ
ア ル キ ル 環 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ア
リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 も し く は 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 に 縮 合 す る よ う な
三 員 ～ 七 員 の シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 有 し て い る よ う な も の 、 ； と い う も の で あ る か あ る い は
、 ；
　     （ ｆ ｆ ）  R 3 が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、  R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る
原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な 一 個 ～ 三 個 の ヘ テ
ロ 原 子 を 含 ん だ 、 四 員 ～ 八 員 の 単 環 ヘ テ ロ 環 系 も し く は 多 環 ヘ テ ロ 環 系 を 形 成 し 、 ； こ こ
で 、 前 記 ヘ テ ロ 環 系 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 前 述 の （ ｄ ｄ ） も し く は （ ｅ ｅ ） で 提 示 さ れ
た 基 の い ず れ か で 単 置 換 ま た は 独 立 に 複 数 置 換 で き 、 ； こ こ で 、 ま た 、  n が  1 で あ る と
き に は 、  X は  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 は 飽 和 し て お り 、 ま た 、  Z お よ び  R
3 は  H で あ り 、 ま た 、  R 4  と  R 5  と は 共 に  -(CH 2 ) 2 - も し く は  -(CH 2 ) 3 - で は 無 い よ う な
も の 、 ； で あ っ て 、 な ら び に 、 ；
　   前 記 波 線 を 含 ん だ 結 合 は 、 結 合 す る 点 を 意 味 し て い る
こ と を 特 徴 と す る 化 合 物 を 提 供 す る 。
【 ０ ０ ３ ６ 】
　 構 造 式  I の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  R 1  お よ び  R 2  が 、 独 立 に 、 も
し く は 共 に 、  (+)-ピ ナ ン ジ オ ー ル 、 ピ ナ コ ー ル 、  1,2-ジ シ ク ロ ヘ キ シ ル エ タ ン ジ オ ー ル
、  1,2-エ タ ン ジ オ ー ル 、  2,2-ジ エ タ ノ ー ル ア ミ ン 、  1,3-プ ロ パ ン ジ オ ー ル 、  2,3-ブ タ
ン ジ オ ー ル 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル タ ル ト ラ ー ト 、  1,4-ブ タ ン ジ オ ー ル 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ タ
ン ジ オ ー ル 、  (S,S,)-5,6-デ カ ン ジ オ ー ル 、  1,1,2-ト リ フ ェ ニ ル -1,2-エ タ ン ジ オ ー ル 、
 (2R,3R)-1,4-ジ メ ト キ シ -1,1,4,4-テ ト ラ フ ェ ニ ル -2,3-ブ タ ン ジ オ ー ル 、 メ タ ノ ー ル 、
エ タ ノ ー ル 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル 、 カ テ コ ー ル 、 も し く は  1-ブ タ ノ ー ル か ら 形 成 さ れ た ボ
ロ ン 酸 保 護 基 と な る 。 し た が っ て 、 当 業 者 は 、  R 1  お よ び  R 2  が 、  (+)-ピ ナ ン ジ オ ー ル
お よ び ピ ナ コ ー ル の よ う な ジ オ ー ル 類 を 用 い た 場 合 に は 、 ボ ロ ン 酸 エ ス テ ル の 両 方 の 酸 素
原 子 に 結 合 し た 単 独 の 保 護 基 の こ と を 示 し て い る と い う こ と を 理 解 で き 、 一 方 、 エ ス テ ル
が 、 メ タ ノ ー ル お よ び エ タ ノ ー ル か ら 形 成 さ れ た 場 合 に は 、  R 1  お よ び  R 2  の そ れ ぞ れ は
、 ボ ロ ン 酸 エ ス テ ル の 酸 素 原 子 に 付 い た メ チ ル 基 も し く は エ チ ル 基 の よ う な 別 々 の 基 と な
る と い う こ と も 理 解 で き る 。 構 造 式  I の 化 合 物 の 他 の 実 施 形 態 の に お い て は 、  R 1  お よ
び  R 2  は 、 独 立 に 、 も し く は 共 に 、 生 理 pHの 水 溶 液 中 も し く は 生 体 液 中 に お い て 、 水 和 さ
れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 で あ っ て 、  1,2-ジ シ ク ロ ヘ キ シ ル エ タ ン ジ オ
ー ル 、  1,2-エ タ ン ジ オ ー ル 、  1,3-プ ロ パ ン ジ オ ー ル 、  2,3-ブ タ ン ジ オ ー ル 、  1,4-ブ タ
ン ジ オ ー ル 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ タ ン ジ オ ー ル 、 メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー
ル 、 も し く は  1-ブ タ ノ ー ル か ら 形 成 さ れ る も の で あ る 。 例 え ば 、  R 1  お よ び  R 2  の そ れ
ぞ れ が メ タ ノ ー ル か ら 形 成 さ れ た 場 合 に は 、 生 成 す る  R 1  お よ び  R 2  は メ チ ル 基 と な る 。
 2,3-ブ タ ン ジ オ ー ル を 用 い た 場 合 に は 、 生 成 す る  R 1 と  R 2  と は 単 独 の 基 と な り 、 生 成 す
る ボ ロ ン 酸 エ ス テ ル は 以 下 の 構 造 を 有 す る こ と に な る 。
【 ０ ０ ３ ７ 】
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【 化 １ ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ３ ８ 】
　 構 造 式  I の 化 合 物 は 、  CR i R i i  が 存 在 し な い も の も 含 み 、 こ の 場 合 、  R 3 、  R 4  、 お よ
び  R 5  が （ ｄ ｄ ） 、 （ ｅ ｅ ） 、 お よ び （ ｆ ｆ ） か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
　     （ ｄ ｄ ）  R 3 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、
　         ａ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で
き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 6  が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ
て 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  
-CO 2 R

8 、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数

置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )
ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
、 も し く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 8  が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基
、  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル
ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア
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リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｂ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル
基 、 も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｃ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ
る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )
ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ
マ ン チ ル 基 、 な ら び に  [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は  [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、
オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )
ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R
1 0  と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、
 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]
ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン
チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い
は 、
　         ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ ３ ９ 】
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【 化 １ ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ４ ０ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ ４ １ 】
【 化 １ ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ４ ２ 】
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ ４ ３ 】
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【 化 １ ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ４ ４ 】
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｉ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｊ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ ４ ５ 】
【 化 １ ３ １ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ４ ６ 】
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基
、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記
ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は
独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ
ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  
O-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ
ミ ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か
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ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ ４ ７ 】
【 化 １ ３ ２ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ４ ８ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る よ う な も の
、 ； と い う も の で あ る か あ る い は 、 ；
　     （ ｅ ｅ ）  R 3 お よ び  R 4  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル
キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ
ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ
ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ
ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ
ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ
テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら
の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ
キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ
ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ
ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ
テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、
ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ
ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ
カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ
ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基
、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ
ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ
ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル
キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク
ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ
ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ
ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ
ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ
ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ
ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル
基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ
ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ
基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア
ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア

10

20

30

40

50

(103) JP 2007-512254 A 2007.5.17



シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基
、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ
キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ
ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 共 に 、  -(CR 2 2 R 2 3 ) m - を 形 成 し 、 ； こ こ で 、  m は  2 か ら  6 の 数
で あ り 、 ； ま た 、  R 2 2  お よ び  R 2 3  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 ア ル コ キ シ
基 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ハ ロ 基 、 ア ミ ノ 基 、
置 換 ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア リ ー ル
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 で あ る よ う な も の で あ り 、 ； こ こ で 、  n が  1 で あ る と き に は 、  X は  CH 2  で あ り
、 ま た 、  Z お よ び  R 3  は  H で あ り 、 ま た 、  R 4 と  R 5  と は い ず れ も  -(CH 2 ) 2 - も し く は  
-(CH 2 ) 3 - で は 無 い よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く
は  SO 2 か ら 選 択 さ れ る よ う な 合 計 二 個 ～ 四 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 五 員 ～ 七 員 環 を 形 成 し
て い る よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の シ ク ロ ヘ テ ロ
ア ル キ ル 環 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ア
リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 も し く は 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 に 縮 合 す る よ う な
三 員 ～ 七 員 の シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 有 し て い る よ う な も の 、 ； と い う も の で あ る か あ る い は
、 ；
　     （ ｆ ｆ ）  R 3 が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、  R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る
原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な 一 個 ～ 三 個 の ヘ テ
ロ 原 子 を 含 ん だ 、 四 員 ～ 八 員 の 単 環 ヘ テ ロ 環 系 も し く は 多 環 ヘ テ ロ 環 系 を 形 成 し 、 ； こ こ
で 、 前 記 ヘ テ ロ 環 系 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 前 述 の （ ｄ ｄ ） も し く は （ ｅ ｅ ） で 提 示 さ れ
た 基 の い ず れ か で 単 置 換 ま た は 独 立 に 複 数 置 換 で き 、 ； こ こ で 、 ま た 、  n が  1 で あ る と
き に は 、  X は  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 は 飽 和 し て お り 、 ま た 、  Z お よ び  R
3 は  H で あ り 、 ま た 、  R 4  と  R 5  と は 共 に  -(CH 2 ) 2 - も し く は  -(CH 2 ) 3 - で は 無 い よ う な
も の 、 ；
で あ る 。
【 ０ ０ ４ ９ 】
　 ま た 、 構 造 式  I の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て
お り 、 ； ま た 、  CR i R i i が 存 在 せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ；
ま た 、  R 5  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で
き る も の で あ る 、 ； こ と を 特 徴 と す る 化 合 物 も 含 む 。 こ の よ う な 実 施 形 態 の う ち の い く つ
か に お い て は 、  R 5  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 で あ っ て
、 こ れ ら は 、 メ チ ル 基 、 エ チ ル 基 、  n-プ ロ ピ ル 基 、 イ ソ プ ロ ピ ル 基 、  n-ブ チ ル 基 、 イ ソ
ブ チ ル 基 、  sec-ブ チ ル 基 、  tert-ブ チ ル 基 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 、 シ ク ロ ブ チ ル 基 、 シ ク
ロ ペ ン チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル 基 、  1-シ ク ロ ヘ キ シ ル エ チ ル
基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 を 含 む が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
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【 ０ ０ ５ ０ 】
　 構 造 式  I の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X 
を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i  が 存 在 せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3 お よ び  R 4

 が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル
基 、  j が 0～ 3の 数 で あ る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ
[2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ
シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ
チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 な ら び に [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]
ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア
ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は
独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ
ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ
シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル
オ ロ メ チ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 9  と  R 1 0  と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る 。
【 ０ ０ ５ １ 】
　 構 造 式  I の 化 合 物 の 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む
前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i  が 存 在 せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3 お よ び  R 4  が 水
素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ
ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル
キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、
も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア
ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ
う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基
、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基
で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 
か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  R 1 2  は 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、
ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基
、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、
ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル
キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は
ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ
プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ；
で あ る 。
【 ０ ０ ５ ２ 】
　 構 造 式  I の 化 合 物 の 或 る 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む
前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i  が 存 在 せ ず 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 3 お よ び  
R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  
は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く
は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ；
で あ る 。
【 ０ ０ ５ ３ 】
　 構 造 式  I の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X 
を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i  が 存 在 せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3 お よ び  R 4

 が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 ０ ０ ５ ４ 】
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【 化 １ ３ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ５ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る 。
【 ０ ０ ５ ６ 】
　 構 造 式  I の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、
； ま た 、  CR i R i i が 存 在 せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  
R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 ０ ０ ５ ７ 】
【 化 １ ３ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ８ 】
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る よ う な 化 合 物 を 含 む 。
【 ０ ０ ５ ９ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i が 存 在
せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の
基 で あ っ て 、
【 ０ ０ ６ ０ 】
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【 化 １ ３ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ６ １ 】
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る 構 造 式  I の 化 合 物 。 こ の よ う な 実 施 形 態 の
い く つ か に お い て は 、  R 5  は 、 下 記 の 構 造 式
【 ０ ０ ６ ２ 】
【 化 １ ３ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ６ ３ 】
を 有 す る 。
【 ０ ０ ６ ４ 】
　 構 造 式  I の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X 
を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i  が 存 在 せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3 お よ び  R 4

 が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、
； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置
換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る 。
【 ０ ０ ６ ５ 】
　 構 造 式  I の 化 合 物 は 、 下 記 の 構 造 式  IA を 有 す る 化 合 物 を 含 む 。
【 ０ ０ ６ ６ 】
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【 化 １ ３ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ６ ７ 】
こ こ で 、 こ の よ う な 実 施 形 態 の う ち の い く つ か に お い て は 、  R 5  が 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ
ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ
ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア
ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ
シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ
ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル
基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ
こ で 、 こ れ ら の す べ て が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ
ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ
シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル
基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基
、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー
ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ
基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ
ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ
ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は
ス ル ホ ニ ル 基 、 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な も の 、 ； で あ る 。 他 の こ の
よ う な 実 施 形 態 に お い て は 、  R 5  が 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ
ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア
ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、
も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て は 、 オ プ
シ ョ ン と し て 、 上 述 し た 基 （ 例 え ば 、 （ ｅ ｅ ） で 述 べ た 基 ） で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数
置 換 す る こ と が で き る 。 な お も 他 の こ の よ う な 実 施 形 態 に お い て は 、  R 5  が 、 オ プ シ ョ ン
と し て 上 述 し た 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 で あ る 。 構 造 式  IA の 化 合 物 の 実 施
形 態 の い く つ か に お い て は 、  R 3  お よ び  R 4  の 双 方 が 水 素 原 子 で あ る 。 他 の 実 施 形 態 に お
い て は 、  n は  1 で あ る 。 構 造 式  IA の 化 合 物 の 実 施 形 態 の い く つ か に お い て は 、  n が  
1 で あ っ て 、 ま た 、  R 1  、  R 2 、  R 3  、 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ま た 、  R 5  が メ チ
ル 基 で は 無 い 。
【 ０ ０ ６ ８ 】
　 構 造 式  I の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、
； ま た 、  CR i R i i が 存 在 せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  
R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
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【 ０ ０ ６ ９ 】
【 化 １ ３ ８ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ７ ０ 】
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、 (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、
 (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 ベ
ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独
立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ ロ
ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  O-
ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ
ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か ら  
6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る よ う な 化 合 物 を 含 む 。 こ の よ う
な 実 施 形 態 の い く つ か に お い て は 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
【 ０ ０ ７ １ 】
【 化 １ ３ ９ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ７ ２ 】
を 有 す る 。
【 ０ ０ ７ ３ 】
　 他 の こ の よ う な 実 施 形 態 に お い て は 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
【 ０ ０ ７ ４ 】
【 化 １ ４ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ７ ５ 】
を 有 し 、 例 え ば 、 以 下 の 構 造 を 含 む 。
【 ０ ０ ７ ６ 】
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【 化 １ ４ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ７ ７ 】
　 な お も 他 の こ の よ う な 実 施 形 態 に お い て は 、 化 合 物 は 以 下 の 構 造 式 を 有 す る 。
【 ０ ０ ７ ８ 】
【 化 １ ４ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ７ ９ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  CR i R i i が 存 在
せ ず 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の
基 で あ っ て 、
【 ０ ０ ８ ０ 】
【 化 １ ４ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ８ １ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る 、 ； よ う な
構 造 式  I の 化 合 物 。 こ の よ う な 実 施 形 態 の い く つ か に お い て は 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
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【 ０ ０ ８ ２ 】
【 化 １ ４ ４ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ８ ３ 】
を 有 す る 。
【 ０ ０ ８ ４ 】
　 構 造 式  I の 化 合 物 は 、  R 1  お よ び  R 2  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  n が  1 で あ り 、
； ま た 、  X と 隣 接 す る 環 員 炭 素 原 子 と  Z と が 縮 合 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 を 形 成 し 、 ； ま た 、
 CR i R 2  が 存 在 せ ず 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　   R 3  、  R 4 お よ び  R 5  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル
基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア
ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク
ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ
シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ
ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア
ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ
て が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基
、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、
ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア
ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ
基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ
基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、
ア ル キ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ
ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア
ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス
ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 、 で 単
置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   R 4  と  R 5 と が 共 に 、  -(CR 2 2 R 2 3 ) m - を 形 成 し 、 ； こ こ で 、  m は  2 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  R 2 2  お よ び  R 2 3  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、
ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ハ ロ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換
ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア リ ー ル ア ル
キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク
ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ
基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ
カ ル ボ ニ ル 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ
基 で あ る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   R 4  と  R 5 と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO

2  か ら 選 択 さ れ る よ う な 合 計 二 個 ～ 四 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 五 員 ～ 七 員 環 を 形 成 す る 、
； で あ る か 、 あ る い は 、
　   R 4  と  R 5 と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ
ル 環 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ア リ ー ル
基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 も し く は 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 に 縮 合 す る よ う な 三 員 ～
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七 員 の シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 有 し て い る よ う な も の で あ る 、 ；
よ う な 化 合 物 を 含 む 。
【 ０ ０ ８ ５ 】
　 構 造 式  I の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  R 1  、  R 2  、  R 3 お よ び  R 4  が 水
素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  n が  1 で あ り 、 ； ま た 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  CR i R i i

が 存 在 せ ず 、 ； ま た 、  R 5  が 、 ア リ ー ル 基 も し く は ア ラ ル キ ル 基 、 ； で あ る 。
【 ０ ０ ８ ６ 】
　 い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、 構 造 式  I の 化 合 物 は 下 記 の 構 造 式 を 有 す る 。
【 ０ ０ ８ ７ 】
【 化 １ ４ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ８ ８ 】
　 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、 構 造 式  I の 化 合 物 は 下 記 の 構 造 式 を 有 す る 。
【 ０ ０ ８ ９ 】
【 化 １ ４ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ０ 】
　 な お も 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、 構 造 式  I の 化 合 物 は 下 記 の 構 造 式 を 有 す る 。
【 ０ ０ ９ １ 】
【 化 １ ４ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ２ 】
　 な お も 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、 構 造 式  I の 化 合 物 は 下 記 の 構 造 式 を 有 す る 。
【 ０ ０ ９ ３ 】
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【 化 １ ４ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ４ 】
　 構 造 式  I の 化 合 物 は 、
　   CR i R i i が 存 在 す る 場 合 に は 、  R i  お よ び  R 3  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R i i  と  R 4

と が 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の 環 、 多 環 、 ま た は 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択
さ れ る よ う な 一 個 ～ 三 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 複 素 環 系 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 環 系 は
、 前 述 の （ ａ ａ ） も し く は （ ｂ ｂ ） で 提 示 し た 基 の い ず れ か で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も
し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な 単 環 、 縮 合 二 環 、 な ら び に 縮 合 三 環 を 含 む よ う な も の
で あ っ て 、 ； ま た 、  R 5  が （ ａ ａ ） も し く は （ ｂ ｂ ） で 提 示 し た 基 の い ず れ か 、 ； で あ る
か 、 あ る い は 、
　   CR i R i i が 存 在 し な い 場 合 に は 、  R 3  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 4  と  R 5  と が 、 そ
れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の 環 、 多 環 、 ま た は 、  N 、  O 、  S 、  SO 
も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な 一 個 ～ 三 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 複 素 環 系 を 形 成 し
、 ； こ こ で 、 前 記 環 系 は 、 前 述 の （ ｄ ｄ ） も し く は （ ｅ ｅ ） で 提 示 し た 基 の い ず れ か で オ
プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な 単 環 、 縮 合 二 環 、 な ら び に 縮
合 三 環 を 含 む よ う な も の で あ っ て 、 ； ま た 、  n が  1 で あ る と き に は 、  X が  CH 2  で あ り
、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  Z お よ び  R 3 は 水 素 原 子 で あ り 、 ま た
、  R 4  と  R 5  と は 共 に  -(CH 2 ) 2 - も し く は  -(CH 2 ) 3 - で は 無 い よ う な も の で あ る 、 ；
よ う な 化 合 物 を 含 む 。
【 ０ ０ ９ ５ 】
　 こ の よ う な 実 施 形 態 の う ち の い く つ か に お い て は 、 構 造 式  I の 化 合 物 は 下 記 の 構 造 式  
II を 有 し 、
【 ０ ０ ９ ６ 】
【 化 １ ４ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ７ 】
； こ こ で 、
　   Y は 、  O 、  S 、  CHR 2 5 、 も し く は  NR 2 6  で あ り 、
　   Y が  CHR 2 5  で あ る 場 合 に は 、  k は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ま た 、  m は  0 か ら  3 
の 数 で あ り 、
　   Y が  O も し く は  NR 2 6 で あ る 場 合 に は 、  k は  2 か ら  3 の 数 で あ り 、 ま た 、  m は  1
 か ら  3 の 数 で あ り 、 ま た 、
　   そ れ ぞ れ の  R 2 4  は 、 独 立 に 、
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　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル
基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 複 数 置 換
で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル
基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置
換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま
た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基
、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3
.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に
複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ っ て 、
； ま た 、 さ ら に 、
　     R 1 2 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  al
kylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ
て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ０ ９ ８ 】
【 化 １ ５ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ９ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
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記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び
前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、
あ る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ０ ０ 】
【 化 １ ５ １ 】
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ １ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ま た 、
　   R 2 5  が 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル
基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 複 数 置 換
で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル
ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、
も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て
、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ
ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン
ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前
記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p 
は  0 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 1 2 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  al
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kylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ
て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ０ ２ 】
【 化 １ ５ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ３ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  t は  0 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ０ ４ 】
【 化 １ ５ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ５ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、
　   R 2 6  が 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
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と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル
基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 複 数 置 換
で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　      ｄ ）  R 2 7 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 2 7  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C

1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ
シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ
ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ
ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し
て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ
ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ
ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、
前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ
シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で
き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル
キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る
こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル
キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p
 は  0 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　      R 1 2 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル
キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ
ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ
基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  
alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ
っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  
で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　      ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3 は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ０ ６ 】
【 化 １ ５ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ７ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
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で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び
前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  0 で あ る か 、 も し く は  2 か ら  
6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ０ ８ 】
【 化 １ ５ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ９ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 、
も し く は 、  2 か ら  6 の 数 、 ；
で あ る 。
【 ０ １ １ ０ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X
 を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ る 。
構 造 式  II の 化 合 物 の 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む
前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、
 R 2 4  は 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  k 、  n 、 お よ び  m の そ れ ぞ れ が  1 で あ っ て 、 且 つ  
Y が  CHR 2 5  で あ る 場 合 に は 、  Z が  H で は 無 い 。 構 造 式  II の 化 合 物 の な お も 他 の 実 施
形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た
、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基
、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は
 (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、
前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た
、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は
分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の と な る 。 構 造 式  II の 化
合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が
飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1 、  R 2  、  お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、
 R 1 2 で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 で き る よ う な フ ェ ニ ル 基 で あ る 。
【 ０ １ １ １ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 は 、 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、
； ま た 、  R 1 、  R 2  、  お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、   R 1 1 (CH 2 ) p - 
で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ
ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ
ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ
ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル
基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア
ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C

1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ
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ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル
基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、  R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る 、 ；
よ う な 化 合 物 を 含 む 。
【 ０ １ １ ２ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 の 或 る 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含
む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た
、  R 2 4 が 、  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3 は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る 。
【 ０ １ １ ３ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 の 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含
む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た
、  R 2 4 が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 ０ １ １ ４ 】
【 化 １ ５ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ５ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る 。
【 ０ １ １ ６ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X
 を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、
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； ま た 、  R 2 4 が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 ０ １ １ ７ 】
【 化 １ ５ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ８ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  1 か
ら  6 の 数 、 ； で あ る 。
【 ０ １ １ ９ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、
ま た 、  R 1 、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ る よ う な 化 合 物 を 含 む 。 構 造 式  II の 化
合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が
飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が
、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基
、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル
ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き
る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基
部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の 、
； で あ る 。 構 造 式  II の 化 合 物 の 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、
 X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1 、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、
； ま た 、  R 2 5  が 、  R 1 2 で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 で き る よ う な
フ ェ ニ ル 基 、 ； で あ る 。
【 ０ １ ２ ０ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り
、 ； ま た 、  R 1 、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、   R 1 1 (CH 2 ) p -
 で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ
ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ
ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ
ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル
基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア
ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ 、 ジ ニ ル 基 、 前 記
(C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ
イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り
、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ
キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前
記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は
独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド
基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ
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ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル
基  （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル
基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て
、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る 、 ； よ う な 化
合 物 を 含 む 。
【 ０ １ ２ １ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 の 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含
む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た
、  R 2 5 が 、  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3 は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る 。
【 ０ １ ２ ２ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り
、 ； ま た 、  R 1 、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、 下 記 の 構 造 式
の 基 で あ っ て 、
【 ０ １ ２ ３ 】
【 化 １ ５ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ２ ４ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  t は  0 か ら  6 の 数 で あ る 、 ；
よ う な 化 合 物 を 含 む 。
【 ０ １ ２ ５ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X
 を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、
； ま た 、  R 2 5 が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 ０ １ ２ ６ 】
【 化 １ ５ ９ 】
　
　
　
　
　
【 ０ １ ２ ７ 】
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； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 か
ら  6 の 数 、 ； で あ る 。 構 造 式  II の 化 合 物 の 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ
り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 2 4  お よ び  R 2 6  が 水
素 原 子 で あ る 。 構 造 式  II の 化 合 物 の な お も 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2 で あ り
、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 4 が 水 素 原
子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア
ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ
ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ
ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部
位 を 含 む こ と が で き る 、 ； よ う な も の で あ る 。 構 造 式  II の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り
、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原
子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、  R 1 2  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 で
き る よ う な フ ェ ニ ル 基 で あ る 、 ； よ う な 化 合 物 を 含 む 。
【 ０ １ ２ ８ 】
　 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2 、  お
よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、   R 2 7 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 2
7 は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C

1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ
ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、
ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で
き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、
前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル
基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で
き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ
ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ
キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ
(C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、
カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ
ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ
ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に
複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ る 、 ；
よ う な 構 造 式  II の 化 合 物 。
【 ０ １ ２ ９ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り
、 ； ま た 、  R 1 、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、  (R 1 3 ) 2 CH(CH

2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し
て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ；
ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 で あ る 、 ； よ う な 化 合 物 を 含 む 。
【 ０ １ ３ ０ 】
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　 構 造 式  II の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X
 を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、
； ま た 、  R 2 6 が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 ０ １ ３ １ 】
【 化 １ ６ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ３ ２ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は 、  0 で あ る か 、 も し く は  2 か ら  
6 の 数 、 ；
で あ る 。
【 ０ １ ３ ３ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 の 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む
前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が
、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 ０ １ ３ ４ 】
【 化 １ ６ １ 】
　
　
　
　
　
【 ０ １ ３ ５ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 で
あ る か 、 も し く は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る 。
【 ０ １ ３ ６ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 は 、 下 記 の 構 造 式 を 有 す る 化 合 物 を 含 む 。
【 ０ １ ３ ７ 】
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【 化 １ ６ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ３ ８ 】
こ の よ う な 実 施 形 態 の う ち の い く つ か に お い て は 、  R 2 5  は 、  R 1 2  で オ プ シ ョ ン と し て 単
置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な フ ェ ニ ル 基 で あ る 。
【 ０ １ ３ ９ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 の 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、 化 合 物 は 下 記 の 構 造 式 を 有 す る 。
【 ０ １ ４ ０ 】
【 化 １ ６ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ４ １ 】
　 構 造 式  II の 化 合 物 は 、 下 記 の 構 造 式 を 有 す る 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ４ ２ 】
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【 化 １ ６ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ４ ３ 】
； こ こ で 、  R 2 8 お よ び  R 2 9 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ア ル キ ル 基
、 ア ル コ キ シ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で あ る よ う な 化 合 物 、 も 含 む 。
【 ０ １ ４ ４ 】
　 CR i R i i  が 存 在 し て い る 構 造 式  I の 化 合 物 の 実 施 形 態 の う ち の い く つ か に お い て は 、 化
合 物 は 下 記 の 構 造 式  III を 有 し 、
【 ０ １ ４ ５ 】
【 化 １ ６ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ４ ６ 】
； こ こ で 、
　   Y は 、  O 、 S 、  CHR 2 5 、 も し く は  NR 2 6  で あ り 、
　   Y が  CHR 2 5  で あ る 場 合 に は 、  k が  0 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 且 つ  m が  0 か ら  3 
の 数 で あ り 、
　   Y が  NR 2 6  で あ る 場 合 に は 、  k が  1 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 且 つ  m が  0 か ら  3 の
数 で あ り 、
　   Y が  O で あ る 場 合 に は 、  k が  1 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 且 つ  m が  0 か ら  3 の 数
で あ り 、 ま た 、 ；
　   R は 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と
が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ
ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る
も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 6 が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ
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基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 -
6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、
ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ
シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ て 、 ；
ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  -CO 2 R
8

、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す

る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 7 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ
ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ
ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル
オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し
く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 8 が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3
- 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基 、 ア リ
ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル
基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と
し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま た は ヘ
テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア リ ー ル
基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数
置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル 基 、
も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ ー ル
基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と
し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ る よ
う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )ア ミ
ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て 、 ；
こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ マ ン
チ ル 基 、 な ら び に  [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は  [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ
シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル
カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が
で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基
で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )ア ル
キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置 換 も
し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R 1 0  
と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｅ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル
基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置
換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま
た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基
、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3
.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に
複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ；
ま た 、 さ ら に 、
　     R 1 2 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
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ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  al
kylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ
て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ４ ７ 】
【 化 １ ６ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ４ ８ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　     ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ４ ９ 】
【 化 １ ６ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ５ ０ 】
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｉ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
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【 ０ １ ５ １ 】
【 化 １ ６ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ５ ２ 】
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｊ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基
は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な
も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ５ ３ 】
【 化 １ ６ ９ 】
　
　
　
　
　
【 ０ １ ５ ４ 】
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基
、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記
ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は
独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ
ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  
O-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ
ミ ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｌ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
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【 ０ １ ５ ５ 】
【 化 １ ７ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ５ ６ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ま た 、 ；
　   R 2 4  の そ れ ぞ れ は 、 独 立 に 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基
も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複
数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル
ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、
も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て
、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ
ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン
ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前
記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p 
は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 1 2 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  al
kylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ
て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
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る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ５ ７ 】
【 化 １ ７ １ 】
　
　
　
　
　
【 ０ １ ５ ８ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  s は  0 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ５ ９ 】
【 化 １ ７ ２ 】
　
　
　
　
【 ０ １ ６ ０ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 ；
　   R 2 5  が 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基
も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複
数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル
ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、
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も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て
、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ
ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン
ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前
記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p 
は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 1 2 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、  カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  a
lkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ
っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  
で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ６ １ 】
【 化 １ ７ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ６ ２ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  t は  0 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ６ ３ 】
【 化 １ ７ ４ 】
　
　
　
　
【 ０ １ ６ ４ 】
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； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 ；
　   R 2 6  が 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基
も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複
数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  R 2 7 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 2 7  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル
ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、
も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て
、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ
ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン
ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前
記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p 
は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 1 2 が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、  カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  a
lkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ
っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  
で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ６ ５ 】
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【 化 １ ７ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ６ ６ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  0 で あ る か 、 も し く は  2 か ら  6 
の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ６ ７ 】
【 化 １ ７ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ６ ８ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 で
あ る か 、 も し く は  2 か ら  6 の 数 で あ る 、 ；
よ う な 化 合 物 で あ る 。
【 ０ １ ６ ９ 】
　 構 造 式  III の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、
ま た 、  R 1 、  R 2  、  お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ る よ う な 化 合 物 と 、 ；  X が  CH 2  で あ り
、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  R 1  、  R 2  、 お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で
あ っ て 、 ま た  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ る よ う な 化 合 物 と 、 ；  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X 
を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ；
ま た 、  R 2 4 が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す
る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記
ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が
で き る も の で あ る よ う な 化 合 物 と ； を 含 む 。
【 ０ １ ７ ０ 】
　 構 造 式  III の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  
X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、
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； ま た 、  R 2 4 が 、  R 1 2  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 で き る よ う な
フ ェ ニ ル 基 、 ； で あ る 。 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2 で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む
前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 5 が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  
R 2 4  が 、   R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル
ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、
も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て
、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ
ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン
ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前
記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p 
は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア
ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ
キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ
ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も
し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も
の 、 ； で あ る 。 な お も 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2 で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記
環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  
が 、  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ ル 基
は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う
な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る 。
【 ０ １ ７ １ 】
　 構 造 式  III の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り
、 ； ま た 、  R 1 、  R 2  、  お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、 下 記 の 構 造 式
の 基 で あ っ て 、
【 ０ １ ７ ２ 】
【 化 １ ７ ７ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ７ ３ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
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記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  s は  0 か ら  6 の 数 で あ る 、 ； よ う な
化 合 物 を 含 む 。
【 ０ １ ７ ４ 】
　 構 造 式  III の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り
、 ； ま た 、  R 1 、  R 2  、  お よ び  R 2 5  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、 下 記 の 構 造 式
の 基 で あ っ て 、
【 ０ １ ７ ５ 】
【 化 １ ７ ８ 】
　
　
　
　
【 ０ １ ７ ６ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ る 、 ； よ う な 化 合 物 も 含 む 。
【 ０ １ ７ ７ 】
　 構 造 式  III の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X 
を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ る 。 他 の
実 施 形 態 に お い て は 、 X が  CH 2 で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま
た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 4 が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基
、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は
 (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、
前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た
、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は
分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の 、 ； で あ る 。 な お も 他 の
実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ；
ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 、  R 1 2  で オ プ シ ョ
ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 で き る よ う な フ ェ ニ ル 基 、 ； で あ る 。
【 ０ １ ７ ８ 】
　 構 造 式  III の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  
X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、
； ま た 、  R 2 5 が 、   R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル
基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.
3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル
キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、
ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ
ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-
オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、
前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4
)ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )
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ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た
、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、
シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ
ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ
メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ
ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基
、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う
な も の 、 ； で あ る 。
【 ０ １ ７ ９ 】
　 構 造 式  III の 化 合 物 の 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含
む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た
、  R 2 5 が 、  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3 は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る 。 な お も 他 の 実 施 形 態 に
お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  
、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5 が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 ０ １ ８ ０ 】
【 化 １ ７ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ８ １ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  t は  0 か ら  6 の 数 、 ； で あ る 。
【 ０ １ ８ ２ 】
　 構 造 式  III の 化 合 物 の 或 る 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含
む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た
、  R 2 5 が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 ０ １ ８ ３ 】
【 化 １ ８ ０ 】
　
　
　
　
【 ０ １ ８ ４ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 か
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ら  6 の 数 、 ； で あ る 。
【 ０ １ ８ ５ 】
　 構 造 式  III の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X 
を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 2 4  お よ び  R 2 6  が 水 素 原 子 で あ る 。
他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り
、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、  (C 1 - 1 2 )ア
ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ
ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、
オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り
、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖
も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る 、 ； よ う な も の で あ
る 。 さ ら に 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽
和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、  
R 1 2  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 で き る よ う な フ ェ ニ ル 基 、 ； で あ
る 。
【 ０ １ ８ ６ 】
　 構 造 式  III の 化 合 物 は 、 X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り
、 ； ま た 、  R 1 、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、   R 2 7 (CH 2 ) p -
 で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 2 7  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ
ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ
ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ
ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル
基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア
ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C

1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル
基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、  R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p 
は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る よ う な 化 合 物 を 含 む 。 構 造 式  III の 化 合 物 の い く つ か の 実
施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま
た 、  R 1 、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - 
で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独
立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た
、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る 。
【 ０ １ ８ ７ 】
　 構 造 式  III の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り
、 ； ま た 、  R 1 、  R 2  、  お よ び  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、 下 記 の 構 造 式
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の 基 で あ っ て 、
【 ０ １ ８ ８ 】
【 化 １ ８ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ８ ９ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は 、  0 で あ る か 、 も し く は  2 か ら  
6 の 数 、 ； で あ る よ う な 化 合 物 を 含 む 。
【 ０ １ ９ ０ 】
　 構 造 式  III の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、
； ま た 、  R 1 、  R 2  、  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 6  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ
っ て 、
【 ０ １ ９ １ 】
【 化 １ ８ ２ 】
　
　
　
　
【 ０ １ ９ ２ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 で
あ る か 、 も し く は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る よ う な 化 合 物 も 含 む 。
【 ０ １ ９ ３ 】
　 構 造 式  I の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  CR i R i i  が 存 在 す る 。  CR i R i i が
存 在 し て い る 構 造 式  I の 化 合 物 の 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、 化 合 物 は 下 記 の 構 造 式  IV A
 も し く は 構 造 式  IV B を 有 し 、
【 ０ １ ９ ４ 】
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【 化 １ ８ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ９ ５ 】
； こ こ で 、  R が 、
　   ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )
シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル
キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク
ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と
が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ
ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る
も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   ｃ ）  ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基
お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 複 数 置 換 で
き る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6
)ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク
ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン チ ル 基
で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換
も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た
、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、
も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3
]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複
数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 ；
ま た 、 さ ら に 、
　   R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基
、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  al
kylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ
て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　   ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る
よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　   ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ９ ６ 】
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【 化 １ ８ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ９ ７ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び
前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  s は  0 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、
あ る い は 、
　   ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ １ ９ ８ 】
【 化 １ ８ ５ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ９ ９ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、  0 か ら  6 の 数 、 ；
で あ る よ う な 構 造 式 を 有 す る 。
【 ０ ２ ０ ０ 】
　 直 鎖 異 性 体 も し く は 環 式 異 性 体 の い ず れ か と し て 存 在 で き る よ う な 、 本 発 明 に 係 る 或 る
ボ ロ ン 酸 化 合 物 も さ ら に 発 見 さ れ て い る 。 こ の よ う な 化 合 物 は 、 典 型 的 に は 、 水 溶 液 中 で
平 衡 し た 混 合 物 と な っ て い る 。 図 １ に 示 し て い る よ う に 、 こ の よ う な 化 合 物 の 二 種 の 異 性
体 の 濃 度 は 、 典 型 的 に は pH依 存 と な る 。 し た が っ て 、 本 発 明 に 係 る こ の よ う な 化 合 物 は 、
生 体 内 に お い て 直 鎖 異 性 体 と 環 式 異 性 体 の 混 合 物 と し て 存 在 す る こ と に な る 、 と 予 想 さ れ
る 。 さ ら に 言 え ば 、 環 状 と な っ た 本 発 明 に 係 る 化 合 物 は 、 新 規 且 つ 経 口 使 用 可 能 な プ ロ ド
ラ ッ グ と し て 機 能 す る こ と が で き る 。 よ っ て 、 本 発 明 の こ の 特 徴 に お い て は 、 構 造 式  V A
 を 有 す る 化 合 物 、 構 造 式  V B を 有 す る 化 合 物 、 も し く は そ れ ら の 混 合 物 が 提 供 さ れ 、
【 ０ ２ ０ １ 】
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【 化 １ ８ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ０ ２ 】
こ こ で こ れ ら の 化 合 物 は 、 す べ て の エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 溶 媒 和 物 、 水 和
物 、 お よ び 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ れ ら の 塩 を 含 み 、 ま た 、
　   n は 、  1 か ら  3 の 数 で あ り 、
　   X は 、  CH 2 基  、  S 、  O 、  CF 2 基 、 も し く は  C(CH 3 ) 2 基  で あ り 、
　   Z は 、  H 、  ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ
ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ；
こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X と 隣 接 す る 環 員 炭 素 原 子 と  Z と が 縮 合 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 を 形
成 し 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X を 含 ん だ 環 の 結 合 の う ち の ひ と つ が 二 重 結 合 で あ り 、 ま た 、
　   R 1  お よ び  R 2 は 、 独 立 に あ る い は 共 に 、 水 素 原 子 、 ボ ロ ン 酸 保 護 基 、 ま た は 、 生 理 pH
の 水 溶 液 中 も し く は 生 体 液 中 に お い て 水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 、
で あ り 、
　   R 3  、  R 4 、 お よ び  R 5  が 、 （ ｄ ｄ ） 、 も し く は （ ｅ ｅ ） か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
　     （ ｄ ｄ ）  R 3 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、
　         ａ ）  水 素 原 子 で あ っ て 、 ；  R 5 が 水 素 原 子 で 無 い 場 合 に は 、  n は  1 、 X は  C
H 2  、  Z は  H 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で
き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 6  が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ
て 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  
-CO 2 R

8 、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数

置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )

10

20

30

40

50

(141) JP 2007-512254 A 2007.5.17



ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
、 も し く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 8  が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基
、  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル
ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア
リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｃ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル
基 、 も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｄ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ
る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )
ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ
マ ン チ ル 基 、 な ら び に [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ
プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア
ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と
が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル
基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )ア
ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置 換
も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R 1 0

