
(57)【要約】

　本発明は、ＣＣＲ５受容体の調節が関係する病気を含

む、種々の病気の処置に有用な本明細書で定義した置換

基を有する式（Ｉ）のピペリジン誘導体に関する。より

詳細には、本発明は、１－オキサ－３，８－ジアザ－ス

ピロ［４．５］デカン－２－オンおよび１－オキサ－３

，９－ジアザ－スピロ［５．５］ウンデカン－２－オン

化合物ならびに関連する誘導体、そのような誘導体を含

む組成物、ならびにそのような誘導体の使用に関する。

本誘導体により治療または予防しうる病気には、ＨＩＶ

および遺伝子的に関連するレトロウイルス感染（および

その結果の後天的免疫不全症候群、ＡＩＤＳ）、免疫系

の疾患および炎症性疾患が包含される。
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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 式 Ｉ の 化 合 物 ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
Ｒ 1 2 は 、
【 化 ２ 】
　
　
　
　

で あ り ；
Ａ は （ Ｃ Ｈ 2 ） q で あ り ；
Ｒ 1 は 、 Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｒ 4 、 Ｓ （ Ｏ ） p Ｒ

4 、 ま た は Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｘ （ こ こ で 、 Ｘ は Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 ま た
は Ｏ Ｒ 1 1 で あ る ） で あ り ；
Ｒ 2 a お よ び Ｒ 2 b は 、 （ ａ ） 独 立 に 、
水 素 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 2 - 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル
、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ リ デ ン 、
Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ リ デ ン 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ
テ ロ ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に －
Ｏ － 、 － Ｓ － 、 － Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 － （
Ｃ Ｈ 2 ） w Ｒ

8 （ こ こ で 、 ｗ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 Ｃ 2 - 6 ア ル キ レ ン 鎖 は 場 合 に よ り 二 重 結
合 を 含 む ） 、 － （ Ｃ Ｈ 2 ） w Ｃ Ｈ ＝ Ｎ Ｒ 9 （ こ こ で 、 ｗ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ る ） で あ る か ；
ま た は
（ ｂ ） そ れ ら に 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ
ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5

a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に
よ り 置 換 さ れ て い る ｏ － フ ェ ニ レ ン で あ り 、 但 し 、 Ｒ 2 a 、 Ｒ 2 b が 、 そ れ ら に 結 合 し て い る
炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ｏ － フ ェ ニ レ ン で あ る 場 合 、 ｍ は １
で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 2 - 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ 環 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー
ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｒ 3 a （
こ こ で 、 Ｒ 3 a は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 2 - 1 0 ア ル ケ ニ ル ま た は Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル で あ る
） 、 ま た は 式 Ｉ Ｉ a～ Ｉ Ｉ cの フ ラ グ メ ン ト で あ り ；
【 化 ３ 】
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Ｒ 4 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル － Ｃ 1 - 1 0 置 換 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ 環 、 ア リ ー
ル 、 ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
Ｒ 5 お よ び Ｒ 6 は 、 （ ａ ） 独 立 し て 、 Ｈ 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7

シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ 環 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 ア リ
ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル ； ま た
は
（ ｂ ） 一 緒 に な っ て 、 Ｃ 3 - 6 ア ル キ レ ン ま た は ［ （ Ｃ Ｈ 2 ） 2 ］ 2 Ｏ で あ り ；
Ｒ 5 a お よ び Ｒ 6 a は 、 （ ａ ） 独 立 し て 、 水 素 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル カ ル ボ ニ
ル ま た は （ ｂ ） 一 緒 に な っ て 、 Ｃ 3 - 6 ア ル キ レ ン ま た は ［ （ Ｃ Ｈ 2 ） 2 ］ 2 Ｏ で あ り ；
Ｒ 7 は 、 水 素 、 シ ア ノ ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 8 は 、 － Ｃ Ｎ 、 － Ｎ Ｏ 2 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 Ｃ Ｏ Ｒ 9 、 － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ 2 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ
り ；
Ｒ 9 は 、 Ｏ Ｈ ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ で あ り ；
Ｒ 1 0 は 、 Ｎ ま た は Ｎ + － Ｏ - で あ り ；
Ｒ 1 1 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル
－ Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ 環 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
ｍ は 、 ０ ま た は １ で あ り ；
ｎ は 、 独 立 に 、 ０ ～ ２ で あ り ；
ｏ は 、 独 立 に 、 ０ ま た は １ で あ り ；
ｐ は 、 ０ ～ ２ で あ り ；
ｑ は 、 １ ～ ３ で あ る ；
（ こ こ で 、 各 々 の 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 ピ リ ジ ル 、 １ － オ キ シ － ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ル
、 オ キ シ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ミ
ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル
、 イ ン ド リ ニ ル 、 Ｎ － Ｂ ｏ ｃ － イ ン ド リ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ
ニ ル 、 ４ ， ５ ， ６ ， ７ － テ ト ラ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル お よ び １ ， ２ ， ３ ， ４ － テ ト ラ ヒ ド
ロ ア ク リ ジ ニ ル よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ ；
　 各 々 の 該 ア リ ー ル お よ び 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ
ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア
リ ー ル Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 チ オ ア リ ー ル 、 チ オ ヘ
テ ロ ア リ ー ル 、 ア リ ー ル Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 へ テ ロ シ ク リ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル
キ ル ヘ テ ロ 環 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ 2 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｓ Ｏ 2 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a

、 （ Ｃ Ｈ 2 ） u Ｃ Ｏ 2 Ｒ
9 、 （ Ｃ Ｈ 2 ） u Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 － Ｘ 1 Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｘ 2 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ

ル カ ル ボ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 お よ び ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接
し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 － Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら
れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル （ こ こ で 、 ｕ は 、 ０ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 Ｘ 1 は 、 Ｎ Ｒ 5 b ま た は Ｏ
で あ り ； Ｘ 2 は 、 Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 ま た は Ｏ Ｒ 3 で あ り 、 且 つ Ｒ 5 b は 、 Ｈ ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ
る ） よ り な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 独 立 に 置 換 さ れ て お り ；
　 各 々 の 該 へ テ ロ 環 は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ
キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お
よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い
る 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 １ － メ チ ル － ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル
ホ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ジ オ キ ソ ラ ニ ル お よ び ピ ラ ニ ル よ り な る 群 か ら 独 立 に
選 択 さ れ る ） ］ 、
そ れ ら の 純 粋 な 鏡 像 異 性 体 、 部 分 的 に 分 割 さ れ た 鏡 像 異 性 体 、 ラ セ ミ 混 合 物 、 薬 学 的 に 許
容 で き る 酸 付 加 塩 、 水 和 物 、 お よ び 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ 】
　 式 Ｉ ａ ま た は Ｉ ｂ ：
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【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
Ｒ 2 a お よ び Ｒ 2 b は 、 （ ａ ） 独 立 に 、
水 素 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ
ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ リ デ ン 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ
リ デ ン 、 － （ Ｃ Ｈ 2 ） q Ｒ

8 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に － Ｏ
－ 、 － Ｓ － 、 － Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル で あ る か
； ま た は
（ ｂ ） そ れ ら に 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ
ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5

a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に
よ り 置 換 さ れ て い る ｏ － フ ェ ニ レ ン で あ り 、 但 し 、 Ｒ 2 a 、 Ｒ 2 b が 、 そ れ ら に 結 合 し て い る
炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ｏ － フ ェ ニ レ ン で あ る 場 合 、 ｍ は １
で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル
－ Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ 環 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
Ａ 、 Ｘ 、 Ｒ 1 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 、 Ｒ 5 a 、 Ｒ 6 a 、 Ｒ 7 、 Ｒ 8 、 Ｒ 9 、 Ｒ 1 0 、 Ｒ 1 1 、 ｍ 、 ｎ 、 ｏ 、 ｐ 、 ｑ
は 請 求 項 １ で 定 義 さ れ た と お り で あ る ；
（ こ こ で 、 各 々 の 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 ピ リ ジ ル 、 ピ リ ミ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ
ル 、 ピ ロ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ
ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 お よ び イ ソ チ ア ゾ リ ル よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ ；
　 各 々 の 該 ア リ ー ル お よ び 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ
ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン
、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に
よ り 独 立 に 置 換 さ れ て お り ；
　 各 々 の 該 へ テ ロ 環 は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ
キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お
よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い
る 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 １ － メ チ ル － ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、
お よ び ピ ラ ニ ル よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る ） ］
を 有 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 式 Ｉ ｃ ：
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【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
Ｒ 1 は 、 Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｒ 4 、 Ｓ （ Ｏ ） p Ｒ

4 、 ま た は Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｘ （ こ こ で 、 Ｘ は Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 ま た
は Ｏ Ｒ 1 1 で あ る ） で あ り ；
Ｒ 2 a は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル
キ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ リ デ ン 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル
キ リ デ ン 、 ま た は ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に － Ｏ － 、 － Ｓ － 、
－ Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 2 b は 、 水 素 で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、
場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ
ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー
ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 4 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い
る ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
Ｒ 7 は 、 水 素 、 ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；
ｍ は 、 ０ ま た は １ で あ り ；
ｐ は 、 ２ で あ り ；
Ｘ 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 お よ び Ｒ 1 1 は 請 求 項 １ で 定 義 さ れ た と お り で あ る ］
を 有 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Ｒ 7 が 水 素 ま た は メ チ ル で あ る 、 請 求 項 ３ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 Ｒ 1 が Ｃ Ｏ Ｒ 4 で あ り ；
Ｒ 2 a が 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ま た は ア ル キ ル 鎖 中 の ２ 個 も し く は ３
個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 場 合 に よ り 独 立 に － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 － Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ
Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 4 が 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ
ー ル で あ る 、 請 求 項 ３ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 Ｒ 4 が 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル で あ る 、 請 求 項 ５ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 Ｒ 4 が 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 ６ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 Ｒ 4 が 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る 、 請 求 項 ５ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 Ｒ 4 が 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ピ リ ジ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ピ リ ミ ジ ル 、 場
合 に よ り 置 換 さ れ て い る ピ ラ ゾ リ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る オ キ サ ゾ リ ル 、 場 合 に よ
り 置 換 さ れ て い る イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ピ ロ リ ル で あ る 、
請 求 項 ８ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 式 Ｉ ｄ ：
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【 化 ６ 】
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
Ａ は 、 （ Ｃ Ｈ 2 ） q で あ り ；
Ｒ 2 a は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル
キ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ リ デ ン 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル
キ リ デ ン 、 ま た は ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に － Ｏ － 、 － Ｓ － 、
－ Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル
－ Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ 環 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
Ｒ 4 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ
ー ル で あ り ；
Ｒ 7 は 、 水 素 ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；
ｑ は 、 １ ～ ３ で あ る ］
を 有 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 Ａ が 、 （ Ｃ Ｈ 2 ） 2 で あ る 、 請 求 項 １ ０ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 式 Ｉ ｅ ：
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
Ｒ 2 a お よ び Ｒ 2 b は 、 そ れ ら に 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6

ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る
１ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る オ ル ト － フ ェ ニ レ ン で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、
場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ
ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー
ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 4 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ
ー ル で あ り ；
Ｒ 5 a お よ び Ｒ 5 b は 、 （ Ａ ） 独 立 し て 、 水 素 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル カ ル ボ ニ
ル ま た は （ ｂ ） 一 緒 に な っ て 、 Ｃ 3 - 6 ア ル キ レ ン ま た は ［ （ Ｃ Ｈ 2 ） 2 ］ 2 Ｏ で あ り ；
Ｒ 7 は 、 水 素 ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ る ］
を 有 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル
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） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
１ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
３ － ベ ン ジ ル － ４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － ピ ラ ン － ４ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － イ ソ ブ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － フ ラ ン － ３ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； 塩 酸 を 含 む 化 合 物
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ４ － プ ロ ピ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ４ － イ ソ ブ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン
４ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
３ － ブ チ ル － ４ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ４ － エ ト キ シ メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ４ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ４ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； 塩 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ タ － （ Ｅ ） － イ リ デ ン － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ
ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ ８ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ８ － ア ザ － ビ シ ク ロ ［ ３ ． ２ ． １ ］ オ ク タ － ３ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ ８ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ８ － ア ザ － ビ シ ク ロ ［ ３ ． ２ ． １ ］ オ ク タ － ３ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン －
５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ピ リ ジ ン － ３
－ カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ
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リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ １ ， ３ ， ５ － ト リ メ チ ル － １ Ｈ －
ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ６ － オ キ ソ －
６ Ｈ － ピ ラ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ
ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ ト キ シ － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ － フ ル オ ロ － ２ － メ チ ル － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ３ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － ピ ロ ー ル － ２
－ カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ １ Ｈ － ピ ロ ー ル － ２ － カ ル ボ ニ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － エ チ ル － ５ － メ チ ル － ２ Ｈ －
ピ ラ ゾ ー ル － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル ア ミ ノ － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ １ － ア セ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５
］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － （ １ － ベ ン ゾ イ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ
ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢
酸 を 含 む 化 合 物
４ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８
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－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ベ ン ゾ
ニ ト リ ル ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － （ １ － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ３ － シ ク
ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ；
ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ フ ラ ン － ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ フ ラ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ピ リ ジ ン － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ
ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
３ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － 安 息 香
酸 ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ
イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ５ － メ ト キ シ － １ Ｈ － イ ン ド ー ル
－ ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ５ － メ チ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ
ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ チ オ フ ェ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ －
オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ピ リ ジ ン － ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ
ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － ピ リ ジ ン － ３ － カ ル
ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ － メ チ ル － フ ラ ン － ２ － カ ル ボ
ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ピ リ ジ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ
ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ
ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ
ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ５ － メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー ル －
４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
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４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － チ ア ゾ ー ル － ４ － カ
ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル －
３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル
－ ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － フ ラ ン － ２ － カ ル
ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － チ オ フ ェ ン － ３ －
カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５
］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ － メ チ ル － ピ リ ジ ン － ２ － カ ル
ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ
ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ｛ １ － ［ ２ － （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ
ゾ ー ル － ４ － イ ル ） － ア セ チ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － （ １ － フ ェ ニ ル ア セ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４
－ イ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － イ ミ ダ ゾ ー ル － １ － イ ル － ア
セ チ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ － モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル － プ ロ
ピ オ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ｛ １ － ［ ３ － （ ４ － メ チ ル － ピ ペ ラ ジ ン －
１ － イ ル ） － プ ロ ピ オ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － １ Ｈ － テ ト ラ ゾ ー ル － ５ － イ
ル － ア セ チ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ － ピ リ ジ ン － ３ － イ ル － プ ロ ピ
オ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 ベ ン ジ ル エ ス テ ル
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ
ー ル － ４ － ス ル ホ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ５ － ク ロ ロ － １ ， ３ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － ス ル
ホ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
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４ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － ス ル ホ ニ ル ］ － ２ ， ５
－ ジ メ チ ル － フ ラ ン － ３ － カ ル ボ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － （ １ － ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ
シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ
ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ チ オ フ ェ ン － ２ － ス ル ホ ニ ル ） －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ －
オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ メ チ ル － ベ ン ゼ
ン ス ル ホ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 （ ２ ， ６ － ジ メ チ
ル － フ ェ ニ ル ） － ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
１ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ ， ４ ， ９ － ト リ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ ，
５ － ジ オ ン
１ － ブ チ ル － ３ － （ （ Ｓ ） － シ ク ロ ヘ キ シ ル － ヒ ド ロ キ シ － メ チ ル ） － ９ － ［ １ － （ ２ ，
６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ ， ４ ， ９ － ト リ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン （ 融 点 ２ ４ ６ ． ９ ～ ２ ４ ８ ）
５ － ブ チ ル － ３ － メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ （ Ｅ ） － ３ － （ ３ ， ４ ， ５ － ト リ メ ト キ シ － フ ェ
ニ ル ） － ア ク リ ロ イ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － フ ェ ニ
ル ） － ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － フ ェ ネ チ
ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢
酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５
］ デ カ ン － ２ － オ ン ； 塩 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － エ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； メ タ ン
を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － フ ェ ネ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト
リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － フ ル オ ロ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ヘ キ シ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ
フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ （ Ｓ ） － ２ － メ チ ル － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
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デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ３ － メ チ ル － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ５ － メ チ ル － ヘ キ シ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － エ チ ル － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ペ ン チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ
フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ チ ル － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － （ ２ － シ ク ロ ヘ キ シ ル － エ チ ル ） － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － フ ル オ ロ － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ １ － フ ェ ニ ル － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ブ チ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ －
オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ４ － メ チ ル －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － フ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ４ － メ チ ル －
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３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － フ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ４ － フ ル オ ロ － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － （ ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ベ ン ジ ル ） － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル －
ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５
］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － （ ２ － ジ エ チ ル ア ミ ノ － エ チ ル ） － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － プ ロ ピ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ
フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
３ ， ４ － ジ ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ
酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ピ リ ジ ン － ３ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
２ － ｛ ４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ３ － イ ル メ チ
ル ｝ － フ ラ ン － ３ － カ ル ボ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
２ － ｛ ４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ３ － イ ル ｝ －
Ｎ ， Ｎ － ジ エ チ ル － ア セ ト ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ ト キ シ － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ピ リ ジ ン － ４ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － （ ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ － エ チ ル ） － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
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４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ［ ２ － （ １ － メ チ ル － ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル ） － エ チ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
２ － ｛ ４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ３ － イ ル ｝ －
Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル － ア セ ト ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ チ ル － チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
３ － （ ２ － tert－ ブ ト キ シ － エ チ ル ） － ４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ペ ン チ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ４ － モ ル ホ リ
ン － ４ － イ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ピ ロ ー ル － １ － イ ル － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ４ － メ チ ル － ペ ン タ － ３ － エ ニ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ １ － メ チ ル － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － ピ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － エ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ［ ２ － （ ２ － メ ト キ シ － エ ト キ シ ） － エ チ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ４ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ５ － メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ３ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ３ － メ チ ル － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
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［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ４ － フ ル オ ロ － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － フ ル オ ロ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３ ， ５
－ ジ メ チ ル － ベ ン ズ ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ４ － ピ リ ジ ン
－ ４ － イ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３
， ５ － ジ メ チ ル － 安 息 香 酸 ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ４ － ピ リ ジ ン
－ ４ － イ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３
， ５ － ジ メ チ ル － 安 息 香 酸 エ チ ル エ ス テ ル ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ － ヨ ー ド － ２ ， ６ － ジ メ チ ル －
ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５
］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ４ － チ オ フ ェ
ン － ２ － イ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３
， ５ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ４ － ピ リ ジ ン
－ ３ － イ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ４ － （ ４ － メ
チ ル － チ ア ゾ ー ル － ５ － イ ル ） － ベ ン ゾ イ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
｛ ４ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ，
８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３ ，
５ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ｝ － カ ル バ ミ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル
８ － ［ １ － （ ４ － ア ミ ノ － ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］
－ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
Ｎ － ｛ ４ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ －
３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ －
３ ， ５ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ｝ － ア セ ト ア ミ ド
２ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３ － メ
チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル
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２ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３
－ メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル
５ － ブ タ － ３ － エ ニ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ ４ － メ チ ル － １ － （ ２ ， ４ ， ５ － ト リ メ
チ ル － チ オ フ ェ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ ４ － メ チ ル － １ － （ ５ － メ チ ル － ３ － フ
ェ ニ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
５ － ブ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル オ キ シ ） － ピ リ
ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ ク ロ ロ － ピ リ ジ ン － ４
－ カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
（ Ｓ ） － ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン
（ Ｒ ） － ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ ク ロ ロ － ピ リ ジ ン － ４
－ カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ８ － オ キ シ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ８ － オ キ シ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ
ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン
１ － ｛ ５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ３ － イ ル
メ チ ル ｝ － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ト リ ル
（ Ｅ ） － ４ － ｛ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ － ５ － イ ル ｝ － ブ タ － ２ － エ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル
（ Ｅ ） － ４ － ｛ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ － ５ － イ ル ｝ － ブ タ － ２ － エ ン ニ ト リ ル
４ － ｛ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ
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リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ － ５ － イ ル ｝ － 酪 酸 メ チ ル エ ス テ ル
４ － ｛ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ － ５ － イ ル ｝ － ブ チ ロ ニ ト リ ル
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ （ Ｅ ） － ４ － オ キ ソ － ペ ン タ － ２ － エ ニ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
（ Ｅ ） － ４ － ｛ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ － ５ － イ ル ｝ － ブ タ － ２ － エ ン 酸
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ （ Ｅ ） － ４ － ヒ ド ロ キ シ － ペ ン タ － ２ － エ ニ ル ） － １ － オ キ サ － ３
， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ ４ － オ キ ソ － ペ ン チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ｛ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ － ５ － イ ル ｝ － 酪 酸
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ペ ン チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
｛ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ
－ ５ － イ ル ｝ － ア セ ト ア ル デ ヒ ド オ キ シ ム
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ （ Ｅ ） － ペ ン タ － ２ － エ ニ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － ペ ン チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ
ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ （ Ｅ ） － ３ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － ア リ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ ３ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － プ ロ ピ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ア リ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン
－ ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － プ ロ ピ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ
ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ ３ ， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ － ２ － ヒ ド ロ キ シ － プ ロ ピ ル ） － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
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３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ ３ ， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ － ２ － ヒ ド ロ キ シ － プ ロ ピ ル ） － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ５ － （ ２ － シ ク ロ プ ロ ピ ル － エ チ ル ） － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６
－ ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
７ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ２
， ３ － ジ ヒ ド ロ － イ ン ド ー ル － １ － カ ル ボ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － イ ン ド
ー ル － ７ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
（ Ｒ ） － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン
（ Ｓ ） － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ
ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ；
ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ
ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ６ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ；
ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ４ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン －
４ － イ ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ －
オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ ４ － ブ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］
－ ４ － ブ チ ル － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － エ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ６ － フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ －
イ ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ ２ － ブ ロ モ － ６ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ４ － ブ
チ ル － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ；
ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ４ － メ ト キ シ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ メ ト キ シ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
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； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ３ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ
ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ
ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］
－ ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ
フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － メ チ ル － ８ － ［ １ － （ １ Ｈ － ピ ロ ー ル － ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ
フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ ４ － ブ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］
－ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ
ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； 塩 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － エ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； 塩 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン －
５ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ピ リ ジ ン － ３
－ カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ １ － ベ ン ジ ル － ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） －
４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ
キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化
合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ － フ ェ ニ ル
－ １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ
キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化
合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５
］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ ４ － ベ ン ジ ル オ キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ －
イ ル ］ － ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； 塩 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ５ － メ チ ル － ３ － フ ェ ニ ル － イ ソ
オ キ サ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
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ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ － メ チ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ
ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － ２ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル －
３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － ５ － プ ロ ピ ル － ２ Ｈ
－ ピ ラ ゾ ー ル － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － メ チ ル － ２ － フ ェ ニ ル － チ ア
ゾ ー ル － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － メ チ ル － ２ － ピ リ ジ ン － ３ －
イ ル － チ ア ゾ ー ル － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ロ ー
ル － ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ５ － エ チ ル － ２ － メ チ ル － ２ Ｈ －
ピ ラ ゾ ー ル － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － メ チ ル － チ ア ゾ ー ル － ５ － カ
ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － チ ア ゾ ー ル －
５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ， ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － １ － メ
チ ル － １ Ｈ － ピ ロ ー ル － ２ － ス ル ホ ン 酸 ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ｛ １ － ［ ４ － （ ２ － メ ト キ シ － エ ト キ シ ）
－ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ６ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ４ － メ チ ル －
ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５
］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ４ － ブ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］
－ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ － エ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル
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－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ６ － フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ －
イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ メ チ ル － ベ ン ゾ
イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ２ － ブ ロ モ － ６ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ５ － ブ
チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ４ － メ ト キ
シ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３
， ５ － ジ メ チ ル － ベ ン ズ ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ － ク ロ ロ － ２ － メ ト キ シ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ －
イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ３ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ ト キ シ － ４ － メ チ ル ス ル フ
ァ ニ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ
ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン －
５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ２ － ブ ロ モ － ６ － フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ５ －
ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ １ － ベ ン ジ ル － ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） －
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９ － ［ １ － （ ５ － ア セ チ ル － ２ ， ４ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ロ ー ル － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ メ ト キ シ － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
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５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ － ク ロ ロ － ２ ， ６ － ジ メ ト キ シ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － フ ル オ ロ － ６ － メ ト キ シ － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ２ － メ ト キ シ
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ － フ ェ ニ ル
－ １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ ト キ シ － ３ － ニ ト ロ
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ト リ フ ル オ ロ － 酢 酸 ；
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ ク ロ ロ － ベ ン ゾ
イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ － ク ロ ロ － ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ３ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － フ ル オ ロ － ６ － ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ６ － ク ロ ロ － ２ － フ ル オ ロ － ３ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ６ － フ ル オ ロ － ３ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ フ ル オ ロ － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ － ク ロ ロ － ２ － フ ル オ ロ － ６ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ
イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ３ ， ６ － ト リ フ ル オ ロ － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ６ － ニ ト ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ ン － ２ － オ ン ト リ フ ル オ ロ － 酢 酸 ；
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － エ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト
リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － フ ェ ネ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
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； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － フ ル オ ロ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ （ Ｓ ） － ２ － メ チ ル － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ３ － メ チ ル － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － エ チ ル － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ チ ル － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － （ ２ － シ ク ロ ヘ キ シ ル － エ チ ル ） － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － フ ル オ ロ － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ブ チ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － プ ロ ピ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ；
ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
３ ， ５ － ジ ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ピ リ ジ ン － ４ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － （ ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ － エ チ ル ） － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ペ ン チ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）

10

20

30

40

50

(23) JP 2007-522160 A 2007.8.9



－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － ピ ラ ン － ４ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ピ リ ジ ン － ３ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － フ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ［ １ ， ３ ］ ジ オ キ ソ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － ピ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ピ リ ジ ン － ３
－ カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ５ － ト リ メ チ ル － チ オ フ
ェ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － フ ラ ン － ３ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ６ － ヒ ド ロ キ シ － ２ ， ４ － ジ メ チ
ル － ピ リ ジ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ４ － ア ミ ノ － ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］
－ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ ト キ シ － ４ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ － フ ル オ ロ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － １ － オ キ シ －
ピ リ ジ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ト リ フ ル オ ロ － 酢 酸 ；
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － メ チ ル ス
ル フ ァ ニ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３
， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － １ － オ キ シ －
ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ト リ フ ル オ ロ － 酢 酸 ；
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５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － イ ン ド
ー ル － ７ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ５ － メ チ ル － ３ － フ ェ ニ ル － イ ソ
オ キ サ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ３ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － フ ェ ニ
ル ） － ５ － メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １
－ オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸
を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ビ フ ェ ニ ル － ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３
－ シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － ナ フ タ レ ン － １ － カ
ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ３ － （ ２ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル ） － ５ － メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー
ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ
サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む
化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ １ ， ２ ， ３ ， ４ － テ ト ラ ヒ ド ロ －
ア ク リ ジ ン － ９ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ４ － メ タ ン ス
ル ホ ニ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ キ ノ リ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ キ ノ リ ン － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ キ ノ リ ン － ６ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル － ５ －
ピ ロ ー ル － １ － イ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ キ ノ リ ン － ８ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － キ ノ リ ン － ３ － カ ル
ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ４ － メ チ ル － ６ － ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル － ベ ン ゾ
イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
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５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ２ － （ １ ， １ － ジ オ キ ソ － １ λ ６
－ チ オ モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル ） － ベ ン ゾ イ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
９ － ［ １ － （ ５ － ア ミ ノ － １ － フ ェ ニ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ
ジ ン － ４ － イ ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ｛ １ － ［ ５ － ア ミ ノ － １ － （ ４ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ） － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ
ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含
む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ １ － フ ェ ニ ル － ５ － ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ）
－ ５ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ２ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ）
－ ５ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ２ － （ ４ － フ ル オ ロ － ベ ン ジ ル ）
－ ５ － メ チ ル － ２ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ３ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含
む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ４ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル ） － ５ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － １
Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ
ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ
ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ １ － ｐ － ト リ ル － ５ － ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ
－ ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化
合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ）
－ ５ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ５ － ア ミ ノ － １ － ｐ － ト リ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ｛ １ － ［ ５ － ア ミ ノ － １ － （ ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ） － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ
ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含
む 化 合 物
９ － ｛ １ － ［ ５ － ア ミ ノ － １ － （ ２ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ） － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ
ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含
む 化 合 物
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５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ５ － メ チ ル － １ － フ ェ ニ ル － １ Ｈ
－ ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ５ － メ チ ル － １ － ｐ － ト リ ル － １
Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ４ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル ） － ５ － メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー
ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ
サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む
化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ５ － メ チ ル － ２ － ｐ － ト リ ル － ２
Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ２ － （ ４ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ）
－ ５ － メ チ ル － ２ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ３ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含
む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － ４ ， ５ ， ６ ， ７ － テ
ト ラ ヒ ド ロ － ベ ン ゾ フ ラ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ
ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ２ － ブ ロ モ － ピ リ ジ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ５ －
ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － フ ル オ ロ － ピ リ ジ ン － ３ － カ
ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ － ク ロ ロ － ピ リ ジ ン － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ －
イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ ト キ シ － ピ リ ジ ン － ３ － カ
ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － ベ ン ゾ イ
ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
Ｎ － ｛ ２ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル
］ － フ ェ ニ ル ｝ － メ タ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － ５ － ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル － オ キ サ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ２ － ア ミ ノ － ６ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
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５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ４ － ニ ト ロ －
ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５
］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ト リ フ ル オ ロ － 酢 酸 ；
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５
］ デ カ ン － ２ － オ ン ；
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ア ゼ チ ジ ン － ３ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ４ － イ ソ ブ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ４ － エ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５
］ デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン －
５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン －
５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； メ タ ン ス ル ホ ン 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － （ ４ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル ） － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６
－ ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５
］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ３ ， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ － プ ロ ピ オ ン 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ ４ － メ チ ル － １ － （ ２ ， ４ ， ５ － ト リ メ
チ ル － チ オ フ ェ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ － ベ ン ゾ イ ル
） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ６ － フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ
ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ベ ン ゾ フ ラ ン － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５
］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － フ ル オ ロ － ６ － メ ト キ シ － ベ
ン ゾ イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ － フ ェ ニ ル
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－ １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含
む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ
ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ピ リ ジ ン － ３
－ カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ ４ － メ チ ル － １ － （ チ オ フ ェ ン － ３ － カ
ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － チ オ フ ェ ン － ３ －
カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ フ ラ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ －
メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ５ － ブ ロ モ － フ ラ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ ト キ シ － ４ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － フ ェ ニ ル
－ ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － ピ リ ジ ン
－ ４ － イ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １
－ オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸
を 含 む 化 合 物
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － フ ェ ニ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ５ － ジ メ チ ル － フ ラ ン － ３ －
カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ ４ － メ チ ル － １ － （ ２ － メ チ ル － フ ラ ン
－ ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ５ － （ ４ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ）
－ ２ － メ チ ル － フ ラ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ －
オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を
含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ３ － （ ４ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ）
－ ５ － メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
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５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ）
－ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン －
４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト
リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
Ｎ － ｛ ３ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － １
－ カ ル ボ ニ ル ］ － チ オ フ ェ ン － ２ － イ ル ｝ － ア セ ト ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
５ － ブ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ５ － （ ４ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル ） － ２ － メ チ ル － フ ラ ン － ３ － カ
ル ボ ニ ル ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含
む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ － フ ェ ニ
ル ） － ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ － フ ェ ニ
ル ） － ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ５ － ク ロ ロ － ４ － エ チ ル － チ オ フ ェ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ４
－ メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ２ － メ
チ ル － チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － ト リ フ ル
オ ロ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １
－ オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸
を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － メ チ ル ス
ル フ ァ ニ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １
－ オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸
を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ４ － メ チ ル －
ベ ン ゾ イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ２ － ブ ロ モ － ６ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ４ － メ タ ン ス
ル ホ ニ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン －
５ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ４ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
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５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン －
５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； メ タ ン ス ル ホ ン 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ］ － ３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － ピ ラ ン － ４ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ メ チ ル － ピ リ ミ
ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － ト リ フ ル
オ ロ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３
， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － メ チ ル ス
ル フ ァ ニ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３
， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５
－ カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － ピ ラ ン － ４ － イ ル メ チ
ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ タ ン ス ル フ ィ ニ ル － ４ ， ６
－ ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３
， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ピ リ ミ
ジ ン － ２ － イ ル ス ル フ ァ ニ ル ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル
｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ タ ン ス ル フ ィ ニ ル － ４ ， ６
－ ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ９ － オ キ シ － １
－ オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ト リ フ ル オ ロ － 酢 酸
；
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ピ リ ジ
ン － ２ － イ ル オ キ シ ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ －
オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を
含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － フ ェ ノ キ
シ － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ピ リ ジ
ン － ２ － イ ル ス ル フ ァ ニ ル ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝
－ １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ １ － メ
チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ス ル フ ァ ニ ル ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン －
２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ピ リ ジ
ン － ４ － イ ル オ キ シ ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ －
オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を
含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ２ － メ
チ ル － イ ミ ダ ゾ ー ル － １ － イ ル ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
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オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － ピ リ ジ ン
－ ４ － イ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３
， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － フ ェ ニ ル
－ ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ２ － メ
チ ル － チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル
｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ
ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
３ ’ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ，
９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ －
２ ’ ， ４ ’ － ジ メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ４ － カ ル ボ ン 酸 ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ２ － ア ミ ノ － ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル －
３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ３ － ピ リ ジ ン
－ ４ － イ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ４ － フ ル オ ロ － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ４ ， ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 医 薬 と し て 使 用 す る た め の 、 請 求 項 １ ～ １ ３ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 Ｃ Ｃ Ｒ 5 受 容 体 の 調 節 が 関 係 す る 病 気 の 治 療 ま た は 予 防 用 の 医 薬 の 製 造 の た め の 、 請 求
項 １ ～ １ ３ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の １ 以 上 の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 疾 患 が 、 ヒ ト 免 疫 不 全 ウ イ ル ス （ Ｈ Ｉ Ｖ ） 感 染 を 含 む か 、 ま た は Ａ Ｉ Ｄ Ｓ も し く は Ａ Ｒ
Ｃ を 処 置 す る も の で あ る 、 請 求 項 １ ５ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 治 療 的 に 有 効 な 量 の 請 求 項 １ ～ １ ３ の 化 合 物 お よ び 少 な く と も １ 種 の 薬 学 的 に 許 容 で き
る 担 体 、 希 釈 剤 ま た は 賦 形 剤 を 含 む 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 明 細 書 に 記 載 の 発 明 。
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 技 術 分 野 】
【 ０ ０ ０ １ 】
　 本 発 明 は 、 Ｃ Ｃ Ｒ ５ 受 容 体 の 調 節 が 関 係 す る 病 気 を 含 む 、 種 々 の 病 気 の 処 置 に 有 用 な ピ
ペ リ ジ ン 誘 導 体 に 関 す る 。 よ り 詳 細 に は 、 本 発 明 は 、 １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン お よ び １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン 化 合 物 な ら び に 関 連 す る 誘 導 体 、 そ の よ う な 誘 導 体 を 含 む 組 成 物 、 な
ら び に そ の よ う な 誘 導 体 の 使 用 に 関 す る 。 本 誘 導 体 に よ り 治 療 ま た は 予 防 し う る 病 気 に は
、 Ｈ Ｉ Ｖ お よ び 遺 伝 子 的 に 関 連 す る レ ト ロ ウ イ ル ス 感 染 （ お よ び そ の 結 果 の 後 天 的 免 疫 不
全 症 候 群 、 Ａ Ｉ Ｄ Ｓ ） 、 免 疫 系 の 疾 患 お よ び 炎 症 性 疾 患 が 包 含 さ れ る 。
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【 ０ ０ ０ ２ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 は 、 ケ モ カ イ ン Ｃ Ｃ Ｒ ５ 受 容 体 の 活 性 を 調 節 す る 。 ケ モ カ イ ン は 、 そ の
薬 理 学 的 作 用 を Ｇ － タ ン パ ク 質 結 合 受 容 体 を 介 し て 発 揮 す る 炎 症 促 進 性 ペ プ チ ド の あ る 大
き な フ ァ ミ リ ー で あ る 。 「 ケ モ カ イ ン 」 と い う 名 は 、 「 化 学 走 化 性 （ ケ モ タ ク テ ィ ッ ク ）
サ イ ト カ イ ン 」 の 短 縮 で あ る 。 ケ モ カ イ ン は 、 炎 症 お よ び 感 染 に 対 す る 基 本 的 な 応 答 で あ
る 、 白 血 球 を 種 々 の 組 織 に 引 き 付 け る こ と が で き る 白 血 球 化 学 走 化 性 タ ン パ ク 質 の 一 つ の
フ ァ ミ リ ー で あ る 。 ヒ ト ケ モ カ イ ン は 、 構 造 的 に 相 同 な 、 ５ ０ ～ １ ２ ０ 個 の ア ミ ノ 酸 の 約
５ ０ 種 の 小 さ な タ ン パ ク 質 を 包 含 す る （ M. Baggioliniら 、 Annu. Rev. Immunol. 1997 15
:675-705） 。
【 ０ ０ ０ ３ 】
　 Ｃ Ｃ Ｒ ５ 受 容 体 の モ ジ ュ レ ー タ ー は 、 種 々 の 炎 症 性 疾 患 お よ び 病 態 の 処 置 に お い て 、 な
ら び に Ｈ Ｉ Ｖ － １ お よ び 遺 伝 子 的 に 関 連 す る レ ト ロ ウ イ ル ス に よ る 感 染 の 処 置 に 有 用 で あ
り 得 る 。 白 血 球 化 学 走 化 性 因 子 と し て 、 ケ モ カ イ ン が 、 炎 症 と 感 染 に 対 す る 体 の 応 答 と の
双 方 に つ い て 基 本 的 な プ ロ セ ス で あ る 、 白 血 球 を 種 々 の 体 組 織 に 引 き 付 け る 上 で 必 須 の 役
割 を 果 た す 。 ケ モ カ イ ン お よ び そ れ ら の 受 容 体 は 、 炎 症 性 疾 患 お よ び 感 染 性 疾 患 の 病 態 生
理 の 中 心 を な す の で 、 ケ モ カ イ ン お よ び そ れ ら の 受 容 体 の 活 性 を 調 節 す る 、 好 ま し く は 拮
抗 す る 上 で 活 性 な 薬 剤 は 、 そ の よ う な 炎 症 性 疾 患 お よ び 感 染 性 疾 患 の 治 療 的 処 置 に 有 用 で
あ る 。 ケ モ カ イ シ ン Ｃ Ｃ Ｒ ５ 受 容 体 は 、 炎 症 性 疾 患 お よ び 感 染 性 疾 患 を 処 置 す る 上 で 、 特
に 重 要 で あ る 。 Ｃ Ｃ Ｒ ５ は 、 ケ モ カ イ ン に 対 す る 、 特 に 、 Ｍ Ｉ Ｐ － １ ａ お よ び Ｍ Ｉ Ｐ － １
ｂ と 名 付 け ら れ る マ ク ロ フ ァ ー ジ 炎 症 性 タ ン パ ク 質 （ Ｍ Ｉ Ｐ ） に 対 す る 、 な ら び に 、 活 性
化 に よ り 制 御 さ れ る タ ン パ ク 質 で あ っ て 、 正 常 な Ｔ 細 胞 で 発 現 さ れ 分 泌 さ れ る タ ン パ ク 質
（ Ｒ Ａ Ｎ Ｔ Ｅ Ｓ ） に 対 す る 受 容 体 で あ る 。
【 ０ ０ ０ ４ 】
　 Ｈ Ｉ Ｖ － １ は 、 ウ イ ル ス 外 包 糖 タ ン パ ク 質 （ Ｅ ｎ ｖ ） の Ｃ Ｄ － ４ 抗 原 と の 高 親 和 性 相 互
作 用 を 利 用 す る こ と に よ り 、 単 球 マ ク ロ フ ァ ー ジ 系 統 お よ び ヘ ル パ ー Ｔ 細 胞 リ ン パ 球 の 細
胞 に 感 染 す る 。 し か し な が ら 、 Ｃ Ｄ － ４ 抗 原 は 、 細 胞 へ の 侵 入 に 必 要 で あ る が 十 分 で は な
い と 思 わ れ 、 少 な く と も 一 つ の 他 の 表 面 タ ン パ ク 質 が 、 細 胞 感 染 に 必 要 で あ る （ E. A. Be
rgerら 、 Ann. Rev. Immunol. 1999 17:657-700） 。 ２ 種 の ケ モ カ イ ン 受 容 体 、 Ｃ Ｃ Ｒ ５ ま
た は Ｃ Ｘ Ｃ Ｒ ４ 受 容 体 の い ず れ か が 、 続 い て 、 ヒ ト 免 疫 不 全 ウ イ ル ス （ Ｈ Ｉ Ｖ ） に よ る 細
胞 の 感 染 に 必 要 な 、 Ｃ Ｄ ４ と 共 に 、 共 受 容 体 で あ る こ と が 見 出 さ れ た 。 Ｈ Ｉ Ｖ の 病 因 に お
け る Ｃ Ｃ Ｒ ５ の 中 心 的 な 役 割 が 、 天 然 由 来 の ヌ ル 対 立 遺 伝 子 性 Ｃ Ｃ Ｒ ５ Δ ３ ２ の 強 力 な 疾
患 修 飾 効 果 の 疫 学 的 な 同 定 に よ り 推 察 さ れ た 。 Δ ３ ２ 変 異 は 、 Δ ３ ２ と 名 付 け ら れ る 短 縮
タ ン パ ク 質 を も た ら す Ｃ Ｃ Ｒ ５ 遺 伝 子 に お け る ３ ２ 塩 基 対 の 欠 失 を 有 す る 。 一 般 的 な 集 団
に 対 し て 、 Δ ３ ２ ／ Δ ３ ２ ホ モ 接 合 体 は 、 暴 露 さ れ ／ 感 染 し て い な い 個 体 に お い て 有 意 に
普 遍 的 で あ り 、 Ｈ Ｉ Ｖ 細 胞 侵 入 に お け る Ｃ Ｃ Ｒ ５ の 役 割 を 示 唆 し て い る （ R. Liuら 、 Cell
 1996 86(3): 367-377; M. Samsonら 、 Nature 1996 382 (6593): 722-725） 。 Ｈ Ｉ Ｖ の ｇ
ｐ １ ２ ０ 上 の Ｃ Ｄ － ４ 結 合 部 位 は 、 細 胞 表 面 上 の Ｃ Ｄ ４ 分 子 と 相 互 作 用 す る と 考 え ら れ 、
コ ン フ ォ ー メ ー シ ョ ン 変 化 を 受 け て 、 そ れ が も う 一 つ の 細 胞 表 面 受 容 体 、 例 え ば Ｃ Ｃ Ｒ ５
お よ び ／ ま た は Ｃ Ｘ Ｃ Ｒ － ４ に 結 合 で き る よ う に な る 。 こ れ は 、 細 胞 表 面 に よ り 近 い ウ イ
ル ス エ ン ベ ロ ー プ を も た ら し 、 ウ イ ル ス エ ン ベ ロ ー プ 上 の ｇ ｐ ４ １ と 細 胞 表 面 上 の 融 合 領
域 と の 間 の 相 互 作 用 、 細 胞 膜 と の 融 合 、 お よ び 細 胞 中 へ の ウ イ ル ス コ ア の 侵 入 を 可 能 と す
る 。 し た が っ て 、 正 常 な ケ モ カ イ ン 受 容 体 を 有 す る 人 間 に お け る ケ モ カ イ ン 受 容 体 を ブ ロ
ッ ク で き る 薬 剤 は 、 健 康 な 個 体 に お け る 感 染 を 予 防 し 、 感 染 し た 患 者 で の ウ イ ル ス 増 殖 を
遅 ら せ る か ま た は 停 止 す る と 考 え ら れ る 。
【 ０ ０ ０ ５ 】
　 Ｒ Ａ Ｎ Ｔ Ｅ Ｓ （ Ｃ Ｃ Ｒ ５ 受 容 体 に 対 す る 天 然 リ ガ ン ド ） お よ び Ｎ 末 端 上 で 化 学 変 性 さ れ
た 類 縁 体 、 ア ミ ノ オ キ シ ペ ン タ ン で あ る Ｒ Ａ Ｎ Ｔ Ｅ Ｓ は 、 Ｈ Ｉ Ｖ の 細 胞 へ の 侵 入 を ブ ロ ッ
ク す る こ と が 見 出 さ れ て い る （ G. Simmonsら 、 Science 1997 276: 276-279） 。 可 溶 性 Ｃ
Ｄ ４ タ ン パ ク 質 お よ び 合 成 誘 導 体 （ Smithら 、 Science 1987 238: 1704-1707） 、 硫 酸 デ キ
ス ト ラ ン 、 染 料 Direct Yellow 50、 Evans Blueお よ び あ る 種 の ア ゾ 染 料 （ 米 国 特 許 第 ５ ，
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４ ６ ８ ， ４ ６ ９ 号 ） を 含 む 他 の 化 合 物 が 、 Ｈ Ｉ Ｖ の 複 製 を 阻 害 す る こ と が 示 さ れ て い る 。
こ れ ら の 抗 ウ イ ル ス 剤 の い く つ か は 、 ｇ ｐ １ ２ ０ （ Ｈ Ｉ Ｖ の コ ー ト タ ン パ ク 質 ） の 、 そ の
タ ー ゲ ッ ト で あ る 細 胞 の Ｃ Ｄ ４ 糖 タ ン パ ク 質 へ の 結 合 を ブ ロ ッ ク す る こ と に よ り 作 用 す る
こ と が 示 さ れ て い る 。
【 ０ ０ ０ ６ 】
　 A-M. Vandammeら （ Antiviral Chemistry & Chemotherapy, 1998 9: 187-203） は 、 少 な
く と も ３ 種 の 薬 物 の 組 合 せ を 含 む 、 人 間 で の Ｈ Ｉ Ｖ － １ 感 染 の 現 在 の Ｈ Ａ Ａ Ｒ Ｔ 臨 床 処 置
を 開 示 し て い る 。 高 度 に 活 性 な 抗 レ ト ロ ウ イ ル ス 療 法 （ Ｈ Ａ Ａ Ｒ Ｔ ） は 、 伝 統 的 に 、 ヌ ク
レ オ シ ド 逆 転 写 酵 素 阻 害 剤 （ Ｎ Ｒ Ｔ Ｉ ） 、 非 ヌ ク レ オ シ ド 逆 転 写 酵 素 阻 害 剤 （ Ｎ Ｎ Ｒ Ｔ Ｉ
） お よ び プ ロ テ ア ー ゼ 阻 害 剤 （ Ｐ Ｉ ） を 用 い る 併 用 療 法 か ら な る 。 こ れ ら の 化 合 物 は 、 ウ
イ ル ス 複 製 に 必 要 な 生 化 学 的 プ ロ セ ス を 阻 害 す る 。 従 順 な 薬 物 未 投 与 患 者 に お い て 、 Ｈ Ａ
Ａ Ｒ Ｔ は 、 死 亡 率 お よ び Ｈ Ｉ Ｖ － １ の Ａ Ｉ Ｄ Ｓ へ の 進 行 を 減 少 さ せ る 上 で 有 効 で あ る 。 Ｈ
Ａ Ａ Ｒ Ｔ は Ｈ Ｉ Ｖ に 感 染 し た 人 の 予 後 を 劇 的 に 変 化 さ せ る が 、 非 常 に 複 雑 な 投 与 計 画 と 非
常 に 重 篤 な も の と な り う る 副 作 用 を 含 む 現 在 の 療 法 に は 、 多 く の 欠 点 が 残 さ れ て い る （ A.
 Carr  and S. A. Cooper, Lancet 2000 356(9239): 1423-1430） 。 ま た 、 こ れ ら の 多 剤
療 法 は 、 Ｈ Ｉ Ｖ － １ を 消 滅 さ せ ず 、 長 期 間 の 処 置 は 、 通 常 、 多 剤 耐 性 を も た ら し 、 そ こ で
、 そ れ ら の 長 期 間 の 使 用 は 制 限 さ れ る 。 よ り 良 い Ｈ Ｉ Ｖ － １ 処 置 を も た ら す 新 規 な 薬 物 療
法 の 開 発 は 、 依 然 と し て よ り 重 要 で あ る 。 異 な る 種 類 の ケ モ カ イ ン 受 容 体 活 性 モ ジ ュ レ ー
タ ー の 研 究 、 特 に Ｃ Ｃ Ｒ ５ ケ モ カ イ ン 受 容 体 の そ れ は 、 新 規 な 処 置 の 態 様 と し て の Ｃ Ｃ Ｒ
５ の 阻 害 を 示 唆 す る 。
【 ０ ０ ０ ７ 】
　 典 型 的 に 好 適 な Ｎ Ｒ Ｔ Ｉ と し て は 、 Glaxo-Wellcome Inc.か ら RETROVIR（ 登 録 商 標 ） と
し て 入 手 可 能 な zidovudine（ AZT） ； Bristol-Myers Squibb Co.か ら VIDEX（ 登 録 商 標 ） と
し て 入 手 可 能 な didanosine（ ddl） ； Roche Pharmaceuticals か ら HIVID（ 登 録 商 標 ） と し
て 入 手 可 能 な zalcitabine（ ddC） ； Bristol-Myers Squibb Co.か ら ZERIT（ 登 録 商 標 ） と
し て 入 手 可 能 な stavudine（ d4T） ； Glaxo-Wellcomeか ら EPIVIR（ 登 録 商 標 ） と し て 入 手 可
能 な lamivudine（ 3TC） ； WO96/30025に 開 示 さ れ 、 Glaxo-Wellcomeか ら ZIAGEN（ 登 録 商 標
） と し て 入 手 可 能 な abacavir（ 1592U89） ； Gilead Sciencesか ら PREVON（ 登 録 商 標 ） と し
て 入 手 可 能 な adefovir dipivoxil［ bis(POM)-PMEA］ ； EP-0358154お よ び EP-0736533に 開
示 さ れ 、 Bristol-Myers Squibbに よ り 開 発 中 の ヌ ク レ オ シ ド 逆 転 写 酵 素 阻 害 剤 、 lobucavi
r（ BMS-180194） ； Biochem Pharmaに よ り 開 発 中 の 逆 転 写 酵 素 阻 害 剤 、 BCH-10652（ BCH-10
618お よ び BCH-10619の ラ セ ミ 混 合 物 の 形 態 の も の ） ； 米 国 特 許 第 ５ ， ８ １ ４ ， ６ ３ ９ 号 下
に Emory Universityか ら ラ イ セ ン ス さ れ 、 Triangle Pharmaceuticalsに よ り 開 発 中 の emit
ricitabine［ (-)-FTC］ ； Yale Universityに よ り Vion Pharmaceuticalsに ラ イ セ ン ス さ れ
た β -L-FD4（ ま た 、 β -L-D4Cと 呼 ば れ 、 β － Ｌ － ２ ′ ， ３ ′ － ジ デ オ キ シ － ５ － フ ル オ ロ
シ チ デ ン と 命 名 さ れ る ） ； EP-0656778に 開 示 さ れ 、 Emory Universityお よ び the Universi
ty of Georgiaに よ り Triangle Pharmaceuticalsに ラ イ セ ン ス さ れ た 、 DAPD、 プ リ ン ヌ ク
レ オ シ ド 、 （ － ） － ｂ － Ｄ － ２ ， ６ － ジ ア ミ ノ － プ リ ン ジ オ キ ソ ラ ン ； な ら び に NIHに よ
り 発 見 さ れ 、 U. S. Bioscience Inc.に よ り 開 発 中 の 酸 安 定 性 プ リ ン 系 逆 転 写 酵 素 阻 害 剤
、 lodenosine (FddA)、 ９ － （ ２ ， ３ － ジ デ オ キ シ － ２ － フ ル オ ロ － ｂ － Ｄ － ト レ オ － ペ
ン ト フ ラ ノ シ ル ） ア デ ニ ン が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ０ ８ 】
　 典 型 的 に 好 適 な Ｎ Ｎ Ｒ Ｔ Ｉ と し て は 、 Roxane Laboratoriesか ら VIRAMUNE（ 登 録 商 標 ）
と し て 入 手 可 能 な nevirapine（ BI-RG-587） ； Pfizerか ら RESCRIPTOR（ 登 録 商 標 ） と し て
入 手 可 能 な delaviradine（ BHAP, U-90152） ； WO94/03440に 開 示 さ れ 、 Bristol-Myers Squ
ibb Co.か ら SUSTIVA（ 登 録 商 標 ） と し て 入 手 可 能 な ベ ン ゾ キ サ ジ ン － ２ － オ ン 、 efaviren
z（ DMP-266） ； Pfizer08807に よ り 開 発 中 の フ ロ ピ リ ジ ン － チ オ ピ リ ジ ン 、 PNU-142721； A
G-1549（ 前 に は 、 Shionogi#S-1153） ； WO96/10019に 開 示 さ れ 、 Agouron Pharmaceuticals
, Inc.に よ り 開 発 中 の 炭 酸 ５ － （ ３ ， ５ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル ） － チ オ － ４ － イ ソ プ ロ ピ ル
－ １ － （ ４ － ピ リ ジ ル ） メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル メ チ ル ； 三 菱 化 学 社 に よ
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り 発 見 さ れ 、 Triangle Pharmaceuticalsに よ り 開 発 中 の MKC-442（ １ － （ エ ト キ シ メ チ ル
） － ５ － （ １ － メ チ ル エ チ ル ） － ６ － （ フ ェ ニ ル メ チ ル ） － （ ２ ， ４ （ １ Ｈ ， ３ Ｈ ） － ピ
リ ミ ジ ン ジ オ ン ） ； お よ び Ｎ Ｉ Ｈ 、 米 国 特 許 第 ５ ， ４ ８ ９ ， ６ ９ ７ 号 に 開 示 さ れ 、 Med Ch
em Researchに ラ イ セ ン ス さ れ 、 経 口 的 に 投 与 可 能 な 製 品 と し て Vita-investと 共 開 発 中 の
(+)-calanolide Aで あ る 、 ク マ リ ン 誘 導 体 、 (+)-calanolide A(NSC-675451)お よ び Ｂ が 挙
げ ら れ る 。
【 ０ ０ ０ ９ 】
　 典 型 的 に 好 適 な Ｐ Ｉ と し て は 、 Roche Pharmaceuticals, Nutley, N.J. 07110-1199か ら
INVIRASE（ 登 録 商 標 ） と し て ハ ー ド ゲ ル カ プ セ ル で 、 且 つ FORTOVASE（ 登 録 商 標 ） と し て
ソ フ ト ゲ ル カ プ セ ル で 入 手 可 能 な saquinavir（ Ro 31-8959） ； Abbott Laboratoriesか ら N
ORVIR（ 登 録 商 標 ） と し て 入 手 可 能 な ritonavir（ ABT-538） ； Merck & Co., Inc.か ら CRIX
IVAN（ 登 録 商 標 ） と し て 入 手 可 能 な indinavir（ MK-639） ； Agouron Pharmaceuticals, In
c.か ら VIRACEPT（ 登 録 商 標 ） と し て 入 手 可 能 な nelfnavir（ AG-1343） ； 拡 張 ア ク セ ス プ ロ
グ ラ ム 下 に 、 Vertex Pharmaceuticlas, Inc.に よ り 開 発 中 で 、 Glaxo-Wellcomeか ら 入 手 可
能 な 非 ペ プ チ ド プ ロ テ ア ー ゼ 阻 害 剤 、 amprenavir（ 141W94） 、 AGENERASE（ 登 録 商 標 ） ； B
ristol-Myers Squibbか ら 入 手 可 能 な lasinavir（ BMS-234475） ； Dupontに よ り 発 見 さ れ 、
Triangle Pharmaceuticalsに よ り 開 発 中 の 環 状 尿 素 、 DMP-450； 第 ２ 世 代 Ｈ Ｉ Ｖ － １  Ｐ Ｉ
と し て 、 Bristol-Myers Squibbに よ り 開 発 中 の ア ザ ペ プ チ ド 、 BMS-2322623； Abbottに よ
り 開 発 中 の ABT-378； お よ び Shionogi Shionogiに よ り 発 見 さ れ 、 Agouron Pharmaceutical
s, Inc.に よ り 開 発 中 の 経 口 的 に 活 性 な イ ミ ダ ゾ ー ル カ ー バ メ ー ト 、 AG-1549が 挙 げ ら れ る
。
【 ０ ０ １ ０ 】
　 他 の 抗 ウ イ ル ス 剤 と し て は 、 ヒ ド ロ キ シ 尿 素 、 ribavirin、 Ｉ Ｌ － ２ 、 Ｉ Ｌ － １ ２ 、 pen
tafusideが 挙 げ ら れ る 。 ヒ ド ロ キ シ 尿 素 （ Droxia） 、 三 リ ン 酸 リ ボ ヌ ク レ オ シ ド 還 元 酵 素
阻 害 剤 、 Ｔ 細 胞 の 活 性 化 に 含 ま れ る 酵 素 は 、 Ｎ Ｃ Ｉ で 発 見 さ れ て お り 、 前 臨 床 研 究 中 で あ
り 、 didanosineの 活 性 に 共 力 的 な 効 果 を 有 す る こ と が 示 さ れ て お り 、 stavudineで 研 究 さ
れ て い る 。 Ｉ Ｌ － ２ は 、 味 の 素 EP-0142268、 武 田 EP-0176299お よ び Chiron米 国 特 許 第 Ｒ Ｅ
３ ３ ， ６ ５ ３ 、 ４ ， ５ ３ ０ ， ７ ８ ７ 、 ４ ， ５ ６ ９ ， ７ ９ ０ 、 ４ ， ６ ０ ４ ， ３ ７ ７ 、 ４ ， ７
４ ８ ， ２ ３ ４ 、 ４ ， ７ ５ ２ ， ５ ８ ５ 、 お よ び ４ ， ９ ４ ９ ， ３ １ ４ 号 に 開 示 さ れ 、 水 で の 再
構 成 と 希 釈 に よ る Ｉ Ｖ 輸 液 ま た は ｓ ｃ 投 与 用 の 凍 結 乾 燥 粉 末 と し て PROLEULIN（ 登 録 商 標
） （ aldesleukin） で 入 手 可 能 で あ り ； 約 百 万 ～ 約 ２ 千 万 １ U／ 日 の 投 与 量 で 、 scが 好 ま し
く ； 約 １ 千 ５ 百 万 １ U／ 日 の 投 与 量 で 、 ｓ ｃ が よ り 好 ま し い 。 Ｉ Ｌ － １ ２ は 、 WO96/25171
に 開 示 さ れ て お り 、 約 ０ ． ５ μ ｇ ／ kg／ 日 ～ 約 １ ０ μ ｇ ／ kg／ 日 の 投 与 量 で 投 与 さ れ 、 ｓ
ｃ が 好 ま し い 。 米 国 特 許 第 ５ ， ４ ６ ４ ， ９ ３ ３ 号 に 開 示 さ れ た ３ ６ 個 の ア ミ ノ 酸 の 合 成 ペ
プ チ ド 、 pentafuside（ FUZEON、 登 録 商 標 ） は 、 Ｈ Ｉ Ｖ － １ の 対 象 膜 へ の 融 合 を 阻 害 す る
こ と に よ り 作 用 す る 。 pentafuside（ ３ ～ １ ０ ０ mg／ 日 ） は 、 efavirenzお よ び ２ 種 の Ｐ Ｉ
と 共 に 、 三 剤 組 合 せ 療 法 に 耐 性 の Ｈ Ｉ Ｖ － １ 陽 性 患 者 に 、 連 続 的 に ｓ ｃ 輸 液 ま た は 注 入 と
し て 与 え ら れ ； １ ０ ０ mg／ 日 の 使 用 が 好 ま し い 。 ribavirin、 １ － β － Ｄ － リ ボ フ ラ ノ シ
ル － １ Ｈ － １ ， ２ ， ４ － ト リ ア ゾ ー ル － ３ － カ ル ボ キ サ ミ ド は 、 ICN Pharmacuticals, In
c., Costa Mesa, Calif.か ら 入 手 可 能 で あ り ； そ の 製 造 お よ び 処 方 は 、 米 国 特 許 第 ４ ， ２
１ １ ， ７ ７ １ 号 に 記 載 さ れ て い る 。
【 ０ ０ １ １ 】
　 Ｈ Ｉ Ｖ 感 染 の 管 理 に お け る Ｃ Ｃ Ｒ ５ モ ジ ュ レ ー タ ー に 対 す る 能 力 に 加 え て 、 Ｃ Ｃ Ｒ ５ 受
容 体 は 、 免 疫 機 能 の 重 要 な レ ギ ュ レ ー タ ー で あ り 、 本 発 明 の 化 合 物 は 、 免 疫 系 の 病 気 の 処
置 に 有 益 で あ る こ と が 判 明 し て い る 。 固 形 臓 器 移 植 拒 絶 、 移 植 片 対 宿 主 疾 患 、 関 節 炎 、 関
節 リ ウ マ チ 、 炎 症 性 大 腸 疾 患 、 ア ト ピ ー 性 皮 膚 炎 、 乾 癬 、 喘 息 、 ア レ ル ギ ー ま た は 多 発 性
硬 化 症 の 処 置 も 、 そ の よ う な 処 置 が 必 要 な 人 間 に 対 し て 、 有 効 量 の 本 発 明 の Ｃ Ｃ Ｒ ５ 拮 抗
剤 化 合 物 を 投 与 す る こ と に よ り 可 能 で あ る 。
【 ０ ０ １ ２ 】
　 大 き な 分 子 、 タ ン パ ク 質 お よ び ペ プ チ ド に 関 連 し た 薬 物 動 態 学 的 精 査 は 、 Ｃ Ｃ Ｒ ５ の 低
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分 子 量 拮 抗 剤 を 同 定 す る プ ロ グ ラ ム の 確 立 を も た ら し た 。 ケ モ カ イ ン 分 子 を 同 定 す る 努 力
は 、 論 文 に ま と め ら れ て い る （ W. Kazmierskiら 、 BiorgMed. Chem. 2003 11: 2663-76; L
. Agrawal and G. Alkhatib, Expert Opin. Ther. Targets 2001 5 (3): 303-326; Chemo
kine CCR5 antagonists incorporating 4-aminopiperidine scaffold, Expert Opin. The
r. Patents 2003 13 (9): 1469-1473; M. A. Cascieri and M. S. Springer, Curr. Opin
. Chem. Biol. 2000 4: 420-426,お よ び そ れ ら の 中 に 記 載 の 文 献 ） 。
【 ０ ０ １ ３ 】
　 武 田 の プ ロ グ ラ ム は 、 TAK-779の 同 定 と い う 成 果 に 導 い た 最 初 の も の で あ っ た （ M. Shir
aishiら 、 J. Med. Chem. 2000 43 (10): 2049-2063） 。 Scheringは 、 Sch-351125を 第 Ｉ ／
Ｉ Ｉ 相 臨 床 研 究 に 進 め 、 ま た 、 よ り 活 性 の 高 い 第 ２ 弾 化 合 物 、 Sch-417690が 第 １ 相 研 究 に
進 展 し て い る こ と を 報 告 し て い る （ S. W. McCrombieら 、 W000066559; B. M. Baroudyら 、
W000066558 ; A. Palaniら 、 J. Med Chem. 2001 44 (21): 3339-3342; J. R. Tagatら 、 J
. Med Chem. 2001 44 (21): 3343-3346; J. A. Este, Cur. Opin. Invest. Drugs 2002 3
 (3): 379-383） 。
【 ０ ０ １ ４ 】
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ５ 】
　 Merckは 、 Ｃ Ｃ Ｒ ５ 受 容 体 に 対 す る 良 好 な 親 和 性 と 強 い Ｈ Ｉ Ｖ 活 性 を 有 す る （ ２ Ｓ ） －
２ － （ ３ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル ） － １ － Ｎ － （ メ チ ル ） － Ｎ － （ フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル ） ア ミ ノ
］ － ４ － ［ ス ピ ロ （ ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ ベ ン ゾ チ オ フ ェ ン － ３ ， ４ ′ － ピ ペ リ ジ ン － １ ′ －
イ ル ） ブ タ ン Ｓ － オ キ シ ド （ １ ） お よ び 関 連 す る 誘 導 体 、 三 置 換 ピ ロ リ ジ ン ２ お よ び 置 換
ピ ペ リ ジ ン ３ の 製 造 を 開 示 し て い る （ P. E. Finkeら 、 Bioorg. Med. Chem. Lett., 2001 
11: 265-270; P. E. Finkeら 、 Bioorg. Med. Chem. Lett., 200111 : 2469-2475; P. E. 
Finkeら 、 Bioorg. Med. Chem. Lett., 2001 11: 2475-2479; J. J. Haleら 、 Bioorg. Med
. Chem. Lett., 2001 11 : 2741-22745; D. Kimら 、 Bioorg. Med. Chem. Lett. , 200111
 : 3099-3102） 。
【 ０ ０ １ ６ 】
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【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ７ 】
　 W00039125 (D. R. Armourら ) お よ び W00190106 (M. Perrosら )に は 、 強 力 で 、 選 択 的 な
Ｃ Ｃ Ｒ ５ 拮 抗 剤 で あ る へ テ ロ 環 化 合 物 が 開 示 さ れ て い る 。 UK-427857は 、 臨 床 実 験 に 進 ん
で お り 、 Ｈ Ｉ Ｖ － １ 単 離 株 お よ び 実 験 室 株 に 対 し て 活 性 を 示 す （ M. J. Macartneyら 、 43r
d Intersci. Conf. Antimicrob. Agents Chemother. (September 14-17, 2003, Abstract
 H-875） 。
【 ０ ０ １ ８ 】
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ９ 】
　 EP1236726 (H. Habashitaら )に は 、 サ イ ト カ イ ン 受 容 体 を 調 節 す る 、 AK602に 例 示 さ れ
る ト リ ア ザ ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン 誘 導 体 が 開 示 さ れ て い る 。 そ れ ら の 化 合 物 は 、 本
発 明 の 範 囲 外 の も の で あ る （ H. Nakataら 、 Poster 546a,1 Conference on Retroviruses 
and Opportunistic Infections, San Francisco, CA, February 8-11,2004; 他 の 類 縁 体
が 、 例 え ば  K. Maedaら 、 J. Biol. Chem. 2001 276 (37): 35194-35200に 開 示 さ れ て い る
） 。
【 ０ ０ ２ ０ 】
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【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ２ １ 】
　 W003/057698 (N. Schlienger)に は 、 １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン 化 合 物 が 記 載 さ れ て い る 。 よ り 詳 細 に 同 定 さ れ て い る も の は 、 ３ ， ４ －
ジ （ 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ） ベ ン ジ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン 化 合 物 ４ で あ り 、 こ こ で 、 Ｒ は 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 へ テ ロ 環 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル ま た は ア リ ー ル 環 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル で あ る 。 本 発 明 の 化 合
物 は 、 ５ Ｈ Ｔ 2 A 受 容 体 に 選 択 的 に 、 モ ノ ア ミ ン 受 容 体 を 調 節 す る 。 こ の 文 献 は 、 さ ら に 、
Ｒ 2 お よ び Ｒ 3 が 一 緒 に な っ て ア ル キ レ ン 鎖 で あ る 二 環 性 化 合 物 を 教 示 し て い る が 、 例 示 は
さ れ て い な い 。 こ れ ら の １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ
ン 化 合 物 お よ び 方 法 は 、 本 発 明 の 範 囲 内 の も の で は な い 。 タ チ キ ニ ン （ tachykinin） Ｎ Ｋ

a 受 容 体 拮 抗 剤 で あ る １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ５
お よ び １ ， ３ ， ８ － ト リ ア ザ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン が 、 開 示 さ れ て い る （ P.
 W. Smithら 、 J. Med. Chem. 199538 (19): 3772-79） 。 抗 ア ド レ ナ リ ン 活 性 を 有 す る 他
の １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン 化 合 物 が 開 示 さ れ て
い る （ J. M. Caroonら 、 J. Med Chem. 1981 24 (11): 1320; R. M. Clarkら 、 J. Med. Ch
em. 1983 26 (6): 855-861） 。 米 国 特 許 第 ３ ， ３ ９ ９ ， １ ９ ２ 号 (G. Regnierら )に は 、 鎮
痛 、 抗 炎 症 性 Ｃ Ｎ Ｓ 抑 制 剤 お よ び 気 管 支 拡 張 剤 活 性 を 有 す る １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン 化 合 物 が 開 示 さ れ て い る 。 EP414422 (E. Tothら )に
は 、 抗 ア レ ル ギ ー 剤 お よ び 向 精 神 剤 と し て 有 用 な １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン 化 合 物 が 開 示 さ れ て い る 。
【 ０ ０ ２ ２ 】
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ２ ３ 】
　 JP 63208590 (山 之 内 製 薬 株 式 会 社 )に は 、 Ｃ Ｎ Ｓ 障 害 を 処 置 す る の に 有 用 な １ － オ キ サ
－ ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン 化 合 物 ６ が 開 示 さ れ て い る 。 WO 2
002102313 (J. Guoに は 、 ホ ス ホ ジ エ ス テ ラ ー ゼ の 阻 害 に 有 用 な １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ ， ４ － ジ オ ン 基 を 含 有 す る ピ リ ミ ジ ン 化 合 物 が 開 示 さ
れ て い る 。 こ れ ら の 化 合 物 は 、 本 発 明 の 範 囲 外 の も の で あ る 。
【 ０ ０ ２ ４ 】
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【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ２ ５ 】
　 １ ， ３ ， ８ － ト リ ア ザ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ４ － オ ン 化 合 物 ７ は 、 ブ ラ ジ キ ニ ン （
bradykinin） Ｂ ２ 受 容 体 で ブ ロ ッ ク 結 合 し 、 生 体 内 ブ ラ ジ キ ニ ン 媒 介 作 用 に 拮 抗 す る こ と
が 開 示 さ れ て い る （ B. J. Mavunkelら 、 J. Med. Chem. 1996 39 (16): 3169-73） 。 他 の
関 連 す る １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン が ： GB 14789
32 (G. Regnier ら )に 、 抗 ア ナ フ ィ ラ キ シ ー 性 お よ び 気 管 支 拡 張 性 化 合 物 と し て ； J. Mai
llard, Eur. J. Med. Chem. 1974 9 (2): 128-132 に 、 抗 ア ド レ ナ リ ン 性 化 合 物 と し て ；
J. Maillard, Chim. Ther. 1972 7 (6): 458-466； J. Maillard, J. Med Chem. 1972 15 
(11): 1123-1128 に 、 鎮 痛 性 お よ び 抗 ア ド レ ナ リ ン 性 化 合 物 と し て ; 米 国 特 許 第 ３ 、 ７ ２
１ ， ６ ７ ５ 号  (J. Maillard)に 開 示 さ れ て い る 。 １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン は 、 ま た 、 神 経 安 定 活 性 を 有 す る と 開 示 さ れ て い る （ J. Mai
llard, Eur. J. Med. Chem. 1974 9 (4): 416-423） 。 W0200130780 (R. M. Scarborough
ら ) お よ び  W09711940 (J. M. Fisher)に は 、 血 栓 症 お よ び 血 小 板 凝 集 の 阻 害 剤 と し て 、
１ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン 環 系 を 一 般 的 に 含 む 化
合 物 が 開 示 さ れ て い る 。 W09965494 (M. W. Embryら )に は 、 オ キ サ ジ ア ザ － お よ び ト リ ア
ザ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ シ ル メ チ ル イ ミ ド ゾ ー ル な ら び に 類 縁 体 が 、 プ レ ニ ル － タ ン パ ク 質
ト ラ ン ス フ ェ ラ ー ゼ の 阻 害 剤 と し て 開 示 さ れ て い る 。
【 ０ ０ ２ ６ 】
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ２ ７ 】
　 W0200292604 (H. Caiら )に は 、 ニ ュ ー ロ キ ニ ン （ neurokinin） １ 受 容 体 に 関 連 す る 疾 患
の 処 置 に 有 用 な 、 ９ － ベ ン ゾ イ ル － ５ － フ ェ ニ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ８ に 関 連 す る 化 合 物 が 開 示 さ れ て い る 。 W09711940 (M. J.
 Fisherら )に は 、 フ ィ ブ リ ノ ー ゲ ン 媒 介 血 小 板 凝 集 の 阻 害 剤 と し て の １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン が 開 示 さ れ て い る 。 WO200157044(H. Hor
inoら )に は 、 単 球 化 学 走 化 性 タ ン パ ク 質 － １ （ Ｍ Ｃ Ｐ － １ 拮 抗 剤 ） で あ る 、 縮 合 １ － オ キ
サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン が 開 示 さ れ て い る 。 神 経 安 定
特 性 を 有 す る と し て ク レ ー ム さ れ て い る 、 ４ － 置 換 － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン 化 合 物 が 開 示 さ れ て い る （ J. Bassusら 、 Eur. J. Med. 
Chem. 1974 9 (4): 416-423） 。 こ れ ら の 化 合 物 は 、 本 発 明 の 範 囲 外 の も の で あ る 。
【 ０ ０ ２ ８ 】
　 本 発 明 は 、 式 Ｉ に 記 載 の 化 合 物 、 Ｃ Ｃ Ｒ ５ 拮 抗 剤 で あ る 式 に 記 載 の 化 合 物 の 投 与 に よ り
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緩 和 さ れ る 疾 患 の 処 置 方 法 、 お よ び 式 Ｉ に 記 載 の 化 合 物 を 少 な く と も １ 種 の 担 体 、 希 釈 剤
ま た は 賦 形 剤 に 混 合 さ せ て 含 有 す る 疾 患 処 置 用 の 医 薬 組 成 物 に 関 す る 。 本 発 明 の 一 つ の 目
的 は 、 （ ｉ ） 式 Ｉ の 化 合 物 ：
【 ０ ０ ２ ９ 】
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ３ ０ 】
［ 式 中 、
Ｒ 1 2 は 、
【 ０ ０ ３ １ 】
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
【 ０ ０ ３ ２ 】
で あ り ；
Ａ は 、 （ Ｃ Ｈ 2 ） q で あ り ；
Ｒ 1 は 、 Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｒ 4 、 Ｓ （ Ｏ ） p Ｒ

4 、 ま た は Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｘ （ こ こ で 、 Ｘ は Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 ま た
は Ｏ Ｒ 1 1 で あ る ） で あ り ；
Ｒ 2 a お よ び Ｒ 2 b は 、 （ ａ ） 独 立 に 、
水 素 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 2 - 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル
、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ リ デ ン 、
Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ リ デ ン 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ
テ ロ ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に －
Ｏ － 、 － Ｓ － 、 － Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 － （
Ｃ Ｈ 2 ） w Ｒ

8 （ こ こ で 、 ｗ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 Ｃ 2 - 6 ア ル キ レ ン 鎖 は 場 合 に よ り 二 重 結
合 を 含 む ） 、 － （ Ｃ Ｈ 2 ） w Ｃ Ｈ ＝ Ｎ Ｒ 9 （ こ こ で 、 ｗ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ る ） で あ る か ；
ま た は
（ ｂ ） そ れ ら に 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ
ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5

a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に
よ り 置 換 さ れ て い る ｏ － フ ェ ニ レ ン で あ り 、 但 し 、 Ｒ 2 a 、 Ｒ 2 b が 、 そ れ ら に 結 合 し て い る
炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ｏ － フ ェ ニ レ ン で あ る 場 合 、 ｍ は １
で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 2 - 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ 環 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー
ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｒ 3 a （
こ こ で 、 Ｒ 3 a は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 2 - 1 0 ア ル ケ ニ ル ま た は Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル で あ る
） 、 ま た は 式 Ｉ Ｉ a～ Ｉ Ｉ cの フ ラ グ メ ン ト で あ り ；
【 ０ ０ ３ ３ 】
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【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ３ ４ 】
Ｒ 4 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル － Ｃ 1 - 1 0 置 換 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ 環 、 ア リ ー
ル 、 ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
Ｒ 5 お よ び Ｒ 6 は 、 （ ａ ） 独 立 し て 、 Ｈ 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7

シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ 環 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 ア リ
ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル ； ま た
は
（ ｂ ） 一 緒 に な っ て 、 Ｃ 3 - 6 ア ル キ レ ン ま た は ［ （ Ｃ Ｈ 2 ） 2 ］ 2 Ｏ で あ り ；
Ｒ 5 a お よ び Ｒ 6 a は 、 （ ａ ） 独 立 し て 、 水 素 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル カ ル ボ ニ
ル ま た は （ ｂ ） 一 緒 に な っ て 、 Ｃ 3 - 6 ア ル キ レ ン ま た は ［ （ Ｃ Ｈ 2 ） 2 ］ 2 Ｏ で あ り ；
Ｒ 7 は 、 水 素 、 シ ア ノ ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 8 は 、 － Ｃ Ｎ 、 － Ｎ Ｏ 2 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 Ｃ Ｏ Ｒ 9 、 － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ 2 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ
り ；
Ｒ 9 は 、 Ｏ Ｈ ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ で あ り ；
Ｒ 1 0 は 、 Ｎ ま た は Ｎ + － Ｏ - で あ り ；
Ｒ 1 1 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル
－ Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ 環 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
ｍ は 、 ０ ま た は １ で あ り ；
ｎ は 、 独 立 に 、 ０ ～ ２ で あ り ；
ｏ は 、 独 立 に 、 ０ ま た は １ で あ り ；
ｐ は 、 ０ ～ ２ で あ り ；
ｑ は 、 １ ～ ３ で あ る ；
（ こ こ で 、 各 々 の 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 ピ リ ジ ル 、 １ － オ キ シ － ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ル
、 オ キ シ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ミ
ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル
、 イ ン ド リ ニ ル 、 Ｎ － Ｂ ｏ ｃ － イ ン ド リ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ
ニ ル 、 ４ ， ５ ， ６ ， ７ － テ ト ラ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル お よ び １ ， ２ ， ３ ， ４ － テ ト ラ ヒ ド
ロ ア ク リ ジ ニ ル よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ ；
　 各 々 の 該 ア リ ー ル お よ び 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ
ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア
リ ー ル Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 チ オ ア リ ー ル 、 チ オ ヘ
テ ロ ア リ ー ル 、 ア リ ー ル Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 へ テ ロ シ ク リ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル
キ ル ヘ テ ロ 環 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ 2 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｓ Ｏ 2 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a

、 （ Ｃ Ｈ 2 ） u Ｃ Ｏ 2 Ｒ
9 、 （ Ｃ Ｈ 2 ） u Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 － Ｘ 1 Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｘ 2 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ

ル カ ル ボ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 お よ び ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接
し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 － Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら
れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル （ こ こ で 、 ｕ は 、 ０ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 Ｘ 1 は 、 Ｎ Ｒ 5 b ま た は Ｏ
で あ り ； Ｘ 2 は 、 Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 ま た は Ｏ Ｒ 3 で あ り 、 且 つ Ｒ 5 b は 、 Ｈ ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ
る ） よ り な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 独 立 に 置 換 さ れ て お り ；
　 各 々 の 該 へ テ ロ 環 は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ
キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お
よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い
る 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 １ － メ チ ル － ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル
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ホ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ジ オ キ ソ ラ ニ ル お よ び ピ ラ ニ ル よ り な る 群 か ら 独 立 に
選 択 さ れ る ） ］ 、
そ れ ら の 純 粋 な 鏡 像 異 性 体 、 部 分 的 に 分 割 さ れ た 鏡 像 異 性 体 、 ラ セ ミ 混 合 物 、 薬 学 的 に 許
容 で き る 酸 付 加 塩 、 水 和 物 、 お よ び 溶 媒 和 物 で あ る 。
【 ０ ０ ３ ５ 】
　 本 発 明 の 更 な る 目 的 は 以 下 の も の で あ る 。
【 ０ ０ ３ ６ 】
（ ｉ ｉ ） 式 Ｉ ａ ま た は Ｉ ｂ ：
【 ０ ０ ３ ７ 】
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ３ ８ 】
［ 式 中 、
Ｒ 2 a お よ び Ｒ 2 b は 、 （ Ａ ） 独 立 に 、
水 素 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ
ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ リ デ ン 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ
リ デ ン 、 － （ Ｃ Ｈ 2 ） q Ｒ

8 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に － Ｏ
－ 、 － Ｓ － 、 － Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル で あ る か
； ま た は
（ Ｂ ） そ れ ら に 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ

1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a

、 シ ア ノ お よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 置
換 さ れ て い る ｏ － フ ェ ニ レ ン で あ り 、 但 し 、 Ｒ 2 a 、 Ｒ 2 b が 、 そ れ ら に 結 合 し て い る 炭 素 原
子 と 一 緒 に 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ｏ － フ ェ ニ レ ン で あ る 場 合 、 ｍ は １ で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル
－ Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ 環 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
Ａ 、 Ｘ 、 Ｒ 1 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 、 Ｒ 5 a 、 Ｒ 6 a 、 Ｒ 7 、 Ｒ 8 、 Ｒ 9 、 Ｒ 1 0 、 Ｒ 1 1 、 ｍ 、 ｎ 、 ｏ 、 ｐ 、 ｑ
は （ ｉ ） で 定 義 さ れ た と お り で あ る ；
（ こ こ で 、 各 々 の 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 ピ リ ジ ル 、 ピ リ ミ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ
ル 、 ピ ロ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ
ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 お よ び イ ソ チ ア ゾ リ ル よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ ；
　 各 々 の 該 ア リ ー ル お よ び 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ
ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン
、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に
よ り 独 立 に 置 換 さ れ て お り ；
　 各 々 の 該 へ テ ロ 環 は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ
キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お
よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い
る 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 １ － メ チ ル － ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、
お よ び ピ ラ ニ ル よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る ） ］
を 有 す る 、 （ ｉ ） に 記 載 の 化 合 物 。
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【 ０ ０ ３ ９ 】
（ ｉ ｉ ｉ ） 式 Ｉ ｃ ：
【 ０ ０ ４ ０ 】
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ４ １ 】
［ 式 中 、
Ｒ 1 は 、 Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｒ 4 、 Ｓ （ Ｏ ） p Ｒ

4 、 ま た は Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｘ （ こ こ で 、 Ｘ は Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 ま た
は Ｏ Ｒ 1 1 で あ る ） で あ り ；
Ｒ 2 a は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル
キ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ リ デ ン 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル
キ リ デ ン 、 ま た は ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に － Ｏ － 、 － Ｓ － 、
－ Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 2 b は 、 水 素 で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、
場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ
ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー
ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 4 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い
る ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
Ｒ 7 は 、 水 素 、 ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；
ｍ は 、 ０ ま た は １ で あ り ；
ｐ は 、 ２ で あ り ；
Ｘ 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 お よ び Ｒ 1 1 は （ ｉ ） で 定 義 さ れ た と お り で あ る ］
を 有 す る 、 （ ｉ ） に 記 載 の 化 合 物 。
【 ０ ０ ４ ２ 】
（ ｉ ｖ ） Ｒ 7 が 水 素 ま た は メ チ ル で あ る 、 （ ｉ ｉ ｉ ） に 記 載 の 化 合 物 。
【 ０ ０ ４ ３ 】
（ ｖ ） Ｒ 1 が Ｃ Ｏ Ｒ 4 で あ り ；
Ｒ 2 a が 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ま た は ア ル キ ル 鎖 中 の ２ 個 も し く は ３
個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 － Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 場
合 に よ り 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 4 が 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ
ー ル で あ る 、 （ ｉ ｉ ｉ ） に 記 載 の 化 合 物 。
【 ０ ０ ４ ４ 】
（ ｖ ｉ ） Ｒ 4 が 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル で あ る 、 （ ｖ ） に 記 載 の 化 合 物 。
【 ０ ０ ４ ５ 】
（ ｖ ｉ ｉ ） Ｒ 4 が 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ る 、 （ ｖ ｉ ） に 記 載 の 化 合 物 。
【 ０ ０ ４ ６ 】
（ ｖ ｉ ｉ ｉ ） Ｒ 4 が 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る 、 （ ｖ ） に 記 載 の 化
合 物 。
【 ０ ０ ４ ７ 】
（ ｉ ｘ ） Ｒ 4 が 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ピ リ ジ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ピ リ ミ ジ
ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ピ ラ ゾ リ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る オ キ サ ゾ リ ル 、 場
合 に よ り 置 換 さ れ て い る イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ピ ロ リ ル で あ
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る 、 （ ｖ ｉ ｉ ｉ ） に 記 載 の 化 合 物 。
【 ０ ０ ４ ８ 】
（ ｘ ） 式 Ｉ ｄ ：
【 ０ ０ ４ ９ 】
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ０ 】
［ 式 中 、
Ａ は 、 （ Ｃ Ｈ 2 ） q で あ り ；
Ｒ 2 a は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル
キ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ リ デ ン 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル
キ リ デ ン 、 ま た は ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に － Ｏ － 、 － Ｓ － 、
－ Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、
場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ
ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー
ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 4 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ
ー ル で あ り ；
Ｒ 7 は 、 水 素 ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；
ｑ は 、 １ ～ ３ で あ る ］
を 有 す る 、 （ ｉ ） に 記 載 の 化 合 物 。
【 ０ ０ ５ １ 】
（ ｘ ｉ ） Ａ が 、 （ Ｃ Ｈ 2 ） 2 で あ る 、 （ ｘ ） に 記 載 の 化 合 物 。
【 ０ ０ ５ ２ 】
（ ｘ ｉ ｉ ） 式 Ｉ ｅ ：
【 ０ ０ ５ ３ 】
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ４ 】
［ 式 中 、
Ｒ 2 a お よ び Ｒ 2 b は 、 そ れ ら に 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6

ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る
１ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る オ ル ト － フ ェ ニ レ ン で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、
場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ
ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー
ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 4 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ
ー ル で あ り ；
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Ｒ 5 a お よ び Ｒ 6 a は 、 （ Ａ ） 独 立 し て 、 水 素 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル カ ル ボ ニ
ル ま た は （ Ｂ ） 一 緒 に な っ て 、 Ｃ 3 - 6 ア ル キ レ ン ま た は ［ （ Ｃ Ｈ 2 ） 2 ］ 2 Ｏ で あ り ；
Ｒ 7 は 、 水 素 ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ る ］
を 有 す る 、 （ ｉ ） に 記 載 の 化 合 物 。
【 ０ ０ ５ ５ 】
（ ｘ ｉ ｉ ｉ ） 医 薬 と し て 使 用 す る た め の 、 （ ｉ ） ～ （ ｘ ｉ ｉ ） の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化
合 物 。
【 ０ ０ ５ ６ 】
（ ｘ ｉ ｖ ） Ｃ Ｃ Ｒ 5 受 容 体 の 調 節 が 関 係 す る 病 気 を 含 む 、 病 気 の 治 療 ま た は 予 防 用 の 医 薬
の 製 造 の た め の 、 （ ｉ ） ～ （ ｘ ｉ ｉ ） の い ず れ か 一 項 に 記 載 の １ 以 上 の 化 合 物 の 使 用 。
【 ０ ０ ５ ７ 】
（ ｘ ｖ ） そ の 病 気 が 免 疫 系 の 疾 患 お よ び 炎 症 性 疾 患 を 含 む も の で あ る 、 （ ｘ ｉ ｖ ） に 記 載
の 使 用 。
【 ０ ０ ５ ８ 】
（ ｘ ｖ ｉ ） そ の 疾 患 が 、 ヒ ト 免 疫 不 全 ウ イ ル ス （ Ｈ Ｉ Ｖ ） 感 染 を 含 む か 、 ま た は Ａ Ｉ Ｄ Ｓ
も し く は Ａ Ｒ Ｃ を 処 置 す る も の で あ る 、 （ ｘ ｖ ） に 記 載 の 使 用 。
【 ０ ０ ５ ９ 】
（ ｘ ｖ ｉ ｉ ） 治 療 的 に 有 効 な 量 の （ ｉ ） ～ （ ｘ ｉ ｉ ） の 化 合 物 お よ び 少 な く と も １ 種 の 薬
学 的 に 許 容 で き る 担 体 、 希 釈 剤 ま た は 賦 形 剤 を 含 む 医 薬 組 成 物 。
【 ０ ０ ６ ０ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 お よ び 組 成 物 は 、 人 間 に お け る ヒ ト 免 疫 不 全 ウ イ ル ス に 媒 介 さ れ る 疾 患
の 処 置 に 有 用 で あ る 。 本 発 明 の 化 合 物 お よ び 組 成 物 は 、 ま た 、 成 人 呼 吸 窮 迫 症 候 群 （ Ａ Ｒ
Ｄ Ｓ ） 、 気 管 支 炎 、 慢 性 気 管 支 炎 、 慢 性 閉 塞 性 肺 疾 患 、 嚢 胞 性 線 維 症 、 喘 息 、 気 腫 、 鼻 炎
お よ び 慢 性 副 鼻 腔 炎 を 含 む 、 呼 吸 器 の 病 気 の 処 置 に 使 用 す る こ と が で き る 。 異 な る 臓 器 に
お け る Ｔ 細 胞 の ト ラ フ ィ ッ キ ン グ （ trafficking） が 引 き 金 と な っ た 、 そ れ に 影 響 さ れ た
ま た は 任 意 の 他 の 形 で そ れ に 相 互 に 関 連 し た 状 態 は 、 本 発 明 の 化 合 物 で 処 置 す る こ と が で
き る 。 本 発 明 の 化 合 物 は 、 そ の よ う な 病 態 、 特 に 、 限 定 す る も の で は な い が 、 Ｃ Ｃ Ｒ ５ ま
た は Ｃ Ｃ Ｒ ５ ケ モ カ イ ン と の 相 関 が 確 立 さ れ て い る 以 下 の も の の 処 置 に 有 用 で あ る ： ク ロ
ー ン 病 お よ び 潰 瘍 性 大 腸 炎 を 含 む 、 炎 症 性 腸 管 疾 患 、 多 発 性 硬 化 症 、 関 節 リ ウ マ チ 、 移 植
拒 絶 、 特 に 、 限 定 す る も の で は な い が 、 腎 臓 お よ び 肺 同 種 移 植 、 子 宮 内 膜 症 、 Ｉ 型 糖 尿 病
、 腎 臓 病 、 慢 性 膵 炎 、 炎 症 性 肺 状 態 ま た は 慢 性 心 不 全 。 ケ モ カ イ ン お よ び ケ モ カ イ ン 受 容
体 ブ ロ ッ カ ー の 可 能 な 応 用 の 最 近 の 総 説 に つ い て は 、 以 下 を 参 照 さ れ た い ： Cascieri, M.
 A. , and Springer, M. S., The chemokine/chemokine receptor family: potential an
d progress for therapeutic intervention, Curr. Opin. Chem. Biol. 2000 4 (4): 420
-7; A. E. I. Proudfoot The Strategy of Blocking the Chemokine System to Combat D
isease, Immunol. Rev. 2000 177: 246-256。
【 ０ ０ ６ １ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 語 句 「 １ つ の 」 も の は 、 １ 以 上 の そ の も の を 意 味 し 、 例 え ば
、 「 １ つ の 化 合 物 」 は １ 以 上 の 化 合 物 ま た は 少 な く と も １ つ の 化 合 物 を 意 味 す る 。 そ の よ
う に 、 用 語 「 一 つ の 」 、 「 １ 以 上 」 お よ び 「 少 な く と も １ つ 」 は 、 本 明 細 書 中 で 、 互 い に
交 換 可 能 に 使 用 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ６ ２ 】
　 語 句 「 上 で 定 義 さ れ た と お り の 」 は 、 発 明 の 要 約 中 で 提 供 さ れ た 最 初 の 定 義 を 意 味 す る
。
【 ０ ０ ６ ３ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 場 合 に よ る 」 ま た は 「 場 合 に よ り 」 は 、 そ の 後 に 続 い
て 記 載 さ れ る 出 来 事 ま た は 状 況 が 起 こ り 得 る が 、 起 こ る 必 要 は な い こ と 、 お よ び そ の 記 載
が 、 そ の 出 来 事 ま た は 状 況 が 起 こ る 場 合 と 、 起 こ ら な い 場 合 と を 包 む こ と を 意 味 す る 。 例
え ば 、 「 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る 」 は 、 そ の 部 分 が 水 素 ま た は 置 換 基 で あ り 得 る こ と を
意 味 す る 。
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【 ０ ０ ６ ４ 】
　 本 明 細 書 中 に 記 載 の 定 義 は 、 付 加 さ れ て 、 化 学 的 に 関 連 す る 組 合 せ 、 例 え ば 、 「 ヘ テ ロ
ア ル キ ル ア リ ー ル 」 、 「 ハ ロ ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル 」 、 「 ア リ ー ル ア ル キ ル ヘ テ ロ シ ク
リ ル 」 、 「 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 」 、 「 ア ル コ キ シ ア ル キ ル 」 等 を 形 成 し 得 る も の で あ る 。
【 ０ ０ ６ ５ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ア ル キ ル 」 は 、 １ ～ １ ０ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 非 分 岐
鎖 状 ま た は 分 岐 鎖 状 の １ 価 の 飽 和 炭 化 水 素 残 基 を 意 味 す る 。 用 語 「 低 級 ア ル キ ル 」 は 、 １
～ ６ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖 状 ま た は 分 岐 鎖 状 の 炭 化 水 素 残 基 を 意 味 す る 。 本 明 細 書 中
で 使 用 さ れ る 、 「 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 」 は 、 １ ～ １ ０ 個 の 炭 素 か ら な る ア ル キ ル を 意 味 す る 。
ア ル キ ル 基 の 例 と し て は 、 低 級 ア ル キ ル 基 、 例 え ば メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ｉ － プ ロ
ピ ル 、 ｎ － ブ チ ル 、 ｉ － ブ チ ル 、 ｔ － ブ チ ル ま た は ペ ン チ ル 、 イ ソ ペ ン チ ル 、 ネ オ ペ ン チ
ル 、 ヘ キ シ ル 、 ヘ プ チ ル 、 お よ び オ ク チ ル が 挙 げ ら れ る が 、 こ れ ら に 限 定 さ れ な い 。
【 ０ ０ ６ ６ 】
　 用 語 「 ア ル キ ル 」 が 、 「 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 」 ま た は 「 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 」 中 の よ う に
、 他 の 用 語 に 続 く 接 尾 語 と し て 使 用 さ れ る 場 合 、 こ れ は 、 上 記 の よ う に 、 他 の 特 定 の 名 称
が 付 け ら れ た 基 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ２ 個 の 置 換 基 （ 好 ま し く は １ 個 の 置 換 基 ） で 置 換 さ れ
て い る ア ル キ ル 基 を 表 す こ と を 意 図 し て い る 。 か く し て 、 例 え ば 、 「 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 」
と は 、 １ ～ ２ 個 の フ ェ ニ ル 置 換 基 を 有 す る ア ル キ ル 基 を 表 し 、 従 っ て 、 ベ ン ジ ル 、 フ ェ ニ
ル エ チ ル 、 お よ び ビ フ ェ ニ ル が 挙 げ ら れ る 。 「 ア ル キ ル ア ミ ノ ア ル キ ル 」 と は 、 １ ～ ２ 個
の ア ル キ ル ア ミ ノ 置 換 基 を 有 す る ア ル キ ル 基 で あ る 。 「 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 」 と し て は 、
２ － ヒ ド ロ キ シ エ チ ル 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル 、 １ － （ ヒ ド ロ キ シ メ チ ル ） － ２ － メ チ
ル プ ロ ピ ル 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ ブ チ ル 、 ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ キ シ ブ チ ル 、 ２ － （ ヒ ド ロ キ シ メ
チ ル ） － ３ － ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル 等 が 挙 げ ら れ る 。 従 っ て 、 本 明 細 書 で 使 用 さ れ る よ う に
、 用 語 「 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 」 は 、 以 下 で 定 義 さ れ る ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 の 下 位 集 合 を 定 義
す る た め に 使 用 さ れ る 。
【 ０ ０ ６ ７ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ハ ロ ア ル キ ル 」 は 、 １ 、 ２ 、 ３ 個 ま た は そ れ 以 上 の 水
素 原 子 が ハ ロ ゲ ン に 置 き 換 え ら れ て い る 、 上 で 定 義 さ れ た 非 分 岐 鎖 状 ま た は 分 岐 鎖 状 の ア
ル キ ル 基 を 意 味 す る 。 例 は 、 １ － フ ル オ ロ メ チ ル 、 １ － ク ロ ロ メ チ ル 、 １ － ブ ロ モ メ チ ル
、 １ － ヨ ー ド メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ ク ロ ロ メ チ ル 、 ト リ ブ ロ モ メ チ ル 、 ト リ
ヨ ー ド メ チ ル 、 １ － フ ル オ ロ エ チ ル 、 １ － ク ロ ロ エ チ ル 、 １ － ブ ロ モ エ チ ル 、 １ － ヨ ー ド
エ チ ル 、 ２ － フ ル オ ロ エ チ ル 、 ２ － ク ロ ロ エ チ ル 、 ２ － ブ ロ モ エ チ ル 、 ２ － ヨ ー ド エ チ ル
、 ２ ， ２ － ジ ク ロ ロ エ チ ル 、 ３ － ブ ロ モ プ ロ ピ ル 、 ま た は ２ ， ２ ， ２ － ト リ フ ル オ ロ エ チ
ル で あ る 。
【 ０ ０ ６ ８ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 シ ク ロ ア ル キ ル 」 は 、 ３ ～ ８ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 飽
和 炭 素 環 式 環 、 す な わ ち 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ
シ ル 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル ま た は シ ク ロ オ ク チ ル を 意 味 す る 。 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 「 Ｃ

3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 」 は 、 炭 素 環 式 環 中 で ３ ～ ７ 個 の 炭 素 原 子 か ら な る シ ク ロ ア ル キ ル を
意 味 す る 。
【 ０ ０ ６ ９ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 」 は 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ
ル 部 分 の 結 合 点 が ア ル キ レ ン 基 上 に あ る と の 理 解 で 、 Ｒ ′ が 本 明 細 書 で 定 義 さ れ た シ ク ロ
ア ル キ ル 基 で あ り 、 Ｒ ″ が 本 明 細 書 で 定 義 さ れ た ア ル キ レ ン 基 で あ る 、 基 Ｒ ’ Ｒ ” － を 意
味 す る 。 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 基 の 例 と し て は 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ
ル メ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル エ チ ル が 挙 げ ら れ る が 、 こ れ ら に 限 定 さ れ な い 。 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ
ア ル キ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル は 、 本 明 細 書 で 定 義 さ れ た よ う に 、 Ｒ ′ が Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル
で あ り 、 Ｒ ″ が Ｃ 1 - 3 ア ル キ レ ン で あ る 、 基 Ｒ ′ Ｒ ″ を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ７ ０ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ヘ テ ロ ア ル キ ル 」 は 、 ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 の 結 合 点 が 炭
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素 原 子 を 介 し て い る と の 理 解 で 、 1個 、 ２ 個 ま た は ３ 個 の 水 素 原 子 が 、 － Ｏ Ｒ a 、 － Ｎ Ｒ b

Ｒ c お よ び － Ｓ （ Ｏ ） n Ｒ
d （ こ こ で 、 ｎ は ０ ～ ２ の 整 数 で あ る ） 〔 こ こ で 、 Ｒ a は 、 水 素 、

ア シ ル 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル で あ り ； Ｒ b お よ び Ｒ c