 と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｅ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、
 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]
ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン
チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 1 2  は 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い
は 、
　         ｆ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記
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フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ２ ０ ３ 】
【 化 １ ８ ７ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ０ ４ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び
前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、
あ る い は 、
　         ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ２ ０ ５ 】
【 化 １ ８ ８ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ０ ６ 】
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｉ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ２ ０ ７ 】
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【 化 １ ８ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ０ ８ 】
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｊ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ２ ０ ９ 】
【 化 １ ９ ０ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ １ ０ 】
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基
、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記
ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は
独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ
ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  
O-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ
ミ ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｌ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
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【 ０ ２ １ １ 】
【 化 １ ９ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ １ ２ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る よ う な も の
、 ； と い う も の で あ る か あ る い は 、 ；
　     （ ｅ ｅ ）  R 3 、  R 4  お よ び  R 5  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基
、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ
ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル
基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ
ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ
ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、
こ れ ら の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、
ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ
ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア
ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、
ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ
ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル
ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ
ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基
、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ て 、 ； こ こ で 、  n が  
1 、  X が  CH 2  、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て い て 、  Z 、  R 3  お よ び  R 5 が  H で あ る と き
に は 、  R 4  は 天 然 α -ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で は 無 く 、 ； ま た 、 こ こ で 、  n が  1 、  X が  CH 2 、
 X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て い て 、  Z お よ び  R 5  が  H で あ る と き に は 、  R 3  と  R 4 と は い
ず れ も メ チ ル 基 で は 無 い よ う な も の 、 ； で あ っ て 、 な ら び に 、 ；
　   前 記 波 線 を 含 ん だ 結 合 は 、 結 合 す る 点 を 意 味 し て い る 、
と い う 特 徴 の 化 合 物 で あ る 。
【 ０ ２ １ ３ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  R 1  お よ び  R 2  
が 、 独 立 に 、 も し く は 共 に 、  (+)-ピ ナ ン ジ オ ー ル 、 ピ ナ コ ー ル 、  1,2-ジ シ ク ロ ヘ キ シ ル
エ タ ン ジ オ ー ル 、  1,2-エ タ ン ジ オ ー ル 、  2,2-ジ エ タ ノ ー ル ア ミ ン 、  1,3-プ ロ パ ン ジ オ
ー ル 、  2,3-ブ タ ン ジ オ ー ル 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル タ ル ト ラ ー ト 、  1,4-ブ タ ン ジ オ ー ル 、 ジ イ
ソ プ ロ ピ ル エ タ ン ジ オ ー ル 、  (S,S,)-5,6-デ カ ン ジ オ ー ル 、  1,1,2-ト リ フ ェ ニ ル -1,2-エ
タ ン ジ オ ー ル 、  (2R,3R)-1,4-ジ メ ト キ シ -1,1,4,4-テ ト ラ フ ェ ニ ル -2,3-ブ タ ン ジ オ ー ル
、 メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル 、 カ テ コ ー ル 、 も し く は  1-ブ タ ノ ー ル か
ら 形 成 さ れ た 前 記 ボ ロ ン 酸 保 護 基 で あ る 。 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  R 1  お よ び  R 2  が 、
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独 立 に 、 も し く は 共 に 、 生 理 pHの 水 溶 液 中 も し く は 生 体 液 中 に お い て 、 水 和 さ れ て ヒ ド ロ
キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 で あ っ て 、  1,2-ジ シ ク ロ ヘ キ シ ル エ タ ン ジ オ ー ル 、  1,2-
エ タ ン ジ オ ー ル 、  1,3-プ ロ パ ン ジ オ ー ル 、  2,3-ブ タ ン ジ オ ー ル 、  1,4-ブ タ ン ジ オ ー ル
、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ タ ン ジ オ ー ル 、 メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル 、 も し く
は  1-ブ タ ノ ー ル か ら 形 成 さ れ る も の で あ る 。
【 ０ ２ １ ４ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、
　   R 3  お よ び  R 4 が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ
ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア ル キ ル
基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク ロ ア ル
キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ
シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ
ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基
、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル
基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て は 、
オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ
ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ
ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル
ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置
換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア
ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ
ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基
、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ
ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ
カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 で 単 置 換 も し く
は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； 且 つ 、
　   R 5  が 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル
キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル
基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア
ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ
ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル
ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア
ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン
基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル
コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル
ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、
ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ
基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル
基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ
基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア
ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ
ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基
、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が
で き る も の 、 ；
で あ る 。
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【 ０ ２ １ ５ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 の な お も 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ
り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 3  、 お よ び  R 4  
が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2
- 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く
は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環
状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の 、 ； で あ る 。 こ の よ う な 実 施 形 態 の い く つ か に お い て は 、
 R 5  は 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 基 な ど の  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 で あ る 。
【 ０ ２ １ ６ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ
り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 3  、 お よ び  R 4  
が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基
、  j が 0～ 3の 数 で あ る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2
.2.2]オ ク タ -1-イ ル )ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ
ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 な ら び に [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ
シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル
コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル
基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ
ョ ン と し て  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ
る い は 、  R 9  と  R 1 0  と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る 。
【 ０ ２ １ ７ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環
が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 3  、 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R
5  が 、   R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ ク
ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル ボ
ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ
ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も
し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ
リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン ジ
ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記
ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る
よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル
基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と
が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル
基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  
0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基
、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ
基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基
、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基  （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く
は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、
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オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で
あ る 、 ； よ う な 化 合 物 を 含 む 。
【 ０ ２ １ ８ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が
飽 和 し て お り 、 ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5 が 、  
(R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3 は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ
シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の
で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 で あ る 、 ； よ う な 化 合 物 を さ ら に 含 む 。
【 ０ ２ １ ９ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ
り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 3  、 お よ び  R 4  
が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 ０ ２ ２ ０ 】
【 化 １ ９ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ２ １ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る 。
【 ０ ２ ２ ２ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 の 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ；
ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原
子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5 が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 ０ ２ ２ ３ 】
【 化 １ ９ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ２ ４ 】
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
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ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る 。
【 ０ ２ ２ ５ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 の 或 る 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ；
ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原
子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5 が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 ０ ２ ２ ６ 】
【 化 １ ９ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ２ ７ 】
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る 。 こ の よ う な 実 施 形 態 の う ち の い く つ か に
お い て は 、  R 5  は 、 以 下 の 構 造 式 を 有 す る 。
【 ０ ２ ２ ８ 】
【 化 １ ９ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ２ ９ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 は 、  X が  CH 2  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環
が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5

が 、 構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ
プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、
； で あ る 化 合 物 を さ ら に 含 む 。
【 ０ ２ ３ ０ 】
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　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ
り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が
水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5 が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 ０ ２ ３ １ 】
【 化 １ ９ ６ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ３ ２ 】
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、 (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、
 (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 ベ
ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独
立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ ロ
ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  O-
ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ
ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か ら  
6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る 。 こ の よ う な 実 施 形 態 の い く つ
か に お い て は 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
【 ０ ２ ３ ３ 】
【 化 １ ９ ７ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ３ ４ 】
を 有 す る 。
【 ０ ２ ３ ５ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 の い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、  X が  CH 2  で あ
り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  、  R 2  、  R 3  お よ び  R 4  が
水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  R 5 が 、 下 記 の 構 造 式 の 基 で あ っ て 、
【 ０ ２ ３ ６ 】
【 化 １ ９ ８ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ３ ７ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
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あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る 。 こ の
よ う な 実 施 形 態 の い く つ か に お い て は 、  R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
【 ０ ２ ３ ８ 】
【 化 １ ９ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ３ ９ 】
を 有 す る 。
【 ０ ２ ４ ０ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 は 、  R 1  お よ び  R 2  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  n
 が  1 で あ り 、 ； ま た 、  X と 隣 接 す る 環 員 炭 素 原 子 と  Z と が 縮 合 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 を 形
成 し 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　   R 3  、  R 4 お よ び  R 5  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル
基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア
ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク
ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ
シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ
ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア
ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ
て が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基
、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、
ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア
ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ
基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ
基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、
ア ル キ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ
ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア
ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス
ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 、 で 単
置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な も の 、 ；
で あ る よ う な 化 合 物 を さ ら に 含 む 。
【 ０ ２ ４ １ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 の 或 る 実 施 形 態 に お い て は 、 化 合 物 は 以 下 の 構 造 式
を 有 す る か 、
【 ０ ２ ４ ２ 】
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【 化 ２ ０ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ４ ３ 】
も し く は こ れ ら の 混 合 物 と な る 。
【 ０ ２ ４ ４ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 は 、 以 下 の 構 造 式 を 有 す る 化 合 物 、
【 ０ ２ ４ ５ 】
【 化 ２ ０ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ４ ６ 】
も し く は こ れ ら の 混 合 物 を 含 む 。
【 ０ ２ ４ ７ 】
　 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 は 、 以 下 の 構 造 式 を 有 す
る 化 合 物 、
【 ０ ２ ４ ８ 】
【 化 ２ ０ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ４ ９ 】
も し く は こ れ ら の 混 合 物 、 ま た は 、 以 下 の 構 造 式 を 有 す る 化 合 物 、
【 ０ ２ ５ ０ 】
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【 化 ２ ０ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ５ １ 】
も し く は こ れ ら の 混 合 物 、 を 含 む 。
【 ０ ２ ５ ２ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 は 、 以 下 の 構 造 式 を 有 す る 化 合 物 、
【 ０ ２ ５ ３ 】
【 化 ２ ０ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ５ ４ 】
も し く は こ れ ら の 混 合 物 を さ ら に 含 む 。
【 ０ ２ ５ ５ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 の な お も 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、 化 合 物 は 以 下 の
構 造 式 を 有 す る か 、
【 ０ ２ ５ ６ 】
【 化 ２ ０ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ５ ７ 】
も し く は こ れ ら の 混 合 物 と な る 。
【 ０ ２ ５ ８ 】
　 構 造 式  V A も し く は  V B の 化 合 物 の さ ら に 他 の 実 施 形 態 に お い て は 、 化 合 物 は 以 下 の
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構 造 式 を 有 す る か 、
【 ０ ２ ５ ９ 】
【 化 ２ ０ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ６ ０ 】
も し く は こ れ ら の 混 合 物 と な る 。
【 ０ ２ ６ １ 】
　 な お も 別 の 特 徴 に お い て は 、 本 発 明 は 、 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IVに 対 し て 10マ イ
ク ロ モ ル 以 下 の 阻 害 定 数 を 有 し て い る よ う な 、 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IVの 阻 害 剤 で
あ る ボ ロ ン 酸 を 提 供 す る 。 こ の 阻 害 剤 は 、 ア ミ ノ 酸 に ア ミ ド 結 合 を 介 し て 結 合 し た ボ ロ プ
ロ リ ン （ ボ ロ ピ ロ リ ジ ン 類 、 ボ ロ ピ ペ リ ジ ン 類 、 お よ び ボ ロ ア ゼ パ ン 類 を 含 む ） を 含 む 。
こ の ア ミ ノ 酸 は 、 β -ア ミ ノ 酸 （  N-シ ク ロ ア ル キ ル -α -ア ミ ノ 酸 、  N-ヘ テ ロ シ ク リ ル -α
-ア ミ ノ 酸 、 少 な く と も ひ と つ の 置 換 基 を α -ア ミ ノ 酸 環 上 に 有 す る よ う な 環 式 α -ア ミ ノ
酸 、 ピ ロ リ ジ ン 以 外 の 環 を 有 す る 環 式 α -ア ミ ノ 酸 な ど の 環 式 型 を 含 む ） 、 ま た は  N-置 換
グ リ シ ン と す る こ と が で き る 。 い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、 ボ ロ ン 酸 で あ る 阻 害 剤 は
、 下 記 の 構 造 式  I で あ っ て 、
【 ０ ２ ６ ２ 】
【 化 ２ ０ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ６ ３ 】
す べ て の エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 お よ び 薬 学 的 に 許 容 さ
れ る そ れ ら の 塩 を 含 み 、 ま た 、
　   n は 、  1 か ら  2 の 数 で あ り 、
　   X は 、  CH 2 基  、  S 、  O 、  CF 2 基 、 も し く は  C(CH 3 ) 2 基  で あ り 、
　   n は 、  1 か ら  2 の 数 で あ り 、
　   X は 、  CH 2 基  、  S 、  O 、  CF 2 基 、 も し く は  C(CH 3 ) 2 基  で あ り 、
　   Z は 、  H 、  ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ
ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ；
こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X と 隣 接 す る 環 員 炭 素 原 子 と  Z と が 縮 合 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 を 形
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成 し 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X を 含 ん だ 環 の 結 合 の う ち の ひ と つ が 二 重 結 合 で あ り 、 ま た 、
　   R 1  お よ び  R 2 は 、 独 立 に あ る い は 共 に 、 水 素 原 子 、 ボ ロ ン 酸 保 護 基 、 ま た は 、 生 理 pH
の 水 溶 液 中 も し く は 生 体 液 中 に お い て 水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 、
で あ り 、
　   CR i R i i は 存 在 し て も し な く て も よ く 、  CR i R i i  が 存 在 す る 場 合 に は 、  R i  、  R i i 、  R
3  、  R 4  お よ び  R 5  が 、 （ ａ ａ ） 、 （ ｂ ｂ ） 、 ま た は （ ｃ ｃ ）  か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
　     （ ａ ａ ）  R i 、  R i i  、  R 3  、 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、
　         ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で
き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 6  が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ
て 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  
-CO 2 R

8 、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数

置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )
ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
、 も し く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 8  が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基
、  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル
ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア
リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｃ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル
基 、 も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｄ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ
る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )
ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ
マ ン チ ル 基 、 な ら び に  [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は  [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、
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オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )
ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R
1 0  と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｅ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、
 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]
ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン
チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い
は 、
　         ｆ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ２ ６ ４ 】
【 化 ２ ０ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ６ ５ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前
記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す
る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク
ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
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　         ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ２ ６ ６ 】
【 化 ２ ０ ９ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ６ ７ 】
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｉ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ２ ６ ８ 】
【 化 ２ １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ６ ９ 】
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｊ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ２ ７ ０ 】
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【 化 ２ １ １ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ７ １ 】
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、 (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、
 (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 ベ
ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独
立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ ロ
ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  O-
ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ
ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か ら  
6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｌ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ２ ７ ２ 】
【 化 ２ １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ７ ３ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る よ う な も の
、 ； と い う も の で あ る か あ る い は 、 ；
　     （ ｂ ｂ ）  R i 、  R i i  、  R 3  、  R 4  お よ び  R 5  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、
ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基
、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ
ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル
キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア
ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ
ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基
、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア
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ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ
ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、
チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル
ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ
カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ
ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も
し く は ス ル ホ ニ ル 基 、 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な も の 、 ； で あ る も の
で あ っ て ま た は 、 ；
　       R i  と  R 3  も し く は  R 4  と の 組 み 合 わ せ 、 ま た は 、  R i i と  R 3  も し く は  R 4  と の
組 み 合 わ せ が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の 、 環 、 多 環 、 ま た は 、  N
 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な 一 個 ～ 三 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ
複 素 環 系 、 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 環 系 は 、 （ ａ ａ ） で 提 示 し た 基 の い ず れ か で オ プ シ
ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な 単 環 、 縮 合 二 環 、 な ら び に 縮 合 三
環 を 含 む よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 共 に 、  -(CR 2 2 R 2 3 ) m - を 形 成 し 、 ； こ こ で 、  m は  2 か ら  6 の 数
で あ り 、 ； ま た 、  R 2 2  お よ び  R 2 3  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 ア ル コ キ シ
基 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ハ ロ 基 、 ア ミ ノ 基 、
置 換 ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア リ ー ル
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 で あ る よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く
は  SO 2 か ら 選 択 さ れ る よ う な 合 計 二 個 ～ 四 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 五 員 ～ 七 員 環 を 形 成 す
る 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の シ ク ロ ヘ テ ロ
ア ル キ ル 環 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ア
リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 も し く は 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 に 縮 合 す る よ う な
三 員 ～ 七 員 の シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 有 し て い る よ う な も の 、 ； と い う も の で あ る か あ る い は
、 ；
　     （ ｃ ｃ ）  R i お よ び  R 3  が 、 水 素 原 子 で あ っ て 、 ； 且 つ 、  R i i  と  R 4  と が 共 に 、 四
員 ～ 八 員 の 環 、 多 環 、 ま た は 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な
一 個 ～ 三 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 複 素 環 系 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 環 系 は 、 （ ａ ａ ） も
し く は （ ｂ ｂ ） で 提 示 し た 基 の い ず れ か で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置
換 さ れ る よ う な 単 環 、 縮 合 二 環 、 な ら び に 縮 合 三 環 を 含 む よ う な も の で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、 （ ａ ａ ） も し く は （ ｂ ｂ ） で 提 示 さ れ た 基 の い ず れ か で あ る よ う な も の
で あ る か 、 ； あ る い は 、 ；
　   CR i R i i が 存 在 し な い 場 合 に は 、  R 3  、  R 4  、 お よ び  R 5  が （ ｄ ｄ ） 、 （ ｅ ｅ ） 、 も し
く は （ ｆ ｆ ） か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
　     （ ｄ ｄ ）  R 3 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、
　         ａ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で
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き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 6  が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ
て 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  
-CO 2 R

8 、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数

置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )
ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
、 も し く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 8  が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基
、  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル
ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル 基 ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ア
リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｂ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル
基 、 も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｃ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が 0～ 3の 数 で あ
る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ ル )
ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ っ て
、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j ア ダ
マ ン チ ル 基 、 な ら び に [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ
プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア
ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と
が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル
基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1 - 8 )ア
ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単 置 換
も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と  R 1 0

 と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、
 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]
ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン
チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
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立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 1 2  は 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
 （  alkylsufonyl ）  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、
 R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い
は 、
　         ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ２ ７ ４ 】
【 化 ２ １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ７ ５ 】
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が
で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前
記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び
前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、
あ る い は 、
　         ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ２ ７ ６ 】
【 化 ２ １ ４ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ７ ７ 】
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ
ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル
ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン
と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ；
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あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、
； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ２ ７ ８ 】
【 化 ２ １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ７ ９ 】
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル
、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル
基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ ミ ジ ン 、 前 記 フ
ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア
ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ
り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｉ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｊ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ２ ８ ０ 】
【 化 ２ １ ６ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ８ １ 】
； こ こ で 、  R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (
C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、
ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基  （
 arlkyloxycarbonyl ）  、 ピ リ ジ ン 、 ピ リ ミ ジ ン 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 置 換 チ ア ゾ ー ル
環 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ
ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ン 、 前 記 ピ リ
ミ ジ ン 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立
に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R x  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基
、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記
ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は
独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ
ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  
O-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ
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ミ ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 ０ ２ ８ ２ 】
【 化 ２ １ ７ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ８ ３ 】
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る よ う な も の
、 ； と い う も の で あ る か あ る い は 、 ；
　     （ ｅ ｅ ）  R 3 お よ び  R 4  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル
キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ
ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ
ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ
ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ
ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ
テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら
の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ
キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ
ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ
ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ
テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、
ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ
ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ
カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ
ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基
、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ
ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 で
単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ
ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル
キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク
ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ
ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ
ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ
ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ
ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ
ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル
基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ
ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ
基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア
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ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア
シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基
、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ
キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア
ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ
ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 共 に 、  -(CR 2 2 R 2 3 ) m - を 形 成 し 、 ； こ こ で 、  m は  2 か ら  6 の 数
で あ り 、 ； ま た 、  R 2 2  お よ び  R 2 3  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 ア ル コ キ シ
基 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ハ ロ 基 、 ア ミ ノ 基 、
置 換 ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア リ ー ル
ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、
シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ
キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア
ミ ノ 基 で あ る よ う な も の で あ り 、 ； こ こ で 、  n が  1 で あ る と き に は 、  X は  CH 2  で あ り
、 ま た 、  Z お よ び  R 3  は  H で あ り 、 ま た 、  R 4 と  R 5  と は い ず れ も  -(CH 2 ) 2 - も し く は  
-(CH 2 ) 3 - で は 無 い よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く
は  SO 2 か ら 選 択 さ れ る よ う な 合 計 二 個 ～ 四 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 五 員 ～ 七 員 環 を 形 成 し
て い る よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　       R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 原 子 と 共 に 、 四 員 ～ 八 員 の シ ク ロ ヘ テ ロ
ア ル キ ル 環 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 が 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ア
リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 も し く は 、 前 記 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 に 縮 合 す る よ う な
三 員 ～ 七 員 の シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 有 し て い る よ う な も の 、 ； と い う も の で あ る か あ る い は
、 ；
　     （ ｆ ｆ ）  R 3 が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、  R 4  と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る
原 子 と 共 に 、  N 、  O 、  S 、  SO も し く は  SO 2  か ら 選 択 さ れ る よ う な 一 個 ～ 三 個 の ヘ テ
ロ 原 子 を 含 ん だ 、 四 員 ～ 八 員 の 単 環 ヘ テ ロ 環 系 も し く は 多 環 ヘ テ ロ 環 系 を 形 成 し 、 ； こ こ
で 、 前 記 ヘ テ ロ 環 系 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 前 述 の （ ｄ ｄ ） も し く は （ ｅ ｅ ） で 提 示 さ れ
た 基 の い ず れ か で 単 置 換 ま た は 独 立 に 複 数 置 換 で き 、 ； こ こ で 、 ま た 、  n が  1 で あ る と
き に は 、  X は  CH 2  で あ り 、 ま た 、  X を 含 む 前 記 環 は 飽 和 し て お り 、 ま た 、  Z お よ び  R
3 は  H で あ り 、 ま た 、  R 4  と  R 5  と は 共 に  -(CH 2 ) 2 - も し く は  -(CH 2 ) 3 - で は 無 い よ う な
も の 、 ； で あ っ て 、 な ら び に 、 ；
　   前 記 波 線 を 含 ん だ 結 合 は 、 結 合 す る 点 を 意 味 し て い る
よ う な 構 造 式 と な る 。
【 ０ ２ ８ ４ 】
　 本 発 明 は 、 上 述 の 化 合 物 を 調 製 す る た め の 方 法 に も 関 す る 。 以 下 に 示 し て い る よ う に 、
ま た 実 施 例 に 記 載 し て い る よ う に 、 構 造 式  I お よ び  II の 化 合 物 は 、  Boc- 、  Fmoc- 、
 CBz- な ど の 標 準 的 な 保 護 基 で 適 切 に 保 護 さ れ た 環 式 ア ミ ン （ 例 え ば 、 ピ ロ リ ジ ン も し く
は ピ ペ リ ジ ン ） と 、  sec-BuLi/TMEDA と を 反 応 さ せ 、 そ の 後 に  B(OCH 3 ) 3  と 反 応 さ せ て 、
ボ ロ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル 誘 導 体 を 得 る 。 こ の メ チ ル エ ス テ ル 類 を 、  2N HCl で 酸 加 水 分 解
し て 、 ボ ロ ン 酸 中 間 生 成 物  （ １ ）  を 得 る 。  1 と  (+)-ピ ナ ン ジ オ ー ル と を 反 応 さ せ て 、
ア ミ ノ 保 護 基 を 脱 保 護 し て 、 再 結 晶 し て ピ ナ ン ジ オ ー ル エ ス テ ル  （ ２ ）  を 異 性 体 的 に 純
粋 な  （  isomerically pure ）  塩 と し て 得 る 。
【 ０ ２ ８ ５ 】
　 中 間 生 成 物  （ ２ ）  は 、 系 列 Ａ お よ び 系 列 Ｂ の 双 方 の 合 成 に お い て 有 用 で あ る 。 例 え ば
、  （ ２ ）  を 塩 化 ク ロ ロ ア セ チ ル で  N-ア シ ル 化 す る こ と に よ っ て 、 α -ク ロ ロ ア ミ ド  （
３ ）  を 得 る 。  （ ３ ）  を  Na 2 CO 3  お よ び シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ン で 処 理 し 、 ボ ロ ン 酸 ピ ナ
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ン ジ オ ー ル エ ス テ ル を 加 水 分 解 し て 、 構 造 式  I の 化 合 物  （ ４ ）  を 得 る 。 別 の 方 法 と し
て 、 中 間 生 成 物  （ ２ ）  と  N-Boc-5-フ ェ ニ ル -Pro と を 、  EDAC/HOBT を 用 い て 結 合 し て
、 ア ミ ド  （ ５ ）  を 得 る 。 ア ミ ノ 基 の 脱 保 護 、 お よ び ボ ロ ン 酸 エ ス テ ル の 加 水 分 解 に よ り
、 構 造 式  II の 化 合 物  （ ６ ）  を 得 る 。
【 ０ ２ ８ ６ 】
【 化 ２ １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ８ ７ 】
　 こ の 合 成 ス キ ー ム は 、 本 発 明 に 係 る す べ て の 化 合 物 の 調 製 に 採 用 す る こ と が で き る も の
で あ っ て 、 適 切 な 環 式 ア ミ ン （ ピ ロ リ ジ ン 、 ピ ペ リ ジ ン 、 そ の 他 の 環 式 ア ミ ン ） を 反 応 さ
せ る ス テ ッ プ 、 な ら び に 、 ボ ロ ン 酸 エ ス テ ル 中 間 生 成 物 と 、 所 望 の 酸 塩 化 物 も し く は 酸 を
、 そ れ ぞ れ 、 経 路 Ａ も し く は Ｂ で 結 合 さ せ る ス テ ッ プ に よ る も の で あ る 。 適 切 な 環 式 ア ミ
ン は 、 市 販 さ れ て い る も の で も よ い し 、 ま た は 、  U.S. Patent Nos. 6,617,340 、  6,432
,969 、  6,380,398 、  6,172,081 、  6,166,063 、  6,124,305 、  6,110,949 、  6,107,3
17 、  6,011,155 、 お よ び  6,395,767 に 開 示 さ れ て い る 手 順 の よ う な 公 知 の 手 順 で 容 易

10

20

30

40

50

(165) JP 2007-512254 A 2007.5.17



に 合 成 さ れ る も の で あ っ て も よ い 。 な お 、 こ こ で の 参 照 に よ り 、 前 述 の 文 献 の す べ て は 本
開 示 に 含 ま れ る 。
【 ０ ２ ８ ８ 】
　 し た が っ て 、 本 発 明 の 別 の 特 徴 に お い て は 、 構 造 式  I の 化 合 物 を 調 製 す る た め の プ ロ
セ ス が 提 供 さ れ 、
【 ０ ２ ８ ９ 】
【 化 ２ １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ９ ０ 】
こ の プ ロ セ ス は 、 下 記 の 構 造 式 の 反 応 性 化 合 物 と 、
【 ０ ２ ９ １ 】
【 化 ２ ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ９ ２ 】
構 造 式  R 5 -NH 2  の ア ミ ン と を 結 合 す る ス テ ッ プ 、 ； オ プ シ ョ ン と し て 、 ボ ロ ン 酸 エ ス テ ル
を 脱 保 護 す る ス テ ッ プ 、 ； な ら び に 、 生 成 化 合 物 を 、 遊 離 酸 、 も し く は 酸 付 加 塩 と し て 回
収 す る ス テ ッ プ 、 ； に よ る も の で あ っ て 、 ま た 、 こ こ で 、  L は 脱 離 基 で あ る 。  R 1  、  R 2