は 、 互 い に 独 立 に 、 水 素 、 ア シ ル 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル で あ り ； ｎ が ０ で あ る 場 合 、 Ｒ d は 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ま た は シ ク ロ
ア ル キ ル ア ル キ ル で あ り 、 ｎ が １ ま た は ２ で あ る 場 合 、 Ｒ d は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 ア ミ ノ 、 ア シ ル ア ミ ノ 、 ま た は ア ル キ ル ア ミ ノ で あ る 〕 か
ら な る 群 よ り 独 立 に 選 択 さ れ る 置 換 基 に 置 き 換 え ら れ て い る 、 本 明 細 書 中 で 定 義 さ れ た ア
ル キ ル 基 を 意 味 す る 。 あ る い は 、 ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 は 、 １ 以 上 の 炭 素 原 子 が － Ｏ － 、 － Ｎ
Ｒ b － ま た は － Ｓ （ Ｏ ） n － に 置 き 換 え ら れ て い る ア ル キ ル 基 で あ る 。 代 表 例 と し て は 、 ２
－ ヒ ド ロ キ シ エ チ ル 、 ３ － ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル
エ チ ル 、 ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル 、 １ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル エ チ ル 、 ３ － ヒ ド ロ キ シ
ブ チ ル 、 ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ キ シ ブ チ ル 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ － １ － メ チ ル プ ロ ピ ル 、 ２ － ア ミ
ノ エ チ ル 、 ３ － ア ミ ノ プ ロ ピ ル 、 ２ － メ チ ル ス ル ホ ニ ル エ チ ル 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル メ チ ル
、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル エ チ ル 、 ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル プ ロ ピ ル 、 メ チ ル ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル メ チ ル
、 メ チ ル ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル エ チ ル 、 メ チ ル ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル プ ロ ピ ル 等 が 挙 げ ら れ る が 、
こ れ ら に 限 定 さ れ な い 。
【 ０ ０ ７ １ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ア ル キ レ ン 」 は 、 特 記 し な い 限 り 、 １ ～ １ ０ 個 の 炭 素
原 子 の 二 価 の 直 鎖 状 飽 和 炭 化 水 素 基 ま た は 炭 素 原 子 ３ ～ １ ０ 個 の 二 価 の 分 岐 鎖 状 飽 和 炭 化
水 素 基 を 意 味 す る 。 ア ル キ レ ン 基 の 例 と し て 、 メ チ レ ン 、 エ チ レ ン 、 プ ロ ピ レ ン 、 ２ － メ
チ ル プ ロ ピ レ ン 、 ブ チ レ ン お よ び ２ － エ チ ル ブ チ レ ン が 挙 げ ら れ る が 、 こ れ ら に 限 定 さ れ
な い 。
【 ０ ０ ７ ２ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ヘ テ ロ ア ル キ リ デ ニ ル 」 ま た は 「 ヘ テ ロ ア ル キ リ デ ン
」 は 、 本 明 細 書 で 定 義 さ れ た よ う に 、 Ｒ が ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 、 ハ ロ ア ル キ ル 基 、 ア ル キ ル
基 ま た は 水 素 で あ り 、 Ｒ ′ が ヘ テ ロ ア ル キ ル 基 ま た は ハ ロ ア ル キ ル 基 で あ る 、 二 価 の 基 ＝
Ｃ Ｒ Ｒ ′ を 意 味 す る 。 ヘ テ ロ ア ル キ リ デ ニ ル 基 の 例 と し て 、 ３ ， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ プ
ロ ピ リ デ ニ ル 、 ２ － ヒ ド ロ キ シ ブ チ リ デ ニ ル 、 ３ － ア ミ ノ プ ロ ピ リ デ ニ ル 等 が 挙 げ ら れ る
が 、 こ れ ら に 限 定 さ れ な い 。
【 ０ ０ ７ ３ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ア リ ー ル 」 は 、 １ 個 の 環 、 ま た は 少 な く と も １ つ の 環
が 性 質 上 芳 香 族 で あ る １ 以 上 の 縮 合 環 よ り な る 、 ５ ～ １ ５ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 一 価 の 芳
香 族 炭 素 環 基 を 意 味 し 、 こ れ は 、 特 記 し な い 限 り 、 ヒ ド ロ キ シ 、 チ オ 、 シ ア ノ 、 ア ル キ ル
、 ア ル コ キ シ 、 低 級 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ
シ ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ
ノ 、 ア ミ ノ ア ル キ ル 、 ア ル キ ル ア ミ ノ ア ル キ ル 、 お よ び ジ ア ル キ ル ア ミ ノ ア ル キ ル 、 ア ル
キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ア リ ー ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ア リ ー ル ア ミ ノ ス
ル ホ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 カ ル バ モ イ ル 、 ア ル
キ ル カ ル バ モ イ ル お よ び ジ ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ア リ ー ル カ ル バ モ イ ル 、 ア ル キ ル カ ル
ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ 個 以 上 の 、 好 ま し く は
１ ま た は ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ 得 る 。 あ る い は 、 ア リ ー ル 環 の ２ 個 の 隣 接 す
る 原 子 は 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ ま た は エ チ レ ン ジ オ キ シ 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い 。 ア リ ー
ル 基 の 例 と し て 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル 、 イ ン ダ ニ ル 、 ア ン ト ラ キ ノ リ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ ナ
フ チ ル 、 ３ ， ４ － メ チ レ ン ジ オ キ シ フ ェ ニ ル 、 １ ， ２ ， ３ ， ４ － テ ト ラ ヒ ド ロ キ ノ リ ン －
７ － イ ル 、 １ ， ２ ， ３ ， ４ － テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン － ７ － イ ル 等 が 挙 げ ら れ る が 、 こ
れ ら に 限 定 さ れ な い 。
【 ０ ０ ７ ４ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ア リ ー ル ア ル キ ル 」 ま た は 「 ア ラ ル キ ル 」 は 、 ア リ ー
ル ア ル キ ル 部 分 の 結 合 点 が ア ル キ レ ン 基 上 に あ る と の 理 解 で 、 Ｒ ′ が 本 明 細 書 で 定 義 さ れ
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た ア リ ー ル 基 で あ り 、 Ｒ ″ が 本 明 細 書 で 定 義 さ れ た ア ル キ レ ン 基 で あ る 、 基 Ｒ ′ Ｒ ″ － を
意 味 す る 。 ア リ ー ル ア ル キ ル 基 の 例 と し て は 、 ベ ン ジ ル 、 フ ェ ニ ル エ チ ル お よ び ３ － フ ェ
ニ ル プ ロ ピ ル が 挙 げ ら れ る が 、 こ れ ら に 限 定 さ れ な い 。
【 ０ ０ ７ ５ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ヘ テ ロ ア リ ー ル 」 ま た は 「 ヘ テ ロ 芳 香 族 」 は 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 基 の 結 合 点 が 芳 香 環 上 に あ る と の 理 解 で 、 １ 以 上 の Ｎ 、 Ｏ ま た は Ｓ を 含 有 し 、 残
り の 環 原 子 は 炭 素 で あ る 、 １ 環 あ た り ４ ～ ８ 個 の 原 子 を 含 む 少 な く と も １ 個 の 芳 香 環 を 有
す る 、 ５ ～ １ ２ 個 の 環 原 子 の 単 環 式 ま た は 二 環 式 基 を 意 味 す る 。 当 業 者 に 周 知 の よ う に 、
ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 は 、 そ れ ら の 全 炭 素 対 応 環 よ り も 、 芳 香 族 性 が よ り 低 い 。 そ こ で 、 本 発
明 の 目 的 で は 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 あ る 程 度 の 芳 香 族 性 を 有 す る こ と が 必 要 で あ る 。 ヘ
テ ロ ア リ ー ル 部 分 の 例 と し て は 、 ５ ～ ６ 個 の 環 原 子 と １ ～ ３ 個 の ヘ テ ロ 原 子 を 有 す る 単 環
性 芳 香 族 へ テ ロ 環 が 挙 げ ら れ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ア ル キ ル 、 ア ル コ キ シ 、 チ オ 、 低 級
ハ ロ ア ル コ キ シ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ハ ロ 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ア ル キ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル
ス ル ホ ニ ル ア ル キ ル 、 ア リ ー ル ス ル フ ィ ニ ル 、 ア ル キ ル ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ア リ ー ル ア ミ
ノ ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ミ ノ ア ル キ ル
、 ア ル キ ル ア ミ ノ ア ル キ ル 、 お よ び ジ ア ル キ ル ア ミ ノ ア ル キ ル 、 ニ ト ロ 、 ア ル コ キ シ カ ル
ボ ニ ル お よ び カ ル バ モ イ ル 、 ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ジ ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ア リ ー ル
カ ル バ モ イ ル 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 な ら び に ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ か ら 選 択
さ れ る １ 個 以 上 の 、 好 ま し く は １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ 得 る 、 ピ リ ジ
ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ ー ル
、 イ ソ オ キ サ ゾ ー ル 、 チ ア ゾ ー ル 、 イ ソ チ ア ゾ ー ル 、 ト リ ア ゾ リ ン 、 チ ア ジ ア ゾ ー ル お よ
び オ キ サ ジ ア キ ソ リ ン が 挙 げ ら れ る が 、 こ れ ら に 限 定 さ れ な い 。 二 環 性 基 の 例 と し て 、 キ
ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ フ リ ル 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル 、 ベ ン ゾ オ キ サ ゾ ー ル 、
ベ ン ゾ イ ソ オ キ サ ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル お よ び ベ ン ゾ イ ソ チ ア ゾ ー ル が 挙 げ ら れ る が
、 こ れ ら に 限 定 さ れ な い 。 二 環 性 基 は 、 い ず れ か の 環 上 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ 得 る 。
【 ０ ０ ７ ６ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 」 ま た は 「 ヘ テ ロ ア ラ ル キ ル
」 は 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 基 の 結 合 点 が ア ル キ レ ン 基 上 に あ る と の 理 解 で 、 Ｒ ′ が 本
明 細 書 で 定 義 さ れ た 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ り 、 Ｒ ″ が 本 明 細 書
で 定 義 さ れ た ア ル キ レ ン 基 で あ る 、 式 Ｒ ′ Ｒ ″ の 基 を 意 味 す る 。 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル
基 の 例 と し て は 、 ２ － イ ミ ダ ゾ リ ル メ チ ル 、 ３ － ピ ロ リ ル エ チ ル が 挙 げ ら れ る が 、 こ れ ら
に 限 定 さ れ な い 。
【 ０ ０ ７ ７ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ヘ テ ロ シ ク リ ル 」 ま た は 「 ヘ テ ロ 環 」 は 、 １ 個 以 上 の
環 、 好 ま し く は １ ～ ２ 個 の 環 よ り な り 、 １ 環 あ た り ３ ～ ８ 原 子 よ り な り 、 １ 個 以 上 の 環 ヘ
テ ロ 原 子 （ Ｎ 、 Ｏ ま た は Ｓ （ Ｏ ） 0 - 2 よ り 選 択 さ れ る ） を 含 む 、 一 価 の 飽 和 環 状 基 を 意 味
し 、 こ れ は 、 特 記 し な い 限 り 、 ヒ ド ロ キ シ 、 オ キ ソ 、 シ ア ノ 、 低 級 ア ル キ ル 、 低 級 ア ル コ
キ シ 、 低 級 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 ア ル キ ル チ オ 、 ハ ロ 、 ハ ロ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、
ニ ト ロ 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ア リ ー
ル ス ル ホ ニ ル 、 ア ル キ ル ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ア リ ー ル ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ア ル キ ル ス ル ホ
ニ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 ア ル キ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ア リ ー ル ア ミ ノ カ
ル ボ ニ ル 、 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ る １ 個 以
上 の 、 好 ま し く は １ ま た は ２ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 独 立 に 置 換 さ れ 得 る 。 ヘ テ ロ 環 基 の
例 と し て は 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ チ オ フ ェ ニ ル 、 オ キ サ
ゾ リ ジ ニ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 テ ト
ラ ヒ ド ロ ピ ラ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル 、 キ ヌ ク リ ジ ニ ル が 挙 げ ら れ る が 、 こ れ ら に 限 定 さ
れ な い 。
【 ０ ０ ７ ８ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ア ル コ キ シ 基 」 は 、 ア ル キ ル が 上 で 定 義 さ れ た と お り
で あ る 、 － Ｏ － ア ル キ ル 基 を 意 味 し 、 例 え ば 、 異 性 体 を 含 ん で 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ｎ
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－ プ ロ ピ ル オ キ シ 、 ｉ － プ ロ ピ ル オ キ シ 、 ｎ － ブ チ ル オ キ シ 、 ｉ － ブ チ ル オ キ シ 、 ｔ － ブ
チ ル オ キ シ 、 ペ ン チ ル オ キ シ 、 ヘ キ シ ル オ キ シ で あ る 。 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 「 低 級
ア ル コ キ シ 」 は 、 先 に 定 義 し た 「 低 級 ア ル キ ル 」 基 を 有 す る ア ル コ キ シ 基 を 意 味 す る 。 本
明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 「 Ｃ 1 - 1 0 ア ル コ キ シ 」 は 、 ア ル キ ル が Ｃ 1 - 1 0 で あ る － Ｏ － ア ル キ
ル を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ７ ９ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ア ル キ ル チ オ 」 ま た は 「 チ オ ア ル キ ル 」 は 、 ア ル キ ル
が 上 で 定 義 さ れ た と お り で あ る 、 － Ｓ － ア ル キ ル 基 を 意 味 し 、 例 え ば 、 異 性 体 を 含 ん で 、
メ チ ル チ オ 、 エ チ ル チ オ 、 ｎ － プ ロ ピ ル チ オ 、 ｉ － プ ロ ピ ル チ オ 、 ｎ － ブ チ ル チ オ 、 ヘ キ
シ ル チ オ で あ る 。 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 「 低 級 ア ル キ ル チ オ 」 ま た は 「 低 級 チ オ ア ル
キ ル 」 は 、 先 に 定 義 し た 「 低 級 ア ル キ ル 」 基 を 有 す る ア ル キ ル チ オ 基 を 意 味 す る 。 本 明 細
書 中 で 使 用 さ れ る 、 「 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル チ オ 」 は 、 ア ル キ ル が Ｃ 1 - 1 0 で あ る － Ｓ － ア ル キ ル
を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ ０ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 」 ま た は 「 ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル 」
は 、 Ｒ が そ れ ぞ れ ア ル キ ル ま た は ア リ ー ル で あ り 、 ア ル キ ル お よ び ア リ ー ル が 本 明 細 書 中
で 定 義 さ れ た と お り で あ る 、 式 － Ｓ （ ＝ Ｏ ） 2 Ｒ の 基 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ １ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ハ ロ ゲ ン 」 は 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 、 ま た は ヨ ウ 素 を
意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ ２ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 フ ェ ニ レ ン 」 は 、 ベ ン ゼ ン か ら ２ 個 の Ｈ 原 子 を 置 き 換
え る こ と に よ り 誘 導 さ れ る 、 Ｃ 6 Ｈ 4 ＝ 基 を 意 味 す る 。 ３ 種 の 異 性 体 、 オ ル ト （ ｏ － ） 、 メ
タ （ ｍ － ） お よ び パ ラ （ ｐ － ） が 可 能 で あ る 。
【 ０ ０ ８ ３ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ア シ ル 」 は 、 式 － Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｒ の 基 （ こ こ で 、 Ｒ は 、
水 素 ま た は 本 明 細 書 中 で 定 義 さ れ た と お り の 低 級 ア ル キ ル で あ る ） を 意 味 す る 。 本 明 細 書
中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル 」 は 、 式 － Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｒ の 基 （ こ こ で 、 Ｒ は
、 本 明 細 書 中 で 定 義 さ れ た と お り の 低 級 ア ル キ ル で あ る ） を 意 味 す る 。 本 明 細 書 中 で 使 用
さ れ る 、 用 語 「 ア リ ー ル カ ル ボ ニ ル 」 は 、 式 － Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｒ の 基 （ こ こ で 、 Ｒ は 、 ア リ ー
ル で あ る ） を 、 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 用 語 「 ベ ン ゾ イ ル 」 は 、 Ｒ が フ ェ ニ ル で あ る 「 ア
リ ー ル カ ル ボ ニ ル 」 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ８ ４ 】
　 式 Ｉ の 化 合 物 は 、 互 変 異 性 を 示 す 。 互 変 異 性 化 合 物 は 、 ２ 以 上 の 互 い に 変 換 し う る 化 学
種 と し て 存 在 す る こ と が で き る 。 プ ロ ト ト ロ ピ ッ ク な 互 変 異 性 体 は 、 ２ 個 の 原 子 の 間 で の
共 有 結 合 し た 水 素 原 子 の 移 動 か ら 生 じ る 。 互 変 異 性 体 は 、 一 般 に 、 平 衡 状 態 に あ り 、 個 々
の 互 変 異 性 体 を 単 離 し よ う と す る と 、 そ の 化 学 的 お よ び 物 理 的 性 質 が 化 合 物 の 混 合 物 と 一
致 す る 混 合 物 を 与 え る 。 平 衡 位 置 は 、 分 子 内 の 化 学 的 特 徴 に 依 存 す る 。 例 え ば 、 多 く の 脂
肪 族 ア ル デ ヒ ド お よ び ケ ト ン 、 例 え ば ア セ ト ア ル デ ヒ ド に お い て 、 ケ ト 体 が 優 位 で あ る が
、 フ ェ ノ ー ル で は 、 エ ノ ー ル 体 が 優 位 で あ る 。 一 般 的 な プ ロ ト ト ロ ピ ッ ク な 互 変 異 性 体 と
し て 、 ケ ト ／ エ ノ ー ル （ － Ｃ （ ＝ Ｏ ） － Ｃ Ｈ － 　 ← → 　 － Ｃ （ － Ｏ Ｈ ） ＝ Ｃ Ｈ － ） 、 ア ミ
ド ／ イ ミ ド 酸 （ － Ｃ （ ＝ Ｏ ） － Ｎ Ｈ － 　 ← → 　 － Ｃ （ － Ｏ Ｈ ） ＝ Ｎ － ） 、 お よ び ア ミ ジ ン
（ － Ｃ （ ＝ Ｎ Ｒ ） － Ｎ Ｈ － 　 ← → 　 － Ｃ （ － Ｎ Ｈ Ｒ ） ＝ Ｎ － ） 互 変 異 性 体 が 挙 げ ら れ る 。
後 者 の ２ つ は 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ 環 に お い て 特 に 一 般 的 で あ り 、 本 発 明 は 、 化
合 物 の 全 て の 互 変 異 性 体 を 包 含 す る 。
【 ０ ０ ８ ５ 】
　 式 Ｉ ａ お よ び Ｉ ｂ の 化 合 物 は １ 以 上 の キ ラ ル 中 心 を 含 む こ と が あ り 、 従 っ て 、 ２ 以 上 の
立 体 異 性 形 態 で 存 在 し 得 る こ と が 当 業 者 に 認 識 さ れ る で あ ろ う 。 こ れ ら の 異 性 体 の ラ セ ミ
化 合 物 、 個 々 の 異 性 体 、 お よ び １ つ の 鏡 像 異 性 体 に 富 む 混 合 物 、 な ら び に ２ つ の キ ラ ル 中
心 が あ る 場 合 に は 、 ジ ア ス テ レ オ マ ー 、 特 定 の ジ ア ス テ レ オ マ ー に 部 分 的 に 富 む 混 合 物 は
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、 本 発 明 の 範 囲 内 で あ る 。 さ ら に 、 ト ロ パ ン 環 の 置 換 は 、 エ ン ド － ま た は エ キ ソ － 立 体 配
置 の い ず れ か で あ る こ と が で き 、 本 発 明 は 双 方 の 立 体 配 置 に 及 ぶ も の で あ る こ と が 、 当 業
者 に 認 識 さ れ る で あ ろ う 。 本 発 明 は 、 式 Ｉ ａ お よ び Ｉ ｂ の 化 合 物 の 全 て の 個 々 の 立 体 異 性
体 （ 例 え ば 、 鏡 像 異 性 体 ） 、 ラ セ ミ 混 合 物 ま た は 部 分 的 に 分 割 さ れ た 混 合 物 、 お よ び 適 当
な 場 合 に は 、 そ れ ぞ れ の 互 変 異 性 体 を 包 含 す る 。
【 ０ ０ ８ ６ 】
　 ラ セ ミ 化 合 物 は 、 そ の ま ま で 使 用 す る こ と が で き 、 あ る い は 、 そ れ ら の 個 々 の 異 性 体 に
分 割 す る こ と が で き る 。 分 割 は 、 立 体 化 学 的 に 純 粋 な 化 合 物 ま た は １ 以 上 の 異 性 体 に 富 む
混 合 物 を 与 え る こ と が で き る 。 異 性 体 の 分 離 方 法 は 、 周 知 で あ り （ Allinger N. L. and E
liel E. L. in "Topics in Stereochemistry", Vol. 6, Wiley Interscience, 1971参 照
） 、 キ ラ ル 吸 着 剤 を 用 い る ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 等 の 物 理 的 な 方 法 を 含 む 。 個 々 の 異 性 体 は
、 キ ラ ル 前 駆 体 か ら キ ラ ル な 形 態 で 調 製 す る こ と が で き る 。 あ る い は 、 個 々 の 異 性 体 を 、
キ ラ ル な 酸 、 例 え ば １ ０ － カ ン フ ァ ー ス ル ホ ン 酸 、 カ ン フ ァ ー 酸 、 α － ブ ロ モ カ ン フ ァ ー
酸 、 酒 石 酸 、 ジ ア セ チ ル 酒 石 酸 、 リ ン ゴ 酸 、 ピ ロ リ ド ン － ５ － カ ル ボ ン 酸 等 と ジ ア ス テ レ
オ マ ー 塩 を 形 成 さ せ 、 塩 を 分 別 結 晶 化 し 、 次 い で 、 分 割 さ れ た 塩 基 の １ つ ま た は 双 方 を 遊
離 さ せ 、 場 合 に よ り こ の プ ロ セ ス を 繰 り 返 し て 、 他 の も の を 実 質 的 に 含 ま な い 、 す な わ ち
、 光 学 純 度 ＞ ９ ５ ％ を 有 す る 形 態 で 、 い ず れ か 一 方 ま た は 双 方 を 得 る こ と に よ り 、 混 合 物
か ら 化 学 的 に 分 離 す る こ と が で き る 。 あ る い は 、 ラ セ ミ 化 合 物 を キ ラ ル 化 合 物 （ 助 剤 ） に
共 有 結 合 的 に 結 合 さ せ て ジ ア ス テ レ オ マ ー を 製 造 し 、 こ れ を ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー ま た は 分
別 結 晶 化 に よ り 分 離 す る こ と が で き 、 そ の 後 、 キ ラ ル 助 剤 を 化 学 的 に 除 去 し て 、 純 粋 な 鏡
像 異 性 体 を 得 る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ８ ７ 】
　 式 Ｉ ａ ま た は Ｉ ｂ の 化 合 物 は 、 少 な く と も ２ つ の 塩 基 性 中 心 を 含 み 、 好 適 な 酸 付 加 塩 が
、 非 毒 性 塩 を 形 成 す る 酸 か ら 形 成 さ れ る 。 無 機 酸 の 塩 の 例 と し て 、 塩 化 物 、 臭 化 物 、 ヨ ウ
化 物 、 硫 酸 塩 、 重 硫 酸 塩 、 硝 酸 塩 、 リ ン 酸 塩 、 リ ン 酸 水 素 塩 が 挙 げ ら れ る 。 有 機 酸 の 塩 の
例 と し て 、 酢 酸 塩 、 フ マ ル 酸 塩 、 パ モ エ ー ト 、 ア ス パ ラ ギ ン 酸 塩 、 ベ ジ レ ー ト 、 炭 酸 塩 、
重 炭 酸 塩 、 カ ム シ レ ー ト 、 Ｄ お よ び Ｌ － 乳 酸 塩 、 Ｄ お よ び Ｌ － 酒 石 酸 塩 、 エ シ レ ー ト 、 メ
シ レ ー ト 、 マ ロ ン 酸 塩 、 オ ロ チ ン 酸 塩 、 グ ル セ プ テ ー ト 、 メ チ ル 硫 酸 塩 、 ス テ ア リ ン 酸 塩
、 グ ル ク ロ ン 酸 塩 、 ２ － ナ プ シ レ ー ト 、 ト シ レ ー ト 、 ヒ ベ ン ゼ ー ト 、 ニ コ チ ン 酸 塩 、 イ セ
チ オ ン 酸 塩 、 リ ン ゴ 酸 塩 、 マ レ イ ン 酸 塩 、 ク エ ン 酸 塩 、 グ ル コ ン 酸 塩 、 コ ハ ク 酸 塩 、 サ ッ
カ レ ー ト 、 安 息 香 酸 塩 、 エ シ レ ー ト 、 お よ び パ モ レ ー ト 塩 が 挙 げ ら れ る 。 好 適 な 塩 に つ い
て の 総 説 と し て 、 Berge ら 、 J. Pharm. Sci., 66,1-19, 1977を 参 照 さ れ た い 。
【 ０ ０ ８ ８ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 溶 媒 和 物 」 は 、 非 共 有 結 合 性 分 子 間 力 に よ り 結 合 さ れ
た 化 学 量 論 量 の ま た は 非 化 学 量 論 量 の 溶 媒 を さ ら に 含 む 、 本 発 明 の 化 合 物 ま た は そ の 塩 を
意 味 す る 。 好 ま し い 溶 媒 は 、 揮 発 性 で 、 非 毒 性 の 、 お よ び ／ ま た は 痕 跡 量 で 人 間 に 投 与 す
る こ と が 許 容 さ れ る も の で あ る 。
【 ０ ０ ８ ９ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 水 和 物 」 は 、 非 共 有 結 合 性 分 子 間 力 に よ り 結 合 さ れ た
化 学 量 論 量 の ま た は 非 化 学 量 論 量 の 水 を さ ら に 含 む 、 本 発 明 の 化 合 物 ま た は そ の 塩 を 意 味
す る 。
【 ０ ０ ９ ０ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ク ラ ス レ ー ト （ clathrate） 」 は 、 そ の 中 に 捕 捉 し た
ゲ ス ト 分 子 （ 例 え ば 、 溶 媒 ま た は 水 ） を 有 す る 空 間 （ 例 え ば 、 チ ャ ン ネ ル ） を 含 む 結 晶 格
子 の 形 態 に あ る 、 本 発 明 の 化 合 物 ま た は そ の 塩 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ９ １ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 野 生 型 」 は 、 逆 転 写 酵 素 阻 害 剤 に 暴 露 さ れ た こ と が な
い 、 正 常 な 分 布 で 天 然 に 生 じ る 優 位 な 遺 伝 子 型 を 有 す る Ｈ Ｉ Ｖ ウ イ ル ス 株 を 意 味 す る 。 本
明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 野 生 型 逆 転 写 酵 素 」 は 、 配 列 決 定 さ れ 、 Swiss Protデ ー タ
ベ ー ス に 受 託 番 号 Ｐ ０ ３ ３ ６ ６ で 寄 託 さ れ た 、 野 生 型 株 に よ り 発 現 さ れ た 逆 転 写 酵 素 を 意
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味 す る 。
【 ０ ０ ９ ２ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 減 少 し た 感 受 性 」 は 、 特 定 の ウ イ ル ス 単 離 株 の 感 受 性
が 、 同 一 の 実 験 系 に お い て 野 生 型 ウ イ ル ス が 示 す 感 受 性 に 比 べ て 、 １ ０ 倍 ま た は そ れ 以 上
変 化 し て い る こ と を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ９ ３ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 ヌ ク レ オ シ ド お よ び ヌ ク レ オ チ ド 逆 転 写 酵 素 阻 害 剤 」
（ 「 Ｎ Ｒ Ｔ Ｉ 」 ） は 、 Ｈ Ｉ Ｖ － １ 逆 転 写 酵 素 、 ウ イ ル ス の ゲ ノ ム Ｈ Ｉ Ｖ － １ Ｒ Ｎ Ａ の プ ロ
ウ イ ル ス Ｈ Ｉ Ｖ － １ Ｄ Ｎ Ａ へ の 変 換 を 触 媒 す る 酵 素 の 活 性 を 阻 害 す る 、 ヌ ク レ オ シ ド 、 ヌ
ク レ オ チ ド 、 お よ び そ れ ら の 類 縁 体 を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ９ ４ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 非 ヌ ク レ オ シ ド 逆 転 写 酵 素 阻 害 剤 」 （ 「 Ｎ Ｎ Ｒ Ｔ Ｉ 」
） は 、 Ｈ Ｉ Ｖ － １ 逆 転 写 酵 素 の 活 性 を 阻 害 す る 非 ヌ ク レ オ シ ド を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ９ ５ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 プ ロ テ ア ー ゼ 阻 害 剤 」 （ 「 Ｐ Ｉ 」 ） は 、 感 染 性 Ｈ Ｉ Ｖ
－ １ に 見 出 さ れ る 、 Ｈ Ｉ Ｖ － １ プ ロ テ ア ー ゼ 、 ウ イ ル ス の ポ リ タ ン パ ク 質 前 駆 体 （ 例 え ば
、 ウ イ ル ス 性 Ｇ Ａ Ｇ お よ び Ｇ Ａ Ｇ Ｐ ｏ ｌ ポ リ タ ン パ ク 質 ） の 個 々 の 機 能 性 タ ン パ ク 質 へ の
タ ン パ ク 質 分 解 性 開 裂 に 必 要 な 酵 素 の 阻 害 剤 を 意 味 す る 。 Ｈ Ｉ Ｖ プ ロ テ ア ー ゼ 阻 害 剤 と し
て 、 ペ プ チ ド 模 倣 構 造 、 高 分 子 量 （ ７ ６ ０ ０ ダ ル ト ン ） お よ び 実 質 的 な ペ プ チ ド 特 性 を 有
す る 化 合 物 、 例 え ば 、 Ｃ Ｒ Ｉ Ｘ Ｉ Ｖ Ａ Ｎ な ら び に 非 ペ プ チ ド プ ロ テ ア ー ゼ 阻 害 剤 、 例 え ば
、 Ｖ Ｉ Ｒ Ａ Ｃ Ｅ Ｐ Ｔ が 挙 げ ら れ る 。
【 ０ ０ ９ ６ 】
　 以 下 の 略 号 は 、 こ の 明 細 書 お よ び 特 許 請 求 の 範 囲 全 体 に わ た っ て 使 用 さ れ る ： （ ａ ｔ ｍ
） 雰 囲 気 、 （ Ｂ Ｂ Ｎ ま た は ９ － Ｂ Ｂ Ｎ ） ９ － ボ ラ ビ シ ク ロ ［ ３ ． ３ ． １ ］ ノ ナ ン 、 （ Ｂ ｏ
ｃ ） ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 （ （ Ｂ Ｏ Ｃ ） ２ Ｏ ） ジ － ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル ピ ロ カ ー
ボ ネ ー ト ま た は ｂ ｏ ｃ 無 水 物 、 （ Ｂ ｎ ） ベ ン ジ ル 、 （ Ｂ ｕ ） ブ チ ル 、 （ ｃ ｂ ｚ ま た は Ｚ ）
ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 （ Ｄ Ａ Ｂ Ｃ Ｏ ） ジ ア ザ ビ シ ク ロ オ ク タ ン 、 （ Ｄ Ａ Ｓ Ｔ ） 三 フ
ッ 化 ジ エ チ ル ア ミ ノ 硫 黄 、 （ Ｄ Ｂ Ｕ ） １ ， ８ － ジ ア ザ ビ シ ク ロ ［ ５ ． ４ ． ０ ］ ウ ン デ カ －
７ － エ ン 、 （ Ｄ Ｃ Ｅ ） １ ， ２ － ジ ク ロ ロ エ タ ン 、 （ Ｄ Ｃ Ｍ ） ジ ク ロ ロ メ タ ン 、 （ Ｄ Ｅ Ａ Ｄ
） ジ エ チ ル ア ゾ ジ カ ル ボ キ シ レ ー ト 、 （ Ｄ Ｉ Ａ Ｄ ） ジ － イ ソ － プ ロ ピ ル ア ゾ ジ カ ル ボ キ シ
レ ー ト 、 （ Ｄ Ｅ Ｉ Ｐ Ａ ） ジ エ チ ル イ ソ － プ ロ ピ ル ア ミ ン 、 （ Ｄ Ｉ Ｂ Ａ Ｌ － Ｈ ） 水 素 化 ジ －
イ ソ － ブ チ ル ア ル ミ ニ ウ ム 、 （ Ｄ Ｍ Ａ ） Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ア セ ト ア ミ ド 、 （ Ｄ Ｍ Ａ Ｐ ） ４
－ Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン 、 （ Ｄ Ｍ Ｆ ） Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド 、 （ ｄ ｐ
ｐ ｆ ） １ ， １ ′ － ビ ス － （ ジ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ノ ） フ ェ ロ セ ン 、 （ Ｅ Ｄ Ｃ ｌ ） １ － （ ３ －
ジ メ チ ル ア ミ ノ プ ロ ピ ル ） － ３ － エ チ ル カ ル ボ ジ イ ミ ド 塩 酸 塩 、 （ Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ） 酢 酸 エ チ
ル 、 （ Ｅ ｔ 2 Ｏ ） ジ エ チ ル エ ー テ ル 、 （ Ｅ ｔ ） エ チ ル 、 （ Ｅ ｔ Ｏ Ｈ ） エ タ ノ ー ル 、 （ Ｌ ｉ
Ｈ Ｍ Ｄ Ｓ ） リ チ ウ ム ヘ キ サ メ チ ル ジ シ ラ ザ ン 、 （ Ｈ Ｏ Ａ ｃ ） 酢 酸 、 （ Ｈ Ｐ Ｌ Ｃ ） 高 圧 液 体
ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 、 （ ｉ － Ｐ ｒ ） イ ソ － プ ロ ピ ル 、 （ Ｍ ｅ ） メ チ ル 、 （ Ｍ ｅ Ｃ Ｎ ） ア セ
ト ニ ト リ ル 、 （ Ｍ ｅ Ｏ Ｈ ） メ タ ノ ー ル 、 （ Ｍ Ｔ Ｂ Ｅ ） メ チ ル ｔ － ブ チ ル エ ー テ ル 、 （ ｍ ｐ
） 融 点 、 （ ｍ ｓ ） 質 量 ス ペ ク ト ル 、 （ Ｎ Ｂ Ｓ ） Ｎ － ブ ロ モ コ ハ ク 酸 イ ミ ド 、 （ Ｎ Ｍ Ｐ ） Ｎ
－ メ チ ル ピ ロ リ ド ン 、 （ Ｐ Ｃ Ｃ ） ピ リ ジ ニ ウ ム ク ロ ロ ク ロ メ ー ト 、 （ Ｐ Ｄ Ｃ ） ピ リ ジ ニ ウ
ム ジ ク ロ メ ー ト 、 （ Ｐ ｒ ） プ ロ ピ ル 、 （ ｐ ｓ ｉ ） ポ ン ド ／ 平 方 イ ン チ 、 （ ｐ ｙ ｒ ） ピ リ ジ
ン
　 （ ｒ ｔ ま た は Ｒ Ｔ ） 室 温 、 （ Ｔ Ｅ Ａ ま た は Ｅ ｔ 3 Ｎ ） ト リ エ チ ル ア ミ ン 、 （ Ｔ ｆ ） ト リ
フ レ ー ト 、 Ｃ Ｆ 3 Ｓ Ｏ 2 － 、 （ Ｔ Ｆ Ａ ） ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 、 （ Ｔ Ｈ Ｆ ） テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン
、 （ Ｔ Ｌ Ｃ ） 薄 層 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 、 （ Ｔ Ｍ Ｈ Ｄ ） ２ ， ２ ， ６ ， ６ － テ ト ラ メ チ ル ヘ プ
タ ン － ２ ， ６ － ジ オ ン 、 （ Ｔ ｓ Ｏ Ｈ ） ｐ － ト ル エ ン ス ル ホ ン 酸 一 水 和 物
【 ０ ０ ９ ７ 】
　 本 発 明 に 包 含 さ れ 、 本 発 明 の 範 囲 内 で あ る 代 表 的 な 化 合 物 の 例 を 、 以 下 の 表 で 提 供 す る
。 こ れ ら の 例 お よ び 引 き 続 く 製 剤 は 、 当 業 者 が 本 発 明 を よ り 明 確 に 理 解 し 、 実 施 す る こ と
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が で き る よ う に す る た め に 提 供 さ れ る 。 そ れ ら は 、 本 発 明 の 範 囲 を 限 定 す る も の で は な く
、 単 に そ れ を 例 示 し 、 代 表 す る も の で あ る と 考 え る べ き で あ る 。
【 ０ ０ ９ ８ 】
　 一 般 に 、 本 願 に お い て 使 用 さ れ る 名 称 は 、 Ｉ Ｕ Ｐ Ａ Ｃ 系 統 的 命 名 （ IUPAC systematic n
omenclature） の 作 成 の た め の バ イ ル ス タ イ ン イ ン ス テ ィ テ ュ ー ト （ Beilstein Institute
） の コ ン ピ ュ ー タ 化 シ ス テ ム 、 Ａ Ｕ Ｔ Ｏ Ｎ Ｏ Ｍ （ 登 録 商 標 ） ｖ ． ４ ． ０ に 基 づ く 。 記 載 さ
れ た 構 造 と そ の 構 造 に つ け ら れ た 名 前 と の 間 に 不 一 致 が あ る 場 合 に は 、 記 載 さ れ た 構 造 に
よ り 重 き を 置 く べ き で あ る 。 さ ら に 、 構 造 ま た は 構 造 の 部 分 の 立 体 化 学 が 、 例 え ば 太 線 ま
た は 点 線 で 示 さ れ て い な い 場 合 は 、 そ の 構 造 ま た は 構 造 の 部 分 は 、 そ の 全 て の 立 体 異 性 体
を 包 含 す る も の と し て 解 釈 さ れ る べ き で あ る 。
【 ０ ０ ９ ９ 】
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【 ０ １ ０ ０ 】
　 以 下 の 製 剤 お よ び 実 施 例 は 、 当 業 者 が 本 発 明 を よ り 明 瞭 に 理 解 お よ び 実 施 で き る よ う に
す る た め に 示 さ れ る 。 し か し な が ら 、 こ れ ら の 実 施 例 は 、 本 発 明 の 範 囲 を 限 定 す る も の で
は な く 、 単 に そ れ を 例 示 し 、 代 表 す る も の で あ る と 考 え る べ き で あ る 。
【 ０ １ ０ １ 】
　 使 用 し た 数 値 （ 例 え ば 、 量 、 温 度 ） に 関 し て 正 確 を 期 す る 努 力 が な さ れ て い る が 、 較 正
に お け る 差 異 、 数 の 端 数 処 理 等 を 含 む 、 い く ら か の 実 験 誤 差 お よ び 偏 差 に 対 す る 許 容 が 考
慮 さ れ る 。
【 ０ １ ０ ２ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 は 、 以 下 に 示 さ れ 記 載 さ れ る 例 示 的 な 合 成 反 応 ス キ ー ム に 記 述 さ れ る 種
々 の 方 法 に よ り 製 造 す る こ と が で き る 。 こ れ ら の 化 合 物 を 調 製 す る 際 に 使 用 さ れ る 出 発 原
料 お よ び 試 薬 は 、 ア ル ド リ ッ チ ケ ミ カ ル 社 （ Aldrich Chemical Co.） の よ う な 商 業 的 な 供
給 元 か ら 入 手 さ れ る か 、 ま た は Fieser and Fieser's Reagents for Organic Synthesis ;
 Wiley & Sons: New York, Volumes1-21 ; R. C. LaRock, Comprehensive Organic Trans
formations, 2nd edition Wiley-VCH, New York 1999; Comprehensive Organic Synthesi
s, B. Trost and I. Fleming (Eds.) vol. 1-9 Pergamon, Oxford, 1991; Comprehensive
 Heterocyclic Chemistry, A. R. Katritzky and C. W. Rees (Eds) Pergamon, Oxford 1
984, vol. 1-9; Comprehensive Heterocyclic Chemistry II, A. R. Katritzky and C. W
. Rees (Eds) Pergamon, Oxford 1996, vol. 1-11; お よ び  Organic Reactions, Wiley &
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 Sons: New York, 1991, Volumes 1-40の よ う な 文 献 に 記 述 さ れ た 手 順 に 従 い 当 業 者 に 既
知 の 方 法 に よ っ て 調 製 さ れ る 。 以 下 の 合 成 反 応 ス キ ー ム は 、 本 発 明 の 化 合 物 が 合 成 で き る
い く つ か の 方 法 を 単 に 例 示 す る も の に す ぎ ず 、 様 々 な 修 飾 が こ れ ら の 合 成 反 応 ス キ ー ム に
施 さ れ て も よ く 、 そ れ ら は 、 本 願 に 含 ま れ て い る 開 示 を 参 照 す る と 、 当 業 者 に 示 唆 さ れ る
で あ ろ う 。
【 ０ １ ０ ３ 】
　 合 成 反 応 ス キ ー ム の 出 発 材 料 お よ び 中 間 体 は 、 ろ 過 、 蒸 留 、 結 晶 化 、 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ
ー 等 を 含 む が 、 こ れ ら に 限 定 さ れ な い 従 来 の 技 術 を 使 用 し て 、 所 望 に よ り 、 単 離 し 、 精 製
す る こ と が で き る 。 そ の よ う な 材 料 は 、 物 理 定 数 お よ び ス ペ ク ト ル デ ー タ を 含 む 従 来 の 手
段 を 使 用 し て 特 徴 付 け る こ と が で き る 。
【 ０ １ ０ ４ 】
　 別 に 特 記 さ れ な い 限 り 、 本 明 細 書 に 記 載 の 反 応 は 、 好 ま し く は 、 不 活 性 雰 囲 気 下 に 、 大
気 圧 で 、 約 － ７ ８ ℃ ～ 約 １ ５ ０ ℃ 、 よ り 好 ま し く は 約 ０ ℃ ～ 約 １ ２ ５ ℃ 、 最 も 好 ま し く 且
つ 簡 便 に は お よ そ 室 温 （ 周 囲 温 度 ） 、 例 え ば 約 ２ ０ ℃ で 行 わ れ る 。
【 ０ １ ０ ５ 】
　 以 下 の ス キ ー ム 中 の い く つ か の 化 合 物 は 、 一 般 的 な 置 換 基 と 共 に 描 か れ て い る ； し か し
な が ら 、 当 業 者 は 、 Ｒ 基 の 性 質 が 変 化 し て 本 発 明 で 考 慮 さ れ て い る 種 々 の 化 合 物 を 与 え る
と い う こ と を 直 ち に 理 解 す る で あ ろ う 。 ま た 、 反 応 条 件 は 例 示 的 で あ り 、 代 替 条 件 は 周 知
で あ る 。 以 下 の 例 の 反 応 順 序 は 、 特 許 請 求 の 範 囲 に 記 載 の 本 発 明 の 範 囲 を 制 限 す る こ と を
意 味 す る も の で は な い 。
【 ０ １ ０ ６ 】
　 １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン 環 系 は 、 Ｎ － 保 護 ４
－ オ キ ソ － ピ ペ リ ジ ン 誘 導 体 か ら 組 み 立 て る こ と が で き る 。 親 の ４ － ピ ペ リ ド ン は 、 市 販
さ れ て い る か 、 あ る い は 、 ３ － （ ２ － エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル エ チ ル ア ミ ノ ） プ ロ ピ オ ン 酸 エ
チ ル エ ス テ ル の 環 化 に よ り 調 製 す る こ と が で き る （ L. Ruzickaら 、 Helv. Chim, Acta 192
0 3: 812） 。 ス キ ー ム １ は 、 塩 化 ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル を 用 い て 標 準 的 な 手 順 で 容 易
に 導 入 さ れ る ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 保 護 基 １ ａ （ Ｚ ＝ Ｃ Ｏ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｐ ｈ ） と 共 に 描 か れ
て い る が 、 多 種 の 他 の 周 知 の 窒 素 保 護 基 が 同 様 に 十 分 で あ る こ と は 理 解 さ れ る で あ ろ う （
T. W. Greene and P. G. M. Wuts, Protective Groups in Organic Synthesis, Wiley & 
Sons, New York 1999） 。 オ キ サ ゾ リ ジ ノ ン 環 の 構 築 は 、 P. W. Smithら （ J. Med. Chem. 
1995 38: 3772） お よ び J. M. Caroonら （ J. Med. Chem. 1982 24: 1320） に よ り 報 告 さ れ
た 経 路 の 一 般 的 な ア ウ ト ラ イ ン に 従 う 。
【 ０ １ ０ ７ 】
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【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ８ 】
　 酪 酸 の ジ ア ニ オ ン を ４ － オ キ ソ － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 ベ ン ジ ル エ ス テ ル で 処 理
し て 、 三 級 カ ル ビ ノ ー ル １ １ ａ を 得 た 。 カ ル ボ ン 酸 ジ ア ニ オ ン （ J. C. Stowell, Cabanio
ns in Organic Synthesis, Wiley-Interscience, New York, 1979, pp. 127-216; N. Pet
ragnani ら 、 Synthesis 1982 521） は 、 カ ル ボ ン 酸 を ２ 当 量 の 塩 基 で 処 理 す る こ と に よ り
調 製 し た 。 反 応 は 、 リ チ ウ ム ジ イ ソ プ ロ ピ ル ア ミ ド で 好 都 合 に 行 わ れ る が 、 様 々 な 他 の 非
求 核 性 強 塩 基 、 例 え ば 、 リ チ ウ ム ２ ， ２ ’ 、 ６ ， ６ ’ － テ ト ラ メ チ ル ピ ペ リ ジ ド ま た は リ
チ ウ ム ヘ キ サ メ チ ル ジ シ ラ ザ ン を も 用 い る こ と が で き る 。 塩 基 お よ び カ ル ボ ン 酸 は 、 典 型
的 に は 、 － ７ ８ ℃ で 混 合 さ れ 、 初 期 に 生 成 し た カ ル ボ ン 酸 塩 を ０ ～ ２ ０ ℃ に 暖 め て 、 定 量
的 に ジ ア ニ オ ン を 製 造 す る 。 反 応 は 、 極 性 の 不 活 性 溶 媒 中 で 行 わ れ 、 Ｔ Ｈ Ｆ 、 ジ オ キ サ ン
、 ジ メ ト キ シ エ タ ン が 一 般 的 に 使 用 さ れ る 。 異 な る カ ル ボ ン 酸 を 使 用 す る こ と に よ り 、 オ
キ サ ゾ リ ド ン の ４ 位 の 置 換 基 を 簡 単 に 変 え る こ と が で き る 。
【 ０ １ ０ ９ 】
　 ク ル チ ウ ス 反 応 の 変 法 を 用 い て 、 窒 素 原 子 を 導 入 し 、 同 時 に 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 を 捕 捉 す
る 反 応 性 ア シ ル 種 を 発 生 さ せ 、 ス ピ ロ 環 の 生 成 を 完 結 さ せ る 。 ア シ ル ア ジ ド の ク ル チ ウ ス
型 転 移 の 特 徴 は 、 窒 素 の 消 失 と プ ラ ス に 荷 電 し た 「 ニ ト ロ ニ ウ ム イ オ ン 」 の 生 成 で あ り 、
こ の イ オ ン は １ ， ２ － ア ル キ ル 移 動 を 起 こ し て 、 ア ル コ ー ル を 捕 捉 す る イ ソ シ ア ネ ー ト を
形 成 す る 。 ジ フ ェ ノ キ シ ホ ス ホ リ ル ア ジ ド （ Ｄ Ｐ Ｐ Ａ ） は 、 そ の 場 で ア シ ル ア ジ ド を 生 成
す る 簡 便 な 試 薬 で あ る こ と が わ か っ て い る 。 カ ル ボ ン 酸 誘 導 体 を 対 応 す る ア ミ ン に 変 換 す
る た め に 使 用 で き る 変 法 と し て 、 ホ フ マ ン 反 応 、 シ ュ ミ ッ ト 反 応 お よ び ロ ー セ ン (Lossen)
反 応 が 挙 げ ら れ る （ J. March Advanced Organic Chemistry 4th Ed J Wiley & Sons: New
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 York, 1991; pp 1090-1095; T. Shioiri Degradation Reactions in Comprehensive Org
anic Synthesis, vol. 6, E.Winterfeldt (Ed) Pergamon, Oxford 1991 p.795-825） 。
【 ０ １ １ ０ 】
　 ア ミ ド の ア ル キ ル 化 は 、 場 合 に よ り 塩 基 お よ び ／ ま た は 相 間 移 動 触 媒 の 存 在 下 、 ア ミ ン
ま た は ア ミ ン の 金 属 塩 （ す な わ ち 、 脱 プ ロ ト ン 化 さ れ た 形 態 ） を 化 合 物 Ｒ Ｚ 1 （ 式 中 、 Ｚ 1

は 、 脱 離 基 、 例 え ば ハ ロ 、 Ｃ 1 - 4 ア ル カ ン ス ル ホ ニ ル オ キ シ 、 ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル オ キ シ
ま た は ｐ － ト ル エ ン ス ル ホ ニ ル オ キ シ で あ る ） で 処 理 す る こ と に よ り 達 成 さ れ る 。 反 応 は
、 典 型 的 に は 、 塩 基 、 例 え ば ト リ エ チ ル ア ミ ン も し く は Ｎ ， Ｎ － ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア
ミ ン ； Ｄ Ｂ Ｕ （ １ ， ８ － ジ ア ザ ビ シ ク ロ ［ ５ ． ４ ． ０ ］ ウ ン デ カ － ７ － エ ン ； ま た は Ｎ ａ

2 Ｃ Ｏ 3 、 Ｎ ａ Ｈ Ｃ Ｏ 3 、 Ｋ 2 Ｃ Ｏ 3 も し く は Ｃ ｓ 2 Ｃ Ｏ 3 等 の 無 機 塩 基 の 存 在 下 に 、 場 合 に よ
り 相 間 移 動 触 媒 の 存 在 下 、 ア セ ト ニ ト リ ル 、 Ｄ Ｍ Ｆ （ ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド ） 、 Ｄ Ｍ Ｓ Ｏ
（ ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド ） 、 １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 、 Ｔ Ｈ Ｆ ま た は ト ル エ ン 等 の 溶 媒 中 で 行
わ れ る 。 金 属 塩 は 、 Ｔ Ｈ Ｆ 、 Ｄ Ｍ Ｆ ま た は １ ， ４ － ジ オ キ サ ン 等 の 非 プ ロ ト ン 性 溶 媒 中 で
、 ア ミ ド を 、 水 素 化 ナ ト リ ウ ム も し く は カ リ ウ ム 、 リ チ ウ ム ジ イ ソ プ ロ ピ ル ア ミ ド 、 カ リ
ウ ム ｔ － ブ ト キ シ ド ま た は ナ ト リ ウ ム ア ミ レ ー ト 等 の 塩 基 で 処 理 す る こ と に よ り 生 成 す る
こ と が で き 、 次 い で 、 化 合 物 Ｒ Ｚ 1 で 処 理 さ れ る 。 ウ レ タ ン 窒 素 上 へ の 置 換 基 の 導 入 は 、
１ ２ を 水 素 化 ナ ト リ ウ ム で 処 理 し 、 続 い て そ の 塩 を ハ ロ ゲ ン 化 ア ル キ ル で 処 理 し て １ ３ を
得 る こ と に よ り 生 じ る 、 ア ミ ン の ナ ト リ ウ ム 塩 の Ｎ － ア ル キ ル 化 に よ り 達 成 さ れ る 。
【 ０ １ １ １ 】
　 カ ル ボ ベ ン ジ ル オ キ シ 保 護 基 の 除 去 は 、 接 触 水 素 化 で 行 わ れ る 。 脱 保 護 条 件 は 、 当 然 の
こ と な が ら 、 Ｎ － 保 護 基 の 性 質 に よ り 変 化 す る 。 ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 保 護 基 の 除 去
に は 、 酸 性 条 件 を も 用 い る こ と が で き る 。 ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル は 、 ベ ン ジ ル オ
キ シ カ ル ボ ニ ル 保 護 基 の 好 都 合 な 代 替 物 で あ り 、 ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 で の 処 理 で 除 去 さ れ る
。 当 業 者 で あ れ ば 、 代 替 保 護 基 を 互 換 的 に 使 用 す る こ と が で き 、 脱 保 護 条 件 が 変 わ る で あ
ろ う こ と を 認 識 す る で あ ろ う 。
【 ０ １ １ ２ 】
　 第 二 の ピ ペ リ ジ ン 環 の 導 入 は 、 Ｎ － ア シ ル ４ － ピ ペ リ ド ン の 還 元 的 ア ミ ノ 化 に よ り 行 わ
れ る 。 還 元 的 ア ミ ノ 化 は 、 好 ま し く は 、 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム 、 水 素 化 ホ ウ 素 リ チ ウ ム
、 シ ア ノ 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム 、 水 素 化 ホ ウ 素 亜 鉛 、 ト リ ア セ ト キ シ 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト
リ ウ ム ま た は ボ ラ ン ／ ピ リ ジ ン 等 の 複 合 金 属 水 素 化 物 の 存 在 下 に 、 好 都 合 に は 、 ｐ Ｈ １ ～
７ で 、 場 合 に よ り 、 中 間 体 イ ミ ン の 生 成 を 促 進 す る た め の モ レ キ ュ ラ ー シ ー ブ ま た は Ｔ ｉ
（ Ｉ Ｖ ） （ Ｏ － ｉ － Ｐ ｒ ） 4等 の 脱 水 剤 の 存 在 下 に 、 室 温 で 、 あ る い は 、 水 素 化 触 媒 、 例
え ば パ ラ ジ ウ ム ／ 炭 素 の 存 在 下 に 、 １ ～ ５ バ ー ル の 水 素 圧 で 、 好 ま し く は ２ ０ ℃ ～ 使 用 し
た 溶 媒 の 沸 点 の 間 の 温 度 で 、 ア ミ ン と カ ル ボ ニ ル 化 合 物 を 混 合 す る こ と に よ り 行 わ れ る 。
反 応 性 基 が 反 応 の 間 、 慣 用 の 保 護 基 で 保 護 さ れ て い る こ と も 有 利 で あ り 、 そ の 保 護 基 は 、
反 応 後 に 、 慣 用 の 方 法 に よ り 再 び 開 裂 さ れ る 。 還 元 的 ア ミ ノ 化 法 は 、 総 説 に ま と め ら れ て
い る ： R. M. Hutchings and M. K. Hutchings Reduction of C=N to CHNH by Metal Hydr
ides in Comprehensive Organic Synthesis col. 8, I. Fleming (Ed) Pergamon, Oxford
 1991 pp. 47-54。
【 ０ １ １ ３ 】
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【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ４ 】
　 化 合 物 ラ イ ブ ラ リ ー を 調 製 す る た め に 、 多 様 な フ ラ グ メ ン ト と 反 応 で き る 進 歩 し た 中 間
体 の 利 用 が し ば し ば 有 利 で あ る 。 そ こ で 、 別 の ス キ ー ム （ ス キ ー ム ２ ） は 、 １ ４ の １ ０ （
Ｒ ＝ Ｃ Ｂ Ｚ ま た は Ｂ ｏ ｃ ） と の 還 元 的 ア ル キ ル 化 を 行 う こ と を 含 む 。 還 元 的 ア ミ ノ 化 と 引
き 続 く ピ ペ リ ジ ン 窒 素 の 脱 プ ロ ト ン 化 は 、 １ ７ を 与 え る 。 遊 離 ア ミ ン の ２ ， ６ － ジ メ チ ル
安 息 香 酸 で の ア シ ル 化 は 、 １ ６ を 与 え ； 但 し 、 １ ７ は 、 多 様 な 化 合 物 で ア シ ル 化 ま た は ア
ル キ ル 化 さ れ て 、 ピ ペ リ ジ ン 上 に 多 様 な 官 能 性 を 有 す る 化 学 ラ イ ブ ラ リ ー を 与 え 、 そ れ は
、 リ ー ド 同 定 お よ び 最 適 化 プ ロ グ ラ ム に お い て 使 用 し 得 る 。
【 ０ １ １ ５ 】
　 １ ７ の ア ミ ド 化 は 、 慣 用 の ア ミ ド 結 合 生 成 法 に よ り 、 例 え ば 、 ま ず 、 カ ル ボ ン 酸 を 酸 塩
化 物 ま た は 酸 無 水 物 の い ず れ か と し て 活 性 化 す る こ と に よ り 行 い 得 る 。 活 性 化 さ れ た 酸 と
ア ミ ン １ ７ は 、 過 剰 量 の 好 適 な 塩 基 、 例 え ば 、 Ｎ ａ 2 Ｃ Ｏ 3 、 Ｎ ａ Ｈ Ｃ Ｏ 3 、 Ｋ 2 Ｃ Ｏ 3 、 ト
リ エ チ ル ア ミ ン ま た は Ｎ ， Ｎ － ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン の 存 在 下 に 、 好 適 な 溶 媒 、 例
え ば 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン 、 酢 酸 エ チ ル 、 Ｔ Ｈ Ｆ ま た は ト ル エ ン 中 で 、 水 を 共 溶 媒 と し て 用 い
て ま た は 用 い ず に 、 反 応 さ せ る こ と が で き る 。 あ る い は 、 エ ス テ ル と ア ミ ン ま た は そ の 金
属 塩 を 、 塩 基 、 例 え ば ト リ エ チ ル ア ミ ン お よ び 場 合 に よ る 触 媒 の 存 在 下 に 、 溶 媒 、 例 え ば
、 ジ ク ロ ロ メ タ ン 、 酢 酸 エ チ ル 、 Ｔ Ｈ Ｆ ま た は ト ル エ ン 中 で 、 一 緒 に 反 応 さ せ て も 良 い 。
さ ら に 他 の 代 替 法 に お い て 、 酸 は 、 １ － ［ ３ － （ ジ メ チ ル ア ミ ノ ） プ ロ ピ ル ］ － ３ － エ チ
ル カ ル ボ ジ イ ミ ド 塩 酸 塩 （ Ｗ Ｃ Ｄ Ｉ ） 、 １ ， １ ’ － カ ル ボ ニ ル ジ イ ミ ダ ゾ ー ル （ Ｃ Ｄ Ｉ ）
ま た は １ ， ３ － ジ シ ク ロ ヘ キ シ ル カ ル ボ ジ イ ミ ド （ Ｄ Ｃ Ｃ ） お よ び １ － ヒ ド ロ キ シ － ７ －
ア ザ ベ ン ゾ ト リ ア ゾ ー ル （ Ｈ Ｏ Ａ Ｔ ） ま た は １ － ヒ ド ロ キ シ ベ ン ゾ ト リ ア ゾ ー ル 水 和 物 （
Ｈ Ｏ Ｂ Ｔ ） で 活 性 化 さ れ 、 塩 基 、 例 え ば 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン の 存 在 下 に 、 Ｔ Ｈ Ｆ ， ジ ク ロ
ロ メ タ ン ま た は ト ル エ ン 等 の 溶 媒 中 で ア ミ ン と 反 応 さ せ て も 良 い 。 当 業 者 は 、 カ ル ボ ン 酸
を 同 様 な 方 法 で 活 性 化 す る 、 上 記 の 試 薬 の 多 数 の 代 替 物 が 存 在 す る こ と を 理 解 す る で あ ろ
う 。 こ れ ら の 反 応 は 、 典 型 的 に は 、 約 － １ ０ ～ ＋ １ ０ ℃ の 間 の 中 程 度 に 低 い 温 度 で 行 わ れ
、 典 型 的 に は 、 数 時 間 で 完 結 す る 。 生 成 物 は 、 慣 用 の 手 段 で 回 収 さ れ る 。
【 ０ １ １ ６ 】
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【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ７ 】
　 二 級 ア ミ ン １ ７ は 、 ま た 、 シ ョ ッ テ ン バ ウ マ ン （ Schotten-Bauman） 条 件 下 に 、 １ ７ を
塩 化 ア リ ー ル ス ル ホ ニ ル で 処 理 す る こ と に よ り 、 ス ル ホ ン ア ミ ド ［ １ ７ ａ ： Ｒ ＝ Ｓ Ｏ 2 Ｚ

1

（ 式 中 、 Ｚ 1 は ア ル キ ル ま た は ア リ ー ル で あ る ） ］ に 変 換 す る こ と が で き る 。 尿 素 お よ び
チ オ 尿 素 （ １ ７ ａ ： Ｒ ＝ Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ’ Ｒ ” ま た は Ｃ Ｓ Ｎ Ｈ Ｒ ’ Ｒ ” ） は 、 ま た 、 １ ７ か ら 取
得 し 得 る 。 尿 素 お よ び チ オ 尿 素 の 調 製 方 法 は 記 載 さ れ て い る （ J. Barluengaら 、 Function
s Containing a Thiocarbonyl Group Bearing Two Heteroatoms Other than Halogen or 
a Chalcogen, in Comprehensive Organic Functional Group Transformations, vol. 6, 
Thomas L. Gilchrist (ed) Elsevier Science Ltd., Oxford UK） 。 ア ル キ ル ま た は ア リ
ー ル イ ソ チ オ シ ア ネ ー ト は 、 ア ン モ ニ ア 、 一 級 お よ び 二 級 ア ミ ン と 反 応 し て 、 そ れ ぞ れ １
－ 置 換 、 １ ， ３ － 二 置 換 お よ び 三 置 換 チ オ 尿 素 を 与 え る 。 こ の 反 応 は 、 一 般 に 、 良 い 収 率
で 生 起 し 、 ジ エ チ ル エ ー テ ル 、 エ タ ノ ー ル 、 水 お よ び ア セ ト ン 等 の 極 性 溶 媒 が 通 常 好 ま し
い 。 あ る い は 、 ア ミ ン は 、 ホ ス ゲ ン ま た は ホ ス ゲ ン 等 価 体 （ 例 え ば 、 カ ル ボ ニ ル ジ イ ミ ダ
ゾ ー ル ） で 処 理 し て 、 塩 化 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル と す る こ と が で き 、 そ れ は ア ン モ ニ ア 、 一 級
お よ び 二 級 ア ミ ン で 処 理 さ れ る 。 チ オ 尿 素 は 、 イ ソ チ オ シ ア ネ ー ト ま た は チ オ ホ ス ゲ ン 、
そ の 等 価 体 を 用 い て 、 類 似 の 手 順 に よ り 調 製 さ れ る 。
【 ０ １ １ ８ 】
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ９ 】
　 ４ 位 へ の メ チ ル 基 の 導 入 は 、 ジ エ チ ル ア ル ミ ニ ウ ム シ ア ニ ド を 用 い た １ ４ と Ｎ － Ｂ Ｏ Ｃ
－ ４ － オ キ ソ ピ ペ リ ジ ン と の Ｔ ｉ （ Ｏ － ｉ － Ｐ ｒ ） 4 触 媒 縮 合 か ら の 中 間 体 ア ミ ノ ニ ト リ
ル １ ８ を 処 理 し 、 次 い で 、 ニ ト リ ル を 臭 化 メ チ ル マ グ ネ シ ウ ム で 置 換 し て １ ９ を 得 る こ と
に よ り 達 成 さ れ た （ A. Palaniら 、 J. Med. Chem. 2001 44 (21): 3339-42） 。
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【 ０ １ ２ ０ 】
【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ２ １ 】
　 ４ － ア ル キ リ デ ニ ル （ ２ ３ ： Ｒ ’ ＝ ア ル キ ル ） 、 ４ － ア ラ ル キ リ デ ニ ル （ ２ ３ ： Ｒ ’ ＝
ア ラ ル キ ル ） 、 ４ － ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ リ デ ニ ル （ ２ ３ ： Ｒ ’ ＝ ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ
ル ） お よ び ４ － ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ リ デ ニ ル （ ２ ３ ： Ｒ ’ ＝ ヘ テ ロ シ ク リ ル ア ル キ ル ） 化
合 物 は 、 ス キ ー ム ４ に 示 さ れ て い る よ う に 、 窒 素 求 核 剤 に よ る 求 核 攻 撃 に 対 す る ア セ チ レ
ン の 感 受 性 を 利 用 し て 、 ４ － ア ル キ リ デ ン 化 合 物 ２ ３ を 得 る こ と に よ り 調 製 す る こ と が で
き る （ M. Kimuraら 、 Tetrahedron Lett. 1990 31 (30):4887-4890; N. Shachat and J. J
. Bagnell, Jr., J. Org Chem. 1963 28:991; S. J. Miller and R. Tanaka, Nucleophil
ic Additions to Acetylenes in Selective Organic Transformations, vol. 1, B. S. T
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hyagarajan (ed.) Wiley & Sons, New York, NY, 1970, p. 143） 。
【 ０ １ ２ ２ 】
　 プ ロ パ ル ギ ル カ ル ビ ノ ー ル ２ １ は 、 ア セ チ リ ド ア ニ オ ン の Ｎ － ベ ン ジ ル － ４ － ピ ペ リ ド
ン へ の 付 加 に よ り 調 製 さ れ る 。 ア セ チ リ ド ア ニ オ ン は 、 末 端 ア セ チ レ ン を 強 塩 基 で 処 理 す
る こ と に よ り 調 製 さ れ る 。 典 型 的 な 強 塩 基 と し て 、 ア ル キ ル リ チ ウ ム 、 リ チ ウ ム ジ ア ル キ
ル ア ミ ド 、 リ チ ウ ム ヘ キ サ メ チ ル ジ シ ラ ザ ン 、 お よ び 水 素 化 ナ ト リ ウ ム が 挙 げ ら れ る 。 反
応 は 、 Ｔ Ｈ Ｆ 、 Ｄ Ｍ Ｅ ま た は ジ オ キ サ ン の よ う な 極 性 非 プ ロ ト ン 性 溶 媒 中 で 、 － ７ ０ ～ ０
℃ の 範 囲 の 温 度 で 行 わ れ る 。 環 化 は 、 ア ル コ ー ル 溶 媒 中 で 、 得 ら れ た プ ロ パ ル ギ ル カ ー バ
メ ー ト を ナ ト リ ウ ム ア ル コ キ シ ド で 処 理 し て ２ ３ を 得 る こ と に よ り 行 う こ と が で き る 。 あ
る い は 、 環 化 は 、 還 流 Ｔ Ｈ Ｆ 中 、 塩 化 銅 （ Ｉ ） と ト リ エ チ ル ア ミ ン で 誘 起 す る こ と が で き
る 。
【 ０ １ ２ ３ 】
　 得 ら れ た エ キ ソ 環 状 オ レ フ ィ ン ２ ３ （ Ｒ ＝ Ｃ Ｈ 2 Ｐ ｈ ） は 、 温 和 な 条 件 下 で 、 相 対 的 に
、 水 素 化 に 抵 抗 性 で あ り 、 ベ ン ジ ル 保 護 基 の 選 択 的 な 除 去 が 可 能 で あ っ て 、 ２ ３ （ Ｒ ＝ Ｈ
） を 与 え 、 こ れ は 、 ス キ ー ム １ お よ び ２ 中 で 先 に 記 載 し た よ う な 還 元 的 ア ミ ノ 化 に よ り 、
式 ２ ６ の 化 合 物 に 変 換 す る こ と が で き る 。 高 圧 水 素 化 分 解 （ １ ０ ０ ０ ｐ ｓ ｉ ） に よ り 、 エ
キ ソ － オ レ フ ィ ン が 還 元 さ れ 、 同 様 に ベ ン ジ ル 保 護 基 も 除 去 さ れ て 、 ２ ４ が 得 ら れ 、 そ れ
は 、 先 に 記 載 さ れ た よ う に 、 ピ ペ リ ジ ン ２ ６ に 変 換 さ れ た 。
【 ０ １ ２ ４ 】
【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ２ ５ 】
　 ニ ト リ ル の ア シ ル 化 お よ び ア ル キ ル 化 は 、 ニ ト リ ル を 強 塩 基 で 脱 プ ロ ト ン 化 し て 、 対 応
す る ニ ト リ ル 安 定 化 カ ル バ ニ オ ン を 生 成 す る こ と に よ り 達 成 さ れ る 。 α － シ ア ノ カ ル バ ニ
オ ン を 生 成 す る の に 有 用 な 塩 基 と し て 、 リ チ ウ ム ジ ア ル キ ル ア ミ ド 、 ヘ キ サ メ チ ル ジ シ ラ
ザ ン ナ ト リ ウ ム 、 水 素 化 ナ ト リ ウ ム も し く は カ リ ウ ム ま た は カ リ ウ ム ア ミ ド が 挙 げ ら れ る
。 反 応 は 、 Ｔ Ｈ Ｆ 、 Ｄ Ｍ Ｅ ま た は ジ オ キ サ ン の よ う な 極 性 非 プ ロ ト ン 性 溶 媒 中 で 行 わ れ る
。 反 応 は 、 － ２ ０ ～ － ７ ８ ℃ で 行 わ れ る 。 Ｎ － ベ ン ジ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － オ ン １ ０ （ Ｒ ＝
Ｃ Ｈ 2 Ｐ ｈ ） 化 合 物 を 、 ペ ン タ ン ニ ト リ ル 由 来 の カ ル バ ニ オ ン に 付 加 す る こ と に よ り 、 ヒ
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ド ロ キ シ ニ ト リ ル ２ ７ が 得 ら れ た （ J. March, Adv. Organic Chemistry, John Wiley & S
ons, New York, 1992, p. 468-474; S. Arseniyadisら 、 Org. Reactions 1984 31: 1-364
; H. O. House, Modern Synthetic Reactions, Benjamin Inc, Menlo Park, CA 1972, p.
 546-550） 。
【 ０ １ ２ ６ 】
　 ヒ ド ロ キ シ ニ ト リ ル は 、 金 属 水 素 化 物 還 元 剤 で ア ミ ノ ア ル コ ー ル に 変 換 す る こ と が で き
る （ R. C. Larock, Comprehensive Organic Transformations, Verlag Chemie, New York
, NY 1989, p. 993参 照 ） 。 ニ ト リ ル の 還 元 に 好 適 な 金 属 水 素 化 物 と し て 、 ジ ボ ラ ン － Ｔ
Ｈ Ｆ 錯 体 、 水 素 化 リ チ ウ ム ア ル ミ ニ ウ ム お よ び 水 素 化 ジ イ ソ ブ チ ル ア ル ミ ニ ウ ム が 挙 げ ら
れ る 。 ジ ボ ラ ン 還 元 は 、 非 プ ロ ト ン 性 溶 媒 、 特 に Ｔ Ｈ Ｆ 中 で 行 わ れ る 。 水 素 化 リ チ ウ ム ア
ル ミ ニ ウ ム 還 元 は 、 Ｔ Ｈ Ｆ ま た は ジ エ チ ル エ ー テ ル 中 で 行 う こ と が で き る 。 Ｄ Ｉ Ｂ Ａ Ｌ 還
元 は 、 ト ル エ ン ま た は Ｔ Ｈ Ｆ 中 で 行 わ れ る 。 Ｄ Ｉ Ｂ Ａ Ｌ は 、 ト ル エ ン 溶 液 と し て 入 手 可 能
で あ る 。
【 ０ １ ２ ７ 】
　 ア ミ ノ ア ル コ ー ル ３ ０ を ホ ス ゲ ン ま た は ホ ス ゲ ン 等 価 体 （ 例 え ば 、 カ ル ボ ニ ル ジ イ ミ ダ
ゾ ー ル ） で 分 子 内 環 化 す る こ と に よ り 、 カ ー バ メ ー ト ２ ９ が 得 ら れ る 。 反 応 は 、 非 プ ロ ト
ン 性 溶 媒 中 、 ト リ ア ル キ ル ア ミ ン 塩 基 の 存 在 下 に 、 ０ ～ １ ０ ０ ℃ の 範 囲 の 温 度 で 行 わ れ る
。
【 ０ １ ２ ８ 】
　 Ｎ － ア ル キ ル 化 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 窒 素 の 脱 保 護 、 お よ び 適 切 に Ｎ － 誘 導 体 化 ４ － オ キ ソ ピ
ペ リ ジ ン と の 還 元 的 ア ル キ ル 化 を 含 む 、 本 発 明 の １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン 化 合 物 の 合 成 の 残 り は 、 １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン に つ い て ス キ ー ム １ お よ び ２ に 概 括 さ れ た も の と 類 似 な
プ ロ セ ス を 用 い て 行 わ れ る 。
【 ０ １ ２ ９ 】
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ３ ０ 】
　 ベ ン ゾ 融 合 １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン 化 合
物 は 、 金 属 化 さ れ た α － ア ミ ノ ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア リ ー ル 化 合 物 １ ０ を 適 切 に Ｎ － 誘
導 体 化 さ れ た ４ － オ キ ソ － ピ ペ リ ジ ン で 処 理 す る こ と に よ り 調 製 さ れ る （ ス キ ー ム ６ ） 。
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ア ミ ノ ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 基 は 、 ヘ テ ロ 原 子 に 隣 接 す る ア リ ー ル 環 の 金 属 化 を 位 置 特 異
的 に 方 向 付 け て （ ア ミ ノ ア シ ル ア リ ー ル 化 合 物 の 類 似 の オ ル ト 金 属 化 に つ い て 、 H. Takai
 et al., Chem. Pharm. Bull. 1985 33 (3): 1129-39; W. Fuhrer and H. W. Geschwend,
J. Org. Chem. 1979 44: 113-36参 照 ） 、 中 間 体 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ ア ル コ ー ル
化 合 物 を 与 え 、 こ れ は 自 然 に 環 化 し て 、 ４ ， ４ － 二 置 換 １ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ベ ン ゾ ［ ｄ ］
［ １ ， ３ ］ オ キ サ ジ ン － ２ － オ ン ３ ３ を 与 え る 。 Ｎ － ア ル キ ル 化 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 窒 素 の 脱
保 護 、 お よ び 適 切 に Ｎ － 誘 導 体 化 ４ － オ キ ソ ピ ペ リ ジ ン １ ０ と の 還 元 的 ア ル キ ル 化 を 含 む
、 本 発 明 の ベ ン ゾ 融 合 １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ －
オ ン 化 合 物 の 合 成 の 残 り は 、 １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン に つ い て ス キ ー ム １ お よ び ２ に 概 括 さ れ た も の と 類 似 な プ ロ セ ス を 用 い て 行 わ れ る
。
【 ０ １ ３ １ 】
【 化 ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ３ ２ 】