 、  R 3  、  R 4  、  R i 、  R i i  、  n 、  X 、  お よ び  Z は 、 本 明 細 書 中 で 定 義 し た も の で あ
る 。 好 ま し い 実 施 形 態 は 、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、  L が  Cl を 含 む が そ れ に
限 定 は さ れ な い ハ ロ ゲ ン 基 で あ り 、 ま た 、  R 5 -NH 2 が シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ン で あ る よ う な
化 合 物 で あ る 。
【 ０ ２ ９ ３ 】
　 本 発 明 の な お も 別 の 特 徴 は 、 構 造 式  II の 化 合 物 を 調 製 す る た め の プ ロ セ ス を 提 供 し 、
【 ０ ２ ９ ４ 】
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【 化 ２ ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ９ ５ 】
こ の プ ロ セ ス は 、 下 記 の 構 造 式 を 有 す る  2-ボ ロ 複 素 環 と 、
【 ０ ２ ９ ６ 】
【 化 ２ ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ９ ７ 】
対 応 す る  N-保 護 環 式 ア ミ ノ 酸 と を 結 合 す る ス テ ッ プ 、 ； オ プ シ ョ ン と し て 、 ボ ロ ン 酸 エ
ス テ ル を 脱 保 護 す る ス テ ッ プ 、 ； 生 成 化 合 物 を 、 遊 離 酸 、 も し く は 酸 付 加 塩 と し て 回 収 す
る ス テ ッ プ 、 ； に よ る も の で あ る 。  R 1  お よ び  R 2  は 水 素 原 子 で は 無 く 、 ま た 、  n 、  X 
、  お よ び  Z は 、 本 明 細 書 中 で 定 義 し た も の で あ る 。 典 型 的 に は 、  2-ボ ロ 複 素 環 は 、  2-
ボ ロ ピ ロ リ ジ ノ 、 も し く は  2-ボ ロ ピ ペ リ ジ ノ で あ る 。 こ の よ う な 実 施 形 態 の い く つ か に
お い て は 、  N-保 護 環 式 ア ミ ノ 酸 は 、  N-Boc-4-フ ェ ニ ル -ボ ロ Pro-OH で あ る 。
【 ０ ２ ９ ８ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 は 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 の 形 態 、 特 に 酸 付 加 塩 （ 有 機 酸 塩 お よ び
無 機 酸 塩 を 含 む ） の 形 態 と し て 調 製 す る こ と が で き る 。 こ の よ う な 塩 の 例 に は 、 蟻 酸 、 フ
マ ル 酸 、 酢 酸 、 プ ロ ピ オ ン 酸 、 グ リ コ ー ル 酸 、 乳 酸 、 ピ ル ビ ン 酸 、 蓚 酸 、 琥 珀 酸 、 林 檎 酸
、 酒 石 酸 、 枸 櫞 酸 、 安 息 香 酸 、 サ リ チ ル 酸 な ど と い っ た 有 機 酸 の 塩 が 含 ま れ る 。 適 切 な 無
機 酸 付 加 塩 に は 、 塩 酸 塩 、 臭 化 水 素 酸 塩 、 硫 酸 塩 、 リ ン 酸 塩 な ど が 含 ま れ る 。 薬 学 的 に 許
容 さ れ る 無 機 酸 付 加 塩 も し く は 有 機 酸 付 加 塩 の さ ら な る 例 と し て は 、 当 業 者 に 知 ら れ て い
る  Journal of Pharmaceutical Science, 66,2 (1977) に リ ス ト さ れ て い る 薬 学 的 に 許 容
さ れ る 塩 を 含 む 。
【 ０ ２ ９ ９ 】
　 酸 付 加 塩 は 、 化 合 物 合 成 に よ る 直 接 の 生 成 物 と し て 得 る こ と が で き る 。 別 の 手 法 と し て
、 適 当 な 酸 を 含 ん だ 適 切 な 溶 媒 に 遊 離 塩 基 を 溶 か し 、 こ の 溶 媒 を 蒸 散 す る こ と に よ り 塩 を
単 離 す る か 、 ま た は 塩 と 溶 媒 を 別 の や り か た で 分 離 す る よ う に す る こ と も で き る 。
【 ０ ３ ０ ０ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 は 、 標 準 的 な 低 分 子 量 溶 媒 （ 水 和 物 を 得 る た め の 水 を 含 む ） を 用 い
て 、 当 業 者 に 周 知 の 方 法 に よ っ て 溶 媒 和 物 の 形 態 と す る こ と が で き る 。
【 ０ ３ ０ １ 】
　 本 発 明 は 、 エ ナ ン チ オ マ ー お よ び ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 さ ら に は ラ セ ミ 体 を 含 ん だ 、 請 求
項 に 係 る 化 合 物 の 形 態 の す べ て に 拡 張 す る こ と が で き る と い う こ と を 理 解 さ れ た い 。
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【 ０ ３ ０ ２ 】
 ［ 方 法 ／ 使 用 方 法 ］
　 本 発 明 の 別 の 特 徴 は 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 に 関 す る 方 法 と 使 用 方 法 を 提 供 す る 。 或 る ア
プ ロ ー チ に お い て は 、 プ ロ リ ン ／ ア ラ ニ ン の 後 ろ で 切 断 す る ア ミ ノ -ジ ペ プ チ ダ ー ゼ に 関
連 す る 疾 患 も し く は 症 状 に 罹 っ た 個 体 に 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 を 投 与 す る こ と が で き る 。
こ の 実 施 形 態 に お い て は 、 プ ロ リ ン ／ ア ラ ニ ン の 後 ろ で 切 断 す る ア ミ ノ -ジ ペ プ チ ダ ー ゼ
の 活 性 を 低 減 す る た め に 有 用 な 量 の 本 発 明 に 係 る 化 合 物 を 、 個 体 に 投 与 す る こ と に よ っ て
、 疾 患 も し く は 症 状 の 症 候 を 低 減 ま た は 緩 和 す る 。 い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、 投 与
さ れ る 化 合 物 が 、  DPP- IV の 活 性 を 低 減 す る 。 い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は 、 疾 患 も
し く は 症 状 が 、 糖 尿 病 、 糖 尿 病 合 併 症 、 高 血 糖 症 、 シ ン ド ロ ー ム X、 高 イ ン ス リ ン 血 症 、
肥 満 、 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 、 お よ び 関 連 す る 疾 患 、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 。 投 与
さ れ る 本 発 明 に 係 る 化 合 物 は 、 本 明 細 書 中 に 既 述 さ れ た 任 意 の 手 法 に よ り 処 方 さ れ た よ う
な 本 発 明 に 係 る ひ と つ も し く は 複 数 の ボ ロ ン 酸 化 合 物 と す る こ と が で き 、 こ れ に は さ ら に
以 降 で 後 述 す る よ う な 「 他 の タ イ プ の 治 療 薬 」 と の 配 合 が 含 ま れ る 。
【 ０ ３ ０ ３ 】
　 他 の 例 示 的 な 実 施 形 態 に つ い て は 、 以 下 の よ う に な る 。
【 ０ ３ ０ ４ 】
　 即 ち 、 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV を 阻 害 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 本 発 明 に 係 る 化
合 物 も し く は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 酸 付 加 塩 の 、 治 療 上 有 効 な 量 を 、 こ の よ う な 処
置 を 必 要 と し て い る 哺 乳 類 に 投 与 す る ス テ ッ プ 、 を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ ０ ５ 】
　 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV を 阻 害 す る こ と を 介 し て 症 状 を 処 置 す る た め の 方 法 で あ
っ て 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 も し く は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 酸 付 加 塩 の 、 治 療 上 有 効
な 量 を 、 前 記 処 置 を 必 要 と し て い る 哺 乳 類 に 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ ０ ６ 】
　 糖 尿 病 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の
治 療 上 有 効 な 量 を 患 者 に 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ ０ ７ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 に お け る 、 イ ン ス リ ン 依 存 性 （ I型 ） 糖 尿 病 お よ び ／ も し く は イ ン ス リ ン
非 依 存 性 （ II型 ） 糖 尿 病 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 本 発 明
に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 、 前 記 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む
方 法 。
【 ０ ３ ０ ８ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 に お け る 高 血 糖 症 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て
、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 、 前 記 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 投 与 す る ス テ ッ
プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ ０ ９ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 に お け る 肥 満 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 本
発 明 に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 、 前 記 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 投 与 す る ス テ ッ プ を
含 む 方 法 。
【 ０ ３ １ ０ 】
　 膵 島 新 生 、 B細 胞 生 存 、 お よ び イ ン ス リ ン 生 合 成 を 増 大 さ せ る た め の 処 置 を 、 前 記 処 置
を 必 要 と す る 哺 乳 類 の 患 者 に 施 す た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 患 者 に 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の
治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ １ １ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の イ ン ス リ ン 抵 抗 性 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ
て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 治 療
上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ １ ２ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の 、 低 脂 血 症 、 高 脂 血 症 、 高 ト リ グ リ セ リ ド 血 症 、 高 コ レ ス テ ロ ー ル 血 症
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、 低 HDL血 症 、 お よ び 高 LDL血 症 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 脂 質 異
常 症 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置 を 必 要
と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス テ ッ プ
を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ １ ３ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法
で あ っ て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 本 発 明 に 係 る 化 合 物
の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ １ ４ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の 成 長 ホ ル モ ン 欠 乏 症 を 、 処 置 も し く は 抑 制 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前
記 患 者 は 前 記 処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効
な 量 を 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ １ ５ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 に お け る 免 疫 応 答 を 調 節 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 患 者 は そ の よ う な
処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す
る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ １ ６ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の HIV感 染 を 、 処 置 も し く は 抑 制 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 患 者 は 前
記 処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与
す る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ １ ７ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の 、 好 中 球 減 少 症 、 貧 血 、 神 経 細 胞 異 常 、 腫 瘍 の 生 長 お よ び 転 移 、 前 立 腺
肥 大 症 、 歯 齦 炎 、 高 血 圧 、 な ら び に 骨 粗 鬆 症 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 ひ と つ も し く は
複 数 の 疾 患 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置
を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス
テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ １ ８ 】
　 雄 の 哺 乳 類 の 患 者 の 精 子 運 動 率 を 低 減 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置 を
必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス テ
ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ １ ９ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の 、  (1) 高 血 糖 症 、  (2) 低 耐 糖 能 、  (3) イ ン ス リ ン 抵 抗 性 、  (4) 肥 満
、  (5) 脂 質 異 常 、  (6) 低 脂 血 症 、  (7) 高 脂 血 症 、  (8) 高 ト リ グ リ セ リ ド 血 症 、  (9) 
高 コ レ ス テ ロ ー ル 血 症 、  (10) 低 HDL症 、  (11) 高 LDL症 、  (12) ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症
お よ び そ の 続 発 症 、  (13) 血 管 再 狭 窄 、  (14) 過 敏 性 腸 症 候 群 、  (15) ク ロ ー ン 病 お よ び
潰 瘍 性 大 腸 炎 を 含 む 炎 症 性 腸 疾 患 、  (16) 関 節 リ ウ マ チ 、  (17) 他 の 炎 症 、  (18) 膵 炎 、
 (19) 腹 部 肥 満 、  (20) 神 経 変 性 疾 患 、  (21) 多 発 性 硬 化 症 、  (22) 網 膜 障 害 、  (23) 腎
障 害 、  (24) 神 経 障 害 、  (25) シ ン ド ロ ー ム X、  (26) 卵 巣 ア ン ド ロ ゲ ン 過 剰 症 、  (27) 
移 植 に お け る 同 種 移 植 拒 否 反 応 、 な ら び に 、 イ ン ス リ ン 抵 抗 性 を 構 成 要 素 と す る 他 の 症 状
、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る ひ と つ も し く は 複 数 の 症 状 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す
る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 本 発 明
に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ ２ ０ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の 、  (1) 高 血 糖 症 、  (2) 低 耐 糖 能 、  (3) イ ン ス リ ン 抵 抗 性 、  (4) 肥 満
、  (5) 脂 質 異 常 、  (6) 低 脂 血 症 、  (7) 高 脂 血 症 、  (8) 高 ト リ グ リ セ リ ド 血 症 、  (9) 
高 コ レ ス テ ロ ー ル 血 症 、  (10) 低 HDL症 、  (11) 高 LDL症 、  (12) ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症
お よ び そ の 続 発 症 、  (13) 血 管 再 狭 窄 、  (14) 過 敏 性 腸 症 候 群 、  (15) ク ロ ー ン 病 お よ び
潰 瘍 性 大 腸 炎 を 含 む 炎 症 性 腸 疾 患 、  (16) 関 節 リ ウ マ チ 、  (17) 他 の 炎 症 、  (18) 膵 炎 、
 (19) 腹 部 肥 満 、  (20) 神 経 変 性 疾 患 、  (21) 多 発 性 硬 化 症 、  (22) 網 膜 障 害 、  (23) 腎
障 害 、  (24) 神 経 障 害 、  (25) シ ン ド ロ ー ム X、  (26) 卵 巣 ア ン ド ロ ゲ ン 過 剰 症 、  (27) 
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移 植 に お け る 同 種 移 植 拒 否 反 応 、 (28) II型 糖 尿 病 、  (29) 成 長 ホ ル モ ン 欠 乏 症 、  (30) 
好 中 球 減 少 症 、  (31) 貧 血 、  (32) 神 経 細 胞 異 常 、  (33) 腫 瘍 の 生 長 お よ び 転 移 、  (34) 
前 立 腺 肥 大 症 、  (35) 歯 齦 炎 、  (36) 高 血 圧 、  (37) 骨 粗 鬆 症 、 な ら び に 、 ジ ペ プ チ ジ ル
ペ プ チ ダ ー ゼ -IVの 阻 害 に よ っ て 処 置 す る こ と が で き る よ う な 他 の 症 状 、 か ら 成 る 群 か ら
選 択 さ れ る ひ と つ も し く は 複 数 の 症 状 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ
っ て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 、 本 発 明 に 係 る 第 一 の 化
合 物 も し く は そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 、 な ら び に 、
　   ａ ）  他 の ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV阻 害 剤 、
　   ｂ ）  (i) PPARア ゴ ニ ス ト 、  (ii) ビ グ ア ニ ド 類 、 お よ び  (iii) 蛋 白 質 ホ ス フ ァ タ ー
ゼ -1B阻 害 剤 、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る イ ン ス リ ン 増 感 剤 、
　   ｃ ）  イ ン ス リ ン 、 も し く は イ ン ス リ ン 模 倣 物 質 、
　   ｄ ）  ス ル ホ ニ ル 尿 素 類 、 も し く は 他 の イ ン ス リ ン 分 泌 促 進 物 質 、
　   ｅ ）  α -グ ル コ シ ダ ー ゼ 阻 害 剤 、
　   ｆ ）  グ ル カ ゴ ン 受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　   ｇ ）  GLP-1 、  GLP-1模 倣 物 質 、 お よ び  GLP-1受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　   ｈ ）  GLP-2、  GLP-2模 倣 物 質 、 お よ び  GLP-2受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　   ｉ ）  GIP 、  GIP模 倣 物 質 、 お よ び  GIP受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　   ｊ ）  PACAP 、  PACAP模 倣 物 質 、 お よ び  PACAP受 容 体 3ア ゴ ニ ス ト 、
　   ｋ ）  (i) HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 、  (ii) 捕 捉 剤 、  (iii) ニ コ チ ニ ル ア ル コ ー ル 、
ニ コ チ ン 酸 、 も し く は そ れ ら の 塩 、  (iv) PPARα ア ゴ ニ ス ト 、  (v) PPARα /γ 二 重 ア ゴ ニ
ス ト 、  (vi) コ レ ス テ ロ ー ル 吸 収 阻 害 剤 、  (vii) ア シ ル -CoA （ コ レ ス テ ロ ー ル -ア シ ル
ト ラ ン ス フ ェ ラ ー ゼ 阻 害 剤 ） 、 な ら び に  (viii) 抗 酸 化 剤 、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る コ
レ ス テ ロ ー ル 低 下 薬 、
　   ｌ ）  PPARδ ア ゴ ニ ス ト 、
　   ｍ ）  抗 肥 満 物 質 、
　   ｎ ）  腸 内 胆 汁 酸 輸 送 体 阻 害 剤 、
　   ｏ ）  抗 炎 症 薬 、
　   ｐ ）  G-CSF 、  G-CSF模 倣 物 質 、 お よ び  G-CSF受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、 ； な ら び に 、
　   ｑ ）  EPO 、  EPO模 倣 物 質 、 お よ び  EPO受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る ひ と つ も し く は 複 数 の 他 の 化 合 物 、 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す
る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ ２ １ 】
　 高 コ レ ス テ ロ ー ル 血 症 、 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 、 低 HDL症 、 高 LDL症 、 高 脂 血 症 、 高 ト
リ グ リ セ リ ド 血 症 、 お よ び 低 脂 血 症 、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る ひ と つ も し く は 複 数 の 疾
患 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 処 置 を 必 要 と す る 哺 乳 類
の 患 者 に 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 と 、  HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 と を 、 投 与
す る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ ２ ２ 】
　 前 記 HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 が 、 ス タ チ ン で あ る 方 法 。
【 ０ ３ ２ ３ 】
　 前 記 ス タ チ ン が 、 ロ バ ス タ チ ン 、 シ ン バ ス タ チ ン 、 プ ラ バ ス タ チ ン 、 フ ル バ ス タ チ ン 、
ア ト ロ バ ス タ チ ン 、 イ タ バ ス タ チ ン 、  ZD-4522 、 お よ び リ バ ス タ チ ン 、 か ら 成 る 群 か ら
選 択 さ れ る 方 法 。
【 ０ ３ ２ ４ 】
　 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記
処 置 を 必 要 と す る 哺 乳 類 の 患 者 に 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 と 、  HMG-CoA還
元 酵 素 阻 害 剤 と を 、 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ ２ ５ 】
　 肥 満 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 処 置 を 必 要 と す る 哺
乳 類 の 患 者 に 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 と 、 抗 肥 満 薬 と を 、 投 与 す る ス テ ッ
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プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ ２ ６ 】
　 前 記 抗 肥 満 薬 が 、 β -3-ア ド レ ナ リ ン ア ゴ ニ ス ト 、 リ パ ー ゼ 阻 害 剤 、 セ ロ ト ニ ン （ お よ
び ド ー パ ミ ン ） 再 取 り 込 み 阻 害 剤 、 甲 状 腺 受 容 体 ベ ー タ 物 質 、 食 欲 低 下 薬 、 な ら び に ／ あ
る い は 、 脂 肪 酸 酸 化 向 上 調 節 剤 、 で あ る 方 法 。
【 ０ ３ ２ ７ 】
　 前 記 抗 肥 満 薬 が 、 オ ル リ ス タ ッ ト 、  ATL-962 、  AJ9677 、  L750355 、  CP331648 、 シ
ブ ト ラ ミ ン 、 ト ピ ラ マ ー ト 、  axokine 、 デ キ サ ン フ ェ タ ミ ン 、 フ ェ ン タ ミ ン 、 フ ェ ニ ル
プ ロ パ ノ ー ル ア ミ ン 、 フ ァ モ キ シ ン 、 お よ び ／ も し く は 、 マ ジ ン ド ー ル で あ る 方 法 。
【 ０ ３ ２ ８ 】
　 好 中 球 減 少 症 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 処 置 を 必 要
と す る 哺 乳 類 の 患 者 に 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 と 、 好 中 球 減 少 症 薬 と を 、
投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ ２ ９ 】
　 前 記 好 中 球 減 少 症 薬 が 、  G-CSF 、  G-CSF模 倣 物 質 、 も し く は  G-CSF受 容 体 ア ゴ ニ ス ト
で あ る よ う な 、 好 中 球 減 少 症 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 。
【 ０ ３ ３ ０ 】
　 前 記 好 中 球 減 少 症 薬 が 、 ペ グ フ ィ ル グ ラ ス チ ム 、 フ ィ ル グ ラ ス チ ム 、 レ ノ グ ラ ス チ ム 、
も し く は ナ ル ト グ ラ ス チ ム で あ る よ う な 、 好 中 球 減 少 症 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す
る た め の 方 法 。
【 ０ ３ ３ １ 】
　 貧 血 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 処 置 を 必 要 と す る 哺
乳 類 の 患 者 に 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 と 、 エ リ ス ロ ポ エ チ ン ア ゴ ニ ス ト と
を 、 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ ３ ２ 】
　 前 記 エ リ ス ロ ポ エ チ ン ア ゴ ニ ス ト が 、  EPO 、  EPO模 倣 物 質 、 も し く は  EPO受 容 体 ア ゴ
ニ ス ト で あ る よ う な 、 貧 血 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 。
【 ０ ３ ３ ３ 】
　 前 記 エ リ ス ロ ポ エ チ ン ア ゴ ニ ス ト が 、 エ ポ エ チ ン -ア ル フ ァ 、 も し く は ダ ル ベ ポ エ チ ン -
ア ル フ ァ で あ る よ う な 、 貧 血 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 。
【 ０ ３ ３ ４ 】
　 糖 尿 病 、 イ ン ス リ ン 抵 抗 性 、 高 血 糖 症 、 高 イ ン ス リ ン 血 症  （  hyperisulinemia ）  、
遊 離 脂 肪 酸 も し く は グ リ セ ロ ー ル の 血 中 濃 度 上 昇 、 肥 満 、 シ ン ド ロ ー ム X、 代 謝 異 常 症 候
群 、 糖 尿 病 合 併 症 、 高 ト リ グ リ セ リ ド 血 症 、 高 イ ン ス リ ン 血 症 、 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症
、 グ ル コ ー ス ホ メ オ ス タ シ ス 異 常 、 耐 糖 能 異 常 、 不 妊 、 多 嚢 胞 性 卵 巣 症 候 群 、 成 長 障 害 、
虚 弱 体 質 、 関 節 炎 、 移 植 に お け る 同 種 移 植 拒 否 反 応 、 自 己 免 疫 疾 患 、 AIDS、 腸 疾 患 、 炎 症
性 腸 症 候 群 、 拒 食 症 、 骨 粗 鬆 症 、 も し く は 、 免 疫 調 節 疾 患 、 ま た は ク ロ ー ン 病 に よ る 炎 症
性 腸 疾 患 、 を 処 置 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 処 置 を 必 要 と す る 哺 乳 類 種 に 、 本 発 明 に
係 る 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む 方 法 。
【 ０ ３ ３ ５ 】
　 II型 糖 尿 病 お よ び ／ も し く は 肥 満 を 処 置 す る た め の 方 法 。
【 ０ ３ ３ ６ 】
　 上 述 し た 、 哺 乳 類 の よ う な 個 体 を 処 置 す る 種 々 の 方 法 の 実 例 に 従 っ て 、 本 発 明 に 係 る 化
合 物 の 種 々 の 使 用 方 法 を 実 施 す る こ と が で き る 。 本 発 明 に 係 る 例 示 的 な 使 用 方 法 は 以 下 の
よ う で あ る 。
【 ０ ３ ３ ７ 】
　 即 ち 、 症 状 を 処 置 し て 、  DPP-IV の 阻 害 を 介 し て 調 節 も し く は 正 常 化 す る よ う な 薬 剤 を
製 造 す る た め の 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 使 用 方 法 。
【 ０ ３ ３ ８ 】
　 代 謝 障 害 を 処 置 す る 薬 剤 を 製 造 す る た め の 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 使 用 方 法 。
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【 ０ ３ ３ ９ 】
　 血 糖 低 下 の た め の 薬 剤 を 製 造 す る た め の 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 使 用 方 法 。
【 ０ ３ ４ ０ 】
　 II型 糖 尿 病 を 処 置 す る 薬 剤 を 製 造 す る た め の 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 使 用 方 法 。
【 ０ ３ ４ １ 】
　 耐 糖 能 異 常 （ IGT） を 処 置 す る 薬 剤 を 製 造 す る た め の 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 使 用 方 法
。
【 ０ ３ ４ ２ 】
　 空 腹 時 血 糖 異 常 （ IFG） を 処 置 す る 薬 剤 を 製 造 す る た め の 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 使 用
方 法 。
【 ０ ３ ４ ３ 】
　 高 血 糖 症 の 抑 止 す る 薬 剤 を 製 造 す る た め の 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 使 用 方 法 。
【 ０ ３ ４ ４ 】
　 耐 糖 能 異 常 （ IGT） か ら II型 糖 尿 病 へ の 進 行 を 遅 緩 さ せ る 薬 剤 を 製 造 す る た め の 、 本 発
明 に 係 る 化 合 物 の 使 用 方 法 。
【 ０ ３ ４ ５ 】
　 イ ン ス リ ン を 必 要 と し な い II型 糖 尿 病 か ら 、 イ ン ス リ ン を 必 要 と す る II型 糖 尿 病 へ の 進
行 を 遅 緩 さ せ る 薬 剤 を 製 造 す る た め の 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 使 用 方 法 。
【 ０ ３ ４ ６ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 に お け る β 細 胞 の 数 お よ び ／ も し く は サ イ ズ を 増 大 さ せ る 薬 剤 を 製 造 す る
た め の 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 使 用 方 法 。
【 ０ ３ ４ ７ 】
　 β 細 胞 の 変 質 、 特 に β 細 胞 の ア ポ ト ー シ ス を 処 置 す る 薬 剤 を 製 造 す る た め の 、 本 発 明 に
係 る 化 合 物 の 使 用 方 法 。
【 ０ ３ ４ ８ 】
　 摂 食 障 害 を 処 置 す る 薬 剤 を 製 造 す る た め の 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 使 用 方 法 。
【 ０ ３ ４ ９ 】
　 肥 満 を 処 置 す る 薬 剤 を 製 造 す る た め の 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 使 用 方 法 。
【 ０ ３ ５ ０ 】
　 食 欲 調 節 、 も し く は 満 腹 感 の 誘 発  （  induction of satiety ）  の た め の 薬 剤 を 製 造 す
る た め の 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 使 用 方 法 。
【 ０ ３ ５ １ 】
　 低 脂 血 症 を 処 置 す る 薬 剤 を 製 造 す る た め の 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 使 用 方 法 。
【 ０ ３ ５ ２ 】
　 機 能 性 消 化 不 良 、 特 に 過 敏 性 腸 症 候 群 を 処 置 す る 薬 剤 を 製 造 す る た め の 、 本 発 明 に 係 る
化 合 物 の 使 用 方 法 。
【 ０ ３ ５ ３ 】
　 上 述 の 症 状 を 処 置 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 前 記 処 置 を 必 要 と す る 患 者 に 、 本 発 明 に 係
る 化 合 物 の 有 効 量 を 投 与 す る こ と に よ る 方 法 。
【 ０ ３ ５ ４ 】
 ［ 配 合 に よ る 処 置 ］
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 は 、 他 の タ イ プ の ひ と つ も し く は 複 数 の 抗 糖 尿 病 薬 （ 糖 尿 病 お よ び
関 連 す る 疾 患 を 処 置 す る た め に 用 い る ） 、 な ら び に ／ あ る い は 、 同 一 の 投 薬 形 態 も し く は
別 々 の 経 口 投 薬 形 態 で 経 口 投 与 す る こ と が で き る か 、 ま た は 注 射 で き る よ う な 、 他 の タ イ
プ の ひ と つ も し く は 複 数 の 治 療 薬 、 と 配 合 し て 使 用 す る こ と が で き る 。
【 ０ ３ ５ ５ 】
　 本 発 明 に 係 る DPP-IV阻 害 剤 と 共 に オ プ シ ョ ン と し て 配 合 す る こ と が で き る よ う な 他 の タ
イ プ の 抗 糖 尿 病 薬 は 、 イ ン ス リ ン 分 泌 促 進 物 質 も し く は イ ン ス リ ン 増 感 剤 を 含 む よ う な 抗
糖 尿 病 薬 ま た は 抗 高 血 糖 症 薬 、 あ る い は 、 好 ま し く は DPP-IV阻 害 と は 異 な る 活 性 機 構 を 有
す る よ う な 他 の 抗 糖 尿 病 薬 、 の う ち の 一 種 、 二 種 、 三 種 、 あ る い は そ れ 以 上 の 種 類 と す る
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こ と が で き る も の で あ っ て 、 ま た 、 ビ グ ア ニ ド 、 ス ル ホ ニ ル 尿 素 、 グ ル コ シ ダ ー ゼ 阻 害 剤
、 チ ア ゾ リ ジ ン ジ オ ン 類 な ど の  PPARγ ア ゴ ニ ス ト 、  SGLT2阻 害 剤 、  PPARα /γ 二 重 ア ゴ
ニ ス ト 、  aP2阻 害 剤 、 グ リ コ ー ゲ ン ホ ス ホ リ ラ ー ゼ 阻 害 剤 、 糖 化 最 終 産 物  （ advanced gl
ycosylation end products ;AGE ）  阻 害 剤 、 お よ び ／ も し く は メ グ リ チ ニ ド 、 さ ら に 、
イ ン ス リ ン 、 お よ び ／ も し く は グ ル カ ゴ ン 類 似 ペ プ チ ド -1（ GLP-1） 、 あ る い は そ れ ら の
模 倣 物 質 、 を 含 む こ と が で き る 。
【 ０ ３ ５ ６ 】
　 他 の 一 種 、 二 種 、 三 種 、 あ る い は そ れ 以 上 の 種 類 の 抗 糖 尿 病 薬 と の 配 合 と し て 用 い る よ
う な 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 使 用 方 法 に よ っ て 、 こ れ ら の 薬 剤 の 各 々 を 個 別 に 用 い た 場 合 に
可 能 な 結 果 よ り も 程 度 の 大 き な 抗 高 血 糖 症 的 な 結 果 を 生 じ 、 ま た 、 こ れ ら の 薬 剤 に よ る 付
加 的 な 抗 高 血 糖 症 効 果 の 組 み 合 わ せ よ り も 程 度 の 大 き な 抗 高 血 糖 症 的 な 結 果 を 生 じ る 。
【 ０ ３ ５ ７ 】
　 そ の 他 の 抗 糖 尿 病 薬 は 、 好 ま し く は 、 メ ト ホ ル ミ ン  （  metformin ）  も し く は フ ェ ン
ホ ル ミ ン  （  phenformin ）  ま た は そ れ ら の 塩 （ 好 ま し く は 塩 酸 メ ト ホ ル ミ ン ） と い っ た
ビ グ ア ニ ド で あ る よ う な 経 口 抗 高 血 糖 症 薬 で あ る 。
【 ０ ３ ５ ８ 】
　 そ の 他 の 抗 糖 尿 病 薬 が ビ グ ア ニ ド で あ る 場 合 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 を 、 ビ グ ア ニ ド と の
重 量 比 に し て 約  0.01:1 か ら 約  100:1 の 範 囲 、 好 ま し く は 約  0.1:1 か ら 約  5:1 の 範 囲
で 用 い る こ と に な る 。
【 ０ ３ ５ ９ 】
　 好 ま し く は 、 グ リ ブ リ ド  （  glyburide ）  （ グ リ ベ ン ク ラ ミ ド  （  glibenclamide ）  
と し て も 知 ら れ る ） 、 グ リ メ ピ リ ド  （  glimepiride ）  （ U.S. patent No. 4,379,785 
に て 開 示 ） 、 グ リ ピ ジ ド  （  glipizide ）  、 グ リ ク ラ ジ ド  （  gliclazide ）  も し く は
ク ロ ロ プ ロ パ ン ア ミ ド  （  chlorpropamide ）  と い っ た ス ル ホ ニ ル 尿 素 、 他 の 公 知 の ス ル
ホ ニ ル 尿 素 類 、 ま た は 、 γ 細 胞 の ATP-感 受 性 チ ャ ネ ル  （  ATP-dependent channel ）  上
で 作 用 す る よ う な 他 の 抗 高 血 糖 症 薬 （ グ リ ブ リ ド お よ び グ リ ピ ジ ド と の 併 用 が 好 ま し く 、
同 一 も し く は 別 々 の 経 口 投 薬 形 態 と し て 投 与 す る こ と が で き る ） 、 を 、 そ の 他 の 抗 糖 尿 病
薬 と す る こ と が で き る 。
【 ０ ３ ６ ０ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 は 、 ス ル ホ ニ ル 尿 素 と の 重 量 比 に し て 約  0.01:1 か ら 約  100:1 の
範 囲 、 好 ま し く は 約  0.05:1 か ら 約  5:1 の 範 囲 で 用 い る こ と に な る 。
【 ０ ３ ６ １ 】
　 経 口 抗 糖 尿 病 薬 は 、 同 一 も し く は 別 々 の 経 口 投 薬 形 態 と し て 投 与 す る こ と が で き る よ う
な 、 ア ク ラ ボ ー ス  （  acarbose ）  （ U.S. patent No. 4,904,769 に 開 示 ） 、 も し く は ミ
グ リ ト ー ル  （  miglitol ）  （ U.S. patent No. 4,639,436 に 開 示 ） と い っ た グ ル コ シ ダ
ー ゼ 阻 害 剤 と す る こ と が で き る 。
【 ０ ３ ６ ２ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 は 、 グ ル コ シ ダ ー ゼ 阻 害 剤 と の 重 量 比 に し て 約  0.01:1 か ら 約  100
:1 の 範 囲 、 好 ま し く は 約  0.2:1 か ら 約  50:1 の 範 囲 で 用 い る こ と に な る 。
【 ０ ３ ６ ３ 】
　 チ ア ゾ リ ジ ン ジ オ ン 系 経 口 抗 糖 尿 病 薬 と い っ た PPARγ ア ゴ ニ ス ト 、 ま た は 、 ト ロ グ リ タ
ゾ ン  （  troglitazone ）  （  Warner-Lambert の  Rezulin（ 登 録 商 標 ） 、  U.S. patent N
o. 4,572,912 に て 開 示 ） 、 ロ ジ グ リ タ ゾ ン  （  rosiglitazone ）  （ en） 、 ピ オ グ リ タ ゾ
ン  （  pioglitazone ）  （ Takeda） 、  Mitsubishi MCC-555（ U.S. patent No. 5,594,016
 に て 開 示 ） 、  Glaxo-Wellcome's GL-262570 、 エ ン グ リ タ ゾ ン  （  englitazone ）  （ CP
-68722, Pfizer） 、 も し く は ダ ル グ リ タ ゾ ン  （  darglitazone ）  （ CP-86325, Pfizer）
、 イ サ グ リ タ ゾ ン  （  isaglitazone ）  （ MIT/J&J） 、 JTT-501（ JPNT/P&U） 、 L-895645（
Merck） 、 R-119702（ Sankyo/WL） 、 NN-2344（ Dr. Reddy/NN） 、 ま た は  YM-440（ Yamanouc
hi） 、 と い っ た も の で あ っ て 好 ま し く は ロ ジ グ リ タ ゾ ン お よ び ピ オ グ リ タ ゾ ン で あ る よ う
な 他 の イ ン ス リ ン 増 感 剤 （ NIDDM患 者 に お い て イ ン ス リ ン 感 受 性 作 用 を 有 す る ） と 、 本 発
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明 に 係 る 化 合 物 と を 配 合 し て 用 い る こ と が で き る 。
【 ０ ３ ６ ４ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 は 、 チ ア ゾ リ ジ ン ジ オ ン の 総 計 と の 重 量 比 に し て 約  0.01:1 か ら 約
 100:1 の 範 囲 、 好 ま し く は 約  0.1:1 か ら 約  10:1 の 範 囲 で 用 い る こ と に な る 。
【 ０ ３ ６ ５ 】
　 ス ル ホ ニ ル 尿 素 お よ び チ ア ゾ リ ジ ン ジ オ ン の 総 計 が 約 150mg以 下 で あ る よ う な 経 口 糖 尿
病 薬 は 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 と 、 単 独 の 錠 剤 と し て 組 み 合 わ せ る こ と が で き る 。
【 ０ ３ ６ ６ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 は 、 イ ン ス リ ン と い っ た 抗 高 血 糖 症 薬 と 配 合 す る こ と が で き 、 あ る
い は 、 注 射 、 鼻 腔 内 を 介 し た 投 与 、 ま た は 経 皮 も し く は 口 腔 内 デ バ イ ス に よ る 投 与 が 可 能
で あ る よ う な 、  GLP-1(1-36)ア ミ ド 、  GLP-1(7-36)ア ミ ド 、  GLP-1(7-36)（ Habener の  U
.S. Patent No. 5,614,492 に て 開 示 さ れ て お り 、 こ の 参 照 に よ り 本 開 示 に 含 ま れ る ） と
い っ た グ ル カ ゴ ン 類 似 ペ プ チ ド -1（ GLP-1） 、 ま た は 、  AC2993 も し く は  Exendin-4（ Amy
lin） と い っ た GLP-1模 倣 物 質 、 な ら び に  LY-315902 も し く は  LY-307167（ Lilly） 、 な ら
び に  NN2211（ Novo-Nordisk） 、 と 配 合 す る こ と も で き る 。
【 ０ ３ ６ ７ 】
　 メ ト ホ ル ミ ン 、 な ら び に 、 グ リ ブ リ ド 、 グ リ メ ピ リ ド 、 グ リ ピ リ ド 、 グ リ ピ ジ ド ク ロ ロ
プ ロ パ ン ア ミ ド 、 お よ び グ リ ク ラ ジ ド と い っ た ス ル ホ ニ ル 尿 素 類 、 な ら び に 、 グ ル コ シ ダ
ー ゼ 阻 害 剤 で あ る ア ク ラ ボ ー ス も し く は ミ グ リ ト ー ル 、 あ る い は イ ン ス リ ン （ 注 射 可 能 、
肺 投 与 、 口 腔 投 与 、 も し く は 経 口 投 与 ） が 存 在 す る 場 合 に は 、 上 述 し た よ う な 処 方 と し て
用 い る こ と が で き 、 ま た 、 投 薬 量 ・ 投 薬 形 態 に つ い て は 、  the PHYSICIAN'S DESK REFERE
NCE（ PDR） の 記 載 に 従 う 。
【 ０ ３ ６ ８ 】
　 メ ト ホ ル ミ ン 、 も し く は そ の 塩 が 存 在 す る 場 合 に は 、 そ の 量 の 範 囲 は 、 一 日 あ た り 約  5
00mg か ら 約  2000mg の 範 囲 と し 、 一 日 に つ き 一 度 に 投 与 す る こ と も 、 一 回 ～ 四 回 に 分 け
て 投 与 す る こ と も で き る 。
【 ０ ３ ６ ９ 】
　 存 在 す る 場 合 に は 、 チ ア ゾ リ ジ ン ジ オ ン 系 抗 糖 尿 病 薬 は 、 量 に し て 、 約  0.01mg/day か
ら 約  2000mg/day の 範 囲 内 で 用 い る こ と が で き 、 一 日 に つ き 一 度 に 投 与 す る こ と も 、 一 回
～ 四 回 に 分 け て 投 与 す る こ と も で き る 。
【 ０ ３ ７ ０ 】
　 存 在 す る 場 合 に は 、 イ ン ス リ ン を 処 方 に 用 い る こ と が で き 、 投 薬 量 ・ 投 薬 形 態 に つ い て
は 、  the PHYSICIAN'S DESK REFERENCE の 記 載 に 従 う 。
【 ０ ３ ７ １ 】
　 存 在 す る 場 合 に は 、 GLP-1ペ プ チ ド 類 を 、 経 鼻 投 与 （ 例 え ば 吸 入 ス プ レ ー ） に よ る 経 口
腔 処 方 と し て 投 与 す る こ と も 、 ま た は 、  U.S. Patent Nos. 5,346,701（ TheraTech）  5,6
14,492 お よ び  5,631,224 （ こ の 参 照 に よ り 本 開 示 に 含 ま れ る ） に 記 載 さ れ て い る よ う に
非 経 口 的 に 投 与 す る こ と も で き る 。
【 ０ ３ ７ ２ 】
　 そ の 他 の 抗 糖 尿 病 薬 は 、  AR-HO39242（ Astra/Zeneca） 、  GW-409544（ Glaxo-Wellcome
） 、  KRP297（ Kyorin Merck） 、 さ ら に は 、  Murakami et al., "A Novel Insulin Sensit
izer Acts As a Coligand for Peroxisome Proliferation--Activated Receptor Alpha (
PPAR alpha) and PPAR gamma. Effect on PPAR alpha Activation on Abnormal Lipid Me
tabolism in Liver of Zucker Fatty Rats", Diabetes 47: 1841-47 (1998) 、 お よ び 、  
U.S. application Ser. No. 09/664,598, filed Sep.18, 2000, (attorney file LA29NP)
 、 に 開 示 さ れ て い る も の と い っ た 、 PPARα /γ 二 重 ア ゴ ニ ス ト と す る こ と も で き る 。 な お
、 こ れ ら の 文 献 は こ の 参 照 に よ り 本 開 示 に 含 ま れ 、 ま た 、 投 薬 量 は こ れ ら の 文 献 で 示 さ れ
た も の に 倣 い 、 ま た 、 こ れ ら の 文 献 で 好 ま し い と し て 示 さ れ た 化 合 物 は 、 本 明 細 書 中 に 記
載 の 使 用 方 法 に お い て も 好 ま し い も の で あ る 。
【 ０ ３ ７ ３ 】
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　 そ の 他 の 抗 糖 尿 病 薬 は 、  U.S. Application Ser. No. 09/679,027, filed Oct. 4, 200
0 (attorney file LA49NP) （ こ の 参 照 に よ り 本 開 示 に 含 ま れ る ） に 開 示 さ れ て い る  SGLT
2阻 害 剤 と す る こ と も で き 、 投 薬 量 は 本 明 細 書 中 で 示 し た も の に 倣 う 。 上 述 の 公 報 中 で 好
ま し い と さ れ た 化 合 物 が 好 ま し い 。
【 ０ ３ ７ ４ 】
　 本 発 明 に 係 る  DPP-IV阻 害 剤 と 配 合 し て 用 い る こ と が で き る よ う な そ の 他 の 抗 糖 尿 病 薬
は 、  09/519,079, filed Mar.6, 2000 (attorney file LA27NP) の  aP2阻 害 剤 と す る こ と
が で き 、 な お 、 こ の 参 照 に よ り 本 開 示 に そ れ ぞ れ が 含 ま れ 、 投 薬 量 は 本 明 細 書 中 で 示 し た
も の に 倣 う 。 本 発 明 に 係 る 化 合 物 と の 配 合 に 用 い る た め の 好 ま し い 抗 糖 尿 病 薬 は 、 上 記 で
参 照 し た 特 許 で 好 ま し い と さ れ て い る も の で あ る 。
【 ０ ３ ７ ５ 】
　 DPP-IV阻 害 剤 と の 配 合 に 用 い る こ と が で き る そ の 他 の 抗 糖 尿 病 薬 は 、 例 え ば  WO 96/393
84 、  WO 96/39385 、  WO 99/26659 、  WO 99/43663 、  WO 2000/47206 、  EP 978279 、
 EP 1041068 、  な ら び に  U.S. patent No. 5,952,322 お よ び  No. 5,998,463 で 開 示 さ
れ て い る よ う な グ リ コ ー ゲ ン ホ ス ホ リ ラ ー ゼ 阻 害 剤 と す る こ と が で き る 。
【 ０ ３ ７ ６ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 と の 配 合 に 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な メ グ リ チ ニ ド は 、 レ パ
グ リ ニ ド  （  repaglinide ）  、 ナ テ グ リ ニ ド  （  nateglinide ）  （ Novartis） 、 も し く
は  KAD1229 （ PF/Kissei） と す る こ と が で き 、 こ こ で 、 好 ま し い の は レ パ グ リ ニ ド で あ る
。
【 ０ ３ ７ ７ 】
　 本 発 明 に 係 る  DPP-IV阻 害 剤 は 、 メ グ リ チ ニ ド 、  PPARγ ア ゴ ニ ス ト 、 PPARα /γ 二 重 ア
ゴ ニ ス ト 、  SGLT2阻 害 剤 、  aP2阻 害 剤 、 も し く は グ リ コ ー ゲ ン ホ ス ホ リ ラ ー ゼ 阻 害 剤 と の
重 量 比 に し て 、 約  0.01:1 か ら 約  100:1 の 範 囲 、 好 ま し く は 約  0.1:1 か ら 約  10:1 の 範
囲 で 用 い る こ と に な る 。
【 ０ ３ ７ ８ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 と の 配 合 に 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な 高 脂 血 症 薬 （ 脂 質 低 下
薬 ; hypolipidemic agent ） も し く は 脂 質 調 整 薬 は 、  MTP阻 害 剤 、  HMG-CoA還 元 酵 素 （ HM
G-CoAレ ダ ク タ ー ゼ ） 阻 害 剤 、 ス ク ア レ ン 合 成 酵 素 （ ス ク ア レ ン シ ン タ ー ゼ ） 阻 害 剤 、 フ
ィ ブ リ ン 酸 誘 導 体 、  ACAT阻 害 剤 、 リ ポ キ シ ゲ ナ ー ゼ 阻 害 剤 、 コ レ ス テ ロ ー ル 吸 収 阻 害 剤
、 腸 内 Na+/胆 汁 酸 共 輸 送 体 阻 害 剤 、  LDL受 容 体 活 性 向 上 調 節 剤 、  ATP-ク エ ン 酸 リ ア ー ゼ
阻 害 剤 、 コ レ ス テ ロ ー ル エ ス テ ル 輸 送 蛋 白 質 阻 害 剤 、 胆 汁 酸 捕 捉 剤 、 な ら び に ／ ま た は 、
ニ コ チ ン 酸 お よ び そ の 誘 導 体 、 の う ち の 一 種 、 二 種 、 三 種 、 も し く は そ れ 以 上 の 種 類 を 含
む こ と が で き る 。
【 ０ ３ ７ ９ 】
　 本 発 明 で 用 い る MTP阻 害 剤 は 、  U.S. patents No. 5,595,872 、  No. 5,739,135 、  No.
 5,712,279 、  No. 5,760,246 、  No. 5,827,875 、  No. 5,885,983 、 お よ び  No. 5,962
,440 で 開 示 さ れ て い る  MTP阻 害 剤 を 含 む 。 本 発 明 で 好 ま し い  MTP阻 害 剤 は 、 上 記 で 参 照
し た 特 許 に お い て 好 ま し い と さ れ た も の で あ る 。
【 ０ ３ ８ ０ 】
　 本 発 明 に 係 る 、 も っ と も 好 ま し い  MTP阻 害 剤 は 、 イ ン プ リ タ ピ ド  （  implitapide ）  
（ Bayer） 、 な ら び に  U.S. patents No. 5,739,135 、  No. 5,712,279 、 お よ び  No. 5,7
60,246 に お い て 示 さ れ て い る も の で あ る 。 こ の 文 脈 に お い て 特 に 好 ま し い  MTP阻 害 剤 は
、  9-[4-[4-[[2-(2,2,2-ト リ フ ル オ ロ エ ト キ シ )-ベ ン ゾ イ ル ]ア ミ ノ ]-1-ピ ペ リ ジ ニ ル ]ブ
チ ル ]-N-(2,2,2-ト リ フ ル オ ロ エ チ ル )-9H-フ ル オ レ ン -9-カ ル ボ キ サ ミ ド で あ る 。
【 ０ ３ ８ １ 】
　 高 脂 血 症 薬 は 、 メ バ ス タ チ ン お よ び 関 連 す る 化 合 物 （ U.S. patent No. 3,983,140 に て
開 示 ） 、 ロ バ ス タ チ ン （ メ ビ ノ リ ン ） お よ び 関 連 す る 化 合 物 （ U.S. patent No. 4,231,93
8 に て 開 示 ） 、 プ ラ バ ス タ チ ン お よ び 関 連 す る 化 合 物 （ U.S. Patent No.4,346,227 に て
開 示 さ れ た も の な ど ） 、 シ ン バ ス タ チ ン お よ び 関 連 す る 化 合 物 （ U.S. Patent Nos. 4,448
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,784 お よ び  4,450,171 に て 開 示 ） を 含 む が 限 定 は さ れ な い よ う な HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害
剤 と す る こ と が で き る 。 本 発 明 に 用 い う る 他 の HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 と し て は 、 フ ラ バ
ス タ チ ン （ U.S. Patent No. 5,354,772 に て 開 示 ） 、 セ リ バ ス タ チ ン （ U.S. patents No.
 5,006,530 お よ び  No. 5,177,080 に て 開 示 ） 、 ア ト ロ バ ス タ チ ン （ U.S. patents No. 4
,681,893 、  No. 5,273,995 、  No. 5,385,929 、 お よ び  No. 5,686,104 に て 開 示 ） 、 ア
タ バ ス タ チ ン （ Nissan/Sankyo ニ ス バ ス タ チ ン （ NK-104） 、  U.S. patent No. 5,011,930
 に て 開 示 ） 、 な ら び に 、  Shionogi-Astra/Zeneca ビ サ ス タ チ ン （ ZD-4522） （ U.S. pate
nt No. 5,260,440 に て 開 示 ） 、 が 含 ま れ る が こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
【 ０ ３ ８ ２ 】
　 本 発 明 に 用 い る に 適 切 な ス ク ア レ ン 合 成 酵 素 阻 害 剤 は 、 α -ホ ス ホ ノ -ス ル ホ ン 酸 （ α -
ホ ス ホ ノ -ス ル ホ ナ ー ト 類 ） （ U.S. Patent No. 5,712,396 に て 開 示 ） 、  Biller et al.,
 J. Med. Chem., 1988, Vol.11, No.10, pp 1869-1871 に 開 示 さ れ て い る 化 合 物 （ イ ソ プ
レ ノ イ ド (ホ ス フ ィ ニ ル -メ チ ル )ホ ス ホ ン 酸 類 を 含 む ） が 含 ま れ 、 さ ら に は 、 例 え ば  U.S.
 Patent Nos. 4,871,721 お よ び  4,924,024 、 な ら び に  Biller, S. A., Neuenschwander
, K., Ponpipom, M. M., and Poulter, C. D., Current Pharmaceutical Design, 2, 1-4
0 (1996) に 開 示 さ れ て い る よ う な 他 の 公 知 の ス ク ア レ ン 合 成 酵 素 阻 害 剤 、 が 含 ま れ る 。
【 ０ ３ ８ ３ 】
　 加 え て 、 本 発 明 に 用 い る に 適 切 な 他 の ス ク ア レ ン 合 成 酵 素 阻 害 剤 と し て は 、  P. Ortiz 
de Montellano et al., J. Med. Chem., 1977, 20, 243-249 に 開 示 さ れ て い る テ ル ペ ノ
イ ド ピ ロ リ ン 酸 類 （ テ ル ペ ノ イ ド ピ ロ ホ ス フ ァ ー ト 類 ） 、  Corey and Volante, J. Am. C
hem. Soc., 1976, 98, 1291-1293 に 開 示 さ れ て い る フ ァ ル ネ シ ル 二 リ ン 酸 類 縁 体 Aお よ び
プ レ ス ク ア レ ン ピ ロ リ ン 酸 （ PSQ-PP） 類 縁 体 、  McClard, R. W. et al., J. A. C. S. , 
1987, 10, 5544 で 報 告 さ れ て い る ホ ス フ ィ ニ ル ホ ス ホ ン 酸 類 （ ホ ス フ ィ ニ ル ホ ス ホ ナ ー
ト 類 ） 、 な ら び に 、  Capson, T. L., PhD dissertation, June, 1987, Dept. Med. Chem.
 U of Utah, Abstracts Table of Contents, pp 16, 17, 40-43, Summary で 報 告 さ れ て
い る シ ク ロ プ ロ パ ン 類 、 が 含 ま れ る 。
【 ０ ３ ８ ４ 】
　 本 発 明 で 用 い る に 適 切 な 他 の 高 脂 血 症 薬 と し て は 、  U.S. Patent No. 3,674,836 に て
開 示 さ れ て い る フ ェ ノ フ ィ ブ ラ ー ト 、 ジ ェ ム フ ィ ブ ロ ジ ル  （  gemfibrozil ）  、 ク ロ フ
ィ ブ ラ ー ト 、 ベ ザ フ ィ ブ ラ ー ト 、 シ プ ロ フ ィ ブ ラ ー ト 、 ク リ ノ フ ィ ブ ラ ー ト な ど と い っ た
フ ィ ブ リ ン 酸 誘 導 体 と プ ロ ブ コ ー ル  （  probucol ）  と 関 連 す る 化 合 物 （ プ ロ ブ コ ー ル お
よ び ジ ェ ム フ ィ ブ ロ ジ ル が 好 ま し い ） 、 な ら び に 、 コ レ ス チ ラ ミ ン 、 コ レ ス チ ポ ー ル  （  
colestipol ）  、 お よ び  DEAE-Sephadex（ Secholex（ 登 録 商 標 ） 、 Policexide（ 登 録 商 標
） ） と い っ た 胆 汁 酸 捕 捉 剤 、 さ ら に は 、 リ ポ ス タ ビ ル  （  lipostabil ）  （ Rhone-Poulen
c） 、  Eisai E-5050（ N-置 換 エ タ ノ ー ル ア ミ ン 誘 導 体 ） 、 イ マ ニ キ シ ル  （ imanixil ）  
（ HOE-402） 、 テ ト ラ ヒ ド ロ リ プ ス タ チ ン （ THL） 、 イ ス チ グ マ ス タ ニ ル ホ ス -フ ォ リ ル コ
リ ン  （  istigmastanylphos-phorylcholine; SPC ）  （ Roche） 、 ア ミ ノ シ ク ロ デ キ ス ト
リ ン （ Tanabe Seiyoku） 、  Ajinomoto AJ-814（ ア ズ レ ン 誘 導 体 ） 、 メ リ ナ ミ ド  （  melin
amide ）  （ Sumitomo） 、  Sandoz 58-035 、  American Cyanamid CL-277,082 お よ び  CL-
283,546（ 二 置 換 尿 素 誘 導 体 ） 、 ニ コ チ ン 酸 、 ア シ ピ モ ッ ク ス  （  acipimox ）  、 ア シ フ
ラ ン  （  acifran ）  、 ネ オ マ イ シ ン 、  p-ア ミ ノ サ リ チ ル 酸 、 ア ス ピ リ ン 、  U.S. Patent
 No. 4,759,923 に 開 示 さ れ て い る よ う な ポ リ (ジ ア リ ル メ チ ル ア ミ ン )誘 導 体 、  U.S. Pat
ent No. 4,027,009 に 開 示 さ れ て い る よ う な 四 級 ア ミ ン ポ リ (塩 化 ジ ア リ ル ジ メ チ ル ア ン
モ ニ ウ ム ) お よ び イ オ ネ ン 類 、 な ら び に 、 他 の 公 知 の 血 中 コ レ ス テ ロ ー ル 低 下 薬 、 が 含 ま
れ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
【 ０ ３ ８ ５ 】
　 そ の 他 の 高 脂 血 症 薬 は 、  24 DRUGS OF THE FUTURE 9-15 (Avasimibe 1999), "The ACAT
 inhibitor, Cl-1011 is effective in the prevention and regression of aortic fatt
y streak area in hamsters", Nicolosi et al, Atherosclerosis (Shannon, Irel). (19
98), 137(1), 77-85; "The pharmacological profile of FCE 27677: a novel ACAT inhi
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bitor with potent hypolipidemic activity mediated by selective suppression of th
e hepatic secretion of ApoB100-containing lipoprotein", Ghiselli, Giancarlo, Car
diovasc. Drug Rev. (1998), 16(1), 16-30; "RP 73163: a bioavailable alkylsulfinyl
-diphenylimidazole ACAT inhibitor", Smith, C., et al, Med. Chem. Lett. (1996), 6
(1), 47-50; "ACAT inhibitors: physiologic mechanisms for hypolipidemic and anti-