10

20

30

40

50

(85) JP 2007-522160 A 2007.8.9



　 ４ － ブ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ８
－ カ ル ボ ン 酸 ベ ン ジ ル エ ス テ ル （ １ ２ ） は 、 不 斉 炭 素 を 有 し て お り 、 従 っ て 、 ２ つ の 鏡 像
異 性 体 の 混 合 物 で あ る 。 ジ ア ス テ レ オ マ ー の 分 離 は 、 １ ２ を （ － ） － カ ン フ ァ ー 酸 で ア シ
ル 化 し 、 異 な る 物 性 を 示 し 且 つ シ リ カ ゲ ル カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 、 分 別 結 晶 化 お よ び
高 圧 液 体 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー を 含 む 慣 用 の 手 段 に よ り 分 離 し 得 る 、 得 ら れ た ジ ア ス テ レ オ
マ ー ３ ８ ａ お よ び ３ ８ ｂ を 分 離 す る こ と に よ り 達 成 さ れ た （ ス キ ー ム ７ ） 。 個 々 の ジ ア ス
テ レ オ マ ー カ ン フ ァ ー 酸 ア ミ ド は 、 水 酸 化 リ チ ウ ム で 加 水 分 解 す る と 、 ３ ９ ａ お よ び ３ ９
ｂ を 与 え る が 、 こ れ は 、 先 に 記 載 の よ う に 行 っ た 。
【 ０ １ ３ ３ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 は 、 広 範 囲 の 経 口 投 与 の 用 量 形 態 お よ び 担 体 に 処 方 す る こ と が で き る 。
経 口 投 与 は 、 錠 剤 、 コ ー テ ィ ン グ 錠 、 糖 衣 錠 、 硬 ゼ ラ チ ン お よ び 軟 ゼ ラ チ ン カ プ セ ル 剤 、
液 剤 、 乳 濁 剤 、 シ ロ ッ プ 剤 ま た は 懸 濁 剤 の 形 態 で あ る こ と が で き る 。 本 発 明 の 化 合 物 は 、
他 の 投 与 経 路 の う ち 、 連 続 的 （ 経 静 脈 点 滴 ） 局 所 非 経 口 、 筋 肉 内 、 経 静 脈 、 皮 下 、 経 皮 （
透 過 促 進 剤 を 含 み 得 る ） 、 口 内 、 経 鼻 、 吸 入 お よ び 坐 剤 投 与 を 含 む 投 与 の 他 の 形 態 に よ り
投 与 さ れ た と き に 、 有 効 で あ る 。 投 与 の 好 ま し い 方 法 は 、 一 般 に 、 苦 痛 の 程 度 お よ び 活 性
成 分 に 対 す る 患 者 の 応 答 に 従 っ て 調 整 す る こ と が で き る 、 便 利 な 一 日 投 薬 計 画 を 用 い る 経
口 で あ る 。
【 ０ １ ３ ４ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 、 な ら び に そ れ ら の 薬 学 的 に 使 用 可 能 な 塩 は 、 １ 種 以 上 の 慣 用 の 賦 形 剤
、 担 体 、 ま た は 希 釈 剤 と 一 緒 に な っ て 、 医 薬 組 成 物 の 形 態 お よ び 単 位 投 薬 形 態 に す る こ と
が で き る 。 医 薬 組 成 物 お よ び 単 位 投 薬 形 態 は 、 慣 用 の 成 分 を 慣 用 の 比 率 で 、 他 の 活 性 化 合
物 ま た は 活 性 成 分 を 含 む か 、 ま た は 含 ま ず 、 単 位 投 薬 形 態 は 、 採 用 さ れ た 意 図 す る １ 日 当
た り の 用 量 範 囲 に 応 じ た 適 切 な 有 効 量 の 活 性 成 分 を 含 ん で も よ い 。 医 薬 組 成 物 は 、 固 体 、
例 え ば 、 錠 剤 も し く は 充 填 カ プ セ ル 剤 、 半 固 体 、 散 剤 、 徐 放 性 製 剤 、 ま た は 液 体 、 例 え ば
液 剤 、 懸 濁 剤 、 乳 剤 、 エ リ キ シ ル 剤 も し く は 経 口 用 の 充 填 カ プ セ ル 剤 、 あ る い は 直 腸 ま た
は 膣 内 投 与 用 の 坐 剤 の 形 態 で 、 ま た は 非 経 口 的 に 使 用 す る た め の 無 菌 注 射 溶 液 の 形 態 で 使
用 で き る 。 典 型 的 な 製 剤 は 、 約 ５ ％ ～ 約 ９ ５ ％ の 活 性 化 合 物 （ ｗ ／ ｗ ） を 含 む 。 用 語 「 製
剤 」 ま た は 「 投 与 形 態 」 は 、 活 性 化 合 物 の 固 体 ま た は 液 体 処 方 物 の 双 方 を 包 含 す る こ と を
意 図 し て お り 、 当 業 者 は 、 活 性 成 分 が 対 象 臓 器 ま た は 組 織 お よ び 所 望 の 用 量 お よ び 薬 物 動
態 学 的 パ ラ メ ー タ ー に 応 じ て 異 な る 製 剤 で 存 在 す る こ と が で き る こ と を 認 識 す る で あ ろ う
。
【 ０ １ ３ ５ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 賦 形 剤 」 と は 、 一 般 的 に 安 全 で 、 無 毒 で あ り 、 か つ 生
物 学 的 に も そ の 他 の 面 に お い て も 有 害 で は な い 、 医 薬 組 成 物 の 調 製 に お い て 有 用 な 化 合 物
を 意 味 し 、 獣 医 学 的 使 用 に も ヒ ト に お け る 医 薬 的 使 用 に も 許 容 さ れ う る 賦 形 剤 を 包 含 す る
。 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 賦 形 剤 」 と は 、 １ 個 の そ の よ う な 賦 形 剤 、 お よ び 複 数
個 の そ の よ う な 賦 形 剤 の 両 方 を 含 む 。
【 ０ １ ３ ６ 】
　 固 体 形 態 の 製 剤 は 、 散 剤 、 錠 剤 、 丸 剤 、 カ プ セ ル 剤 、 カ シ ェ 剤 、 坐 剤 お よ び 分 散 性 顆 粒
剤 を 含 む 。 固 体 担 体 は 、 希 釈 剤 、 着 香 剤 、 可 溶 化 剤 、 潤 滑 剤 、 懸 濁 化 剤 、 結 合 剤 、 保 存 剤
、 錠 剤 崩 壊 剤 ま た は カ プ セ ル 封 入 材 料 と し て も 作 用 し 得 る １ 種 以 上 の 物 質 で あ っ て よ い 。
散 剤 で は 、 担 体 は 一 般 的 に 細 か く 分 割 し た 固 体 で あ り 、 そ れ は 細 か く 分 割 し た 活 性 成 分 と
の 混 合 物 で あ る 。 錠 剤 で は 、 活 性 成 分 は 一 般 的 に 、 必 要 な 結 合 能 力 を 有 す る 担 体 と 適 切 な
比 率 で 混 合 さ れ 、 所 望 の 形 状 お よ び 大 き さ に 圧 縮 さ れ る 。 適 切 な 担 体 と し て は 、 炭 酸 マ グ
ネ シ ウ ム 、 ス テ ア リ ン 酸 マ グ ネ シ ウ ム 、 タ ル ク 、 糖 、 ラ ク ト ー ス 、 ペ ク チ ン 、 デ キ ス ト リ
ン 、 デ ン プ ン 、 ゼ ラ チ ン 、 ト ラ ガ カ ン ト 、 メ チ ル セ ル ロ ー ス 、 カ ル ボ キ シ メ チ ル セ ル ロ ー
ス ナ ト リ ウ ム 、 低 融 点 ワ ッ ク ス 、 コ コ ア バ タ ー 等 が 挙 げ ら れ る が 、 こ れ ら に 限 定 さ れ な い
。 固 体 形 態 製 剤 は 、 活 性 成 分 に 加 え て 、 着 色 剤 、 香 料 、 安 定 化 剤 、 緩 衝 剤 、 人 工 ま た は 天
然 甘 味 料 、 分 散 剤 、 増 粘 剤 、 可 溶 化 剤 等 を 含 ん で い て も よ い 。
【 ０ １ ３ ７ 】
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　 経 口 投 与 に 適 切 な 他 の 形 態 は 、 乳 剤 、 シ ロ ッ プ 剤 、 エ リ キ シ ル 剤 、 水 性 液 剤 、 水 性 懸 濁
剤 を 包 含 す る 液 体 処 方 物 を 含 む 。 こ れ ら は 、 使 用 の 直 前 に 液 体 形 態 製 剤 に 変 換 す る 固 体 形
態 製 剤 を 含 む 。 乳 剤 は 、 溶 液 中 で 、 例 え ば プ ロ ピ レ ン グ リ コ ー ル 水 溶 液 中 で 調 製 さ れ て も
よ く 、 ま た 乳 化 剤 、 例 え ば レ シ チ ン 、 ソ ル ビ タ ン モ ノ オ レ エ ー ト ま た は ア カ シ ア を 含 ん で
い て も よ い 。 水 性 液 剤 は 、 活 性 成 分 を 水 に 溶 解 さ せ 、 適 切 な 着 色 剤 、 香 料 、 安 定 化 剤 お よ
び 増 粘 剤 を 加 え る こ と に よ り 調 製 す る こ と が で き る 。 水 性 懸 濁 剤 は 、 細 か く 分 割 し た 活 性
成 分 を 水 中 に 、 粘 性 物 質 、 例 え ば 天 然 ま た は 合 成 ガ ム 、 樹 脂 、 メ チ ル セ ル ロ ー ス 、 カ ル ボ
キ シ メ チ ル セ ル ロ ー ス ナ ト リ ウ ム 、 お よ び そ の 他 の 周 知 の 懸 濁 化 剤 で 分 散 さ せ る こ と に よ
り 、 調 製 す る こ と が で き る 。
【 ０ １ ３ ８ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 は 、 非 経 口 投 与 （ 例 え ば 、 注 射 に よ る 、 例 え ば ボ ー ラ ス 注 射 ま た は 持 続
注 入 ） 用 に 製 剤 化 し て も よ く 、 ア ン プ ル 剤 、 予 め 充 填 し た 注 射 器 、 小 容 量 注 入 剤 中 の 単 位
投 薬 形 態 で 、 ま た は 保 存 剤 を 加 え た 繰 り 返 し 投 薬 用 容 器 と し て 存 在 し て も よ い 。 組 成 物 は
、 油 性 ま た は 水 性 ビ ヒ ク ル 中 の 、 懸 濁 剤 、 液 剤 、 ま た は 乳 剤 、 例 え ば 、 水 性 ポ リ エ チ レ ン
グ リ コ ー ル 中 の 液 剤 の よ う な 形 態 を 取 っ て も よ い 。 油 性 ま た は 非 水 性 担 体 、 希 釈 剤 、 溶 媒
ま た は ビ ヒ ク ル の 例 と し て 、 プ ロ ピ レ ン グ リ コ ー ル 、 ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル 、 植 物 油 （
例 え ば オ リ ー ブ 油 ） 、 お よ び 注 射 用 有 機 エ ス テ ル （ 例 え ば オ レ イ ン 酸 エ チ ル ） が 挙 げ ら れ
、 処 方 用 助 剤 、 例 え ば 保 存 剤 、 湿 潤 剤 、 乳 化 剤 ま た は 懸 濁 化 剤 、 安 定 化 剤 お よ び ／ ま た は
分 散 剤 を 含 ん で も よ い 。 あ る い は 、 活 性 成 分 は 、 無 菌 固 体 の 無 菌 的 単 離 に よ り 、 ま た は 溶
液 か ら 凍 結 乾 燥 に よ り 得 た 粉 末 形 態 で あ っ て も よ く 、 使 用 前 に 、 適 切 な ビ ヒ ク ル 、 例 え ば
発 熱 物 質 を 含 ま な い 滅 菌 水 に よ り 構 成 さ れ る 。
【 ０ １ ３ ９ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 は 、 表 皮 へ の 局 所 投 与 用 に 、 軟 膏 剤 、 ク リ ー ム 剤 ま た は ロ ー シ ョ ン 剤 と
し て 、 ま た は 経 皮 パ ッ チ 剤 と し て 製 剤 化 し て も よ い 。 軟 膏 剤 お よ び ク リ ー ム 剤 は 、 例 え ば
適 切 な 増 粘 剤 お よ び ／ ま た は ゲ ル 化 剤 を 加 え た 水 性 ま た は 油 性 基 剤 で 製 剤 化 し て も よ い 。
ロ ー シ ョ ン 剤 は 、 水 性 ま た は 油 性 基 剤 で 製 剤 化 し て も よ く 、 一 般 的 に １ 種 以 上 の 乳 化 剤 、
安 定 化 剤 、 分 散 剤 、 懸 濁 化 剤 、 増 粘 剤 ま た は 着 色 剤 を も 含 む 。 口 腔 中 の 局 所 投 与 に 適 切 な
製 剤 は 、 着 香 し た 基 剤 、 通 常 は ス ク ロ ー ス お よ び ア カ シ ア ま た は ト ラ ガ カ ン ト 中 に 活 性 成
分 を 含 む ロ ゼ ン ジ ； 不 活 性 基 剤 、 例 え ば ゼ ラ チ ン お よ び グ リ セ リ ン ま た は ス ク ロ ー ス お よ
び ア カ シ ア 中 に 活 性 剤 を 含 む 香 錠 ； な ら び に 適 切 な 液 体 担 体 中 に 活 性 成 分 を 含 む マ ウ ス ウ
ォ ッ シ ュ 剤 を 含 む 。
【 ０ １ ４ ０ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 は 、 坐 剤 と し て 投 与 さ れ る よ う に 処 方 し て も よ い 。 低 融 点 ワ ッ ク ス 、 例
え ば 脂 肪 酸 グ リ セ リ ド ま た は コ コ ア バ タ ー の 混 合 物 を ま ず 融 解 さ せ 、 活 性 化 合 物 を 例 え ば
攪 拌 に よ り 均 質 に 分 散 さ せ る 。 次 い で 、 溶 融 し た 均 質 な 混 合 物 を 慣 用 の 大 き さ の 型 に 流 し
込 み 、 冷 却 さ せ 、 固 化 さ せ る 。
【 ０ １ ４ １ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 は 、 膣 内 投 与 用 に 製 剤 化 し て も よ い 。 活 性 成 分 に 加 え て そ の よ う な 担 体
を 含 む 、 ペ ッ サ リ ー 、 タ ン ポ ン 、 ク リ ー ム 剤 、 ゲ ル 剤 、 ペ ー ス ト 剤 、 フ ォ ー ム 剤 ま た は ス
プ レ ー 剤 が こ の 分 野 で 適 切 で あ る こ と が 知 ら れ て い る 。
【 ０ １ ４ ２ 】
　 本 化 合 物 は 、 鼻 内 投 与 用 に 製 剤 化 す る こ と が で き る 。 慣 用 の 手 段 、 例 え ば ド ロ ッ パ ー 、
ピ ペ ッ ト ま た は ス プ レ ー に よ り 、 液 剤 ま た は 懸 濁 剤 を 鼻 腔 に 直 接 適 用 す る 。 処 方 物 は 、 単
回 ま た は 複 数 回 投 薬 形 態 で 提 供 さ れ て も よ い 。 後 者 の ド ロ ッ パ ー ま た は ピ ペ ッ ト の 場 合 、
患 者 が 、 適 切 な 予 め 決 め ら れ た 量 の 液 剤 ま た は 懸 濁 剤 を 投 与 す る こ と に よ り 達 成 さ れ る 。
ス プ レ ー の 場 合 、 こ れ は 、 例 え ば 計 量 噴 霧 ス プ レ ー ポ ン プ に よ り 達 成 す る こ と が で き る 。
【 ０ １ ４ ３ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 は 、 鼻 内 投 与 を 含 む 、 エ ア ロ ゾ ル 投 与 用 、 特 に 呼 吸 管 投 与 用 に 製 剤 化 し
て も よ い 。 化 合 物 は 一 般 的 に 、 例 え ば ５ ミ ク ロ ン 以 下 の オ ー ダ ー の 小 さ な 粒 子 径 を 有 す る
。 そ の よ う な 粒 子 径 は 、 こ の 分 野 で 公 知 の 手 段 、 例 え ば 微 粉 化 に よ り 得 て も よ い 。 活 性 成
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分 は 、 ク ロ ロ フ ル オ ロ カ ー ボ ン （ Ｃ Ｆ Ｃ ） 、 例 え ば ジ ク ロ ロ ジ フ ル オ ロ メ タ ン 、 ト リ ク ロ
ロ フ ル オ ロ メ タ ン も し く は ジ ク ロ ロ テ ト ラ フ ル オ ロ エ タ ン 、 ま た は 二 酸 化 炭 素 あ る い は 他
の 適 切 な ガ ス な ど の 適 切 な 噴 射 剤 を 含 む 加 圧 容 器 で 提 供 さ れ る 。 エ ア ロ ゾ ル は 、 レ シ チ ン
な ど の 界 面 活 性 剤 を も 適 宜 含 み 得 る 。 投 薬 量 は 、 計 量 バ ル ブ に よ り 制 御 し て も よ い 。 あ る
い は 、 活 性 成 分 は 、 乾 燥 散 剤 、 例 え ば 適 切 な 粉 末 基 剤 、 例 え ば ラ ク ト ー ス 、 デ ン プ ン 、 デ
ン プ ン 誘 導 体 （ 例 え ば ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル メ チ ル セ ル ロ ー ス ） 、 お よ び ポ リ ビ ニ ル ピ ロ リ
ド ン （ Ｐ Ｖ Ｐ ） 中 の 化 合 物 の 粉 末 混 合 物 の 形 態 で 与 え ら れ て も よ い 。 粉 末 担 体 は 、 鼻 腔 内
で ゲ ル を 形 成 す る 。 粉 末 組 成 物 は 、 単 位 投 薬 形 態 、 例 え ば ゼ ラ チ ン の カ プ セ ル も し く は カ
ー ト リ ッ ジ ま た は ブ リ ス タ ー パ ッ ク で 存 在 し て も よ く 、 そ こ か ら 粉 末 を 吸 入 器 に よ り 投 与
し て も よ い 。
【 ０ １ ４ ４ 】
　 所 望 の 場 合 、 製 剤 は 、 活 性 成 分 を 、 徐 放 ま た は 制 御 放 出 投 与 す る た め に 適 合 さ れ た 腸 溶
コ ー テ ィ ン グ を 使 用 し て 製 造 す る こ と が で き る 。 例 え ば 、 本 発 明 の 化 合 物 は 、 経 皮 ま た は
皮 下 薬 物 送 達 デ バ イ ス に お い て 処 方 す る こ と が で き る 。 こ れ ら の 送 達 シ ス テ ム は 、 化 合 物
の 徐 放 が 必 要 な 場 合 お よ び 処 置 計 画 で の 患 者 の コ ン プ ラ イ ア ン ス が 極 め て 重 要 な 場 合 に 有
利 で あ る 。 経 皮 送 達 シ ス テ ム 中 の 化 合 物 は 、 し ば し ば 皮 膚 に 接 着 す る 固 体 支 持 体 に 付 着 さ
れ る 。 目 的 の 化 合 物 は 、 浸 透 促 進 剤 、 例 え ば 、 エ イ ゾ ン （ １ － ド デ シ ル ア ザ － シ ク ロ ヘ プ
タ ン － ２ － オ ン ） と 組 み 合 わ せ る こ と も で き る 。 徐 放 送 達 シ ス テ ム は 、 手 術 ま た は 注 入 に
よ り 皮 下 層 中 に 挿 入 さ れ る 。 皮 下 イ ン プ ラ ン ト は 、 脂 溶 性 の 膜 、 例 え ば 、 シ リ コ ー ン ゴ ム
ま た は 生 物 分 解 性 ポ リ マ ー 、 例 え ば ポ リ 乳 酸 中 に 本 化 合 物 を 封 入 し て い る 。
【 ０ １ ４ ５ 】
　 薬 学 的 担 体 、 希 釈 剤 お よ び 賦 形 剤 と 共 に 、 好 適 な 処 方 物 は 、 Remington: The Science a
nd Practice of Pharmacy 1995、 E.W. Martin編 、 Mack Publishing Company, 19th editi
on, Easton, Pennsylvaniaに 記 載 さ れ て い る 。 熟 練 し た 製 剤 科 学 者 で あ れ ば 、 本 明 細 書 の
教 示 内 の 処 方 物 を 変 更 し て 、 本 発 明 の 組 成 物 を 不 安 定 に す る こ と な く あ る い は そ れ ら の 治
療 活 性 を 損 な う こ と な く 、 特 定 の 投 与 経 路 用 の 多 く の 処 方 物 を 提 供 す る こ と が で き る 。
【 ０ １ ４ ６ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 を 水 や 他 の 媒 体 中 で よ り 溶 解 性 に す る た め に そ れ ら を 変 性 す る こ と は 、
例 え ば 、 こ の 分 野 で の 通 常 の 技 術 の 十 分 範 囲 内 で あ る 少 し の 変 性 （ 塩 形 成 、 エ ス テ ル 化 な
ど ） に よ り 容 易 に 達 成 さ れ る 。 患 者 に お け る 最 大 の 有 益 な 効 果 の た め に 本 化 合 物 の 薬 物 動
態 を 管 理 す る 目 的 で 、 特 定 の 化 合 物 の 投 与 経 路 や 投 薬 計 画 を 変 更 す る こ と も 、 こ の 分 野 で
の 通 常 の 技 術 の 十 分 範 囲 内 で あ る 。
【 ０ １ ４ ７ 】
　 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 用 語 「 治 療 的 に 有 効 な 量 」 は 、 個 人 に お い て 疾 患 の 症 状 を 減
少 さ せ る た め に 必 要 な 量 を 意 味 す る 。 用 量 は 、 各 々 の 特 定 の ケ ー ス に お い て 、 個 々 の 必 要
に 対 し て 調 整 さ れ る 。 用 量 は 、 多 く の フ ァ ク タ ー 、 例 え ば 処 置 す べ き 疾 患 の 重 度 、 患 者 の
年 齢 お よ び 一 般 的 な 健 康 状 態 、 患 者 が 処 置 さ れ て い る 他 の 医 薬 、 投 与 の 経 路 お よ び 形 態 、
関 与 す る 医 師 の 選 択 お よ び 経 験 に 応 じ て 、 広 い 限 度 内 で 変 化 す る こ と が で き る 。 経 口 投 与
に 対 し て は 、 約 ０ ． ０ １ ～ １ ０ ０ mg／ kg体 重 ／ 日 の 間 の 一 日 用 量 が 、 単 剤 治 療 お よ び ／ ま
た は 併 用 治 療 に お い て 適 切 で あ る 。 好 ま し い 一 日 用 量 は 、 約 ０ ． １ ～ 約 ５ ０ ０ mg／ kg体 重
、 よ り 好 ま し く は ０ ． １ ～ 約 １ ０ ０ mg／ kg体 重 、 最 も 好 ま し く は １ ． ０ ～ 約 １ ０ mg／ kg体
重 で あ る 。 し た が っ て 、 ７ ０ kgの 人 間 に 対 す る 投 与 に つ い て は 、 用 量 範 囲 は 、 約 ７ mg～ ０
． ７ ｇ ／ 日 で あ る 。 一 日 用 量 は 、 単 回 投 与 と し て 、 あ る い は 分 割 投 与 で 、 典 型 的 に は 、 一
日 あ た り １ ～ ５ 回 投 与 の 間 で 投 与 す る こ と が で き る 。 一 般 に 、 処 置 は 、 化 合 物 の 最 適 用 量
よ り 少 な い 、 よ り 少 量 の 投 与 で 開 始 さ れ る 。 そ の 後 、 個 々 の 患 者 に 対 す る 最 適 な 効 果 に 達
す る ま で 、 投 与 量 は 少 量 の 増 分 ず つ 増 加 さ せ る 。 本 明 細 書 に 記 載 の 疾 患 の 処 置 に お け る 当
業 者 で あ れ ば 、 過 度 の 実 験 を せ ず に 、 個 人 の 知 識 、 経 験 お よ び 本 願 の 開 示 に よ り 、 所 与 の
疾 患 お よ び 患 者 に 対 す る 本 発 明 の 化 合 物 の 治 療 的 に 有 効 な 量 を 確 定 す る こ と が で き る 。
【 ０ １ ４ ８ 】
　 本 発 明 の 実 施 態 様 に お い て 、 活 性 化 合 物 ま た は 塩 は 、 他 の 抗 ウ イ ル ス 剤 、 例 え ば ヌ ク レ
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オ シ ド 逆 転 写 酵 素 阻 害 剤 、 も う 一 つ の ヌ ク レ オ シ ド 逆 転 写 酵 素 阻 害 剤 ま た は Ｈ Ｉ Ｖ プ ロ テ
ア ー ゼ 阻 害 剤 と 組 み 合 わ せ て 投 与 す る こ と が で き る 。 活 性 化 合 物 ま た は そ の 誘 導 体 も し く
は 塩 が 他 の 抗 ウ イ ル ス 剤 と 組 み 合 わ せ て 投 与 さ れ る 場 合 、 活 性 は 親 化 合 物 よ り も 増 大 し 得
る 。 処 置 が 併 用 治 療 で あ る 場 合 、 そ の 投 与 は 、 ヌ ク レ オ シ ド 誘 導 体 の 投 与 に 関 し て 、 同 時
ま た は 逐 次 的 で あ り 得 る 。 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ る 、 「 併 用 投 与 」 は 、 し た が っ て 、 薬 剤
を 同 時 に ま た は 異 な る と き に 投 与 す る こ と を 含 む 。 ２ 以 上 の 薬 剤 の 併 用 投 与 は 、 ２ 以 上 の
活 性 成 分 を 含 む 単 一 処 方 物 に よ り 、 あ る い は 単 一 活 性 剤 の ２ 以 上 の 投 与 形 態 の 実 質 的 に 同
時 の 投 与 に よ り 達 成 す る こ と が で き る 。
【 ０ １ ４ ９ 】
　 本 明 細 書 中 で の 処 置 へ の 参 照 は 、 存 在 す る 状 態 の 処 置 と 共 に 、 予 防 に ま で 及 ぶ も の で あ
り 、 動 物 の 処 置 は 、 人 間 な ら び に 他 の 動 物 の 処 置 を 含 む 。 さ ら に 、 本 明 細 書 中 で 使 用 さ れ
る 、 Ｈ Ｉ Ｖ 感 染 の 処 置 は 、 ま た 、 Ｈ Ｉ Ｖ 感 染 に 伴 う ま た は そ れ が 媒 介 す る 疾 患 ま た は 病 態
あ る い は そ れ の 臨 床 的 な 症 状 の 治 療 ま た は 予 防 を 含 む 。
【 ０ １ ５ ０ 】
　 医 薬 製 剤 は 、 単 位 投 薬 形 態 で あ る こ と が 好 ま し い 。 そ の よ う な 形 態 で は 、 製 剤 は 、 適 量
の 活 性 成 分 を 含 む 単 位 投 薬 量 に 再 分 割 さ れ て い る 。 単 位 投 薬 形 態 は 、 包 装 さ れ た 製 剤 で あ
る こ と が で き 、 そ の 包 装 は 、 個 別 量 の 製 剤 、 例 え ば パ ッ ク 化 錠 剤 、 カ プ セ ル 剤 、 お よ び バ
イ ア ル ま た は ア ン プ ル 中 の 粉 末 を 含 む 。 ま た 、 単 位 投 薬 形 態 は 、 そ れ 自 体 が 、 カ プ セ ル 剤
、 錠 剤 、 カ シ ェ 剤 、 ま た は ロ ゼ ン ジ で あ る こ と が で き 、 あ る い は 適 当 な 数 の 、 包 装 形 態 に
あ る こ れ ら の い ず れ か で あ る こ と が で き る 。
【 ０ １ ５ １ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 は 、 以 下 に 示 さ れ 記 載 さ れ る 例 示 的 な 合 成 反 応 ス キ ー ム に 記 述 さ れ る 種
々 の 方 法 に よ り 製 造 す る こ と が で き る 。 こ れ ら の 化 合 物 を 調 製 す る 際 に 使 用 さ れ る 出 発 原
料 お よ び 試 薬 は 、 ア ル ド リ ッ チ ケ ミ カ ル 社 （ Aldrich Chemical Co.） の よ う な 商 業 的 な 供
給 元 か ら 入 手 さ れ る か 、 ま た は Fieser and Fieser's Reagents for Organic Synthesis ;
 Wiley & Sons: New York, Volumes1-21 ; R. C. LaRock, Comprehensive Organic Trans
formations, 2nd edition Wiley-VCH, New York 1999; Comprehensive Organic Synthesi
s, B. Trost and I. Fleming (Eds.) vol. 1-9 Pergamon, Oxford, 1991; Comprehensive
 Heterocyclic Chemistry, A. R. Katritzky and C. W. Rees (Eds) Pergamon, Oxford 1
984, vol. 1-9; Comprehensive Heterocyclic Chemistry II, A. R. Katritzky and C. W
. Rees (Eds) Pergamon, Oxford 1996, vol. 1-11; お よ び  Organic Reactions, Wiley &
 Sons: New York, 1991, Volumes 1-40の よ う な 文 献 に 記 述 さ れ た 手 順 に 従 い 当 業 者 に 既
知 の 方 法 に よ っ て 調 製 さ れ る 。 以 下 の 合 成 反 応 ス キ ー ム は 、 本 発 明 の 化 合 物 が 合 成 で き る
い く つ か の 方 法 を 単 に 例 示 す る も の に す ぎ ず 、 様 々 な 修 飾 が こ れ ら の 合 成 反 応 ス キ ー ム に
施 さ れ て も よ く 、 そ れ ら は 、 本 願 に 含 ま れ て い る 開 示 を 参 照 す る と 、 当 業 者 に 示 唆 さ れ る
で あ ろ う 。
【 ０ １ ５ ２ 】
　 合 成 反 応 ス キ ー ム の 出 発 材 料 お よ び 中 間 体 は 、 ろ 過 、 蒸 留 、 結 晶 化 、 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ
ー 等 を 含 む が 、 こ れ ら に 限 定 さ れ な い 従 来 の 技 術 を 使 用 し て 、 所 望 に よ り 、 単 離 し 、 精 製
す る こ と が で き る 。 そ の よ う な 材 料 は 、 物 理 定 数 お よ び ス ペ ク ト ル デ ー タ を 含 む 従 来 の 手
段 を 使 用 し て 特 徴 付 け る こ と が で き る 。
【 ０ １ ５ ３ 】
　 別 に 特 記 さ れ な い 限 り 、 本 明 細 書 に 記 載 の 反 応 は 、 好 ま し く は 、 不 活 性 雰 囲 気 下 に 、 大
気 圧 で 、 約 － ７ ８ ℃ ～ 約 １ ５ ０ ℃ 、 よ り 好 ま し く は 約 ０ ℃ ～ 約 １ ２ ５ ℃ 、 最 も 好 ま し く 且
つ 簡 便 に は お よ そ 室 温 （ 周 囲 温 度 ） 、 例 え ば 約 ２ ０ ℃ で 行 わ れ る 。
【 ０ １ ５ ４ 】
　 以 下 の ス キ ー ム 中 の い く つ か の 化 合 物 は 、 一 般 的 な 置 換 基 と 共 に 描 か れ て い る ； し か し
な が ら 、 当 業 者 は 、 Ｒ 基 の 性 質 が 変 化 し て 本 発 明 で 考 慮 さ れ て い る 種 々 の 化 合 物 を 与 え る
と い う こ と を 直 ち に 理 解 す る で あ ろ う 。 ま た 、 反 応 条 件 は 例 示 的 で あ り 、 代 替 条 件 は 周 知
で あ る 。 以 下 の 実 施 例 （ 後 述 ） は 、 当 業 者 が 本 発 明 を よ り 明 確 に 理 解 し 、 実 施 す る こ と が
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で き る よ う に す る た め に 提 供 さ れ る 。 そ れ ら は 、 本 発 明 の 範 囲 を 限 定 す る も の で は な く 、
単 に そ れ を 例 示 し 、 代 表 す る も の で あ る と 考 え る べ き で あ る 。
【 ０ １ ５ ５ 】
実 施 例 １
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン （ Ｉ － １ ）
【 ０ １ ５ ６ 】
【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ５ ７ 】
工 程 １ ： ４ － （ １ － カ ル ボ キ シ － ペ ン チ ル ） － ４ － ヒ ド ロ キ シ － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ
ン 酸 ベ ン ジ ル エ ス テ ル
【 ０ １ ５ ８ 】
【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　
【 ０ １ ５ ９ 】
　 無 水 Ｔ Ｈ Ｆ ９ ０ mL中 の ジ イ ソ プ ロ ピ ル ア ミ ン １ ５ mL（ １ ２ ４ mmol） の 溶 液 に 、 ｎ － ブ チ
ル リ チ ウ ム （ ヘ キ サ ン 中 ２ ． ５ M） ４ ５ mL（ １ １ ３ mmol） を － ４ ０ ℃ で 滴 下 に よ り 加 え た
。 反 応 混 合 物 を ０ ℃ に 温 め た 。 無 水 Ｔ Ｈ Ｆ ６ ０ mL中 の ヘ キ サ ン 酸 ６ ． ７ mL（ ６ ２ ． １ mmol
） の 溶 液 を 、 滴 下 に よ り 加 え た 。 反 応 混 合 物 を － ２ ０ ℃ で 更 に ２ ０ 分 間 撹 拌 し た 。 反 応 混
合 物 を － ７ ８ ℃ に 冷 却 し た 。 無 水 Ｔ Ｈ Ｆ ６ ０ mL中 の ベ ン ジ ル ４ － オ キ ソ － １ － ピ ペ リ ジ ン
－ カ ル ボ キ シ ラ ー ト １ ５ ｇ （ ６ ４ ． ３ mmol） の 溶 液 を 、 滴 下 に よ り 加 え た 。 反 応 混 合 物 を
１ ８ 時 間 か け て ゆ っ く り と 室 温 に 温 め た 。 反 応 物 を 水 ２ ５ mLを 加 え て ク エ ン チ し た 。 混 合
物 を ６ N　 Ｈ Ｃ ｌ で ｐ Ｈ ２ に 酸 性 化 し た 。 水 層 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で ３ 回 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有
機 相 を 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 減 圧 下 で 蒸 発 し た 。 ト ル エ ン を 明 黄 色 の 油 状 物 に 加 え
、 減 圧 下 で 蒸 発 し て 、 ４ － （ １ － カ ル ボ キ シ － ペ ン チ ル ） － ４ － ヒ ド ロ キ シ － ピ ペ リ ジ ン
－ １ － カ ル ボ ン 酸 ベ ン ジ ル エ ス テ ル ２ １ ． ５ ｇ （ ９ ９ ％ ） を 得 た ： ｍ ｓ ［ Ｍ ］ ＋ ＝ ３ ５ ０
。
【 ０ １ ６ ０ 】
工 程 ２ ： ４ － ブ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ８ － カ ル ボ ン 酸 ベ ン ジ ル エ ス テ ル
【 ０ １ ６ １ 】
【 化 ３ ２ 】
　
　
　
　
　
【 ０ １ ６ ２ 】
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　 ト ル エ ン ５ ０ ０ ml中 の ４ － （ １ － カ ル ボ キ シ － ペ ン チ ル ） － ４ － ヒ ド ロ キ シ － ピ ペ リ ジ
ン － １ － カ ル ボ ン 酸 ベ ン ジ ル エ ス テ ル ２ ７ ｇ （ ６ １ ． ５ mmol） の 溶 液 に 、 Ｔ Ｅ Ａ ２ ０ ． ４
mL（ ６ ８ ． ５ mmol） お よ び ジ フ ェ ニ ル ホ ス ホ リ ル ア ジ ド １ ４ ． ８ mL（ ６ ８ ． ５ mmol） を 順
次 加 え た 。 反 応 混 合 物 を 窒 素 雰 囲 気 下 で １ ８ 時 間 還 流 し た 。 反 応 混 合 物 を 室 温 に 冷 却 し 、
減 圧 下 で 蒸 発 し た 。 残 渣 を 酢 酸 エ チ ル に 溶 解 し た 。 混 合 物 を １ N　 Ｈ Ｃ ｌ で ２ 回 、 飽 和 重
炭 酸 ナ ト リ ウ ム で ２ 回 、 ブ ラ イ ン で １ 回 洗 浄 し た 。 有 機 相 を 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、
減 圧 下 で 蒸 発 し た 。 残 渣 を シ リ カ ゲ ル の フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ １ ： ５ 　 Ｅ ｔ Ｏ
Ａ ｃ ： Ｄ Ｃ Ｍ ） に よ り 精 製 し て 、 ４ － ブ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ８ － カ ル ボ ン 酸 ベ ン ジ ル エ ス テ ル １ ６ ． ２ ｇ （ ７ ５ ％ ） を 得
た ： ｍ ｓ ［ Ｍ ］ ＋ ＝ ３ ４ ７ 。
【 ０ １ ６ ３ 】
工 程 ３ ： ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ
ア ザ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ８ － カ ル ボ ン 酸 ベ ン ジ ル エ ス テ ル
【 ０ １ ６ ４ 】
【 化 ３ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ６ ５ 】
　 Ｄ Ｍ Ｆ ５ ０ mL中 の ４ － ブ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ８ － カ ル ボ ン 酸 ベ ン ジ ル エ ス テ ル ５ ． ０ ｇ （ １ ４ ． ４ mmol） の 溶 液 に 、 水
酸 化 ナ ト リ ウ ム ９ ９ ４ mg（ ２ １ ． ６ mmol、 鉱 油 中 ６ ０ ％ 分 散 ） を 加 え た 。 反 応 混 合 物 を ５
分 間 撹 拌 し 、 次 に シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル ブ ロ ミ ド ２ ． ２ mL（ １ ５ ． ８ mmol） を 加 え た 。 反
応 混 合 物 を 窒 素 雰 囲 気 下 で １ ８ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物 を ７ ０ ℃ に ３ 時 間 加 熱 し た 。 反
応 混 合 物 を 室 温 に 冷 却 し 、 Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ 　 ５ ０ ０ mLで 希 釈 し 、 水 で ２ 回 、 ブ ラ イ ン で １ 回 洗
浄 し た 。 有 機 物 を 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 減 圧 下 で 蒸 発 し た 。 残 渣 を 勾 配 溶 離 （ １ ０
％ ～ １ ５ ％ 　 Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ／ Ｄ Ｃ Ｍ ） を 利 用 し た シ リ カ ゲ ル の フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ
ー に よ り 精 製 し て 、 ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ －
３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ８ － カ ル ボ ン 酸 ベ ン ジ ル エ ス テ ル ４ ． １ ｇ （
６ ５ ％ ） を 得 た ： ｍ ｓ ［ Ｍ ］ ＋ ＝ ４ ４ ３ 。
【 ０ １ ６ ６ 】
工 程 ４ ： ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
【 ０ １ ６ ７ 】
【 化 ３ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ６ ８ 】
　 パ ラ ジ ウ ム 担 持 活 性 炭 （ １ ０ mol％ ;１ ０ 重 量 ％ 、 乾 燥 塩 基 、 Degussa型 ） を 、 ４ － ブ チ
ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ８ － カ ル ボ ン 酸 ベ ン ジ ル エ ス テ ル ２ ． ０ ７ ｇ （ ４ ． ７ mmol） お よ び Ｅ ｔ Ｏ
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Ｈ 　 ５ ０ mLの 溶 液 中 に 懸 濁 し た 。 反 応 混 合 物 を 水 素 雰 囲 気 下 で １ ８ 時 間 撹 拌 し た 。 溶 液 を
セ ラ イ ト （ 登 録 商 標 ） の パ ッ ド で 濾 過 し て 触 媒 を 除 去 し た 。 Ｅ ｔ Ｏ Ｈ を 減 圧 下 で 蒸 発 し て
、 ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン １ ． ４ ｇ （ ９ ５ ％ ） を 得 た ： ｍ ｓ ［ Ｍ ］ ＋ ＝ ３ ０ ９ 。
【 ０ １ ６ ９ 】
工 程 ５ ： ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン
【 ０ １ ７ ０ 】
【 化 ３ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ７ １ 】
　 ジ ク ロ ロ エ タ ン ３ ０ mL中 の １ ４ （ Ｒ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） の ０ ． ７ ５ ｇ （
２ ． ４ mmol） お よ び １ ５ の ０ ． ５ ９ ｇ （ ２ ． ５ ５ mmol） の 溶 液 に 、 チ タ ン （ IV） イ ソ プ ロ
ポ キ シ ド １ ． ０ mL（ ３ ． ４ mmol） を 加 え た 。 反 応 混 合 物 を 室 温 で 撹 拌 し た 。 １ ６ 時 間 後 、
ト リ ア セ ト キ シ 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム ０ ． ７ ７ ｇ （ ３ ． ８ ５ mmol） を 加 え 、 室 温 で 撹 拌
を 続 け た 。 ４ 時 間 後 、 セ ラ イ ト （ 登 録 商 標 ） お よ び ２ N　 Ｎ ａ Ｏ Ｈ 　 １ ５ mLを 加 え た 。 混
合 物 を 室 温 で 撹 拌 し た 。 ０ ． ５ 時 間 後 、 セ ラ イ ト （ 登 録 商 標 ） を 濾 過 し 、 ジ ク ロ ロ メ タ ン
で 洗 浄 し 、 有 機 層 を 分 離 し た 。 有 機 層 を ブ ラ イ ン で 洗 浄 し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 濃
縮 し た 。 残 渣 を フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し 、 勾 配 （ ５ ０ ％ 酢 酸 エ チ ル ／
ヘ キ サ ン 、 酢 酸 エ チ ル 、 ５ ％ メ チ ル ア ル コ ー ル ／ 酢 酸 エ チ ル ／ ０ ． ４ ％ 水 酸 化 ア ン モ ニ ウ
ム ） を 用 い て 溶 離 し て 、 Ｉ － １ の ０ ． ７ ｇ （ ５ ６ ％ ） を 白 色 の 泡 状 物 と し て 得 た 。
【 ０ １ ７ ２ 】
実 施 例 ２
４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 （ ２
， ６ － ジ メ チ ル － フ ェ ニ ル ） － ア ミ ド （ Ｉ － ８ ０ ）
【 ０ １ ７ ３ 】
【 化 ３ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ７ ４ 】
工 程 １ ： ４ － （ ４ － ブ チ ル ） － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３
， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ [４ ， ５ ]デ カ － ８ － イ ル ） － ４ － シ ア ノ － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ
ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル （ １ ８ ： Ｒ ＝ Ｂ ｏ ｃ ； Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ）
【 ０ １ ７ ５ 】
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【 化 ３ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ７ ６ 】
　 ジ ク ロ ロ メ タ ン ６ ０ mL中 の １ ４ （ Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ； ２ ． ４ ６ mmol
） の 溶 液 に 、 Ｎ － Ｂ ｏ ｃ － ４ － ピ ペ リ ド ン （ １ ０ ： Ｒ ＝ Ｂ ｏ ｃ ； ５ １ ５ mg： ２ ． ５ ８ mmol
） を 室 温 で 加 え た 。 撹 拌 反 応 物 を 窒 素 雰 囲 気 下 で ３ ０ 分 間 保 持 し た 。 Ｔ ｉ （ IV） （ Ｏ － ｉ
－ Ｐ ｒ ） 4 （ １ mL； ３ ． ４ ４ mmol） を 反 応 物 に 加 え 、 混 合 物 を 室 温 で １ ２ 時 間 撹 拌 し 、 次
に ４ 時 間 還 流 し た 。 反 応 混 合 物 を 室 温 に 冷 却 し 、 ジ エ チ ル ア ル ミ ニ ウ ム － シ ア ニ ド （ ３ ．
８ mL； ３ ． ８ ７ mmol） を 加 え 、 撹 拌 を さ ら に ５ 日 間 続 け た 。 反 応 混 合 物 を ジ ク ロ ロ メ タ ン
５ ０ mLで 希 釈 し 、 ア ル ミ ニ ウ ム 顆 粒 を セ ラ イ ト （ 登 録 商 標 ） で の 濾 過 に よ り 除 去 で き る ま
で 、 １ N　 Ｎ ａ Ｏ Ｈ 数 滴 を 加 え た 。 有 機 層 を 真 空 下 で 除 去 し 、 残 渣 を シ リ カ ゲ ル の フ ラ ッ
シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ５ ０ ％ Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ／ ヘ キ サ ン ） で 精 製 し て 、 標 記 化 合 物 （ ９ ３
３ mg； 理 論 値 の ７ ８ ％ ） を 得 た 。
【 ０ １ ７ ７ 】
工 程 ２ ： ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ，
８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ
ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル （ １ ９ ： Ｒ ＝ Ｂ ｏ ｃ ； Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ）
【 ０ １ ７ ８ 】
【 化 ３ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ７ ９ 】
　 Ｔ Ｈ Ｆ ２ ５ mL中 の ４ － （ ４ － ブ チ ル － （ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ －
オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ４ － シ ア ノ － ピ ペ リ ジ ン
－ １ － カ ル ボ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル （ １ ８ ： Ｒ ＝ Ｂ ｏ ｃ ； Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； Ｒ ” ＝ ｃ
－ Ｃ 5 Ｈ 1 1 ； ７ ０ ０ mg； １ ． ３ ５ mmol） の 溶 液 に 、 メ チ ル － マ グ ネ シ ウ ム － ブ ロ ミ ド （ １
． ３ mL； ４ ． ０ ６ mmol； Ｅ ｔ 2 Ｏ 中 の ３ ． ０ M溶 液 ） を 窒 素 雰 囲 気 下 で 室 温 に て 加 え た 。 反
応 混 合 物 を ２ ４ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 物 を 水 お よ び Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ （ １ ： １ ； １ ０ ０ mL） を 加 え
て ク エ ン チ し 、 セ ラ イ ト （ 登 録 商 標 ） で 濾 過 し た 。 有 機 相 を 分 離 し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾
燥 し 、 濾 過 し 、 溶 媒 を 蒸 発 し て 、 １ ９ （ Ｒ ＝ Ｂ ｏ ｃ ； Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1

1 ） の ５ ４ ５ mg（ ７ ９ ％ ） を 得 た ： ｍ ｓ ［ Ｍ ］ ＋ ＝ ５ ０ ６ 。
【 ０ １ ８ ０ 】
工 程 ３ ： ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル － メ チ ル － ８ － （ ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４
－ イ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン 　 １ ９ ｂ （
Ｒ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ）
【 ０ １ ８ １ 】
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【 化 ３ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ８ ２ 】
　 ジ ク ロ ロ メ タ ン ２ ０ mL中 の ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ
－ １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ
リ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル （ １ ９ ａ ： Ｒ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5

Ｈ 1 1 ； ５ ４ ５ mg； １ ． ０ ７ mmol） の 溶 液 に 、 Ｔ Ｆ Ａ 　 １ mLを 室 温 で 加 え 、 ３ 時 間 還 流 し 、
次 に 室 温 で ２ ４ 時 間 撹 拌 し た 。 ジ ク ロ ロ メ タ ン 溶 液 を １ N　 Ｎ ａ Ｏ Ｈ 、 水 （ ２ × ５ ０ ml）
お よ び ブ ラ イ ン （ ５ ０ ml） で 洗 浄 し た 。 有 機 層 を 分 離 し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過
し 、 溶 媒 を 蒸 発 し て 、 １ ９ ｂ （ Ｒ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） の ３ ０ ０ mg（ 理 論 値
の ８ ０ ％ ） を 得 た ； ｍ ｓ ［ Ｍ ］ ＋ ＝ ４ ０ ６ 。
【 ０ １ ８ ３ 】
工 程 ４ ： ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ，
８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ
ン 酸 － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － フ ェ ニ ル ） － ア ミ ド （ Ｉ － ８ ０ ）
【 ０ １ ８ ４ 】
　 １ ０ ％ Ｄ Ｍ Ｆ ／ ジ ク ロ ロ メ タ ン ２ ０ mL中 の ２ ， ６ － ジ メ チ ル 安 息 香 酸 （ ３ ３ ３ mg、 １ ．
４ ７ mmol） 、 Ｈ Ｏ Ｂ Ｔ （ ２ ２ ５ mg、 １ ． ６ ６ mmol） お よ び Ｐ Ｓ － カ ル ボ ジ イ ミ ド （ ６ １ ０
mg、 １ ９ ６ mmol） と の 混 合 物 を 、 室 温 で 撹 拌 し た 。 １ ６ 時 間 後 、 Ｄ Ｃ Ｍ ２ ０ mL中 の １ ９ ｂ
（ ４ ０ ０ mg、 ０ ． ９ ８ mmol； Ｒ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） の 溶 液 を 加 え た 。 反 応
混 合 物 を 室 温 で ４ ８ 時 間 撹 拌 し た 。 得 ら れ た 混 合 物 を セ ラ イ ト （ 登 録 商 標 ） で 濾 過 し 、 １
０ ％ Ｄ Ｍ Ｆ ／ Ｄ Ｃ Ｍ で 洗 浄 し た 。 濾 液 を 減 圧 下 で 蒸 発 乾 固 し 、 粗 生 成 物 を シ リ カ ゲ ル の フ
ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ ２ ５ ％ Ｍ ｅ Ｏ Ｈ ／ Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ） に よ り 精 製 し 、 得 ら れ た ア
ミ ン を Ｈ Ｃ ｌ ／ Ｅ ｔ 2 Ｏ を 用 い て 対 応 す る 塩 酸 塩 に 変 換 し て 、 Ｉ － ８ ０ （ ３ ４ ． ５ mg； 理
論 値 の ６ ％ ） を 得 た ； ｍ ｓ ［ Ｍ ＋ Ｈ ］ ＋ ＝ ５ ３ ８ 。
【 ０ １ ８ ５ 】
実 施 例 ３
８ － （ １ － ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ
シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン （ Ｉ － ７
１ ）
【 ０ １ ８ ６ 】
【 化 ４ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ８ ７ 】
　 １ ９ ｂ （ Ｒ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ； １ ． ０ ｇ ； ２ ． ２ ４ mmol） 、 Ｔ Ｅ Ａ （ ０
． ３ １ １ mL； ０ ． ２ ２ ６ ｇ ； ２ ． ２ ４ mmol） お よ び Ｅ ｔ 2 Ｏ 　 ２ ５ mLの 溶 液 に 、 ト ル エ ン
ス ル ホ ニ ル ク ロ リ ド １ ． ７ ９ ｇ （ ９ ． ７ ８ mmol） を 加 え た 。 反 応 混 合 物 を 室 温 で １ ８ 時 間
撹 拌 し た 。 固 体 の ト リ エ チ ル ア ン モ ニ ウ ム ク ロ リ ド を 濾 過 し 、 揮 発 性 溶 媒 を 真 空 下 で 蒸 発
し た 。 残 渣 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ と １ N　 Ｎ ａ Ｏ Ｈ に 分 配 し た 。 有 機 層 を 水 お よ び ブ ラ イ ン で 洗 浄
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し 、 硫 酸 マ グ ネ シ ウ ム で 乾 燥 し 、 蒸 発 し て 、 Ｉ － ７ １ を 得 た 。 粗 成 生 物 を シ リ カ ゲ ル の フ
ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し た 。
【 ０ １ ８ ８ 】
実 施 例 ４
４ － ブ チ リ デ ン － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ
ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン （ Ｉ － １ ４ ）
【 ０ １ ８ ９ 】
【 化 ４ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ９ ０ 】
工 程 １ ： １ － ベ ン ジ ル － ４ － ペ ン タ － １ － イ ニ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － オ ー ル
【 ０ １ ９ １ 】
【 化 ４ ２ 】
　
　
　
　
　
【 ０ １ ９ ２ 】
　 Ｔ Ｈ Ｆ 　 ６ ５ mL中 の １ － ペ ン チ ン ５ ． ４ ７ ｇ （ ８ ０ ． ３ mmol） の 溶 液 に 、 ｎ － ブ チ ル リ
チ ウ ム ３ ２ ． １ ml（ ８ ０ ． ３ mmol； ヘ キ サ ン 中 ２ ． ５ M） を － ７ ８ ℃ で 加 え た 。 添 加 が 完
了 し た 後 、 反 応 混 合 物 を ０ ℃ に 温 め 、 １ － ベ ン ジ ル － ４ － ピ ペ リ ド ン ８ ． ４ ４ ｇ （ ４ ４ ．
６ mmol） の 溶 液 お よ び Ｔ Ｈ Ｆ 　 ４ ０ mLを 滴 下 に よ り 加 え た 。 冷 却 浴 を 取 り 外 し 、 反 応 混 合
物 を 周 囲 温 度 で 撹 拌 し た 。 １ ７ 時 間 後 、 反 応 物 を 飽 和 ア ン モ ニ ウ ム ク ロ リ ド を 加 え て ク エ
ン チ し 、 Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で 希 釈 し た 。 水 相 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で ２ 回 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 相 を ブ
ラ イ ン で 洗 浄 し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 蒸 発 し て 、 赤 み を 帯 び た 金 色 の 油 状 物 を 得 た
。 粗 生 成 物 を シ リ カ ゲ ル の フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ／ ヘ キ サ ン 　 １ ：
１ → ６ ５ ： ３ ５ ） に よ り 精 製 し た 。 明 金 色 の 油 状 物 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 １ － ベ ン
ジ ル － ４ － ペ ン チ ニ ル － ４ － ピ ペ リ ジ ノ ー ル ８ ． ９ １ ｇ （ ７ ８ ％ ） を 得 た ： ｍ ｓ （ Ｅ Ｓ Ｉ
） ［ Ｍ ＋ Ｈ ］ ＋ ＝ ２ ５ ８ 。
【 ０ １ ９ ３ 】
工 程 ２ ： ８ － ベ ン ジ ル － ４ － ブ チ リ デ ン － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ，
８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
【 ０ １ ９ ４ 】
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【 化 ４ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ９ ５ 】
　 ト ル エ ン ２ ５ mL中 の ２ １ （ Ｒ ＝ Ｂ ｎ ； Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｐ ｒ ； １ ． ４ ３ ｇ （ ５ ． ５ ６ mmol） ）
の 溶 液 に 、 カ リ ウ ム ｔ － ア ミ ラ ー ト ９ ． ８ mL（ １ ６ ． ６ ８ mmol； ト ル エ ン 中 １ ． ７ M） を
加 え た 。 混 合 物 を ５ ０ ℃ に 加 熱 し 、 ト ル エ ン ６ mL中 の シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル イ ソ シ ア ナ ー
ト ８ ５ １ mg（ ６ ． １ １ mmol） （ J. Med. Chem. 1996-39:1157-1163） の 溶 液 を 加 え た 。 反
応 物 を ７ ０ ℃ で １ ７ 時 間 加 熱 し 、 飽 和 ア ン モ ニ ウ ム ク ロ リ ド で ク エ ン チ し 、 酢 酸 エ チ ル で
希 釈 し た 。 水 相 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で ２ 回 洗 浄 し 、 合 わ せ た 有 機 相 を ブ ラ イ ン で 洗 浄 し 、 硫 酸 ナ
ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 蒸 発 し て 、 黄 色 の 油 状 物 を 得 た 。 粗 生 成 物 を シ リ カ ゲ ル の フ ラ ッ シ ュ
ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ／ ヘ キ サ ン 　 ２ ５ ： ７ ５ ） に よ り 精 製 し て 、 ２ ３ （ Ｒ ＝
Ｂ ｎ ； Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｐ ｒ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） の １ ９ ０ mg（ ９ ％ ） を 不 安 定 な 明 黄 色 の 油
状 物 と し て 得 た ： ｍ ｓ （ Ｅ Ｓ Ｉ ） ［ Ｍ ＋ Ｈ ］ ＋ ＝ ３ ９ ７ 。
【 ０ １ ９ ６ 】
工 程 ３ :４ － ブ チ リ デ ン － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル －
ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン （ Ｉ － １ ４ ）
【 ０ １ ９ ７ 】
【 化 ４ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ９ ８ 】
　 ２ ３ （ Ｒ ＝ Ｂ ｎ ； Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｐ ｒ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） か ら の ベ ン ジ ル 保 護 基 の 除 去
を 、 ２ ０ ％ Ｐ ｄ （ Ｏ Ｈ ） 2 ／ Ｃ お よ び Ｅ ｔ Ｏ Ｈ の 存 在 下 で 接 触 水 素 化 分 解 に よ り 約 ４ ０ psi
で 達 成 し た 。 最 終 工 程 を 実 施 例 １ の 工 程 ５ の 記 載 と 同 様 に 実 施 し た 。 標 記 化 合 物 （ Ｉ － １
４ ） を 明 澄 な ガ ラ ス （ ３ ％ ） と し て 得 た ： Ｍ Ｓ （ Ｅ Ｓ Ｉ ） ｍ ／ ｚ ［ Ｍ ＋ Ｈ ］ ＋ ５ ２ ２ 。
【 ０ １ ９ ９ 】
実 施 例 ５
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ４ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン （ Ｉ － １ ２ ）
【 ０ ２ ０ ０ 】