atherosclerotic activities in experimental animals", Krause et al, Editor(s): Ru
ffolo, Robert R., Jr.; Hollinger, Mannfred A., Inflammation: Mediators Pathways 
(1995), 173-98, Publisher: CRC, Boca Raton, Fla. ; "ACAT inhibitors: potential a
nti-atherosclerotic agents", Sliskovic et al, Curr. Med. Chem. (1994), 1(3), 204
-25; "Inhibitors of acyl-CoA: cholesterol O-acyl transferase (ACAT) as hypochole
sterolemic agents. 6. The first water-soluble ACAT inhibitor with lipid-regulati
ng activity. Inhibitors of acyl-CoA: cholesterol acyltransferase (ACAT). 7. Deve
lopment of a series of substituted N-phenyl-N'-[(1-phenylcyclopentyl)methyl]urea
s with enhanced hypocholesterolemic activity", Stout et al, Chemtracts: Org. Che
m. (1995), 8(6), 359-62 に 開 示 さ れ て い る  ACAT阻 害 剤 、 あ る い は 、  TS-962（ Taisho P
harmaceutical Co. Ltd） 、 と す る こ と が で き る 。
【 ０ ３ ８ ６ 】
　 高 脂 血 症 薬 は 、  MD-700（ Taisho Pharmaceutical Co. Ltd） 、 お よ び  LY295427（ Eli L
illy） と い っ た  LD2受 容 体 活 性 向 上 調 節 剤 と す る こ と が で き る 。
【 ０ ３ ８ ７ 】
　 高 脂 血 症 薬 は 、 好 ま し く は  Schering-Plough's SCH48461 で あ る よ う な コ レ ス テ ロ ー ル
吸 収 阻 害 剤 、 さ ら に は  Atherosclerosis 115, 45-63 (1995) お よ び  J. Med. Chem. 41, 
973 (1998) に 開 示 さ れ て い る よ う な コ レ ス テ ロ ー ル 吸 収 阻 害 剤 と す る こ と が で き る 。
【 ０ ３ ８ ８ 】
　 高 脂 血 症 薬 は 、  Drugs of the Future, 24, 425-430 (1999) に 開 示 さ れ て い る よ う な
腸 内 Na + /胆 汁 酸 共 輸 送 阻 害 剤 と す る こ と が で き る 。
【 ０ ３ ８ ９ 】
　 脂 質 調 整 剤 は 、  Pfizer's CP 529,414（ WO/0038722 お よ び  EP 818448） 、 な ら び に  Ph
armacia's SC-744 お よ び  SC-795 と い っ た コ レ ス テ ロ ー ル エ ス テ ル 輸 送 蛋 白 質 （ CETP）
阻 害 剤 と す る こ と が で き る 。
【 ０ ３ ９ ０ 】
　 本 発 明 と の 組 み 合 わ せ と し て 用 い る こ と が で き る  ATP-ク エ ン 酸 リ ア ー ゼ 阻 害 剤 と し て
は 、 例 え ば 、  U.S. patent No. 5,447,954 に 開 示 さ れ て い る も の が 含 ま れ る 。
【 ０ ３ ９ １ 】
　 好 ま し い 高 脂 血 症 薬 は 、 プ ラ バ ス タ チ ン 、 ロ バ ス タ チ ン 、 シ ン バ ス タ チ ン 、 ア ト ロ バ ス
タ チ ン 、 フ ル バ ス タ チ ン 、 セ リ バ ス タ チ ン 、 ア タ バ ス タ チ ン 、 お よ び  ZD-4522 で あ る 。
【 ０ ３ ９ ２ 】
　 上 述 し た 米 国 特 許 は 、 参 照 に よ り 本 開 示 に 含 ま れ る 。 投 薬 量 ・ 投 薬 形 態 に つ い て は 、  t
he Physician's Desk Reference お よ び ／ も し く は 上 述 の 特 許 に 示 さ れ て い る も の に 従 う
。
【 ０ ３ ９ ３ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 は 、 （ 存 在 す る な ら ば ） 高 脂 血 症 薬 と の 重 量 比 に し て 、 約  500:1 
か ら 約  1:500 の 範 囲 、 好 ま し く は 約  100:1 か ら 約  1:100 の 範 囲 で 用 い る こ と に な る 。
【 ０ ３ ９ ４ 】
　 患 者 の 年 齢 、 体 重 、 お よ び 体 調 、 さ ら に は 投 与 経 路 、 投 薬 形 態 お よ び 療 法 、 な ら び に 所
望 す る 結 果 に 従 っ て 、 投 薬 量 は 慎 重 に 調 節 さ れ な く て は な ら な い 。
【 ０ ３ ９ ５ 】
　 高 脂 血 症 薬 の 投 薬 量 お よ び 処 方 は 、 上 述 し た 種 々 の 特 許 お よ び 公 報 に 開 示 さ れ て い る も
の と す る 。
【 ０ ３ ９ ６ 】
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　 用 い よ う と す る そ の 他 の 高 脂 血 症 薬 の 投 薬 量 お よ び 処 方 は 、  the Physicians' Desk Re
ference の 最 新 版 に 示 さ れ て い る も の と す る 。
【 ０ ３ ９ ７ 】
　 経 口 投 与 で は 、  MTP阻 害 剤 を 約  0.01mg/kg か ら 約  500 mg の 範 囲 、 好 ま し く は 約  0.1m
g か ら 約  100mg の 範 囲 で 用 い て 、 一 日 あ た り 一 回 か ら 四 回 の 投 与 を 行 う こ と で 、 良 好 な
結 果 を 得 る こ と が で き る 。
【 ０ ３ ９ ８ 】
　 錠 剤 も し く は カ プ セ ル と い っ た 経 口 投 薬 形 態 に は 、  MTP阻 害 剤 を 約  1mg ～  500mg 、 好
ま し く は 約  2mg ～  約  400mg 、 よ り 好 ま し く は 約  5mg ～  約  250mg の 量 で 含 め 、 一 日 あ
た り 一 回 か ら 四 回 の 投 与 と す る こ と に な る 。
【 ０ ３ ９ ９ 】
　 経 口 投 与 に あ た っ て は 、 例 え ば プ ラ バ ス タ チ ン 、 ロ バ ス タ チ ン 、 シ ン バ ス タ チ ン 、 ア ト
ロ バ ス タ チ ン 、 フ ル バ ス タ チ ン 、 も し く は セ リ バ ス タ チ ン で あ る よ う な  HMG-CoA還 元 酵 素
阻 害 剤 を 、  the Physicians' Desk Reference で 示 さ れ て い る 投 薬 量 （ 約  1mg ～  2000mg
 の 範 囲 内 、 好 ま し く は 約  4mg ～ 約  200mg の 範 囲 内 の 量 ） で 用 い る こ と に よ っ て 、 良 好
な 結 果 を 得 る こ と が で き る 。
【 ０ ４ ０ ０ 】
　 ス ク ア レ ン 合 成 酵 素 阻 害 剤 は 、 約  10mg ～  2000mg 、 好 ま し く は 約  25mg ～  約  200mg 
の 範 囲 内 の 投 薬 量 で 用 い る こ と が で き る 。
【 ０ ４ ０ １ 】
　 錠 剤 も し く は カ プ セ ル と い っ た 好 ま し い 経 口 投 薬 形 態 に は 、  HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 を
約  0.1mg ～  100mg 、 好 ま し く は 約  5mg ～  約  80mg 、 よ り 好 ま し く は 約  10mg ～  約  40
mg の 量 で 含 め る こ と に な る 。
【 ０ ４ ０ ２ 】
　 錠 剤 も し く は カ プ セ ル と い っ た 好 ま し い 経 口 投 薬 形 態 に は 、 ス ク ア レ ン 合 成 酵 素 阻 害 剤
を 約  10mg ～  500mg 、 好 ま し く は 約  25mg ～  約  200mg の 量 で 含 め る こ と に な る 。
【 ０ ４ ０ ３ 】
　 ま た 、 そ の 他 の 高 脂 血 症 薬 は 、
　  WO 97/12615 に て 開 示 さ れ て い る ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ ー ル 誘 導 体 と い っ た  15-リ ポ キ シ ゲ
ナ ー ゼ （ 15-LO） 阻 害 剤 、  WO 97/12613 に て 開 示 さ れ て い る  15-LO阻 害 剤 、  WO 96/38144
 に て 開 示 さ れ て い る イ ソ チ ア ゾ ー ル オ ン 類 、 な ら び に 、  Sendobry et al, "Attenuation
 of diet-induced atherosclerosis in rabbits with a highly selective 15-lipoxygen
ase inhibitor lacking significant antioxidant properties", Brit. J. Pharmacology
 (1997) 120, 1199-1206 、 お よ び  Cornicelli et al, "15-Lipoxygenase and its Inhib
ition: A Novel Therapeutic Target for Vascular Disease", Current Pharmaceutical 
Design, 1999, 5, 11-20 に 開 示 さ れ て い る  15-LO阻 害 剤 、 を 含 む リ ポ キ シ ゲ ナ ー ゼ 阻 害
剤 と す る こ と も で き る 。
【 ０ ４ ０ ４ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 と 高 脂 血 症 薬 と は 、 ひ と つ の 経 口 投 薬 形 態 中 に 共 に 用 い る こ と も 、
も し く は 、 同 時 に 服 用 す る 別 々 の 投 薬 形 態 と し て 用 い る こ と も で き る 。
【 ０ ４ ０ ５ 】
　 上 述 し た 組 成 物 は 、 上 述 し た 投 薬 形 態 と し て 、 一 度 に 投 薬 す る こ と も 、 ま た は 一 日 あ た
り 一 回 ～ 四 回 に 分 け て 投 薬 す る こ と も で き る 。 患 者 に 対 し て は 、 少 量 の 投 薬 量 の 組 み 合 わ
せ か ら 始 め て 、 徐 々 に 多 量 の 投 薬 量 の 組 み 合 わ せ へ と 移 行 す る こ と を 薦 め る 。
【 ０ ４ ０ ６ 】
　 好 ま し い 高 脂 血 症 薬 は 、 プ ラ バ ス タ チ ン 、 シ ン バ ス タ チ ン 、 ロ バ ス タ チ ン 、 ア ト ロ バ ス
タ チ ン 、 フ ル バ ス タ チ ン 、 も し く は セ リ バ ス タ チ ン で あ る 。
【 ０ ４ ０ ７ 】
　 本 発 明 に 係 る  DPP-IV阻 害 剤 と 共 に 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な そ の 他 の タ イ プ の
治 療 薬 は 、  β -3-ア ド レ ナ リ ン ア ゴ ニ ス ト  （  beta 3 adrenergic agonist ）  、 リ パ ー
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ゼ 阻 害 剤 、 セ ロ ト ニ ン （ お よ び ド ー パ ミ ン ） 再 取 り 込 み 阻 害 剤 、 甲 状 腺 受 容 体 ベ ー タ 物 質
、 食 欲 低 下 薬 、 お よ び ／ も し く は 、 脂 肪 酸 酸 化 向 上 調 節 剤 を 含 む 抗 肥 満 薬 の う ち の 一 種 、
二 種 、 三 種 、 あ る い は そ れ 以 上 の 種 類 と す る こ と が で き る 。
【 ０ ４ ０ ８ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な  β -3-ア ド レ ナ リ
ン ア ゴ ニ ス ト は 、  AJ9677（ Takeda/Dainippon） 、  L750355（ Merck） 、 も し く は  CP33164
8（ Pfizer） 、 ま た は 、  U.S. patents No. 5,541,204 、  No. 5,770,615 、  No. 5,491,1
34 、  No. 5,776,983 、 お よ び  No. 5,488,064 に 開 示 さ れ て い る 他 の 公 知 の β -3-ア ド レ
ナ リ ン ア ゴ ニ ス ト と す る こ と が で き 、 こ こ で 、 好 ま し い の は  AJ9677 、  L750,355 、 お よ
び  CP331648 で あ る 。
【 ０ ４ ０ ９ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な リ パ ー ゼ 阻 害 剤 は
、 オ ル リ ス タ ッ ト も し く は  ATL-962（ Alizyme）  と す る こ と が で き 、 こ こ で 、 好 ま し い の
は オ ル リ ス タ ッ ト で あ る 。
【 ０ ４ １ ０ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な セ ロ ト ニ ン （ お よ
び ド ー パ ミ ン ） 再 取 り 込 み 阻 害 剤 は 、 シ ブ ト ラ ミ ン 、 ト ピ ラ マ ー ト （ Johnson & Johnson
） 、 も し く は  axokine（ Regeneron） と す る こ と が で き 、 こ こ で 、 好 ま し い の は シ ブ ト ラ
ミ ン お よ び ト ピ ラ マ ー ト で あ る 。
【 ０ ４ １ １ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な 甲 状 腺 受 容 体 ベ ー
タ 物 質 は 、  WO 97/21993 （ U. Cal SF） 、  WO 099/00353 （ KaroBio） 、 お よ び  GB98/284
425 （ KaroBio） に 開 示 さ れ て い る 甲 状 腺 受 容 体 リ ガ ン ド と す る こ と が で き 、 こ こ で 、 好
ま し い の は  KaroBio の 公 報 の 化 合 物 で あ る 。
【 ０ ４ １ ２ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な 食 欲 低 下 薬 は 、 デ
キ サ ン フ ェ タ ミ ン 、 フ ェ ン タ ミ ン 、 フ ェ ニ ル プ ロ パ ノ ー ル ア ミ ン 、 も し く は マ ジ ン ド ー ル
と す る こ と が で き 、 こ こ で 、 好 ま し い の は デ キ サ ン フ ェ タ ミ ン で あ る 。
【 ０ ４ １ ３ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な 脂 肪 酸 酸 化 向 上 調
節 剤 は 、 フ ァ モ キ シ ン  （  famoxin ）  （ Genset） と す る こ と が で き る 。
【 ０ ４ １ ４ 】
　 上 述 し た 抗 肥 満 薬 は 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 と 同 じ 投 薬 形 態 中 で 用 い る こ と も 、 も し く は
別 々 の 投 薬 形 態 と し て 用 い る こ と も で き 、 こ こ で 、 投 薬 量 お よ び 療 法 は 、 当 該 技 術 分 野 に
お い て 一 般 に 知 ら れ た も の か 、 も し く は  the PDR に 記 載 の も の に 従 う 。
【 ０ ４ １ ５ 】
　 本 発 明 に 係 る  DPP-IV阻 害 剤 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な 不 妊 薬 は
、 ク エ ン 酸 ク ロ ミ フ ェ ン  （  clomiphene citrate ）  （  Clomid（ 登 録 商 標 ） , Aventis）
、 メ シ ル 酸 ブ ロ モ ク リ プ チ ン （  Parlodel（ 登 録 商 標 ） , Novartis） 、  LHRH類 縁 体 、 ル プ
ロ ン  （  Lupron ）  （ TAP Pharm.） 、 ダ ナ ゾ ー ル 、 ダ ノ ク リ ン  （  Danocrine ）  （ Sanof
i） 、 プ ロ ゲ ス ト ー ゲ ン （ 黄 体 ホ ル モ ン ） 、 も し く は グ ル コ コ ル チ コ イ ド （ 糖 質 コ ル チ コ
イ ド ） の う ち の 一 種 、 二 種 、 ま た は そ れ 以 上 の 種 類 と す る こ と が で き 、 こ こ で 、 こ れ ら は
 the PDR に 記 載 の 投 薬 量 で 用 い る こ と が で き る 。
【 ０ ４ １ ６ 】
　 本 発 明 に 係 る  DPP-IV阻 害 剤 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な 多 嚢 胞 性
卵 巣 症 候 群 の た め の 薬 剤 は 、 ゴ ナ ド ト ロ ピ ン （ 生 殖 腺 刺 激 ホ ル モ ン ） 放 出 ホ ル モ ン （ GnRH
） 、 リ ュ ー プ ロ リ ド  （  leuprolide, Lupron（ 登 録 商 標 ） ） 、  Clomid（ 登 録 商 標 ） 、  Pa
rlodel（ 登 録 商 標 ） 、 経 口 避 妊 薬 、 も し く は 、 PPARア ゴ ニ ス ト と い っ た イ ン ス リ ン 増 感 剤
、 ま た は 、 こ の よ う に 用 い る た め の 従 来 技 術 に 係 る 他 の 薬 剤 、 の う ち の 一 種 、 二 種 、 ま た
は そ れ 以 上 の 種 類 と す る こ と が で き 、 こ こ で 、 こ れ ら は  the PDR に 記 載 の 投 薬 量 で 用 い
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る こ と が で き る 。
【 ０ ４ １ ７ 】
　 本 発 明 に 係 る  DPP-IV阻 害 剤 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な 成 長 障 害
お よ び ／ も し く は 虚 弱 体 質 を 処 置 す る た め の 薬 剤 は 、 成 長 ホ ル モ ン 、 ま た は 、  MK-677（ M
erck） 、  CP-424,391（ Pfizer） 、 お よ び  U.S. Ser. No. 09/506,749, filed Feb. 18, 2
000 (attorney docket LA26) に 開 示 さ れ て い る 化 合 物 と い っ た 成 長 ホ ル モ ン 分 泌 促 進 物
質 、 さ ら に は 、 選 択 性 ア ン ド ロ ゲ ン 受 容 体 修 飾 物 質  （  selective androgen receptor mo
dulators; SARMs ）  、 の う ち の 一 種 、 二 種 、 ま た は そ れ 以 上 の 種 類 と す る こ と が で き 、
こ こ で 、 こ れ ら は こ の 参 照 に よ り 本 開 示 に 含 ま れ 、 ま た 、 使 用 可 能 で あ る 場 合 に は 、 こ れ
ら は  the PDR に 記 載 の 投 薬 量 で 用 い る こ と が で き る 。
【 ０ ４ １ ８ 】
　 本 発 明 に 係 る  DPP-IV阻 害 剤 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な 関 節 炎 を
処 置 す る た め の 薬 剤 は 、 ア ス ピ リ ン 、 イ ン ド メ タ シ ン 、 イ ブ プ ロ フ ェ ン 、 ジ ク ロ フ ェ ナ ク
ナ ト リ ウ ム 、 ナ プ ロ キ セ ン 、 ナ ブ メ ト ン （  Relafen（ 登 録 商 標 ） , SmithKline Beecham）
、 ト ル メ チ ン ナ ト リ ウ ム （ Tolectin（ 登 録 商 標 ） , Ortho-McNeil） 、 ピ ロ キ シ カ ム （ Feld
ene（ 登 録 商 標 ） , Pfizer） 、 ケ ト ロ ラ ク ト ロ メ タ ミ ン  （  ketorolac tromethamine ）  
（  Toradol（ 登 録 商 標 ） , Roche） 、 セ レ コ キ シ ブ  （  celecoxib ）  （  Celebrex（ 登 録
商 標 ） , Searle） 、 ロ フ ェ コ キ シ ブ （  Vioxx（ 登 録 商 標 ） , Merck） な ど 、 の う ち の 一 種
、 二 種 、 ま た は そ れ 以 上 の 種 類 と す る こ と が で き 、 こ こ で 、 こ れ ら は  the PDR に 記 載 の
投 薬 量 で 用 い る こ と が で き る 。
【 ０ ４ １ ９ 】
　 シ ク ロ ス ポ リ ン 、 サ ン デ ィ ミ ュ ン  （  Sandimmune ）  （ Novartis） 、 ア ザ チ オ プ リ ン 、
イ ム ラ ン （ Faro） 、 も し く は メ ト ト レ キ サ ー ト  （  methotrexate ）  と い っ た 、 移 植 に お
け る 同 種 移 植 拒 否 反 応 を 抑 止 す る た め の 従 来 技 術 に 係 る 薬 剤 は 、 本 発 明 に 係 る  DPP-IV阻
害 剤 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き 、 ま た 、 こ れ ら は  the PDR に 記 載 の 投 薬 量
で 用 い る こ と が で き る 。
【 ０ ４ ２ ０ 】
　 多 発 性 硬 化 症 の よ う な 自 己 免 疫 疾 患 、 な ら び に 、 紅 斑 性 狼 瘡 、 乾 癬 の よ う な 免 疫 調 節 疾
患 を 処 置 す る た め の 従 来 技 術 に 係 る 薬 剤 、 例 え ば 、 ア ザ チ オ プ リ ン 、 イ ム ラ ン 、 シ ク ロ ホ
ス フ ァ ミ ド 、 イ ブ プ ロ フ ェ ン の よ う な NSAIDS、  Vioxx お よ び  Celebrex の よ う な  cox-2
阻 害 剤 、 グ ル コ コ ル チ コ イ ド 類 、 な ら び に ヒ ド ロ キ シ ク ロ ロ キ ン 、 は 、 本 発 明 に 係 る  DPP
-IV阻 害 剤 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き 、 ま た 、 こ れ ら は  the PDR に 記 載 の 投
薬 量 で 用 い る こ と が で き る 。
【 ０ ４ ２ １ 】
　 本 発 明 に 係 る  DPP-IV阻 害 剤 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な  AIDS薬 は
、 非 核 酸 系 逆 転 写 酵 素 阻 害 剤 、 核 酸 系 逆 転 写 酵 素 阻 害 剤 、 プ ロ テ ア ー ゼ 阻 害 剤 、 お よ び ／
も し く は 、  AIDS感 染 防 止 補 助 剤  （  AIDS adjunct anti-infective ）  と す る こ と が で き
、 ま た 、 ド ロ ナ ビ ノ ー ル （  Marinol（ 登 録 商 標 ） , Roxane Labs） 、 ジ ダ ノ シ ン （  Videx
（ 登 録 商 標 ） , Bristol-Myers Squibb） 、 酢 酸 メ ゲ ス ト ロ ー ル （  Megace（ 登 録 商 標 ） , B
ristol-Myers Squibb） 、 ス タ ブ ジ ン （  Zerit（ 登 録 商 標 ） , Bristol-Myers Squibb） 、
メ シ ル 酸 デ ラ ビ ル ジ ン （  Rescriptor（ 登 録 商 標 ） , Pharmacia） 、 ラ ミ ブ ジ ン ／ ジ ド ブ ジ
ン （ Combivir. TM., Glaxo） 、 ラ ミ ブ ジ ン （ Epivir. TM., Glaxo） 、 ザ ル シ タ ビ ン （ Hivi
d（ 登 録 商 標 ） , Roche） 、 ジ ド ブ ジ ン （  Retrovir（ 登 録 商 標 ） , Glaxo） 、 硫 酸 イ ン ジ ナ
ビ ル （  Crixivan（ 登 録 商 標 ） , Merck） 、 サ ク イ ナ ビ ル  （  saquinavir ）  （ Fortovase.
 TM., Roche） 、 メ シ ル 酸 サ ク イ ノ ビ ル  （  saquinovir mesylate ）  （  Invirase（ 登 録
商 標 ） , Roche） 、 リ ト ナ ビ ル （  Norvir（ 登 録 商 標 ） , Abbott） 、 ネ ル フ ィ ナ ビ ル （  Vir
acept（ 登 録 商 標 ） , Agouron） 、 の う ち の 一 種 、 二 種 、 ま た は そ れ 以 上 の 種 類 と す る こ と
が で き る 。
【 ０ ４ ２ ２ 】
　 上 述 の 抗 AIDS薬 は 、  the PDR に 記 載 の 投 薬 量 で 用 い る こ と が で き る 。
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【 ０ ４ ２ ３ 】
　 本 発 明 に 係 る  DPP-IV阻 害 剤 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な 、 炎 症 性
腸 疾 患 も し く は 症 候 群 を 処 置 す る た め の 薬 剤 は 、 ス ル フ ァ サ ラ ジ ン 、 サ リ チ ル 酸 類 、 メ サ
ラ ミ ン （  Asacol（ 登 録 商 標 ） , P&G） 、 も し く は  Zelmac（ 登 録 商 標 ） （ Bristol-Myers S
quibb） 、 の う ち の 一 種 、 二 種 、 ま た は そ れ 以 上 の 種 類 と す る こ と が で き 、 こ こ で 、 こ れ
ら は  the PDR に 記 載 の 投 薬 量 、 も し く は 当 該 技 術 分 野 に お い て 公 知 の 他 の も の に 記 載 の
投 薬 量 で 用 い る こ と が で き る 。
【 ０ ４ ２ ４ 】
　 本 発 明 に 係 る  DPP-IV阻 害 剤 と 組 み 合 わ せ て 任 意 に 用 い る こ と が で き る よ う な 、 骨 粗 鬆
症 を 処 置 す る た め の 薬 剤 は 、 ア レ ン ド ロ ン 酸 ナ ト リ ウ ム  （  alendronate sodium ）  （  F
osamax（ 登 録 商 標 ） , Merck） 、 チ ル ド ロ ン 酸  （  tiludronate ）  （  Skelid（ 登 録 商 標
） , Sanofi） 、 エ チ ド ロ ン 酸 二 ナ ト リ ウ ム （  Didronel（ 登 録 商 標 ） , P&G） 、 塩 酸 ラ ロ キ
シ フ ェ ン  （  raloxifene HCl ）  （  Evistag（ 登 録 商 標 ） , Lilly） 、 の う ち の 一 種 、 二
種 、 ま た は そ れ 以 上 の 種 類 と す る こ と が で き 、 こ こ で 、 こ れ ら は  the PDR に 記 載 の 投 薬
量 で 用 い る こ と が で き る 。
【 ０ ４ ２ ５ 】
　 本 発 明 に 係 る 方 法 を 実 施 す る に あ た っ て は 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 を 含 み 、 ま た 、 別 の 抗
糖 尿 病 薬 お よ び ／ も し く は 他 の タ イ プ の 治 療 薬 を 含 む か ま た は 含 ま ず 、 ま た 、 薬 学 的 担 体
も し く は 希 釈 剤 と 組 み 合 わ せ た よ う な 、 薬 学 的 組 成 物 を 用 い る こ と が で き る 。 従 来 技 術 に
係 る 固 体 も し く は 液 体 の 担 体 ま た は 希 釈 剤 、 な ら び に 、 所 望 の 投 与 の 仕 様 に 対 し て 適 切 な
タ イ プ の 薬 学 的 添 加 物 、 を 用 い て 、 本 薬 学 的 組 成 物 を 処 方 す る こ と が で き る 。 本 化 合 物 は
、 ヒ ト 、 サ ル 、 イ ヌ な ど を 含 む 哺 乳 類 種 へ 、 例 え ば 錠 剤 、 カ プ セ ル 、 顆 粒 、 も し く は 粉 末
の 形 態 と し て 経 口 的 経 路 で 投 与 す る こ と も 、 あ る い は 、 注 射 可 能 な 調 剤 の 形 態 と し て 非 経
口 的 経 路 で 投 与 す る こ と も で き る 。 成 体 へ の 投 薬 量 は 、 好 ま し く は 一 日 あ た り  10mg か ら
 1,000mg の 間 と し 、 こ の 量 は 一 度 に 投 与 し て も よ い し 、 ま た は 、 一 日 に つ き 一 回 ～ 四 回
分 に 分 け た 形 態 と し て 投 与 し て も よ い 。
【 ０ ４ ２ ６ 】
　 経 口 投 与 の た め の 典 型 的 な カ プ セ ル に は 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 （ 250mg） 、 ラ ク ト ー ス
（ 75mg） 、 お よ び ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ ウ ム （ 15mg） が 含 ま れ る 。 こ の 混 合 物 は 、 60メ ッ
シ ュ の 篩 を 通 し て か ら 、  No.1 gelatin capsule に 封 入 さ れ る 。 典 型 的 な 注 射 可 能 な 調 剤
は 、 バ イ ア ル 内 に  250mg の 本 発 明 に 係 る 化 合 物 を 無 菌 状 態 で 入 れ て 、 無 菌 状 態 で 凍 結 乾
燥 し て 封 緘 す る こ と に よ っ て 製 造 さ れ る 。 使 用 時 に は 、 バ イ ア ル の 内 容 物 を 生 理 食 塩 水  2
mL に 混 ぜ て 、 注 射 可 能 な 調 剤 と す る 。
【 ０ ４ ２ ７ 】
　 本 発 明 に 係 る  DPP-IV阻 害 剤 の 活 性 は 、  DPP-IV の 阻 害 の 作 用 を 測 定 で き る 生 体 内 ア ッ
セ イ シ ス テ ム を 用 い て 、 定 量 す る こ と が で き る 。 本 発 明 に 係 る  DPP-IV阻 害 剤 の 阻 害 定 数
（ Ki値 ） は 、 後 述 す る 方 法 に よ っ て 定 量 す る こ と が で き る 。
【 ０ ４ ２ ８ 】
 ［ 薬 学 的 組 成 物 ］
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 を 含 ん だ 薬 学 的 組 成 物 は 、 例 え ば  Remington: The Science and Pr
actise of Pharmacy, 19th Ed., 1995 に 記 載 さ れ て い る も の の よ う な 従 来 技 術 手 法 で 調
製 す る こ と が で き る 。 本 組 成 物 は 、 例 え ば 、 カ プ セ ル 、 錠 剤 、 エ ア ロ ゾ ル 、 溶 液 、 懸 濁 液
、 も し く は 局 所 塗 布 と い っ た 従 来 技 術 に 係 る 形 態 を と る こ と が で き る 。
【 ０ ４ ２ ９ 】
　 典 型 的 な 組 成 物 は 、  DPP-IV の 酵 素 活 性 を 阻 害 す る 本 発 明 に 係 る 化 合 物 、 ま た は 、 そ れ
ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 基 付 加 塩 、 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ 、 も し く は 水 和 物 を 含 み 、 こ
れ ら は 、 担 体 も し く は 希 釈 剤 で あ る よ う な 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 、 ま た は 、 担 体 で 希
釈 さ れ た 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 と 組 み 合 わ せ る か 、 あ る い は 、 カ プ セ ル 、 包 、 紙 、 も
し く は 他 の 容 器 の 形 態 で あ る 担 体 の 内 部 に 包 含 す る こ と が で き る 。 組 成 物 の 製 造 に お い て
は 、 薬 学 的 組 成 物 の 調 製 に 関 す る 従 来 技 術 を 使 う こ と が で き る 。 例 え ば 、 通 常 、 活 性 化 合
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物 は 、 担 体 と 混 合 す る か 、 も し く は 担 体 で 希 釈 す る か 、 ま た は 、 ア ン プ ル 、 カ プ セ ル 、 包
、 紙 、 も し く は 他 の 容 器 の 形 態 で あ る 担 体 の 内 部 に 包 含 す る こ と に な る 。 担 体 が 希 釈 剤 と
し て 機 能 す る 場 合 に は 、 こ れ を 活 性 化 合 物 の 溶 媒 、 賦 形 剤 、 も し く は 媒 質 と し て 機 能 す る
よ う な 、 固 体 、 半 固 体 、 ま た は 液 体 の 物 質 と す る こ と が で き る 。 活 性 化 合 物 は 、 顆 粒 状 固
体 で あ る 容 器 上 に 吸 着 さ せ て 、 例 え ば 包 の 中 に 入 れ る こ と が で き る 。 適 切 な 担 体 の 例 の い
く つ か と し て は 、 水 、 塩 溶 液 、 ア ル コ ー ル 類 、 ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル 類 、 硬 化 ヒ マ シ 油
 （  polyhydroxyethoxylated castor oil ）  、 ピ ー ナ ツ 油 、 オ リ ー ブ 油 、 ゼ ラ チ ン 、 ラ
ク ト ー ス 、 テ ラ ア ル バ  （  terra alba ）  、 ス ク ロ ー ス 、 デ キ ス ト リ ン 、 カ ル ボ ン 酸 マ グ
ネ シ ウ ム 、 糖 、 シ ク ロ デ キ ス ト リ ン 、 ア ミ ロ ー ス 、 ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ ウ ム 、 タ ル ク 、
ゼ ラ チ ン 、 寒 天 、 ペ ク チ ン 、 ア ラ ビ ア ゴ ム 、 ス テ ア リ ン 酸 、 ま た は 、 セ ル ロ ー ス 、 珪 酸 、
脂 肪 酸 、 脂 肪 酸 ア ミ ン 、 脂 肪 酸 モ ノ グ リ セ リ ド お よ び ジ グ リ セ リ ド の 低 級 ア ル キ ル エ ー テ
ル 、 ま た は 、 ペ ン タ エ リ ス リ ト ー ル 脂 肪 酸 エ ス テ ル 、 ポ リ オ キ シ エ チ レ ン 、 ヒ ド ロ キ シ メ
チ ル セ ル ロ ー ス 、 お よ び ポ リ ビ ニ ル ピ ロ リ ド ン 、 が 挙 げ ら れ る 。 同 様 に 、 担 体 も し く は 希
釈 剤 は 、 モ ノ ス テ ア リ ン 酸 グ リ セ リ ル 、 も し く は ジ ス テ ア リ ン 酸 グ リ セ リ ル と い っ た 当 該
技 術 分 野 に お い て 公 知 で あ る よ う な 任 意 の 持 続 性 放 出 物 質 を 、 単 独 で 用 い る も の 、 ま た は
ワ ッ ク ス と 混 合 し た も の 、 を 含 む 。 ま た 、 本 処 方 に は 、 湿 潤 剤 、 乳 化 ・ 懸 濁 剤 、 保 存 料 、
甘 味 料 、 も し く は 香 料 を 含 め る こ と も で き る 。 本 発 明 に 係 る 処 方 は 、 当 該 技 術 分 野 に お い
て 公 知 で あ る 手 順 を 用 い て 、 患 者 へ の 投 与 後 の 活 性 成 分 を 、 即 座 に 放 出 、 持 続 的 に 放 出 、
も し く は 徐 放 す る よ う な 処 方 と す る こ と が で き る 。
【 ０ ４ ３ ０ 】
　 薬 学 的 組 成 物 は 、 所 望 で あ れ ば 、 活 性 化 合 物 と 有 害 な 反 応 を 起 こ さ な い よ う な 補 助 剤 、
乳 化 剤 、 浸 透 圧 を 左 右 す る た め の 塩 、 緩 衝 剤 、 お よ び ／ も し く は 着 色 料 な ど と 共 に 滅 菌 し
て 混 合 す る こ と が で き る 。
【 ０ ４ ３ １ 】
　 投 与 の 経 路 は 、
　 適 切 な 活 性 箇 所 も し く は 所 望 の 活 性 箇 所 に お い て  DPP-IV の 酵 素 活 性 を 阻 害 す る 本 発 明
に 係 る 活 性 化 合 物 が 、 効 率 的 に 輸 送 さ れ る よ う な 任 意 の 経 路 と す る こ と が で き 、 例 え ば 、
経 口 、 経 鼻 、 経 肺 、 経 口 腔 、 真 皮 下 、 経 皮 、 ま た は 、 例 え ば 直 腸 、 デ ポ ー 、 皮 下 、 静 脈 内
、 尿 道 内 、 筋 肉 内 、 鼻 腔 内 、 点 眼 液 、 も し く は 軟 膏 と い っ た 非 経 口 的 な 経 路 と す る こ と が
で き 、 こ こ で 好 ま し い の は 経 口 的 経 路 で あ る 。
【 ０ ４ ３ ２ 】
　 固 体 の 担 体 を 経 口 投 与 に 用 い る 場 合 に は 、 調 剤 は 、 打 錠 す る か 、 ハ ー ド ゼ ラ チ ン カ プ セ
ル 内 に 粉 末 状 も し く は ペ レ ッ ト 状 の 形 態 で 入 れ る か 、 ま た は 、 ト ロ ー チ も し く は ド ロ ッ プ
 （  lozenge ）  の 形 態 と す る こ と が で き る 。 液 体 の 担 体 を 用 い る 場 合 に は 、 調 剤 は 、 シ
ロ ッ プ 、 乳 液 、 ソ フ ト ゼ ラ チ ン カ プ セ ル 、 あ る い は 、 水 も し く は 水 以 外 の 懸 濁 液 ま た は 溶
液 で あ る よ う な 滅 菌 注 射 液 、 の 形 態 と す る こ と が で き る 。
【 ０ ４ ３ ３ 】
　 経 鼻 投 与 に あ た っ て は 、 調 剤 に は 、 DPP-IV の 酵 素 活 性 を 阻 害 す る 本 発 明 に 係 る 活 性 化
合 物 を 、 液 体 の 担 体 （ 特 に 、 エ ア ロ ゾ ル 用 途 に つ い て は 水 性 担 体 ） に 溶 解 も し く は 懸 濁 さ
せ て 含 め る こ と が で き る 。 担 体 に は 、 例 え ば プ ロ ピ レ ン グ リ コ ー ル の よ う な 可 溶 化 剤 、 界
面 活 性 剤 、 レ シ チ ン （ ホ ス フ ァ チ ジ ル コ リ ン ） も し く は シ ク ロ デ キ ス ト リ ン の よ う な 吸 収
促 進 剤 、 ま た は 、 パ ラ ベ ン 類 の よ う な 保 存 料 と い っ た 、 添 加 物 を 含 め る こ と も で き る 。
【 ０ ４ ３ ４ 】
　 非 経 口 的 投 与 に あ た っ て は 、 特 に 適 切 な の は 、 注 射 可 能 な 溶 液 も し く は 懸 濁 液 で あ っ て
、 好 ま し く は 、 硬 化 ヒ マ シ 油 に 溶 か し た 活 性 化 合 物 の 水 溶 液 と す る 。
【 ０ ４ ３ ５ 】
　 タ ル ク 、 な ら び に ／ ま た は 、 炭 化 水 素 の 担 体 も し く は 結 合 剤 な ど を 有 す る よ う な 錠 剤 、
ド ラ ジ ェ  （  dragees ）  、 あ る い は カ プ セ ル は 、 経 口 投 与 に あ た っ て 特 に 適 切 で あ る 。
錠 剤 、 ド ラ ジ ェ 、 も し く は カ プ セ ル に 対 し て 好 ま し い 担 体 は 、 ラ ク ト ー ス 、 コ ー ン ス タ ー
チ 、 お よ び ／ も し く は 馬 鈴 薯 澱 粉 を 含 む 。 甘 味 を 持 つ 溶 媒 を 用 い る こ と が で き る 場 合 に は
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、 シ ロ ッ プ も し く は エ リ ク シ ル 剤 を 使 う こ と が で き る 。
【 ０ ４ ３ ６ 】
　 典 型 的 な 錠 剤 は 、 以 下 を 含 む よ う な 従 来 技 術 に 係 る 打 錠 技 術 で 調 剤 す る こ と が で き る 。
【 ０ ４ ３ ７ 】
　
─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─
コ ア ：
　   活 性 化 合 物                           250mg
　     （ 単 体 も し く は そ の 塩 ）
　   コ ロ イ ド 状 二 酸 化 珪 素                   1.5mg
　     （ Aerosil） （ 登 録 商 標 ）
　   微 細 結 晶 セ ル ロ ー ス                    70mg
　     （ Avicel） （ 登 録 商 標 ）
　   変 性 セ ル ロ ー ス ガ ム                     7.5mg
　     （ Ac-Di-Sol） （ 登 録 商 標 ）
　   ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ ウ ム               適 量
　   
コ ー テ ィ ン グ ：
　   HPMC（ 概 算 ）                           9mg
　   *  Mywacett 9-40 T （ 概 算 ）          0.9mg
─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─ ─
*  フ ィ ル ム コ ー テ ィ ン グ の た め の 可 塑 剤 と し て 用 い る ア シ ル 化 モ ノ グ リ セ リ ド
【 ０ ４ ３ ８ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 は 、 例 え ば II型 糖 尿 病 、  IGT 、  IFG 、 肥 満 、 食 欲 調 節 、 と い っ た
上 述 し た 種 々 の 疾 患 （ 特 に II型 糖 尿 病 ） の 処 置 、 抑 止 、 除 去 、 軽 減 、 ま た は 改 善 を 必 要 と
す る 哺 乳 類 、 特 に ヒ ト に 対 し て 投 与 す る こ と が で き 、 あ る い は 血 糖 低 下 薬 と し て 投 与 す る
こ と が で き る 。 こ の よ う な 哺 乳 類 と し て は 、 例 え ば 家 庭 用 ペ ッ ト の よ う な 家 畜 と 、 野 生 動
物 の よ う な 非 家 畜 と の 双 方 の 動 物 も 含 ま れ る 。
【 ０ ４ ３ ９ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 は 、 広 汎 な 投 薬 量 の 範 囲 に 亘 っ て 有 用 で あ る 。 例 え ば 、 成 人 の 処 置
に あ た っ て は 、 一 日 あ た り の 投 薬 量 は 約  0.05mg か ら 約  1000mg 、 好 ま し く は 約  1mg か
ら 約  500mg で 用 い る こ と が で き る 。 典 型 的 な 投 薬 量 は 、 一 日 あ た り 約  10mg か ら 約  500m
g で あ る 。 患 者 の 療 法 を 選 択 す る に あ た っ て は 、 多 量 の 投 薬 量 か ら 始 め て 、 症 状 が 落 ち 着
い て き た と こ ろ で 投 薬 量 を 減 ら し て ゆ く よ う に す る 必 要 が よ く あ る 。 正 確 な 投 薬 量 は 、 投
与 の 仕 様 、 所 望 の 治 療 、 投 与 形 態 、 処 置 す る 患 者 お よ び 処 置 す る 患 者 の 体 重 、 な ら び に 、
責 任 者 で あ る 医 師 も し く は 獣 医 の 選 択 お よ び 経 験 、 に 依 る こ と に な る 。
【 ０ ４ ４ ０ 】
　 一 般 的 に 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 は 、 剤 型 単 位 あ た り 、 約  0.05mg か ら 約  1000mg の 活 性
成 分 と 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 と を 含 む よ う な 剤 型 単 位 と し て 調 剤 さ れ る 。
【 ０ ４ ４ １ 】
　 通 常 、 経 口 、 経 鼻 、 経 肺 、 も し く は 経 皮 投 与 に 適 す る 投 薬 形 態 は 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る
担 体 も し く は 希 釈 剤 と 混 合 し た 本 化 合 物 を 、 約  0.05mg か ら 約  1000mg 、 好 ま し く は 約  0
.5mg か ら 約  250mg 含 む 。
【 ０ ４ ４ ２ 】
　 本 発 明 は 、 薬 理 学 的 に 活 性 な 物 質 と な る 前 に 、 代 謝 プ ロ セ ス に よ る 化 学 的 転 換 を 受 け る
よ う な 投 与 を さ れ る 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の プ ロ ド ラ ッ グ も 包 含 す る 。 一 般 に 、 こ の よ う
な プ ロ ド ラ ッ グ は 、 生 体 内 に お い て 容 易 に 本 発 明 に 係 る 化 合 物 に 転 換 さ れ る よ う な 、 本 発
明 に 係 る 化 合 物 の 官 能 性 誘 導 体 と な る 。 適 切 な プ ロ ド ラ ッ グ の 選 択 お よ び 調 製 の た め の 従
来 技 術 に 係 る 手 法 に つ い て は 、 例 え ば 、  "Design of Prodrugs", ed. H. Bundgaard, Els
evier, 1985 に 記 載 さ れ て い る 。
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【 ０ ４ ４ ３ 】
　 本 発 明 は 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 活 性 代 謝 中 間 体 も 包 含 す る 。
【 ０ ４ ４ ４ 】
　 し た が っ て 、 本 発 明 の 別 の 特 徴 に お い て は 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 薬 学 的 組 成 物 を 、 単
独 で 用 い た も の 、 あ る い は 、 別 の タ イ プ の 抗 糖 尿 病 薬 お よ び ／ も し く は 他 の タ イ プ の 治 療
薬 と 組 み 合 わ せ た も の 、 が 提 供 さ れ る 。
【 ０ ４ ４ ５ 】
　 或 る 実 施 例 に お い て は 、 本 発 明 の 実 施 形 態 は 、 以 下 の よ う に 示 さ れ る 。
【 ０ ４ ４ ６ 】
　 DPP-IV の 酵 素 活 性 を 阻 害 す る 、 少 な く と も ひ と つ の 本 発 明 に 係 る 化 合 物 、 ま た は そ れ
ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 も し く は プ ロ ド ラ ッ グ も し く は 水 和 物 を 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る
担 体 も し く は 希 釈 剤 と 共 に 、 活 性 成 分 と し て 含 む 薬 学 的 組 成 物 。
【 ０ ４ ４ ７ 】
　 本 明 細 書 中 で 記 載 し た 本 発 明 に 係 る 化 合 物 を 、 単 体 、 も し く は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 酸 付
加 塩 の 形 態 と し て 、 少 な く と も ひ と つ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 も し く は 希 釈 剤 と 共 に 含
む 薬 学 的 組 成 物 。
【 ０ ４ ４ ８ 】
　 構 造 式  V A も し く は 構 造 式  V B の 化 合 物 、 ま た は そ れ ら の 混 合 物 と 、 薬 学 的 に 許 容 さ
れ る 担 体 も し く は 希 釈 剤 と を 含 む 薬 学 的 組 成 物 。
【 ０ ４ ４ ９ 】
　   ａ ．  本 明 細 書 中 で 記 載 さ れ た 構 造 式  V B の 化 合 物 の 、 実 質 的 に 純 粋 な 標 品 と 、
　   ｂ ．  薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 も し く は 希 釈 剤 と
を 含 む 薬 学 的 組 成 物 。
【 ０ ４ ５ ０ 】
　 構 造 式  V B の 化 合 物 の 実 質 的 に 純 粋 な 標 品 と 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 も し く は 希 釈
剤 と を 混 合 す る ス テ ッ プ を 含 む 、 薬 学 的 組 成 物 の 製 造 方 法 。
【 ０ ４ ５ １ 】
　 経 口 投 与 に 適 切 な 本 明 細 書 中 に 記 載 さ れ た 化 合 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、 薬 学 的 に 許 容 さ
れ る 担 体 も し く は 希 釈 剤 が 、 経 口 投 与 に 際 し て 適 切 な も の で あ る 方 法 。
【 ０ ４ ５ ２ 】
　 経 口 投 与 に 適 切 な 本 明 細 書 中 に 記 載 さ れ た 化 合 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、 組 成 物 を 、 錠 剤
も し く は カ プ セ ル と し て 調 製 す る ス テ ッ プ 、 を さ ら に 含 む 方 法 。
【 ０ ４ ５ ３ 】
　 本 明 細 書 中 に 記 載 さ れ た 化 合 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 も し く は
希 釈 剤 が 、 非 経 口 的 投 与 に 際 し て 適 切 な も の で あ る 方 法 。
【 ０ ４ ５ ４ 】
　 非 経 口 的 投 与 に 適 切 な 本 明 細 書 中 に 記 載 さ れ た 化 合 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、 組 成 物 を 、
凍 結 乾 燥 さ れ た 標 品 と し て 調 製 す る た め に 、 凍 結 乾 燥 す る ス テ ッ プ 、 を さ ら に 含 む 方 法 。
【 ０ ４ ５ ５ 】
　 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 を 、 処 置 、 抑 止 、 も し く は 抑 制 す る た め の 薬 学 的 組 成 物 で あ っ
て 、  (1) 本 発 明 に 係 る 化 合 物 、  (2) HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 、 お よ び  (3) 薬 学 的 に 許 容
さ れ る 担 体 を 含 む 薬 学 的 組 成 物 。
【 ０ ４ ５ ６ 】
　 薬 学 的 組 成 物 で あ っ て 、
　   ａ ）  本 発 明 に 係 る 化 合 物 、 ；
　   ｂ ）
　     ｉ ）  他 の ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV阻 害 剤 、
　     ｉ ｉ ）  (i) PPARア ゴ ニ ス ト 、  (ii) ビ グ ア ニ ド 類 、 お よ び  (iii) 蛋 白 質 ホ ス フ ァ
タ ー ゼ -1B阻 害 剤 、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る イ ン ス リ ン 増 感 剤 、
　     ｉ ｉ ｉ ）  イ ン ス リ ン 、 も し く は イ ン ス リ ン 模 倣 物 質 、
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　     ｉ ｖ ）  ス ル ホ ニ ル 尿 素 類 、 も し く は 他 の イ ン ス リ ン 分 泌 促 進 物 質 、
　     ｖ ）  α -グ ル コ シ ダ ー ゼ 阻 害 剤 、
　     ｖ ｉ ）  グ ル カ ゴ ン 受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　     ｖ ｉ ｉ ）  GLP-1 、  GLP-1模 倣 物 質 、 お よ び  GLP-1受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　     ｖ ｉ ｉ ｉ ）  GIP 、  GIP模 倣 物 質 、 お よ び  GIP受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　     ｉ ｘ ）  PACAP 、  PACAP模 倣 物 質 、 お よ び  PACAP受 容 体 3ア ゴ ニ ス ト 、
　     ｘ ）  GLP-2、  GLP-2模 倣 物 質 、 お よ び  GLP-2受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　     ｘ ｉ ）  (i) HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 、  (ii) 捕 捉 剤 、  (iii) ニ コ チ ニ ル ア ル コ ー
ル 、 ニ コ チ ン 酸 、 も し く は そ れ ら の 塩 、  (iv) PPARα ア ゴ ニ ス ト 、  (v) PPARα /γ 二 重 ア
ゴ ニ ス ト 、  (vi) コ レ ス テ ロ ー ル 吸 収 阻 害 剤 、  (vii) ア シ ル -CoA （ コ レ ス テ ロ ー ル -ア
シ ル ト ラ ン ス フ ェ ラ ー ゼ 阻 害 剤 ） 、 な ら び に  (viii) 抗 酸 化 剤 、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ
る コ レ ス テ ロ ー ル 低 下 薬 、
　     ｘ ｉ ｉ ）  PPARδ ア ゴ ニ ス ト 、
　     ｘ ｉ ｉ ｉ ）  抗 肥 満 物 質 、
　     ｘ ｉ ｖ ）  腸 内 胆 汁 酸 輸 送 体 阻 害 剤 、
　     ｘ ｖ ）  抗 炎 症 薬 、
　     ｘ ｖ ｉ ）  G-CSF 、  G-CSF模 倣 物 質 、 お よ び  G-CSF受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　     ｘ ｖ ｉ ｉ ）  EPO 、  EPO模 倣 物 質 、 お よ び  EPO受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 、
　   か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 化 合 物 、 ； な ら び に 、
　   ｃ ）  薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 、 ；
を 含 む 薬 学 的 組 成 物 。
【 ０ ４ ５ ７ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 、 な ら び に 、 糖 尿 病 お よ び 関 連 す る 疾 患 を 処 置 す る た め の  DPP-IV
阻 害 剤 以 外 の 抗 糖 尿 病 薬 、 な ら び に 、 抗 肥 満 薬 も し く は 脂 質 調 整 薬 ま た は そ の 両 方 、 を 含
む 薬 学 的 配 合 物 。
【 ０ ４ ５ ８ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 、 お よ び 抗 糖 尿 病 薬 を 含 む 薬 学 的 配 合 物 。
【 ０ ４ ５ ９ 】
　 抗 糖 尿 病 薬 が 、 ビ グ ア ニ ド 、 ス ル ホ ニ ル 尿 素 、 グ ル コ シ ダ ー ゼ 阻 害 剤 、  PPARγ ア ゴ ニ
ス ト 、  PPARα /γ 二 重 ア ゴ ニ ス ト 、  SGLT2阻 害 剤 、  aP2阻 害 剤 、 グ リ コ ー ゲ ン ホ ス ホ リ ラ
ー ゼ 阻 害 剤 、  AGE阻 害 剤 、 イ ン ス リ ン 増 感 剤 、 グ ル カ ゴ ン 類 似 ペ プ チ ド -1（ GLP-1） も し
く は そ の 模 倣 物 質 、 な ら び に ／ あ る い は 、 メ グ リ チ ニ ド 、 の う ち の 一 種 、 二 種 、 三 種 、 あ
る い は そ れ 以 上 の 種 類 で あ る よ う な 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 、 お よ び 抗 糖 尿 病 薬 を 含 む 薬 学
的 配 合 物 。
【 ０ ４ ６ ０ 】
　 抗 糖 尿 病 薬 が 、 メ ト ホ ル ミ ン 、 グ リ ブ リ ド 、 グ リ メ ピ リ ド 、 グ リ ピ リ ド 、 グ リ ピ ジ ド 、
ク ロ ロ プ ロ パ ン ア ミ ド 、 グ リ ク ラ ジ ド 、 ア ク ラ ボ ー ス 、 ミ グ リ ト ー ル 、 ピ オ グ リ タ ゾ ン 、
ト ロ グ リ タ ゾ ン 、 ロ ジ グ リ タ ゾ ン 、 イ ン ス リ ン 、  Gl-262570 、 イ サ グ リ タ ゾ ン 、  JTT-50
1 、  NN-2344 、  L895645 、  YM-440 、  R-119702 、  AJ9677 、 レ パ グ リ ニ ド 、 ナ テ グ リ
ニ ド 、  KAD1129 、  APR-HO39242 、  GW-409544 、  KRP297 、  AC2993 、  Exendin-4 、  L
Y307161 、  NN2211 、  お よ び ／ も し く は  LY315902 、 の う ち の 一 種 、 二 種 、 三 種 、 あ る
い は そ れ 以 上 の 種 類 で あ る よ う な 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 、 お よ び 抗 糖 尿 病 薬 を 含 む 薬 学 的
配 合 物 。
【 ０ ４ ６ １ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 が 、 抗 糖 尿 病 薬 と の 重 量 比 に し て 、 約  0.01:1 か ら 約  100:1 の 範
囲 で 存 在 し て い る よ う な 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 、 お よ び 抗 糖 尿 病 薬 を 含 む 薬 学 的 配 合 物 。
【 ０ ４ ６ ２ 】
　 抗 肥 満 薬 が 、 β -3-ア ド レ ナ リ ン ア ゴ ニ ス ト 、 リ パ ー ゼ 阻 害 剤 、 セ ロ ト ニ ン （ お よ び ド
ー パ ミ ン ） 再 取 り 込 み 阻 害 剤 、 甲 状 腺 受 容 体 ベ ー タ 物 質 、 食 欲 低 下 薬 、 な ら び に ／ あ る い
は 、 脂 肪 酸 酸 化 向 上 調 節 剤 、 で あ る よ う な 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 、 お よ び 抗 糖 尿 病 薬 を 含
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む 薬 学 的 配 合 物 。
【 ０ ４ ６ ３ 】
　 抗 肥 満 薬 が 、 オ ル リ ス タ ッ ト 、  ATL-962 、  AJ9677 、  L750355 、  CP331648 、 シ ブ ト
ラ ミ ン 、 ト ピ ラ マ ー ト 、  axokine 、 デ キ サ ン フ ェ タ ミ ン 、 フ ェ ン タ ミ ン 、 フ ェ ニ ル プ ロ
パ ノ ー ル ア ミ ン 、 フ ァ モ キ シ ン 、 お よ び ／ も し く は 、 マ ジ ン ド ー ル で あ る よ う な 、 本 発 明
に 係 る 化 合 物 、 お よ び 抗 肥 満 薬 を 含 む 薬 学 的 配 合 物 。
【 ０ ４ ６ ４ 】
　 脂 質 調 整 薬 が 、  MTP阻 害 剤 、  HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 、 ス ク ア レ ン 合 成 酵 素 阻 害 剤 、 フ
ィ ブ リ ン 酸 誘 導 体 、  LDL受 容 体 活 性 向 上 調 節 剤 、 リ ポ キ シ ゲ ナ ー ゼ 阻 害 剤 、  ACAT阻 害 剤
、 コ レ ス テ ロ ー ル エ ス テ ル 輸 送 蛋 白 質 阻 害 剤 、 も し く は  ATP-ク エ ン 酸 リ ア ー ゼ 阻 害 剤 で
あ る よ う な 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 、 お よ び 脂 質 調 整 薬 を 含 む 薬 学 的 配 合 物 。
【 ０ ４ ６ ５ 】
　 脂 質 調 整 薬 が 、 プ ラ バ ス タ チ ン 、 ロ バ ス タ チ ン 、 シ ン バ ス タ チ ン 、 ア ト ロ バ ス タ チ ン 、
セ リ バ ス タ チ ン 、 フ ル バ ス タ チ ン 、 ニ ス バ ス タ チ ン 、 ビ サ ス タ チ ン 、 フ ェ ノ フ ィ ブ ラ ー ト
、 ジ ェ ム フ ィ ブ ロ ジ ル 、 ク ロ フ ィ ブ ラ ー ト 、 イ ン プ リ タ ピ ド 、  CP-529,414 、  avasimibe
 、  TS-962 、  MD-700 、  お よ び ／ も し く は  LY295427 で あ る よ う な 、 本 発 明 に 係 る 化 合
物 、 お よ び 脂 質 調 整 薬 を 含 む 薬 学 的 配 合 物 。
【 ０ ４ ６ ６ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 が 、 脂 質 調 整 薬 と の 重 量 比 に し て 、 約  0.01:1 か ら 約  100:1 の 範
囲 で 存 在 し て い る よ う な 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 、 お よ び 脂 質 調 整 薬 を 含 む 薬 学 的 配 合 物 。
【 ０ ４ ６ ７ 】
　 本 発 明 に 係 る 化 合 物 と 、 不 妊 を 処 置 す る た め の 薬 、 多 嚢 胞 性 卵 巣 症 候 群 を 処 置 す る た め
の 薬 、 成 長 障 害 お よ び ／ も し く は 虚 弱 体 質 を 処 置 す る た め の 薬 、 抗 関 節 炎 薬 、 移 植 に お け
る 同 種 移 植 拒 否 反 応 を 処 置 す る た め の 薬 、 自 己 免 疫 疾 患 を 処 置 す る た め の 薬 、 抗 AIDS薬 、
炎 症 性 腸 疾 患 ／ 症 候 群 を 処 置 す る た め の 薬 、 拒 食 症 を 処 置 す る た め の 薬 、 骨 粗 鬆 症 を 処 置
す る た め の 薬 、 な ら び に ／ ま た は 、 抗 肥 満 薬 と を 含 む 薬 学 的 配 合 物 。
【 ０ ４ ６ ８ 】
 ［ 活 性 の 測 定 方 法 ］
　 以 下 に 示 す 方 法 は 、  DPP-IV の 酵 素 活 性 を 阻 害 す る 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 活 性 を 測 定 す
る た め に 用 い ら れ た も の で あ る 。 本 発 明 に 係 る 化 合 物 に つ い て 、 精 製 し た  DPP-IV の 酵 素
活 性 を 阻 害 す る 能 力 を 調 査 す る 。 要 約 す る と 、 生 体 内 の  DPP-IV の 活 性 を 、 本 化 合 物 が 合
成 基 質  Gly-Pro-p-ニ ト ロ ア ニ リ ド （ Gly-Pro-pNA） を 切 断 す る 能 力 か ら 測 定 す る 。  DPP-I
V に よ る  Gly-Pro-pNA の 切 断 に よ っ て 、 生 成 物 と し て  p-ニ ト ロ ア ニ リ ド （ pNA） が 遊 離
し 、 こ の 発 現 率 が 直 接 に 酵 素 活 性 に 比 例 す る 。 特 定 の 酵 素 阻 害 剤 に よ る 酵 素 活 性 の 阻 害 に
よ っ て 、  pNA の 産 生 が 遅 緩 す る こ と に な る 。 阻 害 剤 と 酵 素 と の 間 の さ ら に 強 い 相 互 作 用
に よ り 、  pNA の 産 生 速 度 が さ ら に 遅 緩 す る と い う 結 果 に な る 。 し た が っ て 、  pNA の 蓄 積
速 度 の 阻 害 度 は 、 酵 素 阻 害 の 強 度 の 直 接 の 尺 度 と な る 。  pNA の 蓄 積 は 、 分 光 測 定 さ れ る
。 各 化 合 物 の 阻 害 定 数  Ki は 、 一 定 量 の 酵 素 と 、 種 々 の 濃 度 の 阻 害 剤 お よ び 基 質 と を 、 温
置 す る こ と に よ っ て 定 量 す る 。
【 ０ ４ ６ ９ 】
　 し た が っ て 、  DPP-IV に よ っ て 切 断 さ れ 、 蛍 光  AMC 脱 離 基 を 放 出 す る よ う な 、 基 質  Gl
y-Pro-AMC を 用 い る 蛍 光 定 量 ア ッ セ イ で 、 酵 素 活 性 が 測 定 さ れ た 。 遊 離 AMC（  7-ア ミ ノ -4
-メ チ ル ク マ リ ン ） を 、  Victor-II fluorescent reader を 用 い 、 励 起 波 長  380nm 、 放 射
波 長  460nm で 測 定 し た 。  DPP-IV (1ng/μ l, pH 8.0) と  Gly-Pro-AMC基 質  (400μ M) と
に つ い て 、 別 々 に 、  25mM Trisバ ッ フ ァ  (pH 8.0) に 溶 か し た ス ト ッ ク 溶 液 を そ れ ぞ れ 調
製 し た 。 試 料 化 合 物 を 、  DMSO も し く は  50mM グ リ シ ン バ ッ フ ァ  (pH 3.0) に 溶 か し た 。
【 ０ ４ ７ ０ 】
 DPP-IVス ト ッ ク  (10μ l) を  25mM Trisバ ッ フ ァ  (77.5μ l) で 希 釈 し た 後 、 26℃ で 試 料
化 合 物  (2.5μ l) を 加 え て 、 ア ッ セ イ を 行 っ た 。 十 分 後 、 基 質 を 加 え て  (10μ l) 、 26℃
で 二 十 分 間 反 応 さ せ て か ら 、 遊 離 AMCを 測 定 し た 。  IC 5 0 値 は 、 最 小 で 六 通 り の 異 な る 阻 害
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剤 濃 度 を 用 い 、 三 重 に 測 定 し た 。  IC 5 0 値 は 、  Nonlinear Regression Analysis（ GraphPa
d, Prism, San Diego, CA） を 用 い て 算 出 し た 。
【 ０ ４ ７ １ 】
　 試 料 化 合 物 を 投 与 し た マ ウ ス の 血 漿 中 の  DPP-IV 活 性 を 測 定 す る た め に 、 血 漿  (10μ l)
 を  25mM Trisバ ッ フ ァ  (80μ l, pH 8.0) で 希 釈 し た 後 、  Gly-Pro-AMCス ト ッ ク 溶 液  (10
μ l) を 加 え て 、 26℃ で 二 十 分 間 置 い た 後 に 遊 離 AMCを 測 定 し た 。 分 析 は 上 述 し た も の と 同
様 に 行 っ た 。
【 ０ ４ ７ ２ 】
　 The Zucker Diabetic Fatty（ ZDF） ラ ッ ト モ デ ル を 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 作 用 の 研 究
に 、 糖 尿 病 の 処 置 と 抑 止 の 両 面 か ら 用 い る こ と が で き る 。 こ こ で 、 こ の 亜 系 の ラ ッ ト は 、
先 天 的 に 糖 尿 病 の 前 段 階 に あ る が 、 六 週 間 を 超 え て  HbA1c量 が 増 大 す る こ と を 特 徴 と す る
重 篤 な II型 糖 尿 病 が 進 行 す る こ と に な る 。 同 じ 系 統 を 、 他 の 抗 糖 尿 病 薬 の タ イ プ の 臨 床 的
効 能 を 予 測 す る た め に 用 い る こ と も で き る 。 例 え ば 、 モ デ ル か ら 、 チ ア ゾ リ ジ ン ジ オ ン 系
イ ン ス リ ン 増 感 物 質 の 有 効 性 お よ び 限 定 的 な 臨 床 的 効 能 が 予 測 さ れ る 。
【 ０ ４ ７ ３ 】
　 ブ タ DPP-IV の 精 製 、 お よ び 、 一 定 の 症 状 下 で の 酵 素 ア ッ セ イ に つ い て は 、 そ れ ぞ れ 、  
(1) Rahfeld, J. Schutkowski, M., Faust, J., Neubert., Barth, A., and Heins, J. (
1991) Biol. Chem. Hoppe-Seyler, 372, 313-318; お よ び  (2) Nagatsu, T., Hino, M., 
Fuyamada, H., Hayakawa, T., Sakakibara, S., Nakagawa,Y., and Takemoto, T. (1976)
 Anal. Biochem., 74, 466-476 に 記 載 さ れ て い る 。
【 ０ ４ ７ ４ 】
 ［ 定 義 ］
　 「 DPP-IV」 と い う 語 は 、 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ  IV （ EC 3.4.14.5; DPP-IV） の こ
と を 意 味 し 、 こ れ は ま た は 「 CD-26」 と し て も 知 ら れ る 。  DPP-IV は 、 末 端 か ら 二 番 目 の
位 置 に プ ロ リ ン 残 基 も し く は ア ラ ニ ン 残 基 を 有 す る ポ リ ペ プ チ ド 鎖 の N末 端 か ら 、 ジ ペ プ
チ ド を 切 断 す る 。
【 ０ ４ ７ ５ 】
　 「 糖 尿 病 お よ び 関 連 す る 疾 患 」  （  "diabetes and related diseases" ）  と い う 語 は
、 II型 糖 尿 病 、 I型 糖 尿 病 、 耐 糖 能 異 常 、 肥 満 、 高 血 糖 症 、 シ ン ド ロ ー ム X、 代 謝 異 常 症 候
群 、 糖 尿 病 合 併 症 、 糖 尿 病 に 因 る 脂 質 異 常 症 、 高 イ ン ス リ ン 血 症 な ど の こ と を 指 す 。
【 ０ ４ ７ ６ 】
　 正 式 に は 「 糖 尿 病 合 併 症 」  （  "diabetic complications" ）  と 呼 ば れ る 症 状 、 疾 患 、
お よ び 病 気 は 、 網 膜 症 、 末 梢 神 経 障 害 （ ニ ュ ー ロ パ チ ー ） 、 お よ び 腎 障 害 、 な ら び に 他 の
公 知 の 糖 尿 病 合 併 症 を 含 む 。
【 ０ ４ ７ ７ 】
　 本 明 細 書 中 で 用 い る 「 他 の タ イ プ の 治 療 薬 」  （  "other type (s) of therapeutic age
nts" ）  と い う 語 は 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 抗 糖 尿 病 薬 （ 本 発 明 に 係 る  DPP-IV阻 害 剤 を
除 く ） 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 抗 肥 満 薬 、 な ら び に ／ あ る い は ひ と つ も し く は 複 数 の 脂 質
調 整 薬 （ 抗 ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症 薬 を 含 む ） 、 な ら び に ／ あ る い は ひ と つ も し く は 複 数
の 不 妊 薬 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 多 嚢 胞 性 卵 巣 症 候 群 を 処 置 す る た め の 薬 剤 、 ひ と つ も し
く は 複 数 の 成 長 障 害 を 処 置 す る た め の 薬 剤 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 虚 弱 体 質 を 処 置 す る た
め の 薬 剤 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 関 節 炎 を 処 置 す る た め の 薬 剤 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 移
植 に お け る 同 種 移 植 拒 否 反 応 を 処 置 す る た め の 薬 剤 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 自 己 免 疫 疾 患
を 処 置 す る た め の 薬 剤 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 抗 AIDS薬 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 抗 骨 粗 鬆
症 薬 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 免 疫 調 節 疾 患 を 処 置 す る た め の 薬 剤 、 ひ と つ も し く は 複 数 の
ク ロ ー ン 病 性 炎 症 性 腸 疾 患 ／ 症 候 群 を 処 置 す る た め の 薬 剤 、 な ら び に ／ あ る い は 、 拒 食 症
を 処 置 す る た め の 薬 剤 、 の こ と を 指 す 。
【 ０ ４ ７ ８ 】
　 本 明 細 書 で 用 い る 「 脂 質 調 整 」  （  "lipid-modulating" ）  薬 と い う 語 は 、  LDL の 低
下 、 お よ び ／ も し く は  HDL の 増 加 、 お よ び ／ も し く は ト リ グ リ セ リ ド の 低 下 、 お よ び ／
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も し く は コ レ ス テ ロ ー ル 総 量 の 低 下 、 お よ び ／ も し く は 脂 質 異 常 症 を 治 療 的 に 処 置 す る た
め の 他 の 公 知 の メ カ ニ ズ ム の た め の 薬 剤 の こ と を 指 す 。
【 ０ ４ ７ ９ 】
　 「 処 置 」  （  "treatment" ）  と い う 語 は 、 疾 患 、 症 状 、 も し く は 障 害 と 闘 う と い う 目
的 を 以 っ て 、 患 者 の 管 理 お よ び ケ ア を 行 う こ と 、 と 定 義 さ れ 、 ま た 、 こ の 語 は 、 症 候 も し
く は 合 併 症 の 発 生 を 抑 止 す る た め に 本 発 明 に 係 る 化 合 物 を 投 与 す る こ と 、 ま た は 、 症 候 も
し く は 合 併 症 を 軽 減 す る こ と 、 ま た は 、 疾 患 、 症 状 、 も し く は 障 害 を 除 去 す る こ と 、 を 含
む 。
【 ０ ４ ８ ０ 】
　 「 ベ ー タ 細 胞 の 変 質 」  （  "beta cell degeneration" ）  と い う 語 は 、 ベ ー タ 細 胞 の 機
能 の 喪 失 、 ベ ー タ 細 胞 の 機 能 障 害 、 な ら び に 、 ベ ー タ 細 胞 の ネ ク ロ ー シ ス も し く は ア ポ ト
ー シ ス と い っ た ベ ー タ 細 胞 死 、 を 主 に 意 味 す る 。
【 ０ ４ ８ １ 】
　 例 え ば 構 造 式  V A の 化 合 物 お よ び 構 造 式  V B の 化 合 物 で あ る が こ れ ら に は 限 定 は さ れ
な い よ う な 本 発 明 に 係 る 化 合 物 に 関 す る 、 「 実 質 的 に 純 粋 」  （  "substantially pure" 
）  と い う 語 に よ り 、 或 る 異 性 体 、 あ る い は 、 す べ て の エ ナ ン チ オ マ ー 、 ジ ア ス テ レ オ マ
ー 、 溶 媒 和 物 、 水 和 物 、 お よ び 許 容 さ れ る そ れ ら の 塩 を 含 む そ の 他 の も の 、 が 、 組 成 物 の
重 量 の う ち の 少 な く と も  90% で あ る こ と 、 を 意 味 す る 。 い く つ か の 実 施 形 態 に お い て は
、 或 る 異 性 体 が 組 成 物 の 重 量 の う ち の 少 な く と も  98% と な る 。
【 ０ ４ ８ ２ 】
　 本 明 細 書 で 用 い る 「 ボ ロ ン 酸 保 護 基 」  （  "boronic acid protecting group" ）  と い
う 語 は 、 化 合 物 の 他 の 官 能 部 位 が 関 わ る 反 応 が 起 こ っ て い る 間 に 、 ボ ロ ン 酸 の 官 能 性 を 遮
断 も し く は 保 護 す る た め の 基 の こ と を 指 す 。 典 型 的 に は 、 ボ ロ ン 酸 の  OH基 は 、  (+)-ピ ナ
ン ジ オ ー ル 、 ピ ナ コ ー ル 、  1,2-ジ シ ク ロ ヘ キ シ ル エ タ ン ジ オ ー ル 、  1,2-エ タ ン ジ オ ー ル
、  2,2-ジ エ タ ノ ー ル ア ミ ン 、  1,3-プ ロ パ ン ジ オ ー ル 、  2,3-ブ タ ン ジ オ ー ル 、 ジ イ ソ プ
ロ ピ ル タ ル ト ラ ー ト 、  1,4-ブ タ ン ジ オ ー ル 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ タ ン ジ オ ー ル 、  (S,S,)-5
,6-デ カ ン ジ オ ー ル 、  1,1,2-ト リ フ ェ ニ ル -1,2-エ タ ン ジ オ ー ル 、  (2R,3R)-1,4-ジ メ ト キ
シ -1,1,4,4-テ ト ラ フ ェ ニ ル -2,3-ブ タ ン ジ オ ー ル 、 メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 、 イ ソ プ ロ パ
ノ ー ル 、 カ テ コ ー ル 、  1-ブ タ ノ ー ル な ど と い っ た ア ル コ ー ル か ら 誘 導 さ れ る ボ ロ ン 酸 エ
ス テ ル と し て 保 護 さ れ る 。 当 業 者 は 、 メ タ ノ ー ル の よ う な 単 独 の ヒ ド ロ キ シ 基 の み を 有 す
る ア ル コ ー ル が 、 構 造 式  -B(OR) 2  を 有 す る ジ エ ス テ ル （ こ こ で 、  R は ア ル コ ー ル の 有 機
基 で あ り 、 例 え ば 、  -B(OMe) 2  と な る ） を 形 成 す る と い う こ と を 理 解 で き る 。 そ れ と は 対
照 的 に 、 ピ ナ コ ー ル の よ う な ジ オ ー ル は 、  -B(OH) 2  を 有 し 、 両 方 の 酸 素 原 子 に 有 機 基 （
例 え ば 、  -C(Me) 2 -C(Me) 2 - ） が 結 合 し て い る よ う な 環 式 ボ ロ ン 酸 ジ エ ス テ ル を 形 成 す る
。
【 ０ ４ ８ ３ 】
　 本 明 細 書 で 用 い る 「 N-保 護 基 」  （  "N-protecting group" ）  も し く は 「 N-保 護 さ れ た
」  （  "N-protected" ）  と い う 語 は 、 合 成 手 順 の 間 に 、 望 ま ざ る 反 応 か ら ア ミ ノ 酸 も し
く は ペ プ チ ド の N-末 端 を 保 護 す る こ と を 意 図 し た 基 、 ま た は 、 ア ミ ノ 基 を 保 護 す る こ と を
意 図 し た 基 、 の こ と を 指 す 。 一 般 的 に 用 い ら れ る N-保 護 基 は 、  T. W. Greene, P. G. Wut
s, "Protective Groups In Organic Synthesis, 3r d Ed." (John Wiley & Sons, New York
 (1999)) に 開 示 さ れ て お り 、 こ の 参 照 に よ り 本 開 示 に 含 ま れ る 。 N-保 護 基 に は 、 ホ ル ミ
ル 基 、 ア セ チ ル 基 、 プ ロ ピ オ ニ ル 基 、 ピ バ ロ イ ル 基 、  t-ブ チ ル ア セ チ ル 基 、  2-ク ロ ロ ア
セ チ ル 基 、  2-ブ ロ モ ア セ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ ア セ チ ル 基 、 ト リ ク ロ ロ ア セ チ ル 基 、 フ
タ リ ル 基 、  o-ニ ト ロ フ ェ ノ キ シ ア セ チ ル 基 、 α -ク ロ ロ ブ チ リ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、  4-
ク ロ ロ ベ ン ゾ イ ル 基 、  4-ブ ロ モ ベ ン ゾ イ ル 基 、  4-ニ ト ロ ベ ン ゾ イ ル 基 、 な ど と い っ た ア
シ ル 基 、 な ら び に 、 ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル 基 、 ト ル エ ン ス ル ホ ニ ル 基 、 な ど と い っ た ス ル ホ
ニ ル 基 、 な ら び に 、 ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、  p-ク ロ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル
基 、  p-メ ト キ シ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、  p-ニ ト ロ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、
 2-ニ ト ロ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、  p-ブ ロ モ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、  3,4-
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ジ メ ト キ シ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、  3,5-ジ メ ト キ シ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基
、  2,4-ジ メ ト キ シ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、  4-メ ト キ シ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル
基 、  2-ニ ト ロ -4,5-ジ メ ト キ シ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、  3,4,5-ト リ メ ト キ シ ベ ン
ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、  1-(p-ビ フ ェ ニ ル イ ル )-1-メ チ ル エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 α ,
α -ジ メ チ ル -3,5-ジ メ ト キ シ ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ズ ヒ ド リ ル オ キ シ カ ル ボ
ニ ル 基 、  t-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 イ ソ プ
ロ ピ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア リ ル オ キ
シ カ ル ボ ニ ル 基 、  2,2,2-ト リ ク ロ ロ エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、  
4-ニ ト ロ フ ェ ノ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 フ ル オ レ ニ ル -9-メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 シ ク ロ ペ ン
チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ダ マ ン チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル オ キ シ カ ル
ボ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル チ オ カ ル ボ ニ ル 基 、 な ど と い っ た カ ル バ マ ー ト 形 成 基 、 な ら び に 、 ベ
ン ジ ル 基 、 ト リ フ ェ ニ ル メ チ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ メ チ ル 基 、 な ど と い っ た ア ル キ ル 基 、
な ら び に 、 ト リ メ チ ル シ リ ル 基 な ど と い っ た シ リ ル 基 、 が 含 ま れ る 。 好 ま し い N-保 護 基 は
、 ホ ル ミ ル 基 、 ア セ チ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ バ ロ イ ル 基 、  t-ブ チ ル ア セ チ ル 基 、 フ ェ
ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、  9-フ ル オ レ ニ ル メ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 （ Fmoc） 、  
t-ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 （ Boc） 、 お よ び ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 （ Cbz） で あ る
。
【 ０ ４ ８ ４ 】
　 「 ア ル キ ル 基 」  （  "alkyl" ）  も し く は 「 (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 」  （  "(C 1 - 1 2 )alkyl" 
）  と い う 語 は 、 単 独 で 、 ま た は 組 み 合 わ せ て 、 一 個 ～ 十 二 個  （  1-12 ）  （ こ こ で 用 い
て い る  1-12 と は 、  1 、  2 、  3 、 4 、  5 、  6 、  7 、  8 、  9 、  10 、  11 、 お よ び
 12 の そ れ ぞ れ を 含 有 す も の で あ る ） の 炭 素 原 子 を 有 す る 、 直 鎖 ま た は 分 鎖 の こ と を 指 し
、 さ ら に 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る 。 こ の 語 は 、 例 え ば 、 メ チ ル 基 、 エ チ ル 基 、  n-プ
ロ ピ ル 基 、 イ ソ プ ロ ピ ル 基 、  n-ブ チ ル 基 、  sec-ブ チ ル 基 、 イ ソ ブ チ ル 基 、  tert-ブ チ ル
基 、  n-ペ ン チ ル 基 、  2-メ チ ル ブ チ ル 基 、  3-メ チ ル ブ チ ル 基 、  n-ヘ キ シ ル 基 、  4-メ チ
ル ペ ン チ ル 基 、 ネ オ ペ ン チ ル 基 、 お よ び  2,2-ジ メ チ ル プ ロ ピ ル 基 、 な ど と い っ た も の で
あ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
【 ０ ４ ８ ５ 】
　 「 (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 」  （  "(C 1 - 1 0 )alkyl" ）  、 「 (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 」  （  "(C 1 - 8 )al
kyl" ）  、 お よ び 「 (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 」  （  "(C 1 - 6 )alkyl" ）  と い う 語 は 、 単 独 で 、 ま
た は 組 み 合 わ せ て 、 そ れ ぞ れ 、 一 個 ～ 十 個 、 一 個 ～ 八 個 、 一 個 ～ 六 個 、 の 炭 素 原 子 を 有 す
る 、 直 鎖 ま た は 分 鎖 の こ と を 指 し 、 さ ら に 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る 。 こ の 語 は 、 例 え
ば 、 メ チ ル 基 、 エ チ ル 基 、  n-プ ロ ピ ル 基 、 イ ソ プ ロ ピ ル 基 、  n-ブ チ ル 基 、  sec-ブ チ ル
基 、 イ ソ ブ チ ル 基 、  tert-ブ チ ル 基 、  n-ペ ン チ ル 基 、  2-メ チ ル ブ チ ル 基 、  3-メ チ ル ブ
チ ル 基 、  n-ヘ キ シ ル 基 、  4-メ チ ル ペ ン チ ル 基 、 ネ オ ペ ン チ ル 基 、 お よ び  2,2-ジ メ チ ル
プ ロ ピ ル 基 、 な ど と い っ た も の で あ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
【 ０ ４ ８ ６ 】
　 「 (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 」  （  "(C 1 - 4 )alkyl" ）  と い う 語 は 、 単 独 で 、 も し く は 組 み 合 わ
せ て 、 一 個 ～ 四 個 、 の 炭 素 原 子 を 有 す る 、 直 鎖 ま た は 分 鎖 の こ と を 指 し 、 さ ら に 環 状 部 位
を 含 む こ と が で き る 。 こ の 語 は 、 例 え ば 、 メ チ ル 基 、 エ チ ル 基 、  n-プ ロ ピ ル 基 、 イ ソ プ
ロ ピ ル 基 、  n-ブ チ ル 基 、  sec-ブ チ ル 基 、 イ ソ ブ チ ル 基 、 お よ び  tert-ブ チ ル 基 、 な ど と
い っ た も の で あ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
【 ０ ４ ８ ７ 】
　 「 (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 」  （  "(C 2 - 1 2 )alkenyl" ）  お よ び 「 (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 」  
（  "(C 2 - 1 0 )alkenyl" ）  と い う 語 は 、 単 独 で 、 ま た は 組 み 合 わ せ て 、 そ れ ぞ れ 、 二 個 ～
十 二 個 も し く は 二 個 ～ 十 個 の 炭 素 原 子 を 有 し 、 少 な く と も ひ と つ の 二 重 結 合 を 有 す る 直 鎖
ま た は 分 鎖 の 非 飽 和 炭 化 水 素 鎖 の こ と を 指 す 。 こ の 語 は 、 例 え ば 、 ビ ニ ル 基 、 プ ロ ペ ニ ル
基 、 ア リ ル 基 、 イ ソ プ ロ ペ ニ ル 基 、  n-ブ テ ニ ル 基 、  n-ペ ン テ ニ ル 基 、 お よ び  n-ヘ キ セ
ニ ル 基 、 な ど と い っ た も の で あ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
【 ０ ４ ８ ８ 】
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　 「 (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 」  （  "(C 2 - 1 2 )alkynyl" ）  お よ び 「 (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基 」  
（  "(C 2 - 1 0 )alkynyl" ）  と い う 語 は 、 単 独 で 、 ま た は 組 み 合 わ せ て 、 そ れ ぞ れ 、 二 個 ～
十 二 個 も し く は 二 個 ～ 十 個 の 炭 素 原 子 を 有 し 、 少 な く と も ひ と つ の 三 重 結 合 を 有 す る 直 鎖
ま た は 分 鎖 の 非 飽 和 炭 化 水 素 鎖 の こ と を 指 す 。 こ の 語 は 、 例 え ば 、  -C≡ CH 、  -C≡ C-CH 3
 、  -C≡ CH 、  -CH 2 C≡ CH 、  -CH 2 -CH 2 -C≡ CH 、 お よ び  -CH(CH 3 )C≡ CH 、 な ど と い っ た
も の で あ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
【 ０ ４ ８ ９ 】
　 「 (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 」  （  "(C 3 - 1 2 )cycloalkyl" ）  、 お よ び 「 (C 3 - 1 0 )シ ク ロ
ア ル キ ル 基 」  （  "(C 3 - 1 0 )cycloalkyl" ）  と い う 語 は 、 そ れ ぞ れ 、 三 個 ～ 十 二 個 、 三 個
～ 十 個 、 の 炭 素 原 子 を 有 す る 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 飽 和 環 式 炭 化 水 素 の こ と を 指 す 。 こ
の 語 は 、 例 え ば 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 、 シ ク ロ ブ チ ル 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ シ
ル 基 、 お よ び ア ダ マ ン チ ル 基 、 な ど と い っ た も の で あ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
【 ０ ４ ９ ０ 】
　 「 (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 」  （  "(C 5 - 1 0 )cycloalkenyl" ）  と い う 語 は 、 少 な く と
も ひ と つ の 二 重 結 合 を 有 し 、 五 個 ～ 十 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 環 式
炭 化 水 素 ラ ジ カ ル の こ と を 指 す 。 こ の 語 は 、 例 え ば 、 シ ク ロ ペ ン テ ニ ル 基 、 お よ び シ ク ロ
ヘ キ セ ニ ル 基 、 な ど と い っ た も の で あ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
【 ０ ４ ９ １ 】
　 「 シ ク ロ ア ル キ レ ン 基 」  （  "cycloalkylene" ）  と い う 語 は 、 二 つ の 異 な る 炭 素 原 子
に お け る 結 合 の た め の 一 重 結 合 を 有 し て い る 「 シ ク ロ ア ル キ ル 」 基 の こ と を 指 す 。
【 ０ ４ ９ ２ 】
　 「 (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 」  （  "(C 1 - 6 )alkylaminocarbonyl" ）  お よ び 「
ジ -(C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 」  （  "di-(C 1 - 6 )alkylaminocarbonyl" ）  と い う
語 は 、 一 個 ～ 六 個 の 炭 素 原 子 を 有 し 、  NC(=O) に 結 合 し た 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 の 炭 化 水 素
基 の こ と を 指 す 。 例 示 的 な ア ル キ ル 基 に は 、 メ チ ル 基 、 エ チ ル 基 、 プ ロ ピ ル 基 、 イ ソ プ ロ
ピ ル 基 、  n-ブ チ ル 基 、  t-ブ チ ル 基 、 イ ソ ブ チ ル 基 、 ペ ン チ ル 基 、 お よ び ヘ キ シ ル 基 、 な
ど と い っ た も の が 含 ま れ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
【 ０ ４ ９ ３ 】
　 「 (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 」  （  "(C 1 - 6 )alkylcarbonyl" ）  と い う 語 は 、 一 個 ～
六 個 の 炭 素 原 子 を 有 し 、  C(=O) に 結 合 し た 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 ま た は 環 状 の 炭 化 水 素 基
の こ と を 指 す 。 例 示 的 な ア ル キ ル 基 に は 、 メ チ ル 基 、 エ チ ル 基 、 プ ロ ピ ル 基 、 イ ソ プ ロ ピ
ル 基 、  n-ブ チ ル 基 、  t-ブ チ ル 基 、 イ ソ ブ チ ル 基 、 ペ ン チ ル 基 、 お よ び ヘ キ シ ル 基 、 な ど
と い っ た も の が 含 ま れ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
【 ０ ４ ９ ４ 】
　 「 (C 3 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 」  （  "(C 3 - 8 )cycloalkylcarbonyl" ）  と い う 語
は 、 三 個 ～ 八 個 の 炭 素 原 子 を 有 し 、  C(=O) に 結 合 し た 、 環 式 炭 化 水 素 基 の こ と を 指 す 。
例 示 的 な シ ク ロ ア ル キ ル 基 に は 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 、 シ ク ロ ブ チ ル 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 基
、 お よ び シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 、 な ど と い っ た も の が 含 ま れ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
【 ０ ４ ９ ５ 】
　 「 (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 」  （  "(C 1 - 1 0 )alkoxy" ）  、 「 (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 」  （  "(C 1
- 8 )alkoxy" ）  、 お よ び 「 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 」  （  "(C 1 - 6 )alkoxy" ）  と い う 語 は 、 単
独 で 、 ま た は 組 み 合 わ せ て 、 そ れ ぞ れ 、 一 個 ～ 十 個 、 一 個 ～ 八 個 、 一 個 ～ 六 個 、 の 炭 素 原
子 を 有 し 、 直 鎖 ま た は 分 鎖 の ア ル キ ル 基 で あ っ て 、 さ ら に 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る よ
う な ア ル キ ル 基 が 、 「 O」 に 結 合 し た も の の こ と を 指 す 。 直 鎖 ア ル コ キ シ 基 の 例 と し て は
、 メ ト キ シ 基 、 エ ト キ シ 基 、  プ ロ ポ キ シ 基 、 ブ ト キ シ 基 、 ペ ン ト キ シ 基  （  pentoxy ）  
、 お よ び ヘ キ ソ キ シ 基  （  hexoxy ）  、 な ど と い っ た も の が 含 ま れ る が 、 こ れ ら に 限 定 は
さ れ な い 。 環 式 ア ル コ キ シ 基 の 例 と し て は 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル オ キ シ 基 、 シ ク ロ ブ チ ル オ キ
シ 基 、 シ ク ロ ペ ン チ ル オ キ シ 基 、 お よ び シ ク ロ ヘ キ シ ル オ キ シ 基 、 な ど と い っ た も の が 含
ま れ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
【 ０ ４ ９ ６ 】
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　 「 ア リ ー ル オ キ シ 基 」  （  "aryloxy" ）  と い う 語 は 、  O に 結 合 し た ア リ ー ル 基 の こ と
を 指 す 。
【 ０ ４ ９ ７ 】
　 「 ア ル カ ノ イ ル 基 」  （  "alkanoyl" ）  と い う 語 は 、 単 独 で 、 も し く は 別 の 基 の 一 部 と
し て 、 カ ル ボ ニ ル 基 に 結 合 し た ア ル キ ル 基 の こ と を 指 す 。
【 ０ ４ ９ ８ 】
　 「 ア ル キ レ ン 基 」  （  "alkylene" ）  と い う 語 は 、 二 つ の 異 な る 炭 素 原 子 に お け る 結 合
の た め の 一 重 結 合 を 有 す る ア ル キ ル 基 の こ と を 指 す 。
【 ０ ４ ９ ９ 】
　 「 ア ル ケ ニ レ ン 基 」  （  "alkenylene" ）  と い う 語 は 、 二 つ の 異 な る 炭 素 原 子 に お け る
結 合 の た め の 一 重 結 合 を 有 す る ア ル ケ ニ ル 基 の こ と を 指 す 。
【 ０ ５ ０ ０ 】
　 「 ア ル キ ニ レ ン 基 」  （  "alkynylene" ）  と い う 語 は 、 二 つ の 異 な る 炭 素 原 子 に お け る
結 合 の た め の 一 重 結 合 を 有 す る ア ル キ ニ ル 基 の こ と を 指 す 。
【 ０ ５ ０ １ 】
　 「 ア リ ー ル 基 」  （  "aryl" ）  と い う 語 は 、 六 個 ～ 十 四 個 の 炭 素 原 子 を 環 状 部 位 に 有 す
る 、 単 環 、 二 環 、 も し く は 三 環 の 炭 素 環 で あ る 芳 香 環 系 の こ と を 指 す 。 ア リ ー ル 基 の 例 と
し て は 、 フ ェ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 ビ フ ェ ニ ル 基 、 ア ン ト ラ セ ニ ル 基 、 お よ び ア ズ レ ニ ル
基 、 な ど と い っ た も の が 含 ま れ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。 ま た 、 ア リ ー ル 基 は 、 部
分 的 に 水 素 添 加 さ れ た 炭 素 環 系 の 誘 導 体 （  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ -ナ フ チ ル 基 、 お よ び イ
ン ダ ニ ル 基 な ど を 含 む ） を 含 む こ と も で き る 。
【 ０ ５ ０ ２ 】
　 本 明 細 書 で 用 い る 「 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 」  （  "heteroaryl" ）  と い う 語 は 、 窒 素 原 子 、
酸 素 原 子 、 お よ び 硫 黄 原 子 か ら 選 択 さ れ る ひ と つ も し く は 複 数 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 ん だ 、 非
飽 和 複 素 環 系 を 含 む 。 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 の 例 と し て は 、 フ リ ル 基 、 チ エ ニ ル 基 、 お よ び ピ
ロ リ ル 基 、 な ど と い っ た も の が 含 ま れ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基
は 、 部 分 的 に 水 素 添 加 さ れ た 複 素 環 系 （ 以 下 に 列 挙 ） の 誘 導 体 を 含 む こ と も で き る 。
【 ０ ５ ０ ３ 】
　 「 ア リ ー ル 基 」 お よ び 「 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 」 の 例 と し て は 、 フ ェ ニ ル 基 、 ビ フ ェ ニ ル 基
、 イ ン デ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 （  1-ナ フ チ ル 基 、  2-ナ フ チ ル 基 ） 、  N-ヒ ド ロ キ シ テ ト ラ
ゾ リ ル 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ ト リ ア ゾ リ ル 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ イ ミ ダ ゾ リ ル 基 、 ア ン ト ラ セ ニ
ル 基 （  1-ア ン ト ラ セ ニ ル 基 、  2-ア ン ト ラ セ ニ ル 基 、  3-ア ン ト ラ セ ニ ル 基 ） 、 チ オ フ ェ
ニ ル 基 （  2-チ エ ニ ル 基 、  3-チ エ ニ ル 基 ） 、 フ リ ル 基 （  2-フ リ ル 基 、  3-フ リ ル 基 ） 、 イ
ン ド リ ル 基 、 オ キ サ ジ ア ゾ リ ル 基 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 基 、 キ ナ ゾ リ ニ ル 基 、 フ ル オ レ ニ ル
基 、 サ ン テ ニ ル 基 、 イ ソ イ ン ダ ニ ル 基 、 ベ ン ズ ヒ ド リ ル 基 、 ア ク リ ジ ニ ル 基 、 チ ア ゾ リ ル
基 、 ピ ロ リ ル 基 （  2-ピ ロ リ ル 基 ） 、 ピ ラ ゾ リ ル 基 （  3-ピ ラ ゾ リ ル 基 ） 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 基
（  1-イ ミ ダ ゾ リ ル 基 、  2-イ ミ ダ ゾ リ ル 基 、  4-イ ミ ダ ゾ リ ル 基 、  5-イ ミ ダ ゾ リ ル 基 ） 、
ト リ ア ゾ リ ル 基 （  1,2,3-ト リ ア ゾ ー ル -1-イ ル 基 、  1,2,3-ト リ ア ゾ ー ル -2-イ ル 基 、  1,2
,3-ト リ ア ゾ ー ル -4-イ ル 基 、  1,2,4-ト リ ア ゾ ー ル -3-イ ル 基 ） 、 オ キ サ ゾ リ ル 基 （  2-オ
キ サ ゾ リ ル 基 、  4-オ キ サ ゾ リ ル 基 、  5-オ キ サ ゾ リ ル 基 ） 、 チ ア ゾ リ ル 基 （  2-チ ア ゾ リ
ル 基 、  4-チ ア ゾ リ ル 基 、  5-チ ア ゾ リ ル 基 ） 、 ピ リ ジ ル 基 （  3-ピ リ ジ ル 基 、  4-ピ リ ジ ル
基 ） 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 （  2-ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、  4-ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、  5-ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、  
6-ピ リ ミ ジ ニ ル 基 ） 、 ピ ラ ジ ニ ル 基 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 基 （  3-ピ リ ダ ジ ニ ル 基 、  4-ピ リ ダ ジ
ニ ル 基 、  5-ピ リ ダ ジ ニ ル 基 ） 、 キ ノ リ ル 基 （  2-キ ノ リ ル 基 、  3-キ ノ リ ル 基 、  4-キ ノ リ
ル 基 、  5-キ ノ リ ル 基  6-キ ノ リ ル 基 、  7-キ ノ リ ル 基 、  8-キ ノ リ ル 基 ） 、 イ ソ キ ノ リ ル 基
（  1-イ ソ キ ノ リ ル 基 、  3-イ ソ キ ノ リ ル 基 、  4-イ ソ キ ノ リ ル 基 、  5-イ ソ キ ノ リ ル 基 、  6
-イ ソ キ ノ リ ル 基 、  7-イ ソ キ ノ リ ル 基 、  8-イ ソ キ ノ リ ル 基 ） 、 ベ ン ゾ [b]フ ラ ニ ル 基 （  2
-ベ ン ゾ [b]フ ラ ニ ル 基 、  3-ベ ン ゾ [b]フ ラ ニ ル 基 、  4-ベ ン ゾ [b]フ ラ ニ ル 基 、  5-ベ ン ゾ [
b]フ ラ ニ ル 基 、  6-ベ ン ゾ [b]フ ラ ニ ル 基  7-ベ ン ゾ [b]フ ラ ニ ル 基 ） 、  2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン
ゾ [b]フ ラ ニ ル 基 （  2-(2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b]フ ラ ニ ル )基 、  3-(2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [
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b]フ ラ ニ ル )基 、  4-(2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b]フ ラ ニ ル )基 、  5-(2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b]
フ ラ ニ ル )基 、  6-(2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b]フ ラ ニ ル )基 、  7-(2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b]フ
ラ ニ ル )基 ） 、 ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ニ ル 基 （  2-ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ニ ル 基 、  3-ベ ン ゾ [b]チ
オ フ ェ ニ ル 基 、  4-ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ニ ル 基 、  5-ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ニ ル 基 、  6-ベ ン ゾ [
b]チ オ フ ェ ニ ル 基 、  7-ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ニ ル 基 ） 、  2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ
ニ ル 基 （  2-(2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ニ ル )基 、  3-(2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b]チ
オ フ ェ ニ ル )基 、  4-(2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ニ ル )基 、  5-(2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン
ゾ [b]チ オ フ ェ ニ ル )基 、  6-(2,3-ジ ヒ ド ロ -ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ニ ル )基 、  7-(2,3-ジ ヒ ド
ロ -ベ ン ゾ [b]チ オ フ ェ ニ ル )基 ） 、 イ ン ド リ ル 基 （  1-イ ン ド リ ル 基 、  2-イ ン ド リ ル 基 、  
3-イ ン ド リ ル 基 、  4-イ ン ド リ ル 基 、  5-イ ン ド リ ル 基 、  6-イ ン ド リ ル 基 、  7-イ ン ド リ ル
基 ） 、 イ ン ダ ゾ ー ル （  1-イ ン ダ ゾ リ ル 基 、  3-イ ン ダ ゾ リ ル 基 、  4-イ ン ダ ゾ リ ル 基 、  5-
イ ン ダ ゾ リ ル 基 、  6-イ ン ダ ゾ リ ル 基 、  7-イ ン ダ ゾ リ ル 基 ） 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 基 （  1
-ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 基 、  2-ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 基 、  4-ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 基 、  5-ベ ン
ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 基 、  6-ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 基 、  7-ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 基 、  8-ベ ン ズ イ
ミ ダ ゾ リ ル 基 ） 、 ベ ン ズ オ キ サ ゾ リ ル 基 （  1-ベ ン ズ オ キ サ ゾ リ ル 基 、  2-ベ ン ズ オ キ サ ゾ
リ ル 基 ） 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 基 （  1-ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 基 、  2-ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 基 、  4-
ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 基 、  5-ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 基 、  6-ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 基 、  7-ベ ン ゾ チ ア
ゾ リ ル 基 ） 、 カ ル バ ゾ リ ル 基 （  1-カ ル バ ゾ リ ル 基 、  2-カ ル バ ゾ リ ル 基 、  3-カ ル バ ゾ リ
ル 基 、  4-カ ル バ ゾ リ ル 基 ） 、  5H-ジ ベ ン ズ [b,f]ア ゼ ピ ン （  5H-ジ ベ ン ズ [b,f]ア ゼ ピ ン -
1-イ ル 基 、  5H-ジ ベ ン ズ [b,f]ア ゼ ピ ン -2-イ ル 基 、  5H-ジ ベ ン ズ [b,f]ア ゼ ピ ン -3-イ ル 基
、  5H-ジ ベ ン ズ [b,f]ア ゼ ピ ン -4-イ ル 基 、  5H-ジ ベ ン ズ [b,f]ア ゼ ピ ン -5-イ ル 基 ） 、 な ら
び に 、  10,11-ジ ヒ ド ロ -5H-ジ ベ ン ズ [b,f]ア ゼ ピ ン （  10,11-ジ ヒ ド ロ -5H-ジ ベ ン ズ [b,f]
ア ゼ ピ ン -1-イ ル 基 、  10,11-ジ ヒ ド ロ -5H-ジ ベ ン ズ [b,f]ア ゼ ピ ン -2-イ ル 基 、  10,11-ジ
ヒ ド ロ -5H-ジ ベ ン ズ [b,f]ア ゼ ピ ン -3-イ ル 基 、  10,11-ジ ヒ ド ロ -5H-ジ ベ ン ズ [b,f]ア ゼ ピ
ン -4-イ ル 基 、  10,11-ジ ヒ ド ロ -5H-ジ ベ ン ズ [b,f]ア ゼ ピ ン -5-イ ル 基 ） 、 な ど と い っ た も
の が 含 ま れ る が 、 こ れ ら に 限 定 は さ れ な い 。
【 ０ ５ ０ ４ 】
　 「 ア リ ー ル ア ル ケ ニ ル 基 」  （  "arylalkenyl" ）  お よ び 「 ア リ ー ル ア ル キ ニ ル 基 」  （
 "arylalkynyl" ）  と い う 語 は 、 単 独 で 、 ま た は 別 の 基 の 一 部 と し て 、 ア リ ー ル 置 換 基 を
有 す る 、 上 述 し た ア ル ケ ニ ル 基 お よ び ア ル キ ニ ル 基 の こ と を 指 す 。
【 ０ ５ ０ ５ 】
　 「 ハ ロ ゲ ン 基 」  （  "halogen" ）  お よ び 「 ハ ロ 基 」  （  "halo" ）  と い う 語 は 、 ク ロ
ロ 基 、 フ ル オ ロ 基 、 ブ ロ モ 基 、 も し く は ヨ ー ド 基 の こ と を 指 す 。
【 ０ ５ ０ ６ 】
　 「 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 」  （  "alkylamino" ）  、 「 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 」  （  "arylamino" 
）  、 も し く は 「 ア リ ー ル ア ル キ ル ア ミ ノ 基 」  （  "arylalkylamino" ）  と い う 語 は 、 単
独 で 、 ま た は 別 の 基 の 一 部 と し て 、 上 述 し た 任 意 の ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ア
リ ー ル ア ル キ ル 基 が 、 窒 素 原 子 に 結 合 し た も の を 含 む 。
【 ０ ５ ０ ７ 】
　 本 明 細 書 で 用 い る 「 置 換 ア ミ ノ 基 」  （  "substituted amino" ）  と い う 語 は 、 単 独 で
、 も し く は 別 の 基 の 一 部 と し て 、 同 一 の も し く は 異 な る ひ と つ ま た は 二 つ の 置 換 基 で 置 換
さ れ た ア ミ ノ 基 の こ と を 指 し 、 こ こ で 、 置 換 基 は 、 ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア リ ー ル ア
ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ
ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル ハ ロ ア ル キ
ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ ア ル キ ル 基 、 も し く は チ オ ア ル キ ル 基 、 と い っ
た も の で あ る 。 こ れ ら の 置 換 基 は 、 上 述 し た 任 意 の 基 で さ ら に 置 換 す る こ と も で き る 。 加
え て 、 ア ミ ノ 置 換 基 は 、 そ れ が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 共 に な っ て 、  1-ピ ロ リ ジ ニ ル 基
、  1-ピ ペ リ ジ ニ ル 基 、  1-ア ゼ ピ ニ ル 基 、  4-モ ル ホ リ ニ ル 基 、  4-チ ア モ ル ホ ル ニ ル 基 、
 1-ピ ペ ラ ジ ニ ル 基 、  4-ア ル キ ル -1-ピ ペ ラ ジ ニ ル 基 、  4-ア リ ー ル ア ル キ ル -1-ピ ペ ラ ジ
ニ ル 基 、  4-ジ ア リ ー ル ア ル キ ル -1-ピ ペ ラ ジ ニ ル 基 、  1-ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  1-ピ ペ リ ジ ニ
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ル 基 、 ま た は 、 任 意 に ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ハ ロ 基 、 ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル 基 、 も し く は ヒ ド ロ キ シ 基 で 置 換 さ れ る  1-ア ゼ ピ ニ ル 基 、 を 形 成 す る こ と が で
き る 。
【 ０ ５ ０ ８ 】
　 「 ア ル キ ル チ オ 基 」  （  "alkylthio" ）  、 「 ア リ ー ル チ オ 基 」  （  "arylthio" ）  、
も し く は 「 ア ラ ル キ ル チ オ 基 」  （  "aralkylthio" ）  と い う 語 は 、 単 独 で 、 ま た は 別 の
基 の 一 部 と し て 、 上 述 し た 任 意 の ア ル キ ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 も し く は ア リ ー ル 基 、 が 、
硫 黄 原 子 に 結 合 し た も の を 含 む 。
【 ０ ５ ０ ９ 】
　 「 ア シ ル 基 」  （  "acyl" ）  と い う 語 は 、 そ れ 自 体 も し く は 別 の 基 の 一 部 と し て 、 カ ル
ボ ニ ル 基 に 結 合 し た 有 機 ラ ジ カ ル の こ と を 指 す 。 ア シ ル 基 の 例 と し て は 、 任 意 の 基 が カ ル
ボ ニ ル 基 に 結 合 し た も の が 含 ま れ 、 例 え ば 、 ア ル カ ノ イ ル 基 、 ア ル ケ ノ イ ル 基 、 ア ロ イ ル
基 、 ア ラ ル カ ノ イ ル 基 、 ヘ テ ロ ア ロ イ ル 基 、 シ ク ロ ア ル カ ノ イ ル 基 、 お よ び シ ク ロ ヘ テ ロ
ア ル カ ノ イ ル 基 な ど が 含 ま れ る 。
【 ０ ５ １ ０ 】
　 「 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 」  （  "cycloheteroalkyl" ）  と い う 語 は 、 単 独 で 、 も し く
は 別 の 基 の 一 部 と し て 、 窒 素 原 子 、 酸 素 原 子 、 お よ び ／ も し く は 硫 黄 原 子 と い っ た 一 個 ～
二 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 む よ う な 、 三 員 、 四 員 、 五 員 、 六 員 、 ま た は 七 員 の 、 飽 和 環 、 あ る
い は 部 分 的 に 非 飽 和 の 環 の こ と を 指 し 、 こ の 環 は 炭 素 原 子 も し く は ヘ テ ロ 原 子 を 通 じ て 、
可 能 で あ る な ら ば 任 意 に 結 合 基  (CH 2 ) g  （ こ こ で  g は  1 、  2 、 も し く は  3 の で あ る ）
を 介 し て 、 結 合 す る 。 上 述 し た 基 は 、 ア ル キ ル 基 、 ハ ロ 基 、 お よ び オ キ ソ 基 な ど と い っ た
置 換 基 を 一 個 ～ 四 個 含 む こ と が で き る 。 加 え て 、 任 意 の シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 は 、 シ ク
ロ ア ル キ ル 環 、 ア リ ー ル 環 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 、 と 縮
合 す る こ と が で き る 。
【 ０ ５ １ １ 】
　 「 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 」  （  "cycloheteroalkylalkyl" ）  と い う 語 は 、
単 独 で 、 も し く は 別 の 基 の 一 部 と し て 、 上 記 で 定 義 し た シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 が 、 炭 素
原 子 も し く は ヘ テ ロ 原 子 を 介 し て 、  (CH 2 ) r 鎖 に 結 合 し た も の の こ と を 指 す 。
【 ０ ５ １ ２ 】
　 「 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 」  （  "heteroarylalkyl" ）  も し く は 「 ヘ テ ロ ア リ ー ル
ア ル ケ ニ ル 基 」  （  "heteroarylalkenyl" ）  と い う 語 は 、 単 独 で 、 ま た は 別 の 基 の 一 部
と し て 、 上 記 で 定 義 し た ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 が 、 C原 子 も し く は ヘ テ ロ 原 子 を 介 し て 、 上 記
で 定 義 し た  (CH 2 ) r 鎖 、 ア ル キ レ ン 基 、 も し く は ア ル ケ ニ レ ン 基 に 結 合 し た も の の こ と を
指 す 。
【 ０ ５ １ ３ 】
　 「 天 然 α -ア ミ ノ 酸 側 鎖 」  （  "naturally occurring α -amino acid sidechain" ）  と
い う 語 は 、 以 下 に 示 す 天 然 α -ア ミ ノ 酸 の α -ア ミ ノ 酸 炭 素 原 子 に 結 合 し た 基 （ 側 鎖 ） の こ
と を 指 す 。 こ こ で 天 然 α -ア ミ ノ 酸 と は 、 グ リ シ ン 、 ア ラ ニ ン 、  2-ア ミ ノ ブ チ ル 酸 、 バ リ
ン 、 ロ イ シ ン 、 イ ソ ロ イ シ ン 、  tert-ロ イ シ ン 、 セ リ ン 、 ト レ オ ニ ン 、 シ ス テ イ ン 、 ア ス
パ ラ ギ ン 、 ア ス パ ラ ギ ン 酸 、 グ ル タ ミ ン 、 グ ル タ ミ ン 酸 、 フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 ヒ ス チ ジ ン
、 ト リ プ ト フ ァ ン 、 チ ロ シ ン 、 フ ェ ニ ル グ リ シ ン 、 リ シ ン 、 メ チ オ ニ ン 、 お よ び ア ル ギ ニ
ン 、 で あ る 。 こ れ ら の ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 は 、 当 該 技 術 分 野 に お い て 公 知 な も の で あ る 。 例 え
ば 、 ア ラ ニ ン の α -ア ミ ノ 酸 側 鎖 は メ チ ル 基 で あ り 、 フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン の 側 鎖 は ベ ン ジ ル
基 で あ り 、  tert-ロ イ シ ン の 側 鎖 は  tert-ブ チ ル 基 で あ る 。
【 ０ ５ １ ４ 】
　 「 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 」  （  "polyhaloalkyl" ）  と い う 語 は 、 上 記 で 定 義 し た 「 ア ル
キ ル 」 基 が 、  F も し く は  Cl （ 好 ま し く は  F ） と い っ た ハ ロ 置 換 基 を 、 二 個 ～ 九 個 、 好
ま し く は 二 個 ～ 五 個 含 ん だ も の の こ と を 指 す 。 こ の 語 は 、 例 え ば 、  CF 3 CH 2 基 、  CF 3 基 、
も し く は  CF 3 CF 2 CH 2 基 、 と い っ た も の で あ る 。    「 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 」  （  "polyha
loalkoxy" ）  と い う 語 は 、 上 記 で 定 義 し た 「 ア ル コ キ シ 」 基 も し く は 「 ア ル キ ル オ キ シ
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」 基 が 、  F も し く は  Cl （ 好 ま し く は  F ） と い っ た ハ ロ 置 換 基 を 、 二 個 ～ 九 個 、 好 ま し
く は 二 個 ～ 五 個 含 ん だ も の の こ と を 指 す 。 こ の 語 は 、 例 え ば 、  CF 3 CH 2 O基 、  CF 3 O基 、 も
し く は  CF 3 CF 2 CH 2 O基 、 と い っ た も の で あ る 。
【 ０ ５ １ ５ 】
　 「 多 環 の 」  （  "polycyclic" ）  お よ び 「 多 環 」  （  "polycycle" ）  と い う 語 は 、 二
個 以 上 の 炭 素 が 、 二 つ の 隣 接 す る 環 （ 例 え ば 「 縮 合 環 」 ） で 共 有 さ れ る よ う な 、 二 つ 以 上
の 環 （ 例 え ば 、 シ ク ロ ア ル キ ル 環 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 、 ア リ ー ル 環 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 環
、 お よ び ／ も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 環 ） の こ と を 指 す 。 隣 接 し て い な い 原 子 を 介 し
て 結 合 し て い る 縮 合 環 の こ と は 、 「 架 橋 」 環 と し て も 知 ら れ て い る 。 多 環 の う ち の 環 の そ
れ ぞ れ は 、 上 述 し た よ う な 置 換 基 で 置 換 す る こ と も で き 、 例 え ば 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル
基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、
ア ミ ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ス ル フ ヒ ド リ ル 基 、 イ ミ ノ 基 、 ア ミ ド 、 ホ ス ホ ナ ー ト 、 ホ ス フ ィ ナ
ー ト 、 カ ル ボ ニ ル 基 、 カ ル ボ キ シ ル 基 、 シ リ ル 基 、 エ ー テ ル 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ス ル ホ ニ
ル 基 、 ケ ト ン 、 ア ル デ ヒ ド 、 エ ス テ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 基 、 芳 香 族 基 も し く は ヘ テ ロ 芳 香
族 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ま た は シ ア ノ 基 、 な ど で 置 換 す る こ と が で き る 。
【 実 施 例 】
【 ０ ５ １ ６ 】
　 後 述 す る 限 定 を す る も の で は な い 実 施 例 に 基 づ い て 、 本 発 明 を さ ら に 詳 述 す る 。
【 ０ ５ １ ７ 】
 ［ 実 施 例 1:  (2R)-ボ ロ Pro-(1S,2S,3R,5S)-ピ ナ ン ジ オ ー ル エ ス テ ル 塩 酸 塩   （ ２ ）  の
合 成 ］
　 炮 い て 乾 か し た 丸 底 フ ラ ス コ に マ グ ネ テ ィ ッ ク ス タ ー ラ ー バ ー を 入 れ 、  N-Boc-ピ ロ リ
ジ ン  (20g, 117mmol, 1eq) お よ び 無 水 THF (60mL) を 窒 素 雰 囲 気 下 で 満 た し た 。 こ の 無 色
透 明 溶 液 を 冷 却 し て か ら 、  s-BuLi (シ ク ロ ヘ キ サ ン  100mL 中 の  1.4M 溶 液 , 140mmol) 
を 三 十 分 間 か け て ゆ っ く り と 加 え た 。 明 橙 色 の 溶 液 を  -78℃  で 三 時 間 攪 拌 し た 後 、  B(OM
e) 3  (39mL, 350mmol) で 処 理 し て か ら 、 冷 却 浴 を 取 り 除 い て 、 無 色 透 明 溶 液 を  0℃  ま で
ゆ っ く り と 加 温 し た 。  0℃  に な っ て か ら 少 量 の 水  (～ 2mL) を 加 え て 反 応 を ク エ ン チ し 、
室 温 ま で 加 温 し て か ら 、  2N NaOH (250mL) で 抽 出 し 、 さ ら に  EtOAc (150mL) を 加 え て 逆
洗 し た 。 水 層 に  2N HCl を 加 え て  pH 3 ま で 酸 性 化 し た 後 、  EtOAc (3 x 120mL) で 抽 出
し た 。 有 機 抽 出 物 と 併 せ て 、 乾 燥 し 濃 縮 し て 、 遊 離 ボ ロ ン 酸  (22.08g, 103mmol) を 粘 性
の あ る 白 色 固 体 と し て 収 率  88% で 得 た 。 さ ら に 精 製 す る こ と は せ ず に 、 ボ ロ ン 酸 を  tert
-ブ チ ル メ チ ル エ ー テ ル  (150mL) に 溶 か し 、 そ の ま ま 攪 拌 し な が ら  (+)-ピ ナ ン ジ オ ー ル  
(17.5g, 103mmol) を 室 温 で 加 え た 。 十 八 時 間 後 、 エ ー テ ル を 除 去 し て 、 カ ラ ム ク ロ マ ト
グ ラ フ ィ ー  (シ リ カ ゲ ル , 1:3 ヘ キ サ ン /EtOAc) で  (+)-ピ ナ ン ジ オ ー ル =ボ ロ ン 酸 エ ス テ
ル を 精 製 し 、 清 澄 な 濃 い 油 分  (26.84 g, 76.8mmol, 76% yield, 2:1 ヘ キ サ ン /酢 酸 エ チ
ル 溶 離 液 を 用 い て  R f  = 0.6 で あ り 、  I 2  お よ び ／ も し く は  PMA染 色 液 で 可 視 化 ) を 得 た
。 こ の 油 分 を 無 水 エ ー テ ル に 溶 か し て  Boc保 護 基 を 除 去 し 、 氷 浴 で  0℃  ま で 冷 却 し て か
ら 、 そ の ま ま 攪 拌 し つ つ 無 水 HCl(g) を 溶 液 中 に 十 分 間 通 し た 。 二 時 間 後 、 フ ラ ス コ 内 に
白 色 沈 澱 が 生 じ て か ら 、 エ ー テ ル お よ び 余 剰 の  HCl を 真 空 中 で 除 去 し 、 ラ セ ミ 体 で あ る  
HCl塩 を 白 色 固 体 と し て 得 た 。 こ の  HCl塩 を 、 穏 や か に 加 熱 し な が ら 最 小 限 の 量 の ジ ク ロ
ロ メ タ ン  (250mL) に 溶 か し 、 均 一 な 溶 液 に な る よ う に 攪 拌 を 八 時 間 に 亘 っ て 続 け て 所 望
の 異 性 体 の 結 晶 化 ・ 単 離 を 行 い 、 綿 毛 状 の 白 色 沈 澱 を 得 た 。 こ の 沈 澱 を 減 圧 濾 過 し て 採 取
し 、 乾 燥 さ せ た 後 、 最 小 限 の 量 の  2-プ ロ パ ノ ー ル  (～ 200mL) に 溶 か し て 、 均 一 に な る ま
で 穏 や か に 加 熱 し た 。 こ の ア ル コ ー ル 溶 液 を 一 晩 攪 拌 し て 、 得 ら れ た 白 色 沈 澱 を 減 圧 濾 過
し て 集 め て 、 異 性 体 的 に 純 粋 な  （ １ ）  を 白 色 固 体 と し て 得 た  (7.0g, 27mmol, 収 率 23%)
 。  1 H NMR (400MHz, D 2 O) δ 4.28 (d, J=8.0Hz, 1H), 3.06 (m, 3H), 2.18 (m, 1H), 1.
96 (m, 2H), 1.78 (m, 3H), 1.62 (m, 2H), 1.21 (s, 3H), 1.05 (m, 5H), 0.84 (d, J=1
2Hz, 2H), 0.71 (s, 2H), 0.62 (s, 3H).
 ［ 実 施 例 2:  系 列 Ａ の 化 合 物  (2R)-1-(2-シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ -ア セ チ ル )-ボ ロ Pro-OH 
 （ ４ ）  の 合 成 ］
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　 ｛ ス テ ッ プ 1｝   (2R)-1-(2-ク ロ ロ ア セ チ ル )-ボ ロ Pro-(1S,2S,3R,5S)-ピ ナ ン ジ オ ー ル
エ ス テ ル   （ ３ Ａ ）
　 （ ２ ）  (36.7g, 129.3mmol) を 無 水 CH 2 Cl 2  (200mL) に 溶 か し た 溶 液 を 、  0℃  ま で 冷 却
し て か ら 、  N 2  雰 囲 気 下 で 塩 化 ク ロ ロ ア セ チ ル  (12.34mL, 155.2mmol) に 加 え た 。 こ れ を
 4-メ チ ル モ ル ホ リ ン  (42.4mL, 182mmol) に ゆ っ く り と 滴 下 し 、 ほ ぼ 透 明 な 明 橙 色 溶 液 を
得 て 、 こ れ を 室 温 ま で 温 め た 。 三 十 分 後 、 溶 液 を 再 度  0℃  ま で 冷 却 し 、  0.2N HCl 溶 液  
200mL を 加 え て 有 機 層 を 分 離 し 、 乾 燥 し 濃 縮 し て 、 暗 赤 色 油 分 を 得 た 。 こ の 油 分 は 、  TLC
 で 単 独 の ス ポ ッ ト を 示 し た  (2:1 ヘ キ サ ン /EtOAc, R f  = 0.22, I 2  お よ び ／ も し く は  PM
A染 色 液 で 可 視 化 ) 。 ま た 、 こ の 油 分 を さ ら な る 精 製 を す る こ と な く 次 の ス テ ッ プ に 用 い
た 。  1 H NMR (400MHz, CDCl3 ) δ 0.80 (s, 3H), 1.25 (m, 1H), 1.26 (s, 3H), 1.42 (s,
 3H), 1.75-1.96 (m, 4H), 1.98-2.10 (m, 3H), 2.12-2.20 (m, 1H), 2.29- 2.35 (m, 1H
), 3.12-3.16 (m, 1H), 3.47-3.53 (m, 1H), 3.58-3.63 (m, 1H), 3.97-4.05 (q, 2H), 4
.30-4.32 (d, 1H).
　 ｛ ス テ ッ プ 2｝   (2R)-1-(2-シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ -ア セ チ ル )-ボ ロ Pro-(1S,2S,3R,5S)-
ピ ナ ン ジ オ ー ル エ ス テ ル   （ ３ Ｂ ）
　 化 合 物  （ ３ Ａ ）  を 無 水 THF (～ 150mL) に 溶 か し た 後 、  K 2 CO 3  (35g) を 加 え て  0℃  ま
で 冷 却 し て か ら 、 シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ン  (21.93g, 258mmol) を 加 え た 。 そ の 後 、 反 応 混
合 物 を 室 温 ま で 加 温 し て 一 晩 攪 拌 し た 。 出 発 物 質 の す べ て が 消 費 さ れ て い る こ と を  TLC 
で 確 認 し た 。 混 合 物 を セ ラ イ ト お よ び シ リ カ パ ッ ド で 濾 過 し 、  5% MeOH in CH 2 Cl 2 (200mL
) で 洗 っ た 後 に 濃 縮 し て 、 粘 性 の あ る 明 橙 色 固 体 を 得 た 。 こ の 赤 色 系 粘 性 固 体 を 、  CH 2 Cl