10

20

30

40

(96) JP 2007-522160 A 2007.8.9



【 化 ４ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ０ １ 】
工 程 １ ： １ － ベ ン ジ ル － ４ － （ ３ － メ ト キ シ － プ ロ パ － １ － イ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ －
オ ー ル
【 ０ ２ ０ ２ 】
【 化 ４ ６ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ０ ３ 】
　 Ｔ Ｈ Ｆ 　 ５ ０ mL中 の ３ － メ ト キ シ プ ロ ピ ン ４ ． ６ ７ ｇ （ ６ ６ ． ６ mmol） の 溶 液 に 、 ｎ －
ブ チ ル リ チ ウ ム ２ ６ ． ７ mL（ ６ ６ ． ６ mmol； ヘ キ サ ン 中 ２ ． ５ M） を － ７ ８ ℃ で 加 え た 。
添 加 が 完 了 し た 後 、 反 応 混 合 物 を ０ ℃ に 温 め 、 １ － ベ ン ジ ル － ４ － ピ ペ リ ド ン ７ ． ０ １ ｇ
（ ３ ７ ． ０ mmol） お よ び Ｔ Ｈ Ｆ ３ ５ mLの 溶 液 を 滴 下 に よ り 加 え た 。 冷 却 浴 を 取 り 外 し 、 反
応 混 合 物 を 周 囲 温 度 で 撹 拌 し た 。 １ ８ 時 間 後 、 反 応 物 を 飽 和 ア ン モ ニ ウ ム ク ロ リ ド で ク エ
ン チ し 、 水 お よ び Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で 希 釈 し た 。 水 相 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で 洗 浄 し 、 合 わ せ た 有 機 相 を
水 お よ び ブ ラ イ ン で 順 次 洗 浄 し た 。 Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、 真 空
下 で 蒸 発 し て 、 赤 み を 帯 び た 金 色 の 油 状 物 を 得 た 。 粗 生 成 物 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ／ ヘ キ サ ン （ ８
： ２ ） で 溶 離 す る シ リ カ ゲ ル の フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し た 。 金 色 の 油
状 物 を 乾 燥 し て 、 ２ １ （ Ｒ ＝ Ｂ ｎ ； Ｒ ’ ＝ Ｃ Ｈ 2 Ｏ Ｍ ｅ ） の ８ ． ３ ０ ｇ （ ８ ６ ％ ） を 得 た
： ｍ ｓ （ Ｅ Ｓ Ｉ ） ［ Ｍ ＋ Ｈ ］ ＋ ＝ ２ ６ ０ 。
【 ０ ２ ０ ４ 】
工 程 ２ ： ８ － ベ ン ジ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ４ － [２ － メ ト キ シ － エ タ － （ Ｚ ）
－ イ リ デ ン ]－ １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
【 ０ ２ ０ ５ 】
　 ト ル エ ン １ ０ mL中 に 溶 解 し た ２ １ （ Ｒ ＝ Ｂ ｎ ； Ｒ ’ ＝ Ｃ Ｈ 2 Ｏ Ｍ ｅ ） の ２ ２ ０ mg（ ０ ．
８ ５ mmol） の 溶 液 に 、 カ リ ウ ム t－ ア ミ ラ ー ト （ １ ． ８ ８ mmol； ト ル エ ン 中 １ ． ７ M） １ ．
２ mLを 加 え た 。 混 合 物 を ７ ５ ℃ に 加 熱 し 、 ト ル エ ン ３ mL中 の シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル イ ソ シ
ア ナ ー ト （ ２ ２ ： Ｒ ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ； １ ８ ６ mg； １ ． ８ ８ mmol） の 溶 液 を 加 え た 。 反 応 物
を ７ ５ ℃ で １ ７ 時 間 加 熱 し 、 水 で ク エ ン チ し 、 酢 酸 エ チ ル で 希 釈 し た 。 相 を 分 離 し 、 水 相
を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で ２ 回 洗 浄 し た 。 合 わ せ た 有 機 相 を ブ ラ イ ン で 洗 浄 し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾
燥 し 、 濾 過 し 、 真 空 下 で 蒸 発 し て 、 金 色 の 油 状 物 を 得 た 。 粗 生 成 物 を シ リ カ ゲ ル の フ ラ ッ
シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し て 、 Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ／ ヘ キ サ ン （ １ ： １ → ７ ： ３ ） 勾 配
で 溶 離 し て 、 ２ ３ （ Ｒ ＝ Ｂ ｎ ； Ｒ ’ ＝ Ｃ Ｈ 2 Ｏ Ｍ ｅ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） の １ ０ ０ mg（ ２
９ ％ ） を 明 黄 色 の 油 状 物 と し て 得 た ： ｍ ｓ （ Ｅ Ｓ Ｉ ） ［ Ｍ ＋ Ｈ ］ ＋ ＝ ３ ９ ９ 。
【 ０ ２ ０ ６ 】
工 程 ３ ： ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ４ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ，
８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
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【 ０ ２ ０ ７ 】
【 化 ４ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ０ ８ 】
　 Ｅ ｔ Ｏ Ｈ 　 １ ５ mL中 の ２ １ （ Ｒ ＝ Ｂ ｎ ； Ｒ ’ ＝ Ｃ Ｈ 2 Ｏ Ｍ ｅ ） の ５ ０ ０ mg（ １ ． ２ ５ mmo
l） の 溶 液 に 、 ２ ０ ％ Ｐ ｄ （ Ｏ Ｈ ） 2 担 持 炭 ２ ０ ０ mgお よ び Ｈ Ｃ ｌ Ｏ 4 　 ５ 滴 を 加 え た 。 混
合 物 を ス チ ー ル 反 応 炉 （ steel reactor bomb） の 中 で 水 素 の １ ０ ０ ０ psiま で 加 圧 し 、 周
囲 温 度 で １ ７ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 物 を セ ラ イ ト （ 登 録 商 標 ） で 濾 過 し 、 フ ィ ル タ ー ケ ー キ
を Ｅ ｔ Ｏ Ｈ で 洗 浄 し た 。 濾 液 を 真 空 下 で 蒸 発 し 、 残 渣 を １ M　 Ｎ ａ Ｏ Ｈ と Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ に 分
配 し た 。 有 機 相 を 水 お よ び ブ ラ イ ン で 順 次 洗 浄 し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 真 空 下 で 蒸
発 し て 、 ２ ４ （ Ｒ ’ ＝ Ｃ Ｈ 2 Ｏ Ｍ ｅ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） の ２ ６ ８ mg（ 理 論 値 の ６ ９ ％ ）
を 黄 色 の 油 状 物 と し て 得 た ： ｍ ｓ （ Ｅ Ｓ Ｉ ） ［ Ｍ ＋ Ｈ ］ ＋ ＝ ３ １ １ 。
【 ０ ２ ０ ９ 】
工 程 ４ ： ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ４ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
【 ０ ２ １ ０ 】
【 化 ４ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ １ １ 】
　 還 元 的 ア ミ ノ 化 を 実 施 例 １ の 工 程 ５ の 記 載 と 同 様 に 実 施 し た 。 粗 生 成 物 を メ チ レ ン ク ロ
リ ド ／ エ タ ノ ー ル （ ４ ５ :２ → ４ ５ :４ ） の 勾 配 で 溶 離 す る フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー
に よ り 精 製 し て 、 Ｉ － １ ２ の ４ ６ mg（ 理 論 値 の １ ０ ％ ） を 明 澄 な ガ ラ ス と し て 得 た ： ｍ ｓ
（ Ｅ Ｓ Ｉ ） （ Ｍ ＋ Ｈ ） ＋ ＝ ５ ２ ６ 。
【 ０ ２ １ ２ 】
実 施 例 ６
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ４ － エ ト キ シ メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン （ Ｉ － １ １ ）
【 ０ ２ １ ３ 】
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【 化 ４ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ １ ４ 】
工 程 １ ： ８ － ベ ン ジ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ４ － メ チ レ ン － １ － オ キ サ － ３ ， ８
－ ジ ア ザ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
【 ０ ２ １ ５ 】
　 標 記 化 合 物 を 実 施 例 ３ の 工 程 ２ に 記 載 さ れ た 手 順 を 使 用 し て 収 率 ５ ７ ％ で 調 製 し た が 、
１ － ベ ン ジ ル － ４ － エ チ ニ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － オ ー ル （ ２ １ ： Ｒ ＝ Ｂ ｎ ； Ｒ ’ ＝ Ｈ ； J
．  J．  DeVoss, J．  Med．  Chem， 1994 37(5): 665） を １ － ベ ン ジ ル － ４ － ペ ン タ － １ －
イ ニ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － オ ー ル の 代 わ り に 使 用 し た 。 粗 生 成 物 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ／ ヘ キ サ ン
（ １ ： １ ） で 溶 離 す る フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し て 、 ２ ３ （ Ｒ ＝ Ｂ ｎ ；
Ｒ ’ ＝ Ｈ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） を 黄 色 の シ ロ ッ プ と し て 得 た ： ｍ ｓ （ Ｅ Ｓ Ｉ ） ［ Ｍ ＋ Ｈ
］ ＋ ＝ ３ ５ ５ 。
【 ０ ２ １ ６ 】
工 程 ２ ： ８ － ベ ン ジ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ４ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － １ － オ キ サ
－ ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ [４ ． ５ ]デ カ ン － ２ － オ ン
【 ０ ２ １ ７ 】
【 化 ５ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ １ ８ 】
　 Ｔ Ｈ Ｆ 　 １ ０ ０ mL中 の ２ ３ （ Ｒ ＝ Ｂ ｎ ； Ｒ ’ ＝ Ｈ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） の ２ ． ０ ｇ （
５ ． ６ ４ mmol） の 溶 液 に 、 ９ － Ｂ Ｂ Ｎ 　 ２ ． ７ ５ ｇ （ １ １ ． ２ ８ mmol） を 加 え 、 反 応 物 を
２ 時 間 還 流 し た 。 反 応 物 を ０ ℃ に 冷 却 し 、 １ M　 Ｎ ａ Ｏ Ｈ 　 ３ ０ mlを 加 え 、 続 い て ３ ０ ％
Ｈ 2 Ｏ 2 　 ４ ０ mLを ゆ っ く り と 加 え た 。 混 合 物 を 周 囲 温 度 で １ ． ５ 時 間 撹 拌 し 、 氷 と 水 の 混
合 物 に 注 ぎ 、 １ M　 Ｎ ａ 2 Ｓ Ｏ 3 で ク エ ン チ し た 。 粗 混 合 物 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で 希 釈 し 、 水 相 を
Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で ２ 回 洗 浄 し た 。 合 わ せ た 有 機 抽 出 物 を １ M　 Ｎ ａ 2 Ｓ Ｏ 3 で ２ 回 、 次 に 水 お よ
び ブ ラ イ ン で 洗 浄 し た 。 有 機 相 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 濾 過 し 、 真 空 下 で 濃 縮 し て 、
黄 色 の 油 状 物 を 得 た 。 粗 生 成 物 を 、 Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ／ ヘ キ サ ン （ ８ ５ ： １ ５ ） で 溶 離 す る シ リ
カ ゲ ル フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 、 続 い て メ チ レ ン ク ロ リ ド ／ メ タ ノ ー ル （ ９ ： １ ）
に よ り 精 製 し て 、 不 純 な ５ ０ ａ （ Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） の ２ ． ９ ｇ を 濃 金 色 の シ ロ ッ プ と
し て 得 た ： ｍ ｓ （ Ｅ Ｓ Ｉ ） （ Ｍ ＋ Ｈ ） ＋ ＝ ３ ７ ３ 。
【 ０ ２ １ ９ 】
工 程 ３ ： ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ４ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
【 ０ ２ ２ ０ 】
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【 化 ５ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ２ １ 】
　 Ｅ ｔ Ｏ Ｈ 　 ２ ０ mL中 の ２ ４ ａ （ Ｒ ＝ Ｂ ｎ ； Ｒ ’ ＝ Ｏ Ｈ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ； ２ ． ０ ｇ
） （ ５ ． ３ ７ mmol） の 溶 液 に 、 ２ ０ ％ Ｐ ｄ （ Ｏ Ｈ ） 2 担 持 炭 ２ ０ ０ mgを 加 え た 。 混 合 物 を
水 素 の バ ル ー ン 圧 下 、 周 囲 温 度 で ３ ． ５ 日 間 撹 拌 し た 。 反 応 物 を セ ラ イ ト （ 登 録 商 標 ） で
濾 過 し 、 フ ィ ル タ ー ケ ー キ を Ｅ ｔ Ｏ Ｈ で 洗 浄 し た 。 溶 媒 を 真 空 下 で 蒸 発 し 、 残 渣 を 乾 燥 し
て 、 ５ ０ ｃ （ Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） １ ． ５ ２ ｇ （ １ ０ ０ ％ ） を 黄 色 の シ ロ ッ プ と し て 得 た
： ｍ ｓ （ Ｅ Ｓ Ｉ ） （ Ｍ ＋ Ｈ ） ＋ ＝ ２ ８ ３ 。
【 ０ ２ ２ ２ 】
工 程 ４ ： ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ４ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ －
３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ８ － カ ル ボ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル
【 ０ ２ ２ ３ 】
【 化 ５ ２ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ２ ４ 】
　 Ｍ ｅ Ｏ Ｈ 　 ２ ０ mLお よ び １ M　 Ｎ ａ Ｏ Ｈ 　 １ ０ mL中 の ５ ０ ｃ （ Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ； １ ．
５ ２ ｇ ； ５ ． ３ ７ mmol） の 溶 液 に 、 （ Ｂ ｏ ｃ ） 2 Ｏ （ １ ． １ ７ ｇ ； ５ ． ３ ７ mmol） を 加 え
、 反 応 物 を 周 囲 温 度 で ２ １ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 物 の 容 量 を 減 少 さ せ 、 水 お よ び Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ
で 希 釈 し た 。 水 相 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で ２ 回 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 相 を 水 お よ び ブ ラ イ ン で 順
次 洗 浄 し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 真 空 下 で 濃 縮 し て 、 黄 色 の 油 状 物 を 得 た 。 粗 生 成 物
を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ／ ヘ キ サ ン （ １ ： １ → ７ ： ３ ） の 勾 配 で 溶 離 す る シ リ カ ゲ ル の フ ラ ッ シ ュ ク
ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し て 、 ５ ０ ｂ （ Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） の ６ ５ ０ mg（ ３ ２ ％ ）
を 明 澄 な ガ ラ ス と し て 得 た ： ｍ ｓ （ Ｅ Ｓ Ｉ ） （ Ｍ ＋ Ｈ ） ＋ ＝ ３ ８ ３ 。
【 ０ ２ ２ ５ 】
工 程 ５ ： ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ４ － エ ト キ シ メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３
， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ８ － カ ル ボ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル
【 ０ ２ ２ ６ 】
【 化 ５ ３ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ２ ７ 】
　 Ｔ Ｈ Ｆ 　 ５ mL中 の Ｎ ａ Ｈ （ ２ ５ mg； ０ ． ６ ２ mmol； 鉱 油 中 ６ ０ ％ Ｎ ａ Ｈ ） の 懸 濁 液 に 、
５ ０ ｂ （ Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ； ２ １ ７ mg； ０ ． ５ ７ mmol） お よ び Ｔ Ｈ Ｆ 　 １ ０ mLの 溶 液 を
加 え た 。 １ ５ 分 後 、 ヨ ウ 化 エ チ ル （ ９ ７ mg； ０ ． ６ ２ mmol） を 加 え 、 反 応 物 を 周 囲 温 度 で
２ ． ５ 日 間 撹 拌 し た 。 反 応 物 を 水 で ク エ ン チ し 、 酢 酸 エ チ ル で 希 釈 し た 。 相 を 分 離 し 、 水
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相 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で ２ 回 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 相 を 水 お よ び ブ ラ イ ン で 順 次 洗 浄 し 、 硫 酸
ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 真 空 下 で 濃 縮 し て 、 黄 色 の 油 状 物 を 得 た 。 粗 生 成 物 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ／
ヘ キ サ ン （ １ ： １ ） で 溶 離 す る シ リ カ ゲ ル の フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し
て 、 ５ １ ｃ （ Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） １ ５ ７ mg（ ６ ７ ％ ） を 明 澄 な ガ ラ ス と し て 得 た ： ｍ ｓ
（ Ｅ Ｓ Ｉ ） （ Ｍ ＋ Ｈ ） ＋ ＝ ４ １ １ 。
【 ０ ２ ２ ８ 】
工 程 ６ ： ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ４ － エ ト キ シ メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
【 ０ ２ ２ ９ 】
【 化 ５ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ３ ０ 】
　 ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ］ － ４ － エ ト キ シ メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン （ Ｉ － １ １ ） を 、 実 施 例 ２ の 工 程 ３ お よ び 実 施 例 １ の 工 程 ５ の 手 順 を 使
用 し て ５ １ ｃ （ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） か ら 得 た 。 粗 生 成 物 を メ チ レ ン ク ロ リ ド ／ Ｍ ｅ Ｏ Ｈ （ ９ ０ :
１ → ９ ０ ： ４ ） の 勾 配 で 溶 離 す る シ リ カ ゲ ル の フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製
し て 、 Ｉ － １ １ の １ ８ ９ mg（ 理 論 値 の ９ ５ ％ ） を 明 澄 な 油 状 物 と し て 得 た ： ｍ ｓ （ Ｅ Ｓ Ｉ
） （ Ｍ ＋ Ｈ ） ＋ ＝ ５ ２ ６ 。
【 ０ ２ ３ １ 】
実 施 例 ７
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － １ －
オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ [５ ． ５ ]ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン （ Ｉ － ７ ６ ）
【 ０ ２ ３ ２ 】
【 化 ５ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ３ ３ 】
工 程 １ ： ２ － （ １ － ベ ン ジ ル － ４ － ヒ ド ロ キ シ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ヘ キ サ ン ニ ト
リ ル
【 ０ ２ ３ ４ 】
【 化 ５ ６ 】
　
　
　
　
【 ０ ２ ３ ５ 】
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　 Ｔ Ｈ Ｆ 　 １ ０ ０ mL中 の ヘ キ サ ン ニ ト リ ル １ ０ ｇ 、 １ ２ ． ４ mmolの 溶 液 に 、 ｎ － Ｂ ｕ Ｌ ｉ
（ ４ １ ． ２ mL、 ヘ キ サ ン 中 ２ ． ５ Mの １ ０ ３ mmol） を － ７ ８ ℃ で １ ０ 分 か け て 滴 下 に よ り
加 え た 。 ４ 時 間 後 、 反 応 物 を 飽 和 Ｎ Ｈ 4 Ｃ ｌ の 混 合 物 に 注 ぎ 、 Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で 抽 出 し 、 合 わ
せ た Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ 抽 出 物 を ブ ラ イ ン で 洗 浄 し 、 有 機 層 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し た 。 濾 過 し
た 後 、 溶 媒 を 真 空 下 で 除 去 し 、 粗 残 渣 を 勾 配 溶 離 （ １ ０ ～ ５ ０ ％ Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ／ ヘ キ サ ン ）
を 利 用 し た シ リ カ ゲ ル の フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し て 、 ２ ７ （ Ｒ ’ ＝ ｎ
－ Ｂ ｕ ） の １ ５ ． ７ ｇ を 橙 色 の 油 状 物 と し て 得 た （ 理 論 値 の ５ ３ ％ ） 。
【 ０ ２ ３ ６ 】
工 程 ２ ： ９ － ベ ン ジ ル － ５ － ブ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ [５ ． ５ ]ウ ン
デ カ ン － ２ － オ ン
【 ０ ２ ３ ７ 】
【 化 ５ ７ 】
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ３ ８ 】
　 Ｔ Ｈ Ｆ 　 １ ０ ０ mL中 の ２ ７ （ Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ） の １ ０ ｇ 、 ３ ４ ． ９ mmolの 氷 冷 溶 液 に 、
水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム （ ５ ２ ． ４ mL； ５ ２ ． ４ mmol； Ｔ Ｈ Ｆ 中 １ ． ０ M　 Ｌ Ａ Ｈ ）
を 加 え た 。 １ 時 間 後 、 反 応 物 を 水 ２ mL、 ２ N　 Ｎ ａ Ｏ Ｈ 　 ２ mLお よ び 水 ６ mLを 撹 拌 し な が
ら 加 え て ク エ ン チ し た 。 反 応 物 を ３ ０ 分 間 撹 拌 し 、 次 に 濾 過 し 、 濾 液 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で 洗 浄
し た 。 合 わ せ た 有 機 相 を ブ ラ イ ン で 洗 浄 し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 蒸 発 乾 固 し た 。 粗
生 成 物 を Ｔ Ｈ Ｆ 　 ６ ０ mLに 取 り 、 カ ル ボ ニ ル ジ イ ミ ダ ゾ ー ル （ １ ７ ｇ 、 １ ０ ４ ． ７ mmol）
を 加 え た 。 ４ ８ 時 間 撹 拌 し た 後 、 反 応 混 合 物 を ブ ラ イ ン に 注 ぎ 、 有 機 層 を 分 離 し 、 硫 酸 ナ
ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 濃 縮 乾 固 し た 。 残 渣 を 勾 配 （ ５ ０ ％ Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ／ ヘ キ サ ン ～ １ ％ Ｍ ｅ
Ｏ Ｈ ／ Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ） で 溶 離 す る シ リ カ ゲ ル の フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し
て 、 純 粋 な ２ ９ （ Ｒ ’ ＝ Ｂ ｕ ） の ２ ． ３ ｇ を 部 分 的 に 精 製 さ れ た 生 成 物 ９ ｇ と 共 に 得 た 。
【 ０ ２ ３ ９ 】
工 程 ３ ： ９ － ベ ン ジ ル － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ [５ ． ５ ]ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
【 ０ ２ ４ ０ 】
【 化 ５ ８ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ４ １ 】
　 Ｎ Ｍ Ｐ 　 ３ ０ mL中 の ２ ７ （ Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； １ ． ８ ｇ 、 １ ９ mmol） の 溶 液 に 、 Ｎ ａ Ｈ （
０ ． ２ ７ ｇ 、 ６ ． ８ mmol） を 加 え た 。 反 応 物 を 室 温 で 撹 拌 し た 。 ３ ０ 分 後 、 シ ク ロ ヘ キ シ
ル メ チ ル ブ ロ ミ ド （ １ ． ２ mL、 ８ ． ５ mmol） を 加 え た 。 反 応 混 合 物 を ８ ０ ℃ に １ ６ 時 間 加
熱 し 、 室 温 に 冷 却 し 、 反 応 混 合 物 を ブ ラ イ ン に 注 い だ 。 有 機 層 を 分 離 し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム
で 乾 燥 し 、 濃 縮 乾 固 し た 。 残 渣 を 勾 配 （ １ ０ ～ ５ ０ ％ ア セ ト ン ／ ヘ キ サ ン ） で 溶 離 す る シ
リ カ ゲ ル の フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し 、 ３ ０ （ Ｒ ’ ’ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； Ｒ ”
＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ； １ ． ５ ｇ ； 理 論 値 の ６ ５ ％ ） を 得 た 。
【 ０ ２ ４ ２ 】
工 程 ４ :５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ [
５ ． ５ ]ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
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【 ０ ２ ４ ３ 】
【 化 ５ ９ 】
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ４ ４ 】
　 Ｅ ｔ Ｏ Ｈ 　 ３ ０ mL中 の ３ ０ （ Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ;１ ． ５ ｇ 、 ３ ． ６ mm
ol） 、 Ｐ ｄ （ Ｏ Ｈ ） 2 　 ０ ． ２ ４ ｇ お よ び ２ ギ 酸 ア ン モ ニ ウ ム （ ３ ｇ 、 ３ ６ ． ４ mmol） と
の 混 合 物 を 、 加 熱 還 流 し た 。 ３ 時 間 後 、 １ ０ ％ 水 酸 化 ア ン モ ニ ウ ム 水 溶 液 １ ０ mLを 加 え 、
混 合 物 を 再 加 熱 還 流 し た 。 １ 時 間 後 、 反 応 混 合 物 を 室 温 に 冷 却 し 、 セ ラ イ ト （ 登 録 商 標 ）
で 濾 過 し 、 Ｅ ｔ Ｏ Ｈ で 洗 浄 し 、 濃 縮 乾 固 し 、 残 渣 を 勾 配 （ Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ～ ０ ． ４ ％ Ｎ Ｈ 4 Ｏ
Ｈ を 含 む ２ ０ ％ Ｍ ｅ Ｏ Ｈ ／ Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ） で 溶 離 す る シ リ カ ゲ ル フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ
ィ ー に よ り 精 製 し て 、 ３ ０ （ Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ； ０ ． ９ ２ ｇ 、 理 論 値
の ７ ９ ％ ） を 明 澄 な 油 状 物 と し て 得 た 。
【 ０ ２ ４ ５ 】
　 最 終 生 成 物 Ｉ － ７ ６ を 実 施 例 １ の 工 程 ５ の 記 載 と 同 様 に 、 ピ ペ リ ジ ン ３ ０ （ Ｒ ’ ＝ ｎ －
Ｂ ｕ ； Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） を 処 理 し て 調 製 し た 。
【 ０ ２ ４ ６ 】
実 施 例 ８
【 ０ ２ ４ ７ 】
【 化 ６ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ４ ８ 】
工 程 １ ： （ ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ） カ ル バ ミ ン 酸 、 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル
【 ０ ２ ４ ９ 】
　 無 水 Ｔ Ｈ Ｆ 　 ４ ０ ０ mL中 の ｐ － フ ル オ ロ ア ニ リ ン ２ ５ mL（ ２ ６ ４ mmol） の 溶 液 に 、 ジ －
tert－ ブ チ ル ジ カ ル ボ ナ ー ト ５ ９ ． ３ ｇ （ ２ ７ ２ mmol） を ３ 回 に 分 け て 加 え た 。 反 応 混 合
物 を 窒 素 雰 囲 気 下 で 保 持 し 、 ３ 時 間 加 熱 還 流 し た 。 混 合 物 を 室 温 に 冷 却 し 、 溶 媒 を 減 圧 下
で 蒸 発 し た 。 残 渣 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ３ ０ ０ mLに 溶 解 し た 。 有 機 相 を ２ N　 Ｈ Ｃ ｌ お よ び ブ ラ イ
ン で 順 次 洗 浄 し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 溶 媒 を 真 空 下 で 蒸 発 し た 。 固 体 を 沸 騰 し て い
る ヘ キ サ ン か ら 再 結 晶 化 し て 、 （ ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ） カ ル バ ミ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ
ス テ ル （ １ ０ ） ４ ７ ． ４ ｇ （ 理 論 値 の ８ ５ ％ ） を 得 た ： ｍ ｓ  Ｍ ＋ ＝ ２ １ ２ 。
【 ０ ２ ５ ０ 】
工 程 ２ ： ス ピ ロ ［ ６ － フ ル オ ロ － ４ Ｈ － ３ ， １ － ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン － ４ ， ４ '－ ピ ペ リ ジ
ン ]－ ２ （ １ Ｈ ） － オ ン － カ ル バ ミ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル
【 ０ ２ ５ １ 】
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【 化 ６ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ５ ２ 】
　 無 水 　 Ｔ Ｈ Ｆ ３ ０ ０ mL中 の （ ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ） カ ル バ ミ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス
テ ル （ １ ６ ． ０ ｇ ； ７ ５ ． ８ mmol） の 溶 液 に 、 内 部 温 度 を － ７ ５ ℃ 未 満 に 保 つ の に 十 分 な
速 度 で tert－ ブ チ ル リ チ ウ ム を － ７ ８ ℃ で 滴 下 に よ り 加 え た 。 反 応 混 合 物 を － ７ ８ ℃ で 更
に ３ ０ 分 間 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物 を － ２ ５ ℃ に 温 め 、 ２ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 混 合 物 を 再 び
－ ７ ８ ℃ に 冷 却 し 、 無 水 Ｔ Ｈ Ｆ 　 １ ６ ０ mL中 の ４ － オ キ ソ － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸
エ ス テ ル １ ５ ． １ ｇ （ ７ ５ ． ８ mmol） の 溶 液 を 滴 下 に よ り 加 え た 。 反 応 混 合 物 を － ７ ８ ℃
で ４ 時 間 撹 拌 し た 。 カ リ ウ ム tert－ ブ ト キ シ ド （ テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 中 １ ． ０ M） １ mLの
溶 液 を 加 え た 。 反 応 混 合 物 を １ ８ 時 間 か け て ゆ っ く り と 室 温 に 温 め た 。 粗 混 合 物 を Ｅ ｔ 2