2 (150mL) に 溶 か し た 後 、  Et 2 O (～ 200mL) を 加 え 、 溶 液 を 一 晩 攪 拌 し た 。 得 ら れ た 乳 白
色 溶 液 を 濾 過 し 、 沈 澱 を 冷 EtOAc (2 x 60mL) と ヘ キ サ ン  (2 x 50mL) で 洗 っ た 後 、 乾 燥
さ せ て 、 綿 毛 状 白 色 固 体 と し て  （ ３ Ｂ ）  (28.92g, 120.5mmol) を 得 た 。 暗 赤 色 の 母 液 で
あ る 濾 液 を 濃 縮 し 、 前 述 の 再 結 晶 条 件 に か け て 、  （ ３ Ｂ ）  の 二 次 収 穫 物  (6.17g, 25.7m
mol) を 得 、 こ れ を 合 わ せ た  （ ３ Ｂ ）  全 体 の 収 量  (35.09g, 93.8mmol) の 収 率 は  73% と
な っ た 。  R f  = 0.45 (10% MeOH in CH2 Cl 2 ) 。  

1 H NMR (400MHz, CDCl3 ) δ 4.18 (d, 1H)
, 3.95 (d, J = 16Hz, 1H), 3.6 (d, J = 16Hz, 1H), 3.46 (m, 3H), 2.74 (m, 1H), 2.3
6 (m, 1H), 2.16 (m, 2H), 2.04 (m, 4H), 1.90 (s, 1H), 1.74 (m, 6H), 1.61 (s, 1H),
 1.46 (m, 2H), 1.34 (s, 3H), 1.30 (s, 3H), 0.88 (s, 3H).
　 ｛ ス テ ッ プ 3｝   (2R)-1-(2-シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ノ -ア セ チ ル )-ボ ロ Pro-OH  （ ４ ）
　 （ ３ Ｂ ）  (40.59g, 108.5mmol) の  H 2 O (200mL,  2N HCl を 添 加 し て  pH 2 と し た ) 溶
液 に 、 ヘ キ サ ン  (200mL) お よ び フ ェ ニ ル ボ ロ ン 酸  (13.37g, 109.5mmol) を 加 え 、 こ の 二
相 混 合 液 を 激 し く 攪 拌 し た 。 ヘ キ サ ン 層 を 、 二 十 四 時 間 に 亘 っ て 六 回 、 定 期 的 に 除 去 し て
新 し い ヘ キ サ ン と 入 れ 換 え た 。 水 層 を 分 離 し て 、  Dowex 50-X2-100イ オ ン 交 換 カ ラ ム （ H+
 形 態 ） に 入 れ 、 溶 出 液 が 中 性 に な る ま で 水 で 溶 離 し た 。 水 性 水 酸 化 ア ン モ ニ ウ ム  (2wt%)
 で 溶 離 し た 後 、 適 当 な 数 に 分 け て 凍 結 乾 燥 し て 、 白 色 結 晶 と し て 収 率  92% で  （ ４ ）  (2
3.91g, 99.6mmol) を 得 た 。  （ ４ ）  と TFAと の 塩 に つ い て 、  1 H NMR (400MHz, D 2 O), δ 3
.88 (dd, 8.0Hz, 2H), 3.54 (m, 1H), 3.42 (m, 1H), 3.28 (m, 1H), 2.96 (m, 1H), 1.9
6 (m, 4H), 1.85 (m, 2H), 1.63 (m, 7H); MS (ESI) m/z 223 (M+H-H2 O)

+ .
 ［ 実 施 例 3:  1-(2-シ ク ロ プ ロ ピ ル ア ミ ノ -ア セ チ ル )-ピ ロ リ ジ ン -(2R)-ボ ロ ン 酸   （ Ａ
２ ）  の 合 成 ］
　 表 記 の 化 合 物 を 、 実 施 例 2の 手 順 を 適 切 な 出 発 物 質 に 用 い る こ と に よ っ て 調 製 し た 。  1 H
 NMR (D 2 O) δ 4.08 (dd, J = 12Hz, 2H), 3.54 (m, 1H), 3.07 (m, 1H), 2.26 (m, 1H), 
2.09 (m, 2H), 1.94 (m, 1H), 1.71 (m, 1H), 0.88 (s, 4H); MS (ESI) m/z 195.13 (MH+

-H 2 O).
 ［ 実 施 例 4:  1-[2-(3-ヒ ド ロ キ シ -ア ダ マ ン タ ン -1-イ ル ア ミ ノ )-ア セ チ ル ]-ピ ロ リ ジ ン -
(2R)-ボ ロ ン 酸   （ Ａ ３ ）  の 合 成 ］
　 表 記 の 化 合 物 を 、 実 施 例 2の 手 順 を 適 切 な 出 発 物 質 に 用 い る こ と に よ っ て 調 製 し た 。  1 H
 NMR (D 2 O) δ 3.94 (d, J = 8Hz, 2H), 3.54 (m, 1H), 3.40 (m, 1H), 3.09 (m, 1H), 2.
41 (s, 2H), 2.09 (m, 3H), 1.93 (m, 2H), 1.87 (m, 7H), 1.71 (m, 6H), 1.56 (m, 2H)
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; MS (ESI) m/z 305.21 (MH+ -H 2 O).
 ［ 実 施 例 5:  1-(5R-フ ェ ニ ル -ピ ロ リ ジ ン -2S-カ ル ボ ニ ル )-ピ ロ リ ジ ン -(2R)-ボ ロ ン 酸   
（ ６ ）  の 合 成 ］
　 ｛ ス テ ッ プ 1｝   N-Boc-5-フ ェ ニ ル Pro-(2R)-ボ ロ Pro-(1S,2S,3R,5S)-ピ ナ ン ジ オ ー ル エ
ス テ ル   （ ５ ）
　 N-Boc-5-フ ェ ニ ル -Pro-OH (0.84mmol) を 無 水 CH 2 Cl 2  に 溶 か し た 氷 冷 （ 0℃ ） 溶 液 に 、  
EDAC (174mg, 0.91mmol) お よ び  HOBt (105mg, 0.775mmol) を 加 え た 。 反 応 物 を  0℃  で
十 五 分 間 攪 拌 し た 後 、  （ ２ ）  (200mg, 0.7mmol) お よ び  N-メ チ ル モ ル フ ィ リ ン  (0.25mL
, 2.1mmol) を 加 え 、 反 応 物 を 室 温 ま で ゆ っ く り と 加 温 し 、 八 時 間 に 亘 っ て 反 応 を 継 続 し
た 。  NaHCO 3  (10mL) を 加 え て カ ッ プ リ ン グ 反 応 を ク エ ン チ し 、  EtOAc (2 x 15mL) で 抽
出 し て 、 塩 水  (15mL) で 洗 い 、  Na 2 SO 4  で 脱 水 し て 、 濃 縮 し て か ら カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ
ィ ー  (シ リ カ ゲ ル , ヘ キ サ ン 中 で  30～ 50% の 勾 配 を つ け た EtOAcで 溶 離 ) で さ ら に 精 製 し
、 薄 白 色 固 体 と し て  （ ５ ）  (320mg, 0.62mmol, 88%) を 得 た 。
【 ０ ５ １ ８ 】
　 ｛ ス テ ッ プ 2｝   1-(5R-フ ェ ニ ル -ピ ロ リ ジ ン -2S-カ ル ボ ニ ル )-ピ ロ リ ジ ン -(2R)-ボ ロ ン
酸   （ ６ ）
　 （ ５ ）  (320mg, 0.62mmol) の 無 水 エ ー テ ル 氷 冷 溶 液 を 、 無 水 HCl(g) で 飽 和 さ せ 、 一 時
間 攪 拌 し た 。 そ の 後 、 溶 液 を 真 空 下 で 濃 縮 し て 、 粘 性 白 色 固 体 を 得 た 。 こ れ を  H 2 O (10mL
, 2N HCl を 添 加 し て  pH 2 と し た ) お よ び ヘ キ サ ン  (10mL) お よ び フ ェ ニ ル ボ ロ ン 酸  (7
4mg, 0.62mmol) に 入 れ て 、 二 相 混 合 液 を 激 し く 攪 拌 し た 。 ヘ キ サ ン 層 を 、 二 十 四 時 間 に
亘 っ て 六 回 、 定 期 的 に 除 去 し て 新 し い ヘ キ サ ン と 入 れ 換 え た 。 水 層 を 分 離 し て 、  Dowex 5
0-X2-100イ オ ン 交 換 カ ラ ム （ H +  形 態 ） に 入 れ 、 溶 出 液 が 中 性 に な る ま で 水 で 溶 離 し た 。
水 性 水 酸 化 ア ン モ ニ ウ ム  (2wt%) で 溶 離 し た 後 、 適 当 な 数 に 分 け て 凍 結 乾 燥 し て 、 白 色 ア
モ ル フ ァ ス 固 体 と し て 遊 離 ボ ロ ン 酸  （ Ｂ １ ）  (76mg, 0.26mmol) を 得 た 。  1 H NMR (D 2 O)
 δ 7.46 (m, 5H), 3.65 (m, 1H), 3.44 (m, 1H), 3.04 (m, 1H), 2.54 (m, 1H), 2.38 (m
, 2H), 2.20 (m, 1H), 2.06 (m, 2H), 1.86 (m, 1H), 1.66 (m, 1H) ; MS (ESI) m/z 271
 (MH + -H 2 O).
 ［ 実 施 例 6:  1-(ピ ペ リ ジ ン -2S-カ ル ボ ニ ル )-ピ ロ リ ジ ン -(2R)-ボ ロ ン 酸   （ Ｂ ２ ）  の
合 成 ］
　 表 記 の 化 合 物 を 、 実 施 例 5の 手 順 を 適 切 な 出 発 物 質 に 用 い る こ と に よ っ て 調 製 し た 。  1 H
 NMR (D2O) δ 4.07 (m, 1H), 3.61 (m, 1H), 3.34 (m, 2H), 2.94 (m, 2H), 2.16 (m, 1H
), 2.03 (m, 2H), 1.87 (m, 3H), 1.56 (m, 4H); MS (ESI) m/z 209 (MH+ -H 2 O).
 ［ 実 施 例 8:  1-(2,3-ジ ヒ ド ロ -1H-イ ン ド ー ル -2S-カ ル ボ ニ ル )-ピ ロ リ ジ ン -(2R)-ボ ロ ン
酸   （ Ｂ ３ ）  の 合 成 ］
　 表 記 の 化 合 物 を 、 実 施 例 5の 手 順 を 適 切 な 出 発 物 質 に 用 い る こ と に よ っ て 調 製 し た 。  1 H
 NMR (D 2 O) δ 4.54 (m, 1H), 3.73 (m, 1H), 3.58 (m, 1H), 3.34 (m, 1H), 2.48 (m, 1H
), 2.37 (m, 1H), 2.06 (m, 3H), 1.83 (m, 3H), 1.58 (m, 4H), 1.32 (m, 4H); MS (ESI
) m/z 249 (MH + -H 2 O).
 ［ 実 施 例 9:  1-(4S-フ ェ ニ ル -ピ ロ リ ジ ン -2S-カ ル ボ ニ ル )-ピ ロ リ ジ ン -(2R)-ボ ロ ン 酸   
（ Ｂ ４ ）  の 合 成 ］
　 表 記 の 化 合 物 を 、 実 施 例 5の 手 順 を 適 切 な 出 発 物 質 に 用 い る こ と に よ っ て 調 製 し た 。  1 H
 NMR (D 2 O) δ 7.34 (d, J = 13 Hz, 2H), 7.27 (m, 3H), 4.79 (m, 1H), 3.83 (m, 1H), 
3.59 (m, 1H), 3.34 (m, 2H), 3.06 (m, 1H), 2.53 (m, 2H), 2.08 (m, 2H) 1.77 (m, 1H
), 1.64 (m, 1H); MS (ESI) m/z 271 (MH+ -H 2 O).
 ［ 実 施 例 10:  (2R)-1-{2-[(3S)-ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル ア ミ ノ ]-ア セ チ ル }-ピ ロ リ ジ ン -2-ボ
ロ ン 酸   （ ８ ）  の 合 成 ］
【 ０ ５ １ ９ 】
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【 化 ２ ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ２ ０ 】
　 ｛ ス テ ッ プ 1｝   (2R)-1-{2-[(3S)-1-tert-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル ア ミ
ノ ]-ア セ チ ル }-ピ ロ リ ジ ン -2-ボ ロ ン 酸 =(1S,2S,3R,5S)-ピ ナ ン ジ オ ー ル エ ス テ ル   （ ７ ）
　 （ ３ Ｂ ）  の 合 成 に つ い て 上 述 し た プ ロ ト コ ル を 、 シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ン に 代 え て  (3S)
-3-ア ミ ノ -ピ ロ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 =tert-ブ チ ル エ ス テ ル を 用 い て 行 っ た 。 化 合 物  （ ７
）  は 油 分 と し て 得 ら れ た 。
【 ０ ５ ２ １ 】
　 ｛ ス テ ッ プ 2｝   (2R)-1-{2-[(3S)-ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル ア ミ ノ ]-ア セ チ ル }-ピ ロ リ ジ ン -2
-ボ ロ ン 酸   （ ８ ）
　 ピ ナ ン ジ オ ー ル =ボ ロ ン 酸 エ ス テ ル  （ ３ Ｂ ）  の 脱 保 護 に つ い て 上 述 し た プ ロ ト コ ル （
実 施 例 2の ス テ ッ プ 3） を 、  （ ７ ）  に 用 い た 。 化 合 物  （ ８ ）  は 白 色 固 体 と し て 得 ら れ た
。  （ ８ ）  と TFAと の 塩 に つ い て 、  1 H-NMR (500MHz, CD 3 OD) δ 4.12 (m, 3H), 3.76 (m, 
1H), 3.54 (m, 3H), 3.41 (m, 2H), 3.26 (m, 1H), 2.55 (m, 1H), 2.28 (m, 1H), 2.05 
(m, 3H), 1.74 (m, 1H); MS m/z (相 対 強 度 ) 241(M)(27), 224(100), 209(73), 155(47).
 ［ 実 施 例 11:  (2R)-1-{2-[(3R)-ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル ア ミ ノ ]-ア セ チ ル }-ピ ロ リ ジ ン -2-ボ
ロ ン 酸   （ １ ０ ）  の 合 成 ］
【 ０ ５ ２ ２ 】
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【 化 ２ ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ２ ３ 】
　 ｛ ス テ ッ プ 1｝   (2R)-1-{2-[(3R)-1-tert-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル ア ミ
ノ ]-ア セ チ ル }-ピ ロ リ ジ ン -2-ボ ロ ン 酸 =(1S,2S,3R,5S)-ピ ナ ン ジ オ ー ル エ ス テ ル   （ ９ ）
　 （ ３ Ｂ ）  の 合 成 に つ い て 上 述 し た プ ロ ト コ ル を 、 シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ン に 代 え て  (3R)
-3-ア ミ ノ -ピ ロ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 =tert-ブ チ ル エ ス テ ル を 用 い て 行 っ た 。 化 合 物  （ ９
）  は 油 分 と し て 得 ら れ た 。  MS m/z (相 対 強 度 ) 476(M+1) + (100), 376(74), 239(38), 22
4(67), 155(55).
　 ｛ ス テ ッ プ 2｝   (2R)-1-{2-[(3R)-ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル ア ミ ノ ]-ア セ チ ル }-ピ ロ リ ジ ン -2
-ボ ロ ン 酸   （ １ ０ ）
　 ピ ナ ン ジ オ ー ル =ボ ロ ン 酸 エ ス テ ル  （ ３ Ｂ ）  の 脱 保 護 に つ い て 上 述 し た プ ロ ト コ ル （
実 施 例 2の ス テ ッ プ 3） を 、  （ ９ ）  に 用 い た 。 化 合 物  （ １ ０ ）  は 白 色 固 体 と し て 得 ら れ
た 。  （ １ ０ ）  と TFAと の 塩 に つ い て 、  1 H-NMR (500MHz, CD 3 OD) δ 4.13 (m, 3H), 4.08 
(bs, 2H), 3.76 (dd, J= 13.0, 8.0Hz, 1H), 3.55 (m, 3H), 3.41 (m, 2H), 3.27 (m, 1H
), 2.53 (m, 1H), 2.26 (m, 1H), 2.10 (m, 2H), 1.99 (m, 1H), 1.75 (m, 1H); MS m/z 
(相 対 強 度 ) 224(M-17)(100), 206(25), 180(29), 155(70).
 ［ 実 施 例 12:  系 列 Ｂ の 化 合 物  (2R)-1-[(2S)-ア ゼ チ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ル ]-ボ ロ Pro-OH  
（ １ ２ ）  の 合 成 ］
　 ｛ ス テ ッ プ 1｝   (2R)-1-[(2S)-1-tert-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -ア ゼ チ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ル ]
-ボ ロ Pro-(1S,2S,3R,5S)-ピ ナ ン ジ オ ー ル エ ス テ ル   （ １ １ ）
　 (2S)-ア ゼ チ ジ ン -1,2-ジ カ ル ボ ン 酸 =1-tert-ブ チ ル エ ス テ ル  (169mg, 0.8mmol) を  CH 2
Cl 2 (5mL) に 溶 か し た 溶 液 に 、  HOBt (105mg, 0.8mmol) お よ び  EDC (174mg, 0.9mmol) を
加 え た 。 そ の 後 、 反 応 溶 液 を 氷 浴 で 十 分 間  0℃  に 冷 却 し て か ら 、  （ ２ ）  (200mg, 0.7mm
ol) と  NMM (0.25mL, 2.1mmol) と を 連 続 的 に 加 え た 。 反 応 溶 液 を 室 温 ま で 加 温 し て 、 一
晩 攪 拌 し た 。 反 応 溶 液 に  CH 2 Cl 2  (5mL) を さ ら に 加 え て 希 釈 し 、  NaHCO 3  (2 x 10mL) 、  
0.1M HCl水 溶 液  (5mL) 、 お よ び 塩 水  (10mL) で 洗 っ た 。 有 機 層 を  Na 2 SO 4  で 脱 水 し 、 減
圧 乾 燥 し た 。 得 ら れ た 油 状 残 渣 を 、 カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー  (シ リ カ ゲ ル , 1:4 EtOAc/
ヘ キ サ ン か ら  1:2 EtOAc/ヘ キ サ ン に か け て の 勾 配 を つ け た 溶 離 液 ) で 精 製 し て 、 清 澄 粘
性 油 分 と し て  （ １ １ ）  を 得 た 。
【 ０ ５ ２ ４ 】
　 ｛ ス テ ッ プ 2｝   (2R)-1-[(2S)-ア ゼ チ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ル ]-ボ ロ Pro-OH  （ １ ２ ）
　 化 合 物  （ １ １ ）  を  4N HCl ジ オ キ サ ン 溶 液 に 溶 か し た 溶 液 を 、 室 温 で 四 時 間 攪 拌 し た
。 溶 媒 を 減 圧 除 去 し て 、 得 ら れ た 残 渣 を 、 上 述 し た 、 ボ ロ ン 酸  （ ４ ）  の 調 製 の た め の ピ
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ナ ン ジ オ ー ル エ ス テ ル 脱 保 護 プ ロ ト コ ル に か け た 。 化 合 物  （ １ ２ ）  は 白 色 固 体 と し て 得
ら れ た 。  （ １ ２ ）  と TFAと の 塩 に つ い て 、  1 H-NMR (500MHz, D 2 O) δ 5.23 (m, 1H), 4.1
1 (m, 1H), 3.90 (m, 1H), 3.42 (m, 1H), 3.18 (m, 1H), 2.99 (m, 1H), 2.79 (m, 1H),
 2.55 (m, 1H), 1.92 (m, 3H), 1.63 (m, 1H); MS m/z (相 対 強 度 ) 199(M+1) + (7), 181(M
-17)(100), 152(53).
 ［ 実 施 例 13:  系 列 Ｃ の 化 合 物  (2R)-1-[(2S,4S)-4-ア ミ ノ -ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ル ]-
ボ ロ Pro-OH  （ １ ５ ）  の 合 成 ］
　 ｛ ス テ ッ プ 1｝   (2R)-1-[(2S,4S)-1-tert-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -4-ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル
ボ ニ ル ア ミ ノ -ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ル ]-ボ ロ Pro-(1S,2S,3R,5S)-ピ ナ ン ジ オ ー ル エ ス テ
ル   （ １ ３ ）
　 上 述 の  （ １ １ ）  の 合 成 に つ い て 記 載 し た プ ロ ト コ ル を 、 ア ゼ チ ジ ン -1,2-ジ カ ル ボ ン
酸 =1-tert-ブ チ ル エ ス テ ル に 代 え て 、  (2S,4S)-Fmoc-4-ア ミ ノ -1-boc-ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル
ボ ン 酸  (628mg, 2.2mmol) を 用 い て 行 っ た 。 化 合 物  （ １ ３ ）  は 無 色 透 明 油 分 と し て 得 ら
れ 、 こ れ を さ ら な る 精 製 は せ ず に 次 の ス テ ッ プ に 用 い た 。
【 ０ ５ ２ ５ 】
　 ｛ ス テ ッ プ 2｝   (2R)-1-[(2S,4S)-1-tert-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -4-ア ミ ノ -ピ ロ リ ジ ン -2
-カ ル ボ ニ ル ]-ボ ロ Pro-(1S,2S,3R,5S)-ピ ナ ン ジ オ ー ル エ ス テ ル   （ １ ４ ）
　 （ １ ３ ）  を  DCM (10ml) に 溶 か し た 溶 液 に 、 ジ エ チ ル ア ミ ン  (5ml) を 一 度 に 加 え て 、
得 ら れ た 無 色 溶 液 を 室 温 で 一 晩 攪 拌 し た 。 反 応 液 を 蒸 発 さ せ て 乾 か し 、 さ ら に  DCM を 加
え た 後 、 再 び 蒸 発 さ せ て 乾 燥 さ せ た 。 得 ら れ た 油 分 を カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー  (シ リ カ
ゲ ル , DCM中 で  2.5～ 5% の 勾 配 を つ け た  MeOH で 溶 離 , I 2  お よ び ／ も し く は  PMA で 可 視
化 ) で 精 製 し 、 無 色 透 明 油 分 と し て  （ １ ４ ）  を 二 つ の ス テ ッ プ を 跨 い だ 収 率  48% と し
て 得 た 。
【 ０ ５ ２ ６ 】
　 ｛ ス テ ッ プ 3｝   (2R)-1-[(2S,4S)-4-ア ミ ノ -ピ ロ リ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ル ]-ボ ロ Pro-OH  
（ １ ５ ）  
　 上 述 し た 、 化 合 物  （ １ ２ ）  の 合 成 に お け る  N-Boc基 の 脱 保 護 お よ び ピ ナ ン ジ オ ー ル エ
ス テ ル の 加 水 分 解 の た め の プ ロ ト コ ル を 、  （ １ ４ ）  に 対 し て 用 い た 。 化 合 物  （ １ ５ ）  
は 白 色 固 体 と し て 得 ら れ た 。  （ １ ５ ）  と TFAと の 塩 に つ い て 、  1 H-NMR (500MHz, D 2 O) 
δ 4.42 (dd, 1H), 3.87 (m, 1H), 3.5 (dd, 1H), 3.28 (m, 2H), 3.07 (m, 1H), 2.73 (m
, 1H), 2.64 (m, 1H), 1.86 (m,  1H), 1.72 (br m, 2H), 1.55 (br m, 2H), 1.34 (m, 2
H); MS m/z (相 対 強 度 ) 228(M+1)(55), 210(M+1-H2 O)(95).
 ［ 実 施 例 14:  系 列 Ｄ の 化 合 物  (2R)-1-[(2S)-4-メ タ ン ス ル ホ ニ ル -ピ ペ ラ ジ ン -2-カ ル ボ
ニ ル ]-ボ ロ Pro-OH  （ １ ９ ）  の 合 成 ］
　 ｛ ス テ ッ プ 1｝   (2R)-1-[(2S)-1-tert-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -4-ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ
ル -ピ ペ ラ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ル ]-ボ ロ Pro-(1S,2S,3R,5S)-ピ ナ ン ジ オ ー ル エ ス テ ル   （ １ ６
）
　 （ １ １ ）  の 合 成 に つ い て の 上 述 し た プ ロ ト コ ル を 、 ア ゼ チ ジ ン -1,2-ジ カ ル ボ ン 酸 =1-t
ert-ブ チ ル エ ス テ ル の 代 わ り に 、  (2S)-N-1-Boc-N-4-Cbz-2-ピ ペ ラ ジ ン カ ル ボ ン 酸  (1g, 
2.6mmol) を 用 い て 行 っ た 。 シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー を 通 し た 後 、 化 合 物  （
１ ６ ）  (690mg, 1.5mmol) が 油 分 と し て 収 率  57% で 得 ら れ た 。  MS m/z (相 対 強 度 ) 618(
M+23) + (17), 596(M+1) + (100), 496(38).
　 ｛ ス テ ッ プ 2｝   (2R)-1-[(2S)-1-tert-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -ピ ペ ラ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ル ]
-ボ ロ Pro-(1S,2S,3R,5S)-ピ ナ ン ジ オ ー ル エ ス テ ル   （ １ ７ ）
　 化 合 物  （ １ ６ ）  (314mg, 0.53mmol) を  MeOH (6mL) に 溶 か し た 溶 液 に 、  Pd/C (40mg)
 を 加 え た 。 混 合 物 を  H 2  雰 囲 気 下 で 二 時 間 攪 拌 し た 。 反 応 が 完 了 し て か ら 、 セ ラ イ ト の
プ ロ ー  （  plough ）  を 通 し て 濾 過 し た 。 溶 媒 を 減 圧 除 去 し て 、 油 状 残 渣 を さ ら な る 精 製
は せ ず に 次 の ス テ ッ プ に 用 い た 。  MS m/z (相 対 強 度 ) 462(M+1) + (100), 406(12), 362(11
).
　 ｛ ス テ ッ プ 3｝   (2R)-1-[(2S)-1-tert-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -4-メ タ ン ス ル ホ ニ ル -ピ ペ
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ラ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ル ]-ボ ロ Pro-(1S,2S,3R,5S)-ピ ナ ン ジ オ ー ル エ ス テ ル   （ １ ８ ）
　 化 合 物  （ １ ７ ）  (214mg, 0.46mmol) を  CH 2 Cl 2  (5mL) に 溶 か し て  0℃  に 冷 却 し た 溶
液 に 、  N-メ チ ル モ ル ホ リ ン  (204μ L, 1.9mmol) と 塩 化 メ タ ン ス ル ホ ニ ル  (72μ L, 0.93m
mol) と を 連 続 的 に 加 え た 。 反 応 混 合 液 を 室 温 ま で 加 温 し て か ら 三 時 間 攪 拌 し た 。 そ の 後
、 反 応 液 を  CH 2 Cl 2  (6mL) お よ び 水  (6mL) で 希 釈 し た 。 有 機 層 を 分 離 し て  MgSO 4  で 脱 水
し た 。 濾 過 し た 後 、 溶 媒 を 減 圧 除 去 し た 。 油 状 残 渣 を 、  EtOAc/ヘ キ サ ン を 溶 離 液 と し て
用 い た カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー  (シ リ カ ゲ ル ) で 精 製 し た 。 化 合 物  （ １ ８ ）  (112mg, 
0.21mmol) を 収 率  45% で 得 た 。  MS m/z (相 対 強 度 ) 562(M+23) + (14), 540(M+1)(100), 3
88(75).
　 ｛ ス テ ッ プ 4｝   (2R)-1-[(2S)-4-メ タ ン ス ル ホ ニ ル -ピ ペ ラ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ル ]-ボ ロ Pr
o-OH  （ １ ９ ）
　 上 述 し た 、 化 合 物  （ １ ２ ）  の 合 成 に お け る  N-Boc基 の 脱 保 護 お よ び ピ ナ ン ジ オ ー ル エ
ス テ ル の 加 水 分 解 の た め の プ ロ ト コ ル を 、  （ １ ８ ）  (112mg, 0.21mg) に 対 し て 用 い た 。
化 合 物  （ １ ９ ）  (32mg, 0.11mmol) を 収 率  53% で 得 た 。  （ １ ９ ）  と TFAと の 塩 に つ い
て 、  1 H-NMR (500MHz, D 2 O) δ 4.32 (dd, J = 11.0, 3.5Hz, 1H), 4.05 (m, 1H), 3.93 (
m, 1H), 3.77 (m, 1H), 3.60 (ddd, J = 10.5, 8.0, 2.5Hz, 1H), 3.47 (ddd, J = 12.5,
 3.0, 3.0, 1H), 3.35 (m, 2H), 3.16 (m, 2H), 3.02 (dd, J = 13.8, 11.3Hz, 1H), 2.9
3 (s, 3H), 1.96 (m, 2H), 1.81 (m, 1H), 1.72 (m, 1H), 1.56 (m, 1H); MS m/z (相 対
強 度 ) 575(12), 328(M+23)+ (6), 288(M-17)(100).
 ［ 実 施 例 15:  系 列 Ｆ の 化 合 物  (2R)-1-{2-[(3S)-ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル ア ミ ノ ]-ア セ チ ル }-
ボ ロ Pro-OH  （ ２ １ ）  の 合 成 ］
　 ｛ ス テ ッ プ 1｝   (2R)-1-{2-[(3S)-1-tert-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル -ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル ア ミ
ノ ]-ア セ チ ル }-ボ ロ Pro-(1S,2S,3R,5S)-ピ ナ ン ジ オ ー ル エ ス テ ル   （ ２ ０ ）
　 上 述 し た  （ ３ Ｂ ）  の 合 成 の た め の プ ロ ト コ ル を 、 シ ク ロ ペ ン チ ル ア ミ ン の 代 わ り に 、
 (3S)-3-ア ミ ノ -ピ ロ リ ジ ン -1-カ ル ボ ン 酸 =tert-ブ チ ル エ ス テ ル を 用 い て 行 っ た 。 化 合 物
 （ ２ ０ ）  は 油 分 と し て 得 ら れ た 。
【 ０ ５ ２ ７ 】
　 ｛ ス テ ッ プ 2｝   (2R)-1-{2-[(3S)-ピ ロ リ ジ ン -3-イ ル ア ミ ノ ]-ア セ チ ル }-ボ ロ Pro-OH  
（ ２ １ ）
　 上 述 し た 、 化 合 物  （ １ ２ ）  の 合 成 に お け る  N-Boc基 の 脱 保 護 お よ び ピ ナ ン ジ オ ー ル エ
ス テ ル の 加 水 分 解 の た め の プ ロ ト コ ル を 、  （ ２ ０ ）  に 対 し て 用 い た 。 化 合 物  （ ２ １ ）  
を 白 色 固 体 と し て 得 た 。  （ ２ １ ）  と TFAと の 塩 に つ い て 、  1 H-NMR (500MHz, CD 3 OD) δ 4
.12 (m, 3H), 3.76 (m, 1H), 3.54 (m, 3H), 3.41 (m, 2H), 3.26 (m, 1H), 2.55 (m, 1H
), 2.28 (m, 1H), 2.05 (m, 3H), 1.74 (m, 1H); MS m/z (相 対 強 度 ) 241(M)(27), 224(1
00), 209(73), 155(47).
 ［ 実 施 例 16］
　 上 述 し た 手 順 を 用 い て 、 以 下 の 表 に 示 す 化 合 物 を 調 製 し 、 液 体 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ -質 量
ス ペ ク ト ル 分 光 法 （ LC-MS） を 用 い て 特 性 を 確 認 し た 。
【 ０ ５ ２ ８ 】
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【 表 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ２ ９ 】
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【 表 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ３ ０ 】
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【 表 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 ０ ５ ３ １ 】
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【 表 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ３ ２ 】
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【 表 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ３ ３ 】
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【 表 ６ 】
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【 表 ７ 】
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【 表 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ３ ６ 】
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【 表 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ３ ７ 】
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【 表 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ３ ８ 】
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【 表 １ １ 】
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【 表 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ４ ０ 】
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【 表 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ５ ４ １ 】
 ［ 実 施 例 17:  本 発 明 に 係 る 化 合 物 の ア ミ ノ ボ ロ ナ ー ト 型 と ボ ロ ン 酸 型 と の pH依 存 性 ］
　 Na 2 HPO 4  の  0.4M ス ト ッ ク 溶 液 を 、 塩  909mg を  D 2 O 16mL に 溶 か し て 調 製 し た 。  20% 
DCl D 2 O 溶 液 、 も し く は  5% DCl D 2 O 溶 液 の い ず れ か を 滴 下 し て 、 pHを 所 望 の 値 に 調 節 し
た 。 pH値 を  Fisher Scientific Accumet AB15 pH meter で 測 定 し た 。 複 数 の 少 量 の ス ト
ッ ク 溶 液  (4mL) を 調 製 し 、 閉 環 型 （ ア ミ ノ ボ ロ ナ ー ト 型 ） の 化 合 物  （ ４ ）  8mg を そ れ
ぞ れ に 加 え た 。 シ ン チ レ ー シ ョ ン バ イ ア ル に 栓 を し て 、 パ ラ フ ィ ル ム で 密 封 し て 暗 室 に 三
日 間 放 置 し た 。 そ の 後 、 pHを 再 度 測 定 し た 。  Varian AS 500MHz instrument の 対 応 す る  
1 H-NMR ス ペ ク ト ル を 記 録 し 、  2.90～ 2.95ppm の ピ ー ク の 和 と  2.40～ 2.50ppm の ピ ー ク
の 和 （ そ れ ぞ れ 、 開 環 型 、 閉 環 型 の 特 徴 で あ る ） と の 比 率 を 測 定 し て 、 そ れ ぞ れ の pHに お
け る 、 化 合 物  （ ４ ）  の 異 性 体 の 開 環 ／ 閉 環 （ 即 ち 、 直 鎖 ／ 環 状 ） の 比 率 を 定 量 し た 。 図
１ に は 、 生 理 pHに 近 い 高 pHで は 閉 環 型 が 優 勢 と な り 、 そ の 一 方 、 低 pHで は 開 環 型 が 優 勢 と
な っ て い る こ と が 示 さ れ て い る 。
【 ０ ５ ４ ２ 】
 ［ 実 施 例 18］
　 実 施 例 1～ 16の 最 終 生 成 物 を 、 本 明 細 書 中 で 示 し た よ う に し て 生 体 内 で 試 験 し た と こ ろ
、 そ れ ぞ れ の  IC 5 0  も し く は  K i の 値 は  10μ M 以 下 と な っ た 。
【 ０ ５ ４ ３ 】
　 本 発 明 は 、 当 業 者 が 製 造 し 使 用 で き る よ う に 充 分 に 詳 細 に 記 載 さ れ 例 示 さ れ て い る が 、
請 求 項 の 範 囲 内 か ら 逸 脱 す る こ と の 無 い 種 々 の 別 種 、 変 種 、 お よ び 改 良 品 が 、 当 業 者 に は
明 ら か で あ る 。
【 ０ ５ ４ ４ 】
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　 個 々 の 文 献 が 特 段 且 つ 個 別 に 参 照 さ れ て 本 開 示 に 含 ま れ る と 示 さ れ て は い る が 、 本 明 細
書 中 で 参 照 し た す べ て の 特 許 お よ び 文 献 は 、 同 一 の 範 囲 内 で 本 開 示 に 含 ま れ る 。
【 ０ ５ ４ ５ 】
　 本 明 細 書 中 に 適 切 に 示 し 記 載 さ れ た 本 発 明 は 、 本 明 細 書 中 に 特 に 開 示 さ れ て い な い 、 ひ
と つ も し く は 複 数 の 要 素 、 ま た は 、 ひ と つ も し く は 複 数 の 限 定 が 欠 け て い る 状 態 で も 実 施
す る こ と が で き る 。 し た が っ て 、 例 え ば 、 本 明 細 書 中 の そ れ ぞ れ の 例 に お い て は 、 「 ～ を
含 む 」  （  "comprising" ）  、 「 ～ か ら 実 質 的 に 成 る 」  （  "consisting essetially of"
 ）  、 お よ び 「 ～ か ら 成 る 」  （  "consisting of" ）  と い う 語 の い ず れ か は 、 任 意 に こ
の う ち の 残 り 二 つ の 語 と 入 れ 換 え て 使 う こ と が で き る 。 用 い た 語 と 表 現 と は 、 限 定 と し て
で は 無 く 、 記 載 の た め に 使 用 し て い る も の で あ っ て 、 ま た 、 こ れ ら の 語 お よ び 表 現 の 使 用
に お い て は 、 示 し た 特 徴 お よ び 記 載 し た 特 徴 の 同 等 物 、 ま た は そ れ ら の 一 部 を 除 外 す る と
い う 意 図 は 無 い が 、 請 求 す る 本 発 明 の 範 囲 内 に お い て は 種 々 の 変 種 が 可 能 で あ る と い う こ
と を 銘 記 さ れ た い 。 し た が っ て 、 特 に 本 発 明 が 、 好 ま し い 実 施 形 態 と 付 加 的 な 特 徴 を 以 っ
て 開 示 さ れ て は い る が 、 当 業 者 に は こ こ で 開 示 し た コ ン セ プ ト の 変 種 お よ び 異 種 が 想 起 さ
れ 、 ま た そ の よ う な 変 種 お よ び 異 種 は 、 付 随 す る 請 求 項 に よ っ て 定 義 さ れ る 本 発 明 の 範 囲
内 の も の で あ る と 見 做 さ れ る 、 と い う こ と を 理 解 さ れ た い 。
【 ０ ５ ４ ６ 】
　 加 え て 、 本 発 明 の 特 質 も し く は 特 徴 が 、 マ ー カ ッ シ ュ 群 の 用 語 で 記 載 さ れ て い る 場 合 に
は 、 当 業 者 は 、 本 発 明 を 、 マ ー カ ッ シ ュ 群 の 任 意 の 個 々 の 要 素 も し く は 要 素 の サ ブ 要 素 に
よ っ て も 記 載 す る こ と が で き る と い う こ と を 認 識 で き る 。 例 え ば 、  X が 、 臭 素 、 塩 素 、
お よ び 沃 素 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る も の で あ る と 記 載 し た 場 合 、  X が 臭 素 で あ る 請 求
項 、 な ら び に 、  X が 臭 素 お よ び 塩 素 で あ る 請 求 項 が 、 余 す こ と な く 記 載 さ れ る 。
【 ０ ５ ４ ７ 】
　 他 の 実 施 形 態 は 、 付 随 す る 請 求 項 内 に お い て 示 す 。
【 図 面 の 簡 単 な 説 明 】
【 ０ ５ ４ ８ 】
【 図 １ 】 図 １ は 、 本 発 明 に 係 る 化 合 物 の 水 溶 液 中 に 存 在 す る 、 直 鎖 お よ び 環 式 異 性 体 の 、
pH依 存 の パ ー セ ン テ ー ジ を 示 し て い る 。
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【 図 １ 】

【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 18年 8月 8日 (2006.8.8)
【 手 続 補 正 １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 特 許 請 求 の 範 囲
【 補 正 対 象 項 目 名 】 全 文
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 構 造 式  (I) の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ 】
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； す べ て の そ れ ら の 環 式 異 性 体 、 そ れ ら の 立 体 異 性 体 、 そ れ ら の 溶 媒 和 物 、 そ れ ら の 水 和
物 、 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 を 含 み 、 ま た 、
　   n は 、  1 か ら  3 の 数 で あ り 、
　   X は 、  CH 2 基  、  S 、  O 、  CF 2 基 、 も し く は  C(CH 3 ) 2 基  で あ り 、
　   Z は 、  H 、  ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ
ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ；
こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ま た 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X と 隣 接 す る 環 員 炭 素 原 子 と  Z と が 縮 合 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 を 形
成 し 、 ま た 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X を 含 ん だ 環 の 結 合 の う ち の ひ と つ が 二 重 結 合 で あ り 、 ま た 、
　   R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ
ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ
(C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ
ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ ア ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基 、 カ ル ボ
キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く
は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、
　   R 1  お よ び  R 2  が 、 独 立 に 、 あ る い は 共 に 、  -OH 、 ま た は 、  M +  が カ チ オ ン で あ る  -
O - M +  、 ま た は 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 を 備 え た ボ ロ ン 酸 保 護 基 、 ま た は 、 生 理 pHの 水 溶 液 中 も
し く は 生 体 液 中 に お い て 水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 、 で あ り 、
　   R 3  、  R 4  、 お よ び  R 5  が 、 以 下 の セ ッ ト  I ま た は セ ッ ト  II か ら 選 択 さ れ る も の で
あ っ て 、 ； こ こ で 、
　   セ ッ ト  I は 、  R 3  お よ び  R 4  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 C 1 ～ C 6 ア ル キ ル 基 、 も し く は
、  C 3 ～ C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー
ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ
っ て 、 こ こ で 、 こ れ ら の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ
ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ
ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル
基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ
ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、
ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル
キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基
、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ
ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル
ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、
ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で
き る も の で あ り 、 ；
　   セ ッ ト  II は 、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子  で あ り 、 ； ま た 、  R 5  が 、
【 化 ２ 】
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で あ っ て 、 こ こ で 、
　   R 2 0  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 モ ノ (C 1 - 6 )
ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 8 )シ ク ロ ア
ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基
、 ア ラ ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ
ル 置 換 チ ア ゾ リ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ
ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ
ジ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前
記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2

 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ て 、 ；
　   R 1 2  は 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド
ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、
カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基   、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、
ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ
テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が
で き る も の で あ り 、 ；
　   R x  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も
し く は フ ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、  R 1 2  で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ；
　   R y  は 、 存 在 し な い か 、 ま た は 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ
シ 基 、  O-ア ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  O-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ シ ラ ー ト 、  N-ア ル キ ル カ
ル ボ キ サ ミ ド 、  N-ア ラ ル キ ル カ ル ボ キ サ ミ ド 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 ；
　   Y は 、  CH 2 基  、  N 、  O 、  S 、  SO基  、 お よ び  SO 2 基  か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る
環 員 原 子 ま た は 基 で あ っ て 、 前 記 環 構 造 の 、 前 記 示 さ れ た Nの 位 置 、 な ら び に 、 前 記 環 が  
(CH 2 ) s  も し く は  (CH 2 ) t  に 結 合 し て い る 位 置 、 を 除 く 任 意 の 箇 所 に 位 置 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ；
　   s は  1 か ら  6 の 数 で あ り 、 ；  t は  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  
3 の 数 、 ； で あ っ て 、
　   波 線 で 両 断 さ れ た 結 合 は 、 結 合 す る 点 を 意 味 し て い る
こ と を 特 徴 と す る 、 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ 】
　 X が  CH 2 基  で あ り 、 ; X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ；  R 1  お よ び  R 2  が ヒ ド ロ キ
シ ル 基 で あ っ て 、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ；  R 5  が セ ッ ト  I の 基 で あ る 、 こ
と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 X が  CH 2 基  で あ り 、 ; X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ；  R 1  お よ び  R 2  が ヒ ド ロ キ
シ ル 基 で あ っ て 、  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ；  R 5  が セ ッ ト  II の 基 で あ っ て  Y
 が  CH 2 基  で あ る 、 こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 n が  1 で あ り 、  X が  CH 2 基  で あ り 、  R 3 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ま た 、  R 5  が
窒 素 原 子 を 含 む 複 素 環 で あ る 、 こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
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【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ５ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 R 5  が 、 下 記 の 構 造 式
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 し 、 こ こ で 、  Rx が 水 素 原 子 、 メ チ ル 基 、 も し く は エ チ ル 基 で あ る こ と を 特 徴 と す る
、 請 求 項 ５ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 構 造 式  (VI) の 化 合 物 、
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【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
も し く は こ れ ら の 環 式 異 性 体 、 ま た は 、 こ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 任 意 の 塩 、 こ れ ら の
任 意 の プ ロ ド ラ ッ グ 、 も し く は こ れ ら の 任 意 の 溶 媒 和 物 で あ っ て 、 ； こ こ で 、
　   R 3  は 水 素 原 子 、 あ る い は 、 置 換 ま た は 非 置 換 の 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 8 )ア ル
ケ ニ ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ
ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ル
キ ル 基 、 で あ り 、 ；
　   不 斉 炭 素 原 子  C a  お よ び  C b  に 付 い た 前 記 波 線 は 、 独 立 に 、 そ れ ぞ れ 、 R-配 置 、 S-配
置 、 も し く は 双 方 の 配 置 の 混 合 物 を 示 し 、 そ れ ゆ え に す べ て の 立 体 異 性 体 お よ び す べ て の
立 体 異 性 的 混 合 物 が 含 ま れ る よ う な も の で あ る
こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 下 記 の 構 造 式  (VIb) を 有 す る 、 請 求 項 ８ 記 載 の 化 合 物 の 環 式 異 性 体 で あ っ て 、
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 3 、 な ら び に 本 明 細 書 中 で 定 義 し た 変 種 が 、 請 求 項 ８ に
記 載 さ れ た も の で あ る こ と
を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ８ 記 載 の 化 合 物 の 環 式 異 性 体 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 請 求 項 ８ 記 載 の 構 造 式  VI の 化 合 物 と 、 そ の 環 式 異 性 体 と の 、 混 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 下 記 の 構 造 式  (VII) を 有 す る 化 合 物 、
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【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
も し く は こ れ ら の 環 式 異 性 体 、 ま た は 、 こ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 任 意 の 塩 、 こ れ ら の
任 意 の プ ロ ド ラ ッ グ 、 も し く は こ れ ら の 任 意 の 溶 媒 和 物 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 不 斉 炭 素 原
子  C a  お よ び  C b  に 付 い た 前 記 波 線 は 、 独 立 に 、 そ れ ぞ れ 、 R-配 置 、 S-配 置 、 も し く は 双
方 の 配 置 の 混 合 物 を 示 し 、 そ れ ゆ え に す べ て の 立 体 異 性 体 お よ び す べ て の 立 体 異 性 的 混 合
物 が 含 ま れ る よ う な も の で あ る
こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 下 記 の 構 造 式  (VIIb) を 有 す る 、 請 求 項 １ １ 記 載 の 化 合 物 の 環 式 異 性 体 で あ っ て 、
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1  お よ び  R 2  な ら び に 本 明 細 書 中 で 定 義 し た 変 種 が 、 請 求 項 １ １ に 記 載 さ れ
た も の で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ １ 記 載 の 化 合 物 の 環 式 異 性 体 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 請 求 項 １ １ 記 載 の 構 造 式  VII の 化 合 物 と 、 そ の 環 式 異 性 体 と の 、 混 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 下 記 の 構 造 式  (VIII) を 有 す る 化 合 物 、
【 化 １ ０ 】
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も し く は こ れ ら の 環 式 異 性 体 、 ま た は 、 こ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 任 意 の 塩 、 こ れ ら の
任 意 の プ ロ ド ラ ッ グ 、 も し く は こ れ ら の 任 意 の 溶 媒 和 物 で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 3  は メ チ
ル 基 も し く は エ チ ル 基 で あ り 、 ； 不 斉 炭 素 原 子  C a  お よ び  C b に 付 い た 前 記 波 線 は 、 独 立
に 、 そ れ ぞ れ 、 R-配 置 、 S-配 置 、 も し く は 双 方 の 配 置 の 混 合 物 を 示 し 、 そ れ ゆ え に す べ て
の 立 体 異 性 体 お よ び す べ て の 立 体 異 性 的 混 合 物 が 含 ま れ る よ う な も の で あ る
こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 下 記 の 構 造 式  (VIIIb) の 化 合 物 の 環 式 異 性 体 で あ っ て 、
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1  、  R 2  、  お よ び  R 3 、 な ら び に 本 明 細 書 中 で 定 義 し た 変 種 が 、 請 求 項 １ ４
に 記 載 さ れ た も の で あ る こ と
を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ４ 記 載 の 化 合 物 の 環 式 異 性 体 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 請 求 項 １ ４ 記 載 の 構 造 式  VIII の 化 合 物 と 、 そ の 環 式 異 性 体 と の 混 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 下 記 の 構 造 式  II の 直 鎖 ア ル キ ル 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
す べ て の 、 そ れ ら の 環 式 異 性 体 、 そ れ ら の 立 体 異 性 体 、 そ れ ら の 溶 媒 和 物 、 そ れ ら の 水 和
物 、 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 、 を 含 み 、 ； こ こ で 、
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　   n は 、  1 か ら  3 の 数 で あ り 、
　   X は 、  CH 2 基  、  S 、  O 、  CF 2 基 、 も し く は  C(CH 3 ) 2 基  で あ り 、
　   Z は 、  H 、  ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ
ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ；
こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ま た 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X と 隣 接 す る 環 員 炭 素 原 子 と  Z と が 縮 合 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 を 形
成 し 、 ま た 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X を 含 ん だ 環 の 結 合 の う ち の ひ と つ が 二 重 結 合 で あ り 、 ま た 、
　   R 1  お よ び  R 2  が 、 独 立 に 、 あ る い は 共 に 、  -OH 、 ま た は 、  M +  が カ チ オ ン で あ る  -
O - M +  、 ま た は 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 を 備 え た ボ ロ ン 酸 保 護 基 、 ま た は 、 生 理 pHの 水 溶 液 中 も
し く は 生 体 液 中 に お い て 水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 、 で あ り 、
　     R 3  、  R 4  、 お よ び  R 5 が 、 （ ａ ａ ） 、 （ ｂ ｂ ） 、 も し く は （ ｃ ｃ ） か ら 選 択 さ れ る
も の で あ っ て 、 ； こ こ で 、
　     （ ａ ａ ）  R 3  お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、
　       R 5  が 、
　         ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ っ て 、  n が  1 、  X が  CH 2 基  、 お よ び  Z が  H で あ
る と き に は 、  R 5  は 水 素 原 子 で は な い 、 ； か 、 あ る い は 、
　         ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (
C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前
記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 6  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る
こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア
ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で
き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 6  が 、  (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル
ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ
シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ
シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ
て 、 ； ま た 、 前 記 ア ミ ノ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 8 、  -SOR 8  、  -SO 2 R

8  、  -COR 8  、  
-CO 2 R

8 、  -CONHR 8  、  -CON(R 8 ) 2  、  -OR
8  、 ま た は  -S-R 8  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数

置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 7  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 1 0 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 0 )
ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、  (C 1 - 1 0 )ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ 基 、 ヒ ド
ロ キ シ ル (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 ト
リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル チ オ 基 、  N-ヒ ド ロ キ シ ア ミ ノ 基 、 シ ア ノ 基
、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基
、 も し く は カ ル バ モ イ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 8  が 、  (C 1 - 1 0 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 0 )ア ル キ ニ ル 基
、  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  (C 5 - 1 0 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 フ ェ ネ チ ル 基
、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア
ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ
プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で オ プ シ ョ ン と し て 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ た ア リ ー ル
基 ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 単 置 換 あ る い は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の
、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｃ ）  オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ア リ ー ル
基 、 も し く は 、 オ プ シ ョ ン と し て  (C 3 - 1 0 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 に 縮 合 す る よ う な ヘ テ ロ ア リ
ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基 も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ
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ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ
る い は 、
　         ｄ ）  イ ン ダ ニ ル 基 、  1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、  j が  0～ 3 の 数 で
あ る よ う な  (CH 2 ) j ア ダ マ ン チ ル 基 、 ま た は 、  (4-ペ ン チ ル ビ シ ク ロ [2.2.2]オ ク タ -1-イ
ル )ア ミ ン を 含 む よ う な [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 で あ
っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 イ ン ダ ニ ル 基 、 前 記 1,2,3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ チ ル 基 、 前 記 (CH 2 ) j
ア ダ マ ン チ ル 基 、 な ら び に  [2.2.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 も し く は  [3.1.1]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基
は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1
- 8 )ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 基 、 も し く は  R 9 R 1 0 N-CO-O- で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す
る こ と が で き 、 ； こ こ で 、  R 9  お よ び  R 1 0  は 、 独 立 に 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 も し く は フ
ェ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； な お 前 記 ア ル キ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て  (C 1
- 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 も し く は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 で 単
置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 9  と
 R 1 0  と が 共 に  (C 3 - 6 )ア ル キ レ ン 基 を 形 成 す る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｅ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、
 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]
ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、 も し く は ア ダ マ ン
チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で
単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、
； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ
シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記
[3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り
、 ； ま た 、 さ ら に 、
　         R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )
ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基
、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト
キ シ 基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基
  、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で
前 記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く
は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｆ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記
フ ェ ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が
で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ
ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で
、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す
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る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ピ
リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ
ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く
は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共
に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  r は  2 か ら  6 の 数
、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｈ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 6  お よ び  R 1 7  は 、 そ れ ぞ れ 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 -
6 )ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ
ル 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル
キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基
、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ
ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル
基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な
も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 6  と  R 1 7 と が 共 に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す
る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  s は  1 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｉ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 8  お よ び  R 1 9  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ジ (C 1 - 6 )ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル
基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ
ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前
記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ピ
リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ
ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く
は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 8  と  R 1 9 と が 前
記  N と 共 に 、 前 記 窒 素 原 子 を 含 ん だ  (N, C 3 - 1 2 )ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、
で あ っ て 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の  t は 独 立 に  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か
ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｊ ）  構 造 式  (フ ェ ニ ル -CH 2 -C(CH 3 ) 2 -) の 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ
ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ
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う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　         ｋ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 そ れ ぞ れ の
 t は 、 独 立 に 、  0 か ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、  u は  0 か ら  3 の 数 で あ る よ う な も の
、 ； で あ っ て 、 ；
波 線 を 含 ん だ 結 合 は 、 結 合 す る 点 を 示 し て い る 、 ； と い う も の で あ る か あ る い は 、 ；
　     （ ｂ ｂ ）  R 3  、  R 4  お よ び  R 5 が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基
、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ
ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ シ ク ロ ア ル キ ル
基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル ビ シ ク ロ
ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ
ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ア ラ ル キ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て が 、 オ
プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア
ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ
ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル
ア ミ ノ 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、 ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換
ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル
キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ
ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基
、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ
ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ
カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル
基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 も し く は ス ル ホ ニ ル 基 、 で 単 置 換 も し
く は 独 立 に 複 数 置 換 さ れ る よ う な も の 、 で あ っ て 、 ；  n が  1 で あ り 、  X が  CH 2 基  で あ
り 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  Z 、  R 3  、 お よ び  R 5  が  H で あ る と き に
は 、  R 4  は 天 然 α -ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で は 無 く 、 ； ま た 、  n が  1 で あ り 、  X が  CH 2  で あ
り 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  Z お よ び  R 5  が  H で あ る と き に は 、  R 3 お
よ び  R 4  は ど ち ら も メ チ ル 基 で は 無 い よ う な も の 、 ； で あ る も の で あ っ て ま た は 、 ；
　     （ ｃ ｃ ）  R 3  が 、 水 素 原 子 で あ っ て 、 ； 且 つ 、  R 4 と  R 5  と が 、 そ れ ら が 結 合 し て
い る 原 子 と 共 に 、 三 個 ～ 七 個 の 炭 素 原 子 と 一 個 の 窒 素 原 子 か ら 成 る 四 員 ～ 八 員 の ヘ テ ロ シ
ク リ ル 環 を 形 成 し 、 ； こ こ で 、 前 記 ヘ テ ロ シ ク リ ル 環 の 、  N に 結 合 し て い る 炭 素 原 子 以
外 の 炭 素 原 子 と 、  R 4  と が 、 構 造 式  -(CR 2 2 R 2 3 ) m - を 有 し て お り 、 ； こ こ で 、  m は  2 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ま た 、  R 2 2  お よ び  R 2 3  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 ア
ル コ キ シ 基 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ハ ロ 基 、 ア
ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、
ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル
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キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル
ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、
ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ
ニ ル ア ミ ノ 基 で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ヘ テ ロ シ ク リ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ア リ ー ル 基
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 も し く は 、 前 記 ヘ テ ロ シ ク リ ル 環 に 縮 合 す る よ う な 三 員 ～ 七 員 の シ
ク ロ ア ル キ ル 環 を 有 し て い る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  n が  1 で あ り 、  X が  CH 2 基  
で あ り 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ま た 、  Z お よ び  R 3  が  H で あ る と き に は 、  
R 4  お よ び  R 5  が 共 に  -(CH 2 ) 2 - も し く は  -(CH 2 ) 3 - を 形 成 し な い よ う な も の 、 ；
で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 直 鎖 ア ル キ ル 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 下 記 の 構 造 式  III の 直 鎖 ベ ー タ 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； す べ て の 、 そ れ ら の 環 式 異 性 体 、 そ れ ら の 立 体 異 性 体 、 そ れ ら の 溶 媒 和 物 、 そ れ ら の 水
和 物 、 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 、 を 含 み 、 ； こ こ で 、
　   n は 、  1 か ら  3 の 数 で あ り 、
　   X は 、  CH 2 基  、  S 、  O 、  CF 2 基 、 も し く は  C(CH 3 ) 2 基  で あ り 、
　   Z は 、  H 、  ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ
ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ；
こ こ で 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置
換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ま た 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X と 隣 接 す る 環 員 炭 素 原 子 と  Z と が 縮 合 シ ク ロ プ ロ ピ ル 基 を 形
成 し 、 ま た 、
　   オ プ シ ョ ン と し て 、  X を 含 ん だ 環 の 結 合 の う ち の ひ と つ が 二 重 結 合 で あ り 、 ま た 、
　   R 1  お よ び  R 2  が 、 独 立 に 、 あ る い は 共 に 、  -OH 、 ま た は 、  M + が カ チ オ ン で あ る  -O
- M +  、 ま た は 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 を 備 え た ボ ロ ン 酸 保 護 基 、 ま た は 、 生 理 pHの 水 溶 液 中 も し
く は 生 体 液 中 に お い て 水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 、 で あ り 、
　     R i  、  R i i  、  R 3  、  R 4  、 お よ び  R 5  が 、 （ ａ ａ ） も し く は （ ｂ ｂ ） 、 か ら 選 択 さ
れ る も の で あ っ て 、 ； こ こ で 、
　     （ ａ ａ ）  R i  、  R i i  、  R 3 、 お よ び  R 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； 且 つ 、  R 5  が 水 素 原
子 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 で あ る よ う な も の 、 ； で あ
る か 、 あ る い は 、
　     （ ｂ ｂ ）  R i  、  R i i  、  R 3 、  R 4  、 お よ び  R 5  が 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 基
、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク
ロ ア ル キ ル 基 、 ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル
基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ビ
シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ ト リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ビ シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ア
ル キ ル ビ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル ア ル キ ル チ オ ア ル キ ル 基
、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル
ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 で あ っ
て 、 ； こ こ で 、 こ れ ら の す べ て は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ア ル キ ル 基 、 ポ リ ハ
ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ポ リ ハ ロ ア ル コ キ シ 基 、 ア ル コ キ シ カ
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ル ボ ニ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル
基 、 ポ リ シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル ア ミ ノ 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ
ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ヘ テ ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 基 、
ニ ト ロ 基 、 シ ア ノ 基 、 ア ミ ノ 基 、 置 換 ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 基
、 チ オ ー ル 基 、 ア ル キ ル チ オ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ア シ ル 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ
ル 基 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ニ ル ア ミ ノ -カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル 基 、 ア ル ケ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル オ キ シ 基 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ
ル ア ミ ノ 基 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ア ミ
ノ カ ル ボ ニ ル -ア ミ ノ 基 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ミ
ノ ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、
も し く は ス ル ホ ニ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ；
で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 直 鎖 ベ ー タ 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 下 記 の 構 造 式  IV を 有 す る 環 式 ベ ー タ 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； す べ て の 、 そ れ ら の 環 式 異 性 体 、 そ れ ら の 立 体 異 性 体 、 そ れ ら の 溶 媒 和 物 、 そ れ ら の 水
和 物 、 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 、 を 含 み 、 ； こ こ で 、
　   Y は 、  O 、 S 、  CHR 2 5  、 も し く は  NR 2 6  で あ り 、
　   Y が  CHR 2 5  で あ る 場 合 に は 、  k が  0 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 且 つ  m が  0 か ら  3 
の 数 で あ り 、
　   Y が  NR 2 6  で あ る 場 合 に は 、  k が  1 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 且 つ  m が  0 か ら  3 の
数 で あ り 、
　   Y が  O で あ る 場 合 に は 、  k が  1 か ら  3 の 数 で あ っ て 、 且 つ  m が  0 か ら  3 の 数
で あ り 、 ま た 、 ；
　   R 1  お よ び  R 2  が 、 独 立 に 、 あ る い は 共 に 、  -OH 、 ま た は 、  M +  が カ チ オ ン で あ る  -
O - M +  、 ま た は 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 を 備 え た ボ ロ ン 酸 保 護 基 、 ま た は 、 生 理 pHの 水 溶 液 中 も
し く は 生 体 液 中 に お い て 水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 、 で あ り 、 ま た
、
　   R は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 で あ り
、 ま た 、
　   R 2 4  の そ れ ぞ れ は 、 独 立 に 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
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と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基
も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複
数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル
ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、
も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て
、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ
ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン
ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前
記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p 
は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル
キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ
ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ
基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、 カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基   、
フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前 記
ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は 独
立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ
ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で
、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す
る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ピ
リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ
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ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く
は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共
に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  s は  0 か ら  6 の 数
、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 ；
　   R 2 5  が 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基
も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複
数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  R 1 1 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 1  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル
ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、
も し く は ア ダ マ ン チ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ ン と し て
、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-オ キ ソ ピ
ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ベ ン
ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前
記 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ
ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ
と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ
ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p 
は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 さ ら に 、
　     R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル
キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ
ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ
基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、  カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基   
、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前
記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は
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独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ
ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で
、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す
る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ピ
リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ
ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く
は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共
に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  t は  0 か ら  6 の 数
、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  t は  0 か
ら  6 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 ；
　   R 2 6  が 、
　     ａ ）  水 素 原 子 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｂ ）  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1
2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア
ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ
ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ
と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル
キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き
る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｃ ）  ア リ ー ル 基 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ア リ ー ル 基
も し く は 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複
数 置 換 す る こ と が で き る も の 、 ； か 、 あ る い は 、
　     ｄ ）  R 2 7 (CH 2 ) p - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 2 7  は 、  2-オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、  (C 1
- 6 )ア ル コ キ シ 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ノ キ シ 基 、  (C 1 - 8 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、  [3.3.3]ビ シ
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ク ロ 炭 素 環 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ナ フ チ ル 基 、 シ ク ロ ヘ キ セ ニ ル 基 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル カ ル
ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ミ ジ
ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、
ア ダ マ ン チ ル 基 、 も し く は  R N ス ル ホ ニ ル 基 で あ り 、 ； こ こ で 、 前 記 R N 基 は 、 ア ル キ ル 基
、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ
ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 基 、 も し く は
ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ル キ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 は 、 オ プ シ ョ
ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 こ こ で 、 前 記 2-
オ キ ソ ピ ロ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、
前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ
ル 基 、 前 記 R N 基 、 お よ び 前 記 ナ フ チ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は
独 立 に 二 置 換 も し く は 独 立 に 三 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ
ェ ノ キ シ 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 4 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 4 )ア ル コ キ シ 基 、 も し く は
ハ ロ ゲ ン 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 [3.3.3]ビ シ ク
ロ 炭 素 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 で 単 置 換 も し く は 独 立 に 複 数 置 換
す る こ と が で き る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  p は  0 か ら  3 の 数 で あ り 、 ； ま た 、 さ
ら に 、
　     R 1 2  が 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 基 、 シ ア ノ 基 、 ニ ト ロ 基 、  (C 1 - 6 )ア ル
キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 カ ル ボ キ シ 基 、 ア セ ト ア ミ ド 基 、 ヒ
ド ロ キ シ 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル 基 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ
基 、 ス ル フ ァ モ イ ル 基 、  カ ル バ モ イ ル 基 、 ス ル ホ ン ア ミ ド 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基   
、 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で 前
記 ア リ ー ル 基 お よ び 前 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 7  で 単 置 換 も し く は
独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｅ ）  (R 1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - で あ っ て 、 ； こ こ で 、  R 1 3  は フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 前 記 フ ェ
ニ ル 基 は オ プ シ ョ ン と し て 独 立 に 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き
る よ う な も の で あ り 、 ； ま た 、  q は  0 か ら  3 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｆ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 1 4  お よ び  R 1 5  は 、 独 立 に 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、  (C 1 - 6 )ア ル キ
ル カ ル ボ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 環 基 、 ベ ン ジ
ル 基 、 ベ ン ゾ イ ル 基 、 ピ リ ジ ニ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル 基 、 フ ェ ニ ル ア ミ ノ -カ
ル ボ ニ ル 基 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 で あ っ て 、 ； こ こ で
、 前 記 シ ク ロ ア ル キ ル 環 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、 ヒ ド ロ キ シ (C 1 - 6 )ア ル キ ル 基 で 置 換 す
る こ と が で き 、 ； ま た 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 、 前 記 ベ ン ゾ イ ル 基 、 前 記 ピ リ ジ ニ ル 基 、 前 記 ピ
リ ミ ジ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 、 前 記 フ ェ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ル ス ル ホ
ニ ル 基 、 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換 も し く
は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る か 、 ； あ る い は 、  R 1 4  と  R 1 5 と が 共
に 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 形 成 す る か 、 で あ っ て 、 ； ま た 、  ss は  0 で あ る か 、
も し く は  2 か ら  6 の 数 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、
　     ｇ ）  下 記 の 構 造 式 の 化 合 物 で あ っ て 、
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【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
； こ こ で 、  R 2 1  は 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 8 )ア ル キ ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 、 も し く は フ ェ ニ ル 基 で
あ っ て 、 ； こ こ で 、 前 記 ベ ン ジ ル 基 お よ び 前 記 フ ェ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  
で 環 上 を 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、  tt は  0 
で あ る か 、 も し く は  2 か ら  6 の 数 で あ る 、 ；
こ と を 特 徴 と す る 、 環 式 ベ ー タ 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 X が  CH 2 基  で あ り 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、  R 1  お よ び  R 2  が ヒ ド ロ キ シ ル
基 で あ る 、 こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ７ 、 １ ８ 、 も し く は １ ９ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 X が  CH 2 基  で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  お よ び  R
2  が ヒ ド ロ キ シ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  Y が  CHR 2 5  で あ り 、 ； ま た 、  R 2 5  が 水 素 原 子 で
あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 -
1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 か
ら 選 択 さ れ 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換
も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記
ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま
た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の 、 ； で あ る か 、 あ る い は 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 が 、 オ プ シ
ョ ン と し て 、  R 1 2  、 R 1 1 (CH 2 ) p - 、  (R

1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - 、 下 記 の 構 造 式 の 基 、

【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る 、 こ と を 特 徴 と す る 、
請 求 項 １ ９ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 X が  CH 2 基 で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  お よ び  R 2

 が ヒ ド ロ キ シ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  Y が  CHR 2 5  で あ
っ て 、 こ こ で 、  R 2 5  が 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 -
1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 か
ら 選 択 さ れ 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換
も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ り 、 ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前 記
ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、 ま
た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 が 、 オ プ シ ョ ン と し
て 、  R 1 2  、 R 1 1 (CH 2 ) p - 、  (R

1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - 、 下 記 の 構 造 式 の 基 、
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【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
ま た は 、 下 記 の 構 造 式 の 基 、
【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る 、 こ と を 特 徴 と す る 、
請 求 項 １ ９ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 X が  CH 2 基 で あ り 、 ； ま た 、  X を 含 む 前 記 環 が 飽 和 し て お り 、 ； ま た 、  R 1  お よ び  R 2

 が ヒ ド ロ キ シ ル 基 で あ り 、 ； ま た 、  R 2 4  が 水 素 原 子 で あ り 、 ； ま た 、  Y が  NR 2 6  で あ
っ て 、 こ こ で 、  R 2 6  が 、 水 素 原 子 、  (C 1 - 1 2 )ア ル キ ル 基 、  (C 2 - 1 2 )ア ル ケ ニ ル 基 、  (C 2 -
1 2 )ア ル キ ニ ル 基 、  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 も し く は  (C 3 - 1 2 )シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 か
ら 選 択 さ れ 、 ； こ こ で 、 前 記 ア ル キ ル 基 、 前 記 ア ル ケ ニ ル 基 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 、 前 記 シ
ク ロ ア ル キ ル 基 、 お よ び 前 記 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 は 、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R 1 2  で 単 置 換
も し く は 独 立 に 複 数 置 換 す る こ と が で き る も の で あ っ て 、 ま た 、 前 記 ア ル キ ル 基 部 位 、 前
記 ア ル ケ ニ ル 基 部 位 、 前 記 ア ル キ ニ ル 基 部 位 は 、 直 鎖 も し く は 分 鎖 を 含 む も の で あ っ て 、
ま た 環 状 部 位 を 含 む こ と が で き る も の で あ り 、 ； ま た 、 前 記 フ ェ ニ ル 基 が 、 オ プ シ ョ ン と
し て 、  R 1 2  、 R 2 7 (CH 2 ) p - 、  (R

1 3 ) 2 CH(CH 2 ) q - 、 下 記 の 構 造 式 の 基 、
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
ま た は 、 下 記 の 構 造 式 の 基 、
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【 化 ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
で 単 置 換 も し く は 独 立 に 二 置 換 す る こ と が で き る よ う な も の で あ る 、 こ と を 特 徴 と す る 、
請 求 項 １ ９ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 下 記 の 構 造 式  (V) を 有 す る 化 合 物 、
【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
そ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 、 そ れ ら の 水 和 物 、 そ れ ら の プ ロ ド ラ ッ グ 、 お よ び そ れ ら
の 溶 媒 和 物 、 な ら び に 、 他 の エ ナ ン チ オ マ ー を 含 む 立 体 異 性 的 混 合 物 、 で あ っ て 、
　   R N  が 、 置 換 ま た は 非 置 換 の 、 ア ル キ ル 基 、 ア ル ケ ニ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 ア ラ ル キ ル
基 、 シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 基 、 シ ク ロ ア ル ケ
ニ ル ア ル キ ル 基 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 基 、 も し く は ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ル キ ル 基 、 で あ る
こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ９ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 R 1  お よ び  R 2  が 、 独 立 に 、 ま た は 共 に 、  (+)-ピ ナ ン ジ オ ー ル 、 ピ ナ コ ー ル 、  1,2-ジ
シ ク ロ ヘ キ シ ル エ タ ン ジ オ ー ル 、  1,2-エ タ ン ジ オ ー ル 、  2,2-ジ エ タ ノ ー ル ア ミ ン 、  1,3
-プ ロ パ ン ジ オ ー ル 、  2,3-ブ タ ン ジ オ ー ル 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル タ ル ト ラ ー ト 、  1,4-ブ タ ン
ジ オ ー ル 、 ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ タ ン ジ オ ー ル 、  (S,S,)-5,6-デ カ ン ジ オ ー ル 、  1,1,2-ト リ
フ ェ ニ ル -1,2-エ タ ン ジ オ ー ル 、  (2R,3R)-1,4-ジ メ ト キ シ -1,1,4,4-テ ト ラ フ ェ ニ ル -2,3-
ブ タ ン ジ オ ー ル 、 メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル 、 カ テ コ ー ル 、 も し く は  1
-ブ タ ノ ー ル か ら 形 成 さ れ た 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 を 備 え た 前 記 ボ ロ ン 酸 保 護 基 で あ る こ と を
特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ～ ２ ４ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 R 1  お よ び  R 2  が 、 独 立 に 、 ま た は 共 に 、 生 理 pHの 水 溶 液 中 も し く は 生 体 液 中 に お い て
水 和 さ れ て ヒ ド ロ キ シ ル 基 と な る こ と が で き る 基 、 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 １ ～
２ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 。

(234) JP 2007-512254 A 2007.5.17



【 請 求 項 ２ ７ 】
　 請 求 項 １ ～ ２ ６ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 と 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 と を 含 む こ
と を 特 徴 と す る 、 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV を 、 請 求 項 １ ～ ２ ７ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 の 有
効 量 と 接 触 さ せ る ス テ ッ プ 、 を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV阻
害 方 法 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 前 記 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV が 、 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV の 阻 害 を 介 し て
調 節 も し く は 正 常 化 で き る よ う な 症 状 の 処 置 を 必 要 と す る 哺 乳 類 の 内 部 に 在 り 、 ま た 、 前
記 接 触 す る ス テ ッ プ が 、 前 記 哺 乳 類 に 、 請 求 項 １ ～ ２ ７ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 の
治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス テ ッ プ を 含 む 、 こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ２ ８ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 前 記 症 状 が 、 血 糖 制 御 異 常  （  impaired glycemic control ）  で あ る こ と を 特 徴 と す
る 、 請 求 項 ２ ９ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 前 記 症 状 が 、 糖 尿 病 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ２ ９ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　 前 記 化 合 物 が 、 ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV を 、 少 な く と も ひ と つ の 他 の ジ ペ プ チ ジ
ル ペ プ チ ダ ー ゼ が 存 在 す る に も か か わ ら ず 、 選 択 的 に 阻 害 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項
２ ８ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
　 イ ン ス リ ン 分 泌 の 増 大 、 イ ン ス リ ン 感 度 の 増 大 、 胃 腸 器 官 系 か ら の 糖 の 取 り 込 み の 低 減
、 血 糖 制 御 に 影 響 す る 内 因 性 ペ プ チ ド も し く は 蛋 白 質 の 作 用 の 増 強 、 ま た は 、 血 糖 制 御 に
影 響 す る 内 因 性 ペ プ チ ド も し く は 蛋 白 質 の 置 換 の 提 供 、 あ る い は こ れ ら の 組 み 合 わ せ 、 を
行 う た め の 第 二 薬 剤 、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 第 二 薬 剤 の 治 療 上 有 効 な 量 を 投 与 す る ス
テ ッ プ 、 を さ ら に 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ２ ９ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
　 哺 乳 類 の 患 者 の 、  (1) 高 血 糖 症 、  (2) 低 耐 糖 能 、  (3) イ ン ス リ ン 抵 抗 性 、  (4) 肥 満
、  (5) 脂 質 異 常 、  (6) 低 脂 血 症 、  (7) 高 脂 血 症 、  (8) 高 ト リ グ リ セ リ ド 血 症 、  (9) 
高 コ レ ス テ ロ ー ル 血 症 、  (10) 低 HDL症 、  (11) 高 LDL症 、  (12) ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 症
お よ び そ の 続 発 症 、  (13) 血 管 再 狭 窄 、  (14) 過 敏 性 腸 症 候 群 、  (15) ク ロ ー ン 病 お よ び
潰 瘍 性 大 腸 炎 を 含 む 炎 症 性 腸 疾 患 、  (16) 関 節 リ ウ マ チ 、  (17) 他 の 炎 症 、  (18) 膵 炎 、
 (19) 腹 部 肥 満 、  (20) 神 経 変 性 疾 患 、  (21) 多 発 性 硬 化 症 、  (22) 網 膜 障 害 、  (23) 腎
障 害 、  (24) 神 経 障 害 、  (25) シ ン ド ロ ー ム X、  (26) 卵 巣 ア ン ド ロ ゲ ン 過 剰 症 、  (27) 
移 植 に お け る 同 種 移 植 拒 否 反 応 、 (28) II型 糖 尿 病 、  (29) 成 長 ホ ル モ ン 欠 乏 症 、  (30) 
好 中 球 減 少 症 、  (31) 貧 血 、  (32) 神 経 細 胞 異 常 、  (33) 腫 瘍 の 生 長 お よ び 転 移 、  (34) 
前 立 腺 肥 大 症 、  (35) 歯 齦 炎 、  (36) 高 血 圧 、  (37) 骨 粗 鬆 症 、 な ら び に 、 ジ ペ プ チ ジ ル
ペ プ チ ダ ー ゼ -IVの 阻 害 に よ っ て 処 置 す る こ と が で き る よ う な 他 の 症 状 、 か ら 成 る 群 か ら
選 択 さ れ る ひ と つ も し く は 複 数 の 症 状 を 、 処 置 、 抑 制 、 も し く は 抑 止 す る た め の 方 法 で あ
っ て 、 前 記 患 者 は 前 記 処 置 を 必 要 と し て お り 、 ま た 、 前 記 患 者 に 、 請 求 項 １ ～ ２ ７ の い ず
れ か 一 項 に 記 載 の 第 一 の 化 合 物 の 治 療 上 有 効 な 量 、 な ら び に 、
　   ａ ）  他 の ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ -IV阻 害 剤 、
　   ｂ ）  (i) PPARア ゴ ニ ス ト 類 、  (ii) ビ グ ア ニ ド 類 、 お よ び  (iii) 蛋 白 質 ホ ス フ ァ タ
ー ゼ -1B阻 害 剤 類 、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る イ ン ス リ ン 増 感 剤 、
　   ｃ ）  イ ン ス リ ン 、 も し く は イ ン ス リ ン 模 倣 物 質 、
　   ｄ ）  ス ル ホ ニ ル 尿 素 類 、 も し く は 他 の イ ン ス リ ン 分 泌 促 進 物 質 、
　   ｅ ）  α -グ ル コ シ ダ ー ゼ 阻 害 剤 、
　   ｆ ）  グ ル カ ゴ ン 受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 類 、
　   ｇ ）  GLP-1 、  GLP-1模 倣 物 質 、 お よ び  GLP-1受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 類 、
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　   ｈ ）  GLP-2、  GLP-2模 倣 物 質 、 お よ び  GLP-2受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 類 、
　   ｉ ）  GIP 、  GIP模 倣 物 質 、 お よ び  GIP受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 類 、
　   ｊ ）  PACAP 、  PACAP模 倣 物 質 、 お よ び  PACAP受 容 体 3ア ゴ ニ ス ト 類 、
　   ｋ ）  (i) HMG-CoA還 元 酵 素 阻 害 剤 、  (ii) 捕 捉 剤 、  (iii) ニ コ チ ニ ル ア ル コ ー ル 、
ニ コ チ ン 酸 、 も し く は そ れ ら の 塩 、  (iv) PPARα ア ゴ ニ ス ト 類 、  (v) PPARα /γ 二 重 ア ゴ
ニ ス ト 類 、  (vi) コ レ ス テ ロ ー ル 吸 収 阻 害 剤 、  (vii) ア シ ル -CoA （ コ レ ス テ ロ ー ル -ア
シ ル ト ラ ン ス フ ェ ラ ー ゼ 阻 害 剤 ） 、 な ら び に  (viii) 抗 酸 化 剤 、 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ
る コ レ ス テ ロ ー ル 低 下 薬 、
　   ｌ ）  PPARδ ア ゴ ニ ス ト 類 、
　   ｍ ）  抗 肥 満 物 質 、
　   ｎ ）  腸 内 胆 汁 酸 輸 送 体 阻 害 剤 、
　   ｏ ）  抗 炎 症 薬 、
　   ｐ ）  G-CSF 、  G-CSF模 倣 物 質 、 お よ び  G-CSF受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 類 、 ； な ら び に 、
　   ｑ ）  EPO 、  EPO模 倣 物 質 、 お よ び  EPO受 容 体 ア ゴ ニ ス ト 類 、
か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る ひ と つ も し く は 複 数 の 第 二 薬 剤 の 治 療 上 有 効 な 量 を 、 前 記 患 者
に 投 与 す る ス テ ッ プ 、
を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
　   請 求 項 １ ～ ２ ７ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 と 、
　   イ ン ス リ ン 分 泌 の 増 大 、 イ ン ス リ ン 感 度 の 増 大 、 胃 腸 器 官 系 か ら の 糖 の 取 り 込 み の 低
減 、 血 糖 制 御 に 影 響 す る 内 因 性 ペ プ チ ド も し く は 蛋 白 質 の 作 用 の 増 強 、 ま た は 、 血 糖 制 御
に 影 響 す る 内 因 性 ペ プ チ ド も し く は 蛋 白 質 の 置 換 の 提 供 、 あ る い は こ れ ら の 組 み 合 わ せ 、
を 行 う た め の 第 二 薬 剤 と
を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 薬 学 的 配 合 物 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
　 前 記 第 二 薬 剤 が 、 抗 糖 尿 病 薬 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ ５ 記 載 の 薬 学 的 配 合 物
。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　 前 記 化 合 物 と 前 記 抗 糖 尿 病 薬 と の 重 量 比 が 、 約  0.01:1 か ら 約  100:1 の 範 囲 で あ る こ
と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ ６ 記 載 の 薬 学 的 配 合 物 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
　 前 記 第 二 薬 剤 が 、 グ リ ブ リ ド 、 グ リ ピ ジ ド 、 ナ テ グ リ ニ ド 、 レ パ グ リ ニ ド 、 メ ト ホ ル ミ
ン 、 ピ オ グ リ タ ゾ ン 、 ロ ジ グ リ タ ゾ ン 、 ア ク ラ ボ ー ス 、 ミ グ リ ト ー ル 、 エ キ セ ナ チ ド  （  
exenatide ）  、 イ ン ス リ ン 、 メ ト ホ ル ミ ン 、 グ リ ブ リ ド 、 グ リ メ ピ リ ド 、 グ リ ピ リ ド 、
グ リ ピ ジ ド 、 ク ロ ロ プ ロ パ ン ア ミ ド 、 グ リ ク ラ ジ ド 、 ア ク ラ ボ ー ス 、 ミ グ リ ト ー ル 、 ピ オ
グ リ タ ゾ ン 、 ト ロ グ リ タ ゾ ン 、 ロ ジ グ リ タ ゾ ン 、 イ ン ス リ ン 、  Gl-262570 、 イ サ グ リ タ
ゾ ン 、  JTT-501 、  NN-2344 、  L895645 、  YM-440 、  R-119702 、  AJ9677 、 レ パ グ リ
ニ ド 、 ナ テ グ リ ニ ド 、  KAD1129 、  APR-HO39242 、  GW-409544 、  KRP297 、  AC2993 、  
LY307161 、  NN2211 、  お よ び  LY315902 、 ま た は こ れ ら の 任 意 の 組 み 合 わ せ 、 で あ る こ
と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ ６ 記 載 の 薬 学 的 配 合 物 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
　 前 記 第 二 薬 剤 が 、 糖 尿 病 に 関 連 す る 症 状 の 処 置 に 対 し て 適 切 な も の で あ る こ と を 特 徴 と
す る 、 請 求 項 ３ ５ 記 載 の 薬 学 的 配 合 物 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
　 請 求 項 １ ～ ２ ７ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 が 、 前 記 第 二 薬 剤 と の 重 量 比 に し て 約 0.
01:1 か ら 約  100:1 の 範 囲 で 存 在 す る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ３ ９ 記 載 の 薬 学 的 配 合 物
。
【 請 求 項 ４ １ 】
　 下 記 の 構 造 式  XX を 有 す る よ う な 請 求 項 １ 、 １ ７ 、 も し く は １ ８ に 記 載 の 化 合 物 を 調 製
す る た め の 方 法 で あ っ て 、
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【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、 前 記 R i R i i C基 は 、 存 在 し て も 存 在 し な く て も よ く 、 ； ま た 、 下 記 の 構 造 式  (XX
X) の 化 合 物 を 、
【 化 ３ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
下 記 の 構 造 式  (XXXI) の 化 合 物 と
【 化 ３ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
接 触 さ せ る ス テ ッ プ を 含 み 、 ； こ こ で 、  L は 脱 離 基 を 含 み 、 ； ま た 、 構 造 式  XXX の 前 記
R i R i i C基 は 、 存 在 し て も 存 在 し な く て も よ く 、 ； ま た 、 請 求 項 １ 、 １ ７ 、 も し く は １ ８ に
記 載 の 化 合 物 を 与 え る た め に 適 切 な 条 件 下 に お け る も の で あ る 、
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こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ４ ２ 】
　 L が 、 ハ ロ 基 、 も し く は ス ル ホ ン 酸 エ ス テ ル で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ４ １ 記 載
の 方 法 。
【 請 求 項 ４ ３ 】
　 L が 、 ク ロ ロ 基 、 も し く は ブ ロ モ 基 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ４ １ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ４ ４ 】
　 酸 と 、  R 1  お よ び  R 2  が そ れ ぞ れ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 を 備 え た ボ ロ ン 酸 保 護 基 で あ る よ う
な 前 記 構 造 式  XX の 化 合 物 と を 、 接 触 さ せ る こ と に よ っ て 、  R 1  お よ び  R 2  が そ れ ぞ れ  O
H基 で あ る よ う な 前 記 構 造 式  XX の 化 合 物 を 調 製 す る ス テ ッ プ 、 を さ ら に 含 む こ と を 特 徴
と す る 、 請 求 項 ４ １ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ４ ５ 】
　 下 記 の 構 造 式  XXI を 有 す る よ う な 請 求 項 １ 、 １ ７ 、 １ ８ 、 も し く は １ ９ に 記 載 の 化 合
物 を 調 製 す る た め の 方 法 で あ っ て 、
【 化 ３ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
； こ こ で 、 前 記 R i R i i C基 は 、 存 在 し て も 存 在 し な く て も よ く 、 ； ま た 、 存 在 す る 場 合 に は
、 オ プ シ ョ ン と し て 、  R i R i i C 、  R 5 NH 、 お よ び 前 記 R 4 R 5 C基 が 共 に 、 請 求 項 １ ９ で 定 義
し た 下 記 の 構 造 式  XXII の 基 を 形 成 し 、 ；
【 化 ３ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
下 記 の 構 造 式  (XXXII) の 化 合 物 を 、
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【 化 ３ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
下 記 の 構 造 式  (XXXIII) の 化 合 物 に 接 触 さ せ る ス テ ッ プ を 含 み 、 ；
【 化 ３ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
こ こ で 、  G は 保 護 基 を 含 み 、 ； ま た 、  L は 脱 離 基 を 含 み 、 ； ま た 、 前 記 R i R i i C基 は 存 在
し て も 存 在 し な く て も よ く 、 存 在 す る 場 合 に は 、 こ の 基 お よ び そ れ に 隣 接 す る 基 は 、 オ プ
シ ョ ン と し て 、 前 記  XXII の 基 と な る こ と が で き 、 ； ま た 、  G が 保 護 さ れ た 構 造 式  (XXI
) の 化 合 物 を 与 え る の に 適 切 な 条 件 下 に お い て 、  基  G を 脱 離 し て 、 構 造 式  (XXI) の 前
記 化 合 物 を 与 え る の に 適 切 な 条 件 下 で 、 前 記  G が 保 護 さ れ た 構 造 式  (XXI) の 化 合 物 で 処
置 す る 、
こ と を 特 徴 と す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ４ ６ 】
　 G が 、  (C 1 - 6 )ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は ア リ ー ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 で あ る
こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ４ ５ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ４ ７ 】
　  G が 、  tert-ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 、 も し く は 、  9-フ
ル オ レ ニ ル メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 基 で あ る こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ４ ５ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ４ ８ 】
　 酸 と 、  R 1  お よ び  R 2  が そ れ ぞ れ ヒ ド ロ キ シ ル 基 を 備 え た ボ ロ ン 酸 保 護 基 で あ る よ う な
構 造 式 構 造 式  (XXI) の 化 合 物 と を 接 触 さ せ て 、  R 1  お よ び  R 2  が そ れ ぞ れ  OH基 で あ る よ
う な 構 造 式  (XXI) の 化 合 物 を 調 製 す る ス テ ッ プ 、 を さ ら に 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 請 求
項 ４ ５ 記 載 の 方 法 。
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