Ｏ 　 ３ ０ ０ mLで 希 釈 し 、 有 機 相 を ２ N　 Ｈ Ｃ ｌ 、 水 お よ び ブ ラ イ ン で 順 次 洗 浄 し た 。 有 機
相 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 真 空 下 で 濃 縮 し た 。 残 渣 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で 粉 砕 し 、 ス ピ ロ [
４ Ｈ － ３ ， １ － ベ ン ゾ オ キ サ ジ ン － ４ ， ４ ’ － ピ ペ リ ジ ン ]－ ２ （ １ Ｈ ） － オ ン － Ｂ Ｏ Ｃ
（ ３ ３ ） １ ０ ． ６ １ ｇ （ ４ ２ ％ ） を 固 体 と し て 得 た ： ｍ ｓ  Ｍ ＋ ＝ ３ ３ ７ 。
【 ０ ２ ５ ３ 】
工 程 ３ ： ４ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ス ピ ロ [６ － フ ル オ ロ － ４ Ｈ － ３ ， １ － ベ ン ゾ オ キ
サ ジ ン － ４ ， ４ ’ － ピ ペ リ ジ ン ]－ ２ （ １ Ｈ ） － オ ン － カ ル バ ミ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ
ル
【 ０ ２ ５ ４ 】
【 化 ６ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ５ ５ 】
　 Ｄ Ｍ Ｆ 　 ４ ０ mL中 の ３ ３ の ２ ． ０ ｇ （ ５ ． ９ mmol） の 溶 液 に 、 水 素 化 ナ ト リ ウ ム ４ ９ ２
mg（ １ ０ ． ７ mmol、 鉱 油 中 ６ ０ ％ 分 散 ） を 加 え た 。 反 応 混 合 物 を １ 時 間 撹 拌 し 、 シ ク ロ ヘ
キ シ ル メ チ ル ブ ロ ミ ド １ ． ８ ６ mL（ １ ３ ． ３ mmol） を 滴 下 に よ り 加 え た 。 反 応 混 合 物 を ７
０ ℃ に １ ８ 時 間 加 熱 し 、 次 に 室 温 に 冷 却 し 、 水 ２ ０ ０ mLで 希 釈 し た 。 混 合 物 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ
で ３ 回 抽 出 し た 。 有 機 物 を 合 わ せ 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 減 圧 下 で 濃 縮 し た 。 残 渣 を
シ リ カ ゲ ル の フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー （ １ ０ ％ Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ ／ ヘ キ サ ン ） に よ り 精 製
し て 、 ３ ４ （ Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） の １ ． ２ １ ｇ （ ４ ７ ％ ） を 得 た ： ｍ ｓ  Ｍ ＋ ＝ ４ ３ ３ 。
【 ０ ２ ５ ６ 】
工 程 ４ :３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ス ピ ロ [４ Ｈ － ３ ， １ － ６ － フ ル オ ロ ベ ン ゾ オ キ サ ジ
ン － ４ ， ４ ’ － ピ ペ リ ジ ン ]－ ２ （ １ Ｈ ） － オ ン
【 ０ ２ ５ ７ 】
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【 化 ６ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ５ ８ 】
　 ジ ク ロ ロ メ タ ン １ ０ mL中 の ３ ４ （ Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ； ２ ． ８ mmol） １ ． ２ ｇ の 溶 液 に
、 Ｔ Ｆ Ａ 　 １ ０ mLを 加 え た 。 反 応 混 合 物 を 窒 素 雰 囲 気 下 で １ ８ 時 間 撹 拌 し た 。 溶 媒 を 減 圧
下 で 除 去 し て 、 ３ ５ （ Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） の ト リ フ ロ オ ロ 酢 酸 塩 を 得 た 。 ト リ フ ロ オ ロ
酢 酸 塩 を ジ ク ロ ロ メ タ ン ２ ０ mLに 溶 解 し 、 飽 和 重 炭 酸 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 ２ ０ mLを 加 え た 。
反 応 混 合 物 を ２ ０ 分 間 撹 拌 し 、 そ の 後 に ジ ク ロ ロ メ タ ン ４ ０ mLを 加 え た 。 有 機 層 を 分 離 し
、 水 層 を ジ ク ロ ロ メ タ ン で 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 層 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 真 空 下
で 濃 縮 し て 、 ３ ５ （ Ｒ ” ＝ ｃ － Ｃ 5 Ｈ 1 1 ） ９ １ ８ mg（ ９ ９ ％ ） を 得 た ： ｍ ｓ  Ｍ ＋ ＝ ３ ３ ３
。
【 ０ ２ ５ ９ 】
　 Ｉ － ４ １ ４ を 得 る た め に Ｎ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル ベ ン ゾ イ ル ） － ４ － ピ ペ リ ド ン に よ る
還 元 的 ア ミ ノ 化 を 、 実 施 例 １ の 工 程 ５ の 記 載 と 同 様 に 実 施 し た 。
【 ０ ２ ６ ０ 】
実 施 例 ９
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ;ト リ フ ル オ ロ － 酢 酸 （ Ｉ － ８ １ ） と の 化 合 物
【 ０ ２ ６ １ 】
【 化 ６ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ６ ２ 】
工 程 １ ： ４ － ブ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
【 ０ ２ ６ ３ 】
　 ４ － ブ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ８
－ カ ル ボ ン 酸 ベ ン ジ ル エ ス テ ル 　 １ ２ （ Ｒ ＝ Ｃ Ｂ Ｚ ； Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ） ２ ． ０ ｇ （ ５ ． ８
mmol） を Ｅ ｔ Ｏ Ｈ 　 ２ ５ mLに 溶 解 し 、 Ｐ ｄ ／ Ｃ （ １ ０ mol％ ； １ ０ 重 量 ％ 、 乾 燥 塩 基 、 Deg
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ussa型 ） を 加 え た 。 反 応 混 合 物 を 水 素 雰 囲 気 下 で １ ８ 時 間 撹 拌 し た 。 溶 液 を セ ラ イ ト （ 登
録 商 標 ） の パ ッ ド で 濾 過 し 、 Ｅ ｔ Ｏ Ｈ で ２ 回 洗 浄 し た 。 合 わ せ た 濾 液 を 蒸 発 し 、 減 圧 下 で
洗 浄 し て 、 ４ － ブ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ
ン 　 １ ２ （ Ｒ ＝ Ｈ ； Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ） １ ． ０ ９ ｇ （ ８ ８ ％ ） を 得 た ： ｍ ｓ ［ Ｍ ］ ＋ ＝ ２ １
３ 。
【 ０ ２ ６ ４ 】
工 程 ２ ： ４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ リ ジ ニ ル － ４ －
イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
【 ０ ２ ６ ５ 】
　 Ｄ Ｃ Ｍ 　 ３ ０ mL中 の ４ － ブ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン （ １ ２ ： Ｒ ＝ Ｈ ； Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ； １ ． ０ ９ ｇ ;５ ． １ mmol） の 溶 液 に 、 １
－ （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － オ ン １ ． ２ ４ ｇ （ ５ ． ４ mmol）
を 、 続 い て Ｔ ｉ （ IV） （ Ｏ － ｉ － Ｐ ｒ ） 4 　 ２ ． １ mL（ ７ ． １ mmol） を 加 え た 。 反 応 混 合
物 を 窒 素 下 で １ ８ 時 間 撹 拌 し た 。 ト リ ア セ ト キ シ 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム （ １ ． ６ ｇ ： ７
． ７ mmol） を 反 応 混 合 物 に 加 え 、 続 い て 氷 Ｈ Ｏ Ａ ｃ （ ０ ． ３ ６ ５ mL； ６ ． ４ mmol） を 加 え
た 。 反 応 混 合 物 を ２ ４ 時 間 撹 拌 し た 。 ア ン モ ニ ア 水 溶 液 （ ２ ０ mL； １ ０ ％ 水 溶 液 ） を 加 え
、 溶 液 を さ ら に １ ０ 分 間 撹 拌 し た 。 混 合 物 を ChemElute（ 登 録 商 標 ） の カ ー ト リ ッ ジ を 通
し て 重 力 に よ り 濾 過 し た 。 有 機 物 を 減 圧 下 で 蒸 発 し 、 残 渣 を 勾 配 溶 離 （ ０ ． ４ ％ ア ン モ ニ
ア を 含 む 酢 酸 エ チ ル 中 ２ ％ ～ １ ０ ％ メ タ ノ ー ル ） を 用 い た シ リ カ ゲ ル の フ ラ ッ シ ュ ク ロ マ
ト グ ラ フ ィ ー に よ り 精 製 し て 、 ４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン １ ． ６ ｇ （ ７ ３ ％ ） を 得 た ： ｍ ｓ ［ Ｍ ］ ＋ ＝ ４ ２ ８ 。
【 ０ ２ ６ ６ 】
工 程 ３ ： ５ － ブ チ ル － ３ － （ ２ － メ ト キ シ エ チ ル ） － ９ － [２ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ [５ ． ４ ］
デ カ ン － ２ － オ ン
【 ０ ２ ６ ７ 】
　 ね じ 蓋 を し た 試 験 管 内 で 乾 燥 １ ， ４ － ジ オ キ サ ン １ mLに 溶 解 し た ４ － ブ チ ル － ８ － ［ １
－ （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － １ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ，
８ － ジ ア ザ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ２ １ mg（ ０ ． ０ ５ mmole） の 溶 液 に 、 １ ０
％ Ｋ Ｆ 担 持 ア ル ミ ナ １ ０ ０ mgお よ び ２ － ブ ロ モ エ チ ル メ チ ル エ ー テ ル ７ ． １ uL（ ． ０ ７ ５
mmole） を 加 え た 。 試 験 管 を 密 閉 し 、 １ １ ０ ℃ で １ ８ 時 間 加 熱 し た 。 反 応 物 を セ ラ イ ト （
登 録 商 標 ） で 濾 過 し 、 フ ィ ル タ ー ベ ッ ド を メ チ レ ン ク ロ リ ド （ ３ × ． ５ mL） で 洗 浄 し た 。
合 わ せ た 濾 液 お よ び 洗 浄 物 を 減 圧 下 で 濃 縮 し た 。 残 渣 を 勾 配 溶 離 （ １ ０ ～ ９ ０ ％ ア セ ト ニ
ト リ ル ／ ． １ ％ 水 性 Ｔ Ｆ Ａ 緩 衝 剤 ） で Aquisilの 逆 相 セ ミ 分 取 Ｈ Ｐ Ｌ Ｃ を 使 用 し て 精 製 し
、 Ｉ － ８ １ の １ ６ mg（ ５ ２ ％ ） を ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 塩 と し て 得 た 。
【 ０ ２ ６ ８ 】
実 施 例 １ ０
鏡 像 異 性 体 の 分 割
【 ０ ２ ６ ９ 】
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【 化 ６ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ７ ０ 】
工 程 １
　 Ｔ Ｈ Ｆ 　 １ ０ mL中 の １ ２ （ Ｒ ＝ Ｚ ； Ｒ ’ ＝ ｎ － Ｂ ｕ ） の ６ ０ ０ mg（ １ ． ７ ３ mmol） の 溶
液 に 、 ｎ － Ｂ ｕ Ｌ ｉ （ ０ ． ７ ０ mL； １ ． ９ ０ mmol； ヘ キ サ ン 中 ２ ． ５ M） を － ７ ８ ℃ で 加
え た 。 反 応 混 合 物 を － ７ ８ ℃ で ３ ０ 分 撹 拌 し 、 続 い て Ｔ Ｈ Ｆ ３ ml中 に 溶 解 し た （ Ｉ Ｓ ） （
－ ） － カ ン フ ァ ン 酸 ク ロ リ ド （ ４ １ ２ mg； １ ． ９ ０ mmol） を 滴 下 に よ り 加 え た 。 反 応 混 合
物 を － ７ ８ ℃ で １ ５ 分 間 、 次 に 周 囲 温 度 で ４ 時 間 撹 拌 し た 。 反 応 物 を 飽 和 ア ン モ ニ ウ ム ク
ロ リ ド で ク エ ン チ し 、 Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ お よ び 水 で 希 釈 し た 。 相 を 分 離 し 、 水 相 を Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ で
３ 回 抽 出 し た 。 合 わ せ た 有 機 抽 出 物 を 、 飽 和 Ｎ ａ Ｈ Ｃ Ｏ 3 、 水 お よ び ブ ラ イ ン で 順 次 洗 浄
し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 蒸 発 し て 、 金 色 の 油 状 物 と し た 。 ジ ア ス テ レ オ マ ー （ ３ ８
ａ お よ び ３ ８ ｂ ） を ヘ キ サ ン ／ Ｅ ｔ Ｏ Ａ ｃ （ ８ ： ２ ～ ７ :３ ） の 勾 配 で 溶 離 す る フ ラ ッ シ
ュ ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー に よ り 分 離 し て 、 非 極 性 の 高 い 異 性 体 １ ５ ０ mg（ １ ６ ％ ） を 得 て 、
無 色 の 濃 油 状 物 と し て 単 離 し た ： ｍ ｓ （ Ｅ Ｓ Ｉ ） ［ Ｍ ＋ Ｈ ］ ＋ ＝ ５ ２ ７ 。 非 極 性 の 低 い 異
性 体 ２ １ ０ mg（ ２ ３ ％ ） の 第 ２ 画 分 を 白 色 の 結 晶 と し て 単 離 し た ： ｍ ｓ （ Ｅ Ｓ Ｉ ） ［ Ｍ ＋
Ｈ ］ ＋ ＝ ５ ２ ７ 。
【 ０ ２ ７ １ 】
工 程 ２
　 Ｔ Ｈ Ｆ 　 ６ mLお よ び 水 ２ mL中 の 、 工 程 １ か ら の ３ ８ ａ お よ び ３ ８ ｂ の ２ １ ０ mg（ ０ ． ４
０ mmol） の 溶 液 に 、 Ｌ ｉ Ｏ Ｈ 一 水 和 物 （ ３ ６ mg； ０ ． ８ ６ mmol） を ０ ℃ で 加 え た 。 ０ ℃ で
２ 時 間 撹 拌 し た 後 、 Ｔ Ｈ Ｆ を ス ト リ ッ プ し 、 残 渣 を 飽 和 Ｎ ａ Ｈ Ｃ Ｏ 3 お よ び エ ー テ ル で 希
釈 し た 。 相 を 分 離 し 、 水 相 を エ ー テ ル で ２ 回 抽 出 し た 。 合 わ せ た 抽 出 物 を ブ ラ イ ン で 洗 浄
し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム で 乾 燥 し 、 蒸 発 し て 、 オ フ ホ ワ イ ト の 粉 末 と し 、 そ れ を 真 空 下 で 乾 燥
し て 、 カ ル バ マ ー ト 　 ３ ９ の １ ３ ５ mg（ ９ ７ ％ ） を 得 た ： ｍ ｓ （ Ｅ Ｓ Ｉ ） ［ Ｍ ＋ Ｈ ］ ＋ ＝
３ ４ ７ 。
【 ０ ２ ７ ２ 】
　 分 割 し た オ キ サ ゾ リ ノ ン 　 ３ ９ ａ お よ び ３ ９ ｂ を 実 施 例 １ の に 記 載 と 同 様 に （ Ｒ ） － お
よ び （ Ｓ ） － Ｉ － １ に 変 換 し た 。
【 ０ ２ ７ ３ 】
実 施 例 １ １
ヒ ト Ｃ Ｃ Ｒ ５ 受 容 体 － リ ガ ン ド 結 合 ア ッ セ イ プ ロ ト コ ル
　 ヒ ト Ｃ Ｃ Ｒ ５ 受 容 体 （ Genebank ID: 29169292） を 、 哺 乳 類 発 現 ベ ク タ ー 、 ｐ Ｔ ａ ｒ ｇ
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ｅ ｔ ｒ （ Promega） に ク ロ ー ニ ン グ し た 。 構 築 物 を 、 Ｆ ｕ ｇ ｅ ｎ ｅ 試 薬 （ Roche） を 用 い て
、 Ｃ Ｈ Ｏ － Ｇ a 1 6 細 胞 に ト ラ ン ス フ ェ ク ト し た 。 ク ロ ー ン を 、 抗 生 物 質 圧 （ Ｇ ４ １ ８ お よ
び ヒ グ ロ マ イ シ ン ） 下 に 選 択 し 、 蛍 光 ア ク チ ベ ー ト 細 胞 ソ ー タ ー お よ び Ｃ Ｃ Ｒ ５ 受 容 体 に
特 異 的 な モ ノ ク ロ ー ナ ル 抗 体 （ BD Biosciences Pharmigen, Mab 2D7, Cat. No. 555993）
で ４ 回 ソ ー ト し た 。 最 高 の 発 現 （ １ 細 胞 あ た り １ ０ ０ ， ０ ０ ０ コ ピ ー ） を し た ク ロ ー ン を
、 結 合 ア ッ セ イ 用 に 選 択 し た 。
【 ０ ２ ７ ４ 】
　 ２ ２ ５ mlの 組 織 培 養 フ ラ ス コ 中 の 接 着 細 胞 （ ～ ９ ０ ％ コ ン フ ル エ ン ト ） を 、 Ｃ ａ 2 + お よ
び Ｍ ｇ 2 + を 含 ま な い Ｐ Ｂ Ｓ （ リ ン 酸 緩 衝 食 塩 水 ） 中 の １ ｍ Ｍ Ｅ Ｄ Ｔ Ａ を 用 い て 採 取 し た 。
細 胞 を 、 Ｃ ａ 2 + お よ び Ｍ ｇ 2 + を 含 ま な い Ｐ Ｂ Ｓ で ２ 回 洗 浄 し た 。 次 い で 、 Ｃ Ｈ Ｏ － Ｇ a 1 6
－ ｈ Ｃ Ｃ Ｒ ５ 細 胞 を 、 新 鮮 な 0.5% BSAお よ び 0. 05% NaN 3 を 追 加 し た 、 氷 冷 結 合 バ ッ フ ァ
ー （ 50 mM HEPES, 1 mM CaCl2 , 5 mM MgCl 2 , 0.5% BSA, 0.05%NaN3 , pH 7.24), pH 7.4）
中 に 懸 濁 し た （ １ ｘ １ ０ 6 ／ ml） 。
【 ０ ２ ７ ５ 】
　 ８ ０ μ lの Ｃ Ｈ Ｏ － Ｇ a 1 6 － ｈ Ｃ Ｃ Ｒ ５ （ １ ｘ １ ０ 6 ／ ml） 細 胞 を 、 ９ ６ 穴 プ レ ー ト に 加
え た 。 全 て の 希 釈 は 、 結 合 バ ッ フ ァ ー （ 50 mM HEPES, 1 mM CaCl2 , 5 mM MgCl 2 , 0.5% BS
A, 0.05%NaN 3 , pH 7.24） 中 で 行 っ た 。
【 ０ ２ ７ ６ 】
　 プ レ ー ト を 、 最 終 濃 度 が ０ ． １ nMの 1 2 5 Ｉ  Ｒ Ａ Ｎ Ｔ Ｅ Ｓ ま た は 1 2 5 Ｉ  Ｍ Ｉ Ｐ － １ α ま た
は 1 2 5 Ｉ Ｍ Ｉ Ｐ － １ β と 共 に 、 細 胞 シ ェ ー カ ー 上 で 、 Ｒ Ｔ で ２ ｈ イ ン キ ュ ベ ー ト し た 。 化
合 物 の 希 釈 物 を 、 Ｐ Ｂ Ｓ 、 １ ％ Ｂ Ｓ Ａ 中 で 作 製 し た 。 全 反 応 容 量 は 、 １ 穴 あ た り １ ０ ０ μ
lで あ っ た 。 試 験 化 合 物 を 、 放 射 性 リ ガ ン ド を 添 加 す る 前 に 、 細 胞 に 加 え た 。
【 ０ ２ ７ ７ 】
　 イ ン キ ュ ベ ー シ ョ ン の 後 、 細 胞 を 、 Packard細 胞 採 取 機 を 用 い て 、 Ｇ Ｆ ／ Ｃ フ ィ ル タ ー
プ レ ー ト 上 に 採 取 し た 。 フ ィ ル タ ー は 、 0.3% PEI/0.2% BSAで ３ ０ 分 間 、 前 処 理 し た 。 フ
ィ ル タ ー プ レ ー ト を 、 ｐ Ｈ ７ ． １ に 調 整 し た 、 25 mM HEPES, 500 mM NaCl, 1 mM CaCl2  a
nd 5mM MgCl 2 で 迅 速 に ５ 回 洗 浄 し た 。 プ レ ー ト を 、 オ ー ブ ン （ ７ ０ ℃ ） で ２ ０ 分 間 乾 燥 し
、 ４ ０ μ lの シ ン チ レ ー シ ョ ン 液 を 加 え 、 Packard TopSeal-Aで 密 封 し た 。 Packard Top Co
untを 使 用 し て 、 １ 穴 あ た り １ 分 間 放 射 能 を 測 定 し た 。
【 ０ ２ ７ ８ 】
　 全 結 合 を 、 放 射 性 同 位 体 お よ び バ ッ フ ァ ー を 加 え た 対 照 穴 を 用 い て 測 定 し 、 非 特 異 的 結
合 を 、 過 剰 量 の 冷 Ｒ Ａ Ｎ Ｔ Ｅ Ｓ を い く つ か の 対 照 穴 に 使 用 し て 測 定 し た 。 特 異 的 結 合 を 、
全 結 合 か ら 非 特 異 的 結 合 を 差 し 引 く こ と に よ り 決 定 し た 。 結 果 を 、 特 異 的 1 2 5 Ｉ  Ｒ Ａ Ｎ Ｔ
Ｅ Ｓ 結 合 の パ ー セ ン ト と し て 表 示 す る 。 Ｉ Ｃ 5 0 値 を 、 試 験 リ ガ ン ド の 濃 度 を 変 化 さ せ て ３
回 測 定 し 、 デ ー タ を GraphPad Prism (GraphPad, San Diego, CA)を 用 い て 分 析 し た 。
【 ０ ２ ７ ９ 】
　 ヒ ト Ｃ Ｃ Ｒ ５ 受 容 体 － リ ガ ン ド 結 合 ア ッ セ イ か ら 得 ら れ た 、 い く つ か の 例 示 的 な Ｉ Ｃ 5 0

値 を 以 下 に 示 す 。
【 ０ ２ ８ ０ 】
【 表 ２ 】
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【 ０ ２ ８ １ 】
実 施 例 １ ２
Ｈ Ｉ Ｖ エ ン ベ ロ ー プ 媒 介 細 胞 － 細 胞 融 合 ア ッ セ イ
　 化 合 物 は 、 細 胞 － 細 胞 融 合 誘 起 ル シ フ ェ ラ ー ゼ レ ポ ー タ ー 活 性 に お い て 試 験 し た 。 使 用
し た 一 つ の 細 胞 系 （ エ フ ェ ク タ ー 細 胞 ） は 、 Ｈ Ｉ Ｖ － １ tatタ ン パ ク 質 お よ び Ｒ ５ ウ イ ル
ス か ら の Ｈ Ｉ Ｖ － １ ｇ ｐ １ ６ ０ を 過 発 現 す る Ｈ ｅ ｌ ａ 細 胞 に 由 来 し た 。 第 二 の 細 胞 系 （ タ
ー ゲ ッ ト 細 胞 ） は 、 Ｃ Ｄ ４ お よ び コ レ ポ ー タ ー Ｃ Ｃ Ｒ ５ を 構 成 的 に 発 現 す る Ｃ Ｅ Ｍ － Ｎ Ｋ
ｒ － Ｃ Ｃ Ｒ ５ － ｌ ｕ ｃ で あ る 。 タ ー ゲ ッ ト 細 胞 は 、 ま た 、 Ｈ Ｉ Ｖ － １  Ｌ Ｔ Ｒ － 駆 動 ル シ
フ ェ ラ ー ゼ 遺 伝 子 発 現 カ セ ッ ト を 有 し て い る 。 エ フ ェ ク タ ー お よ び タ ー ゲ ッ ト 細 胞 が 共 培
養 さ れ る と 、 エ フ ェ ク タ ー 細 胞 表 面 上 に 発 現 し た ｇ ｐ １ ６ ０ タ ン パ ク 質 が 、 タ ー ゲ ッ ト 細
胞 上 の そ の 受 容 体 Ｃ Ｄ ４ お よ び Ｃ Ｃ Ｒ ５ を 認 識 し 、 そ の ２ つ の 細 胞 タ イ プ の 融 合 が 開 始 さ
れ る 。 Tatタ ン パ ク 質 は 、 タ ー ゲ ッ ト 細 胞 が 有 す る Ｈ Ｉ Ｖ  Ｌ Ｔ Ｒ エ レ メ ン ト （ tat－ 応 答
性 ） の コ ン ト ロ ー ル 下 に 、 ル シ フ ェ ラ ー ゼ 遺 伝 子 の 発 現 を 活 性 化 す る 。 Ｃ Ｃ Ｒ ５ 拮 抗 剤 の
細 胞 － 細 胞 融 合 を ブ ロ ッ ク す る 能 力 を 、 ル シ フ ェ ラ ー ゼ 活 性 の 減 少 を 測 定 す る こ と に よ り
モ ニ タ ー し た 。
【 ０ ２ ８ ２ 】
　 ア ッ セ イ に 使 用 し た 試 薬 は 、 以 下 の よ う に 調 製 し た ： １ ） Ｈ ｅ ｌ ａ － Ｒ ５ － １ ６ 細 胞 （
単 層 ） ： Ｄ ｏ ｘ 誘 起 に よ り Ｈ Ｉ Ｖ  ｇ ｐ １ ６ ０ を 発 現 す る ｐ Ｔ Ｒ Ｅ ２ － Ｈ ｙ ｇ － ｇ ｐ １ ６
０ お よ び Ｈ Ｉ Ｖ  Ｔ ａ ｔ － GFP融 合 タ ン パ ク 質 を 発 現 す る ｐ Ｔ ａ ｔ － Ｇ Ｆ Ｐ を 有 す る 安 定 な
Ｈ ｅ ｌ ａ  tet-on細 胞 系 （ BD Bioscience, Cat#: 630901） 。 細 胞 は 、 Ｄ Ｍ Ｅ Ｍ ＋ 10% FBS 
+ 400‰ g/mL G418 + 200‰ g/mLヒ グ ロ マ イ シ ン Ｂ 中 で 保 持 し た 。 細 胞 を 週 に ２ 回 、 １ ： １
０ に 分 割 し た 。 ２ ） Ｃ Ｅ Ｍ － Ｎ Ｋ ｒ － Ｃ Ｃ Ｒ ５ － Ｌ ｕ ｃ 細 胞 （ 懸 濁 物 ） ： ヒ ト Ｃ Ｄ ４ お よ
び Ｃ Ｃ Ｒ ５ を 発 現 し 、 Ｈ Ｉ Ｖ  Ｌ Ｔ Ｒ 駆 動 ル シ フ ェ ラ ー ゼ レ ポ ー タ ー 遺 伝 子 を 有 す る 、 米
国 Ｎ Ｉ Ｈ  Ａ Ｉ Ｄ Ｓ 試 薬 プ ロ グ ラ ム か ら 取 得 し た リ ン パ 球 由 来 細 胞 系 （ Ref#:5198） 。 細 胞
は 、 RPMI 1640 + 10% FBS + 4 mM グ ル タ ミ ン  + 0.8 mg/mL G418中 で 保 持 し た 。 良 好 な 活
性 を 維 持 す る た め に 、 細 胞 を 週 に ２ 回 、 １ ： １ ０ に 分 割 し た 。 ３ ） 安 定 な Ｇ ｌ ｏ ル シ フ ェ
ラ ー ゼ ア ッ セ イ 系 ： Promega, Cat#: E2550； 提 供 さ れ た バ ッ フ ァ ー で 溶 解 し た 後 、 ア リ コ
ー ト 中 、 － ８ ０ ℃ で 保 存 し た 。 ４ ） ド キ シ シ ク リ ン （ Doxycycline, Dox） ： BD Bioscienc
e, Cat #: 8634-1； 水 中 、 ２ mg／ mLの 原 液 に 希 釈 し 、 － ２ ０ ℃ で 保 存 し た 。
【 ０ ２ ８ ３ 】
　 ア ッ セ イ は 、 以 下 の よ う に 行 っ た ： １ 日 目 ： Ｈ ｅ ｌ ａ － Ｒ ５ － １ ６ 細 胞 を １ ｘ ト リ プ シ
ン （ ０ ． ２ ５ ％ ） で 脱 着 し 、 10% FBS お よ び １ □  g/mL of Doxを 追 加 し た フ ェ ノ ー ル レ ッ
ド を 含 ま な い ２ ５ □ Lの Ｄ Ｍ Ｅ Ｍ 中 、 ３ ８ ４ 穴 細 胞 培 養 白 色 プ レ ー ト 中 に １ 穴 あ た り ７ ，
５ ０ ０ 細 胞 で プ レ ー ト に 入 れ た 。 ２ 日 目 ： ５ ％ の Ｄ Ｍ Ｓ Ｏ （ ア ッ セ イ 中 の 最 終 Ｄ Ｍ Ｓ Ｏ 濃
度 ＝ １ ％ ） を 含 む フ ェ ノ ー ル レ ッ ド を 含 ま な い Ｒ Ｐ Ｍ Ｉ － １ ６ ４ ０ 中 の 希 釈 化 合 物 １ ０ □
Lを 加 え た 。 １ ０ ％ Ｆ Ｂ Ｓ 媒 体 を 含 む フ ェ ノ ー ル レ ッ ド を 含 ま な い Ｒ Ｐ Ｍ Ｉ － １ ６ ４ ０ 中
の Ｃ Ｅ Ｍ － Ｎ Ｋ ｒ － Ｃ Ｃ Ｒ ５ － Ｌ ｕ ｃ 細 胞 １ ５ □ L（ １ ５ ， ０ ０ ０ 細 胞 ／ 穴 ） を 加 え た 。
３ 日 目 ： １ 穴 あ た り １ ５ □ Lの SteadyGlo基 質 を 加 え 、 穏 や か な シ ェ ー カ ー 上 に Ｒ Ｔ で ６ ０
分 間 置 き 、 ル シ フ ェ ラ ー ゼ 活 性 を ト ッ プ カ ウ ン タ ー ま た は 照 度 計 で 読 み 取 っ た 。 （ 実 験 対
照 ： 標 準 Ｃ Ｃ Ｒ ５ 拮 抗 剤 対 照 ； 無 化 合 物 対 照 ； 無 タ ー ゲ ッ ト 細 胞 対 照 ） 。
【 ０ ２ ８ ４ 】
　 Ｈ Ｉ Ｖ エ ン ベ ロ ー プ 媒 介 細 胞 － 細 胞 融 合 ア ッ セ イ か ら 得 ら れ た 、 い く つ か の 例 示 的 な Ｉ
Ｃ 5 0 値 を 以 下 に 示 す 。
【 ０ ２ ８ ５ 】
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【 表 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ８ ６ 】
実 施 例 １ ３
処 方 物
　 種 々 の 経 路 に よ る 投 与 用 の 対 象 化 合 物 の 医 薬 組 成 物 を 、 こ の 実 施 例 に 記 載 し た よ う に 調
製 し た 。
【 ０ ２ ８ ７ 】
【 表 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ８ ８ 】
　 成 分 を 混 合 し 、 各 カ プ セ ル に 約 １ ０ ０ mgを 含 有 す る よ う に 分 配 し た 。 １ つ の カ プ セ ル は
、 ほ ぼ １ 日 用 量 で あ る 。
【 ０ ２ ８ ９ 】
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【 表 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ９ ０ 】
　 成 分 を 一 緒 に し 、 メ タ ノ ー ル な ど の 溶 媒 を 用 い て 造 粒 し た 。 次 い で 、 処 方 物 を 乾 燥 さ せ
、 適 宜 の 打 錠 機 に よ り 錠 剤 （ 活 性 化 合 物 約 ２ ０ mg含 有 ） に 形 成 し た 。
【 ０ ２ ９ １ 】
【 表 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ９ ２ 】
　 成 分 を 混 合 し て 、 経 口 投 与 用 の 懸 濁 剤 を 形 成 し た 。
【 ０ ２ ９ ３ 】
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【 表 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ９ ４ 】
　 活 性 成 分 を 注 射 用 水 の 一 部 に 溶 解 し た 。 次 い で 、 溶 液 を 等 張 に す る の に 充 分 な 量 の 塩 化
ナ ト リ ウ ム を 撹 拌 し な が ら 加 え た 。 そ の 溶 液 を 注 射 用 水 の 残 部 と 合 わ せ て 増 量 し 、 ０ ． ２
ミ ク ロ ン 膜 フ ィ ル タ － を 通 し て 濾 過 し 、 無 菌 条 件 下 に 包 装 し た 。
【 ０ ２ ９ ５ 】
【 表 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ９ ６ 】
　 成 分 を 蒸 気 浴 上 で 一 緒 に 溶 解 、 混 合 し 、 総 重 量 ２ ． ５ gで 型 中 に 分 注 し た 。
【 ０ ２ ９ ７ 】
【 表 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ２ ９ ８ 】
　 水 を 除 い た 成 分 の す べ て を 合 わ せ 、 撹 拌 し な が ら 約 ６ ０ ℃ に 加 熱 し た 。 次 い で 、 約 ６ ０
℃ の 充 分 な 量 の 水 を 、 激 し く 撹 拌 し な が ら 加 え て 成 分 を 乳 化 し 、 次 い で 、 約 １ ０ ０ ｇ と な
る ま で 水 を 加 え た 。
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【 ０ ２ ９ ９ 】
鼻 内 ス プ レ ー 処 方 物 （ Ｇ ）
　 約 ０ ． ０ ２ ５ ～ ０ ． ５ ％ の 活 性 化 合 物 を 含 有 す る い く つ か の 水 性 懸 濁 液 を 、 鼻 内 ス プ レ
ー 処 方 物 と し て 調 製 し た 。 場 合 に よ り 、 処 方 物 は 、 例 え ば 、 微 結 晶 性 セ ル ロ ー ス 、 カ ル ボ
キ シ メ チ ル セ ル ロ ー ス ナ ト リ ウ ム 、 デ キ ス ト ロ ー ス 等 の 非 活 性 成 分 を 含 有 す る 。 ｐ Ｈ を 調
整 す る た め に 、 塩 酸 を 加 え て も よ い 。 鼻 内 ス プ レ ー 処 方 物 を 、 一 般 に 、 １ 回 当 り 約 ５ ０ ～
１ ０ ０ μ Lの 処 方 物 を 送 出 す る 鼻 内 ス プ レ ー 計 量 ポ ン プ を 介 し て 送 出 し て も よ い 。 典 型 的
な 投 与 計 画 は 、 ４ ～ １ ２ 時 間 毎 に ２ ～ ４ 回 の ス プ レ ー で あ る 。
【 ０ ３ ０ ０ 】
　 必 要 に 応 じ て 、 特 定 の 形 態 で あ る い は 開 示 さ れ た 機 能 を 遂 行 す る た め の 手 段 ま た は 開 示
さ れ た 結 果 を 得 る た め の 方 法 ま た は プ ロ セ ス に 関 し て 表 現 さ れ た 、 上 記 の 記 載 お よ び 以 下
の 特 許 請 求 の 範 囲 で 開 示 さ れ た 特 徴 は 、 別 個 に 、 あ る い は そ の よ う な 特 徴 の 任 意 の 組 合 せ
で 、 本 発 明 を そ の 様 々 な 形 態 で 実 現 す る た め に 、 利 用 し 得 る 。
【 ０ ３ ０ １ 】
　 上 記 の 発 明 は 、 明 確 化 お よ び 理 解 の 目 的 で 、 例 示 お よ び 実 施 例 に よ り 、 幾 分 詳 細 に 記 載
さ れ て い る 。 添 付 の 特 許 請 求 の 範 囲 の 範 囲 内 で 、 変 更 や 修 正 を 行 い 得 る こ と は 、 当 業 者 に
明 白 で あ る 。 し た が っ て 、 上 記 の 記 載 は 、 例 示 的 で あ っ て 、 限 定 す る も の で は な い と 理 解
す べ き で あ る 。 本 発 明 の 範 囲 は 、 し た が っ て 、 上 記 の 記 載 を 参 照 し て 決 定 す べ き で は な く
、 代 わ り に 、 以 下 の 添 付 の 特 許 請 求 の 範 囲 を 参 照 し て 、 そ の よ う な 特 許 請 求 の 範 囲 に 与 え
ら れ る 均 等 物 の 全 て の 範 囲 と 共 に 、 決 定 す べ き で あ る 。
【 ０ ３ ０ ２ 】
　 本 出 願 中 に 記 載 の 全 て の 特 許 、 特 許 出 願 お よ び 刊 行 物 は 、 各 々 の 個 々 の 特 許 、 特 許 出 願
お よ び 刊 行 物 が そ の よ う に 個 々 に 言 及 さ れ て い た 場 合 と 同 じ よ う に 、 全 て の 目 的 に 対 し て
、 参 考 の た め 、 そ れ ら の 全 体 が 本 明 細 書 に 組 み 込 ま れ る 。
【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 18年 10月 5日 (2006.10.5)
【 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 】
　 式 Ｉ の 化 合 物 ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
Ｒ 1 2 は 、
【 化 ２ 】
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で あ り ；
Ａ は （ Ｃ Ｈ 2 ） q で あ り ；
Ｒ 1 は 、 Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｒ 4 、 Ｓ （ Ｏ ） p Ｒ

4 、 ま た は Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｘ （ こ こ で 、 Ｘ は Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 ま た
は Ｏ Ｒ 1 1 で あ る ） で あ り ；
Ｒ 2 a お よ び Ｒ 2 b は 、 （ ａ ） 独 立 に 、
水 素 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 2 - 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル
、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ リ デ ン 、
Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ リ デ ン 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ
テ ロ ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に －
Ｏ － 、 － Ｓ － 、 － Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 － （
Ｃ Ｈ 2 ） w Ｒ

8 （ こ こ で 、 ｗ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 Ｃ 2 - 6 ア ル キ レ ン 鎖 は 場 合 に よ り 二 重 結
合 を 含 む ） 、 － （ Ｃ Ｈ 2 ） w Ｃ Ｈ ＝ Ｎ Ｒ 9 （ こ こ で 、 ｗ は ２ ～ ６ の 整 数 で あ る ） で あ る か ；
ま た は
（ ｂ ） そ れ ら に 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ
ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5

a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に
よ り 置 換 さ れ て い る ｏ － フ ェ ニ レ ン で あ り 、 但 し 、 Ｒ 2 a 、 Ｒ 2 b が 、 そ れ ら に 結 合 し て い る
炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ｏ － フ ェ ニ レ ン で あ る 場 合 、 ｍ は １
で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 2 - 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ 環 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー
ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｒ 3 a （
こ こ で 、 Ｒ 3 a は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 2 - 1 0 ア ル ケ ニ ル ま た は Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル で あ る
） 、 ま た は 式 Ｉ Ｉ a～ Ｉ Ｉ cの フ ラ グ メ ン ト で あ り ；
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　

Ｒ 4 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル － Ｃ 1 - 1 0 置 換 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ 環 、 ア リ ー
ル 、 ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
Ｒ 5 お よ び Ｒ 6 は 、 （ ａ ） 独 立 し て 、 Ｈ 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7

シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ 環 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 ア リ
ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル ； ま た
は
（ ｂ ） 一 緒 に な っ て 、 Ｃ 3 - 6 ア ル キ レ ン ま た は ［ （ Ｃ Ｈ 2 ） 2 ］ 2 Ｏ で あ り ；
Ｒ 5 a お よ び Ｒ 6 a は 、 （ ａ ） 独 立 し て 、 水 素 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル カ ル ボ ニ
ル ま た は （ ｂ ） 一 緒 に な っ て 、 Ｃ 3 - 6 ア ル キ レ ン ま た は ［ （ Ｃ Ｈ 2 ） 2 ］ 2 Ｏ で あ り ；
Ｒ 7 は 、 水 素 、 シ ア ノ ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 8 は 、 － Ｃ Ｎ 、 － Ｎ Ｏ 2 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 Ｃ Ｏ Ｒ 9 、 － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ 2 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ
り ；
Ｒ 9 は 、 Ｏ Ｈ ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ で あ り ；
Ｒ 1 0 は 、 Ｎ ま た は Ｎ + － Ｏ - で あ り ；
Ｒ 1 1 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル
－ Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ 環 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
ｍ は 、 ０ ま た は １ で あ り ；
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ｎ は 、 独 立 に 、 ０ ～ ２ で あ り ；
ｏ は 、 独 立 に 、 ０ ま た は １ で あ り ；
ｐ は 、 ０ ～ ２ で あ り ；
ｑ は 、 １ ～ ３ で あ る ；
（ こ こ で 、 各 々 の 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 ピ リ ジ ル 、 １ － オ キ シ － ピ リ ジ ニ ル 、 ピ リ ミ ジ ル
、 オ キ シ ピ リ ミ ジ ニ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ミ
ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 イ ソ チ ア ゾ リ ル
、 イ ン ド リ ニ ル 、 Ｎ － Ｂ ｏ ｃ － イ ン ド リ ニ ル 、 キ ノ リ ニ ル 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル 、 ベ ン ゾ フ ラ
ニ ル 、 ４ ， ５ ， ６ ， ７ － テ ト ラ ヒ ド ロ ベ ン ゾ フ ラ ニ ル お よ び １ ， ２ ， ３ ， ４ － テ ト ラ ヒ ド
ロ ア ク リ ジ ニ ル よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ ；
　 各 々 の 該 ア リ ー ル お よ び 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ
ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア
リ ー ル Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 チ オ ア リ ー ル 、 チ オ ヘ
テ ロ ア リ ー ル 、 ア リ ー ル Ｃ 1 - 3 ア ル コ キ シ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 へ テ ロ シ ク リ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル
キ ル ヘ テ ロ 環 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 － Ｎ Ｈ Ｓ Ｏ 2 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｓ Ｏ 2 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a

、 （ Ｃ Ｈ 2 ） u Ｃ Ｏ 2 Ｒ
9 、 （ Ｃ Ｈ 2 ） u Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 － Ｘ 1 Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｘ 2 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ

ル カ ル ボ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 お よ び ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接
し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 － Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら
れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル （ こ こ で 、 ｕ は 、 ０ ～ ６ の 整 数 で あ り 、 Ｘ 1 は 、 Ｎ Ｒ 5 b ま た は Ｏ
で あ り ； Ｘ 2 は 、 Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 ま た は Ｏ Ｒ 3 で あ り 、 且 つ Ｒ 5 b は 、 Ｈ ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ
る ） よ り な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 独 立 に 置 換 さ れ て お り ；
　 各 々 の 該 へ テ ロ 環 は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ
キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お
よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い
る 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 １ － メ チ ル － ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル
ホ リ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、 ジ オ キ ソ ラ ニ ル お よ び ピ ラ ニ ル よ り な る 群 か ら 独 立 に
選 択 さ れ る ） ］ 、
そ れ ら の 純 粋 な 鏡 像 異 性 体 、 部 分 的 に 分 割 さ れ た 鏡 像 異 性 体 、 ラ セ ミ 混 合 物 、 薬 学 的 に 許
容 で き る 酸 付 加 塩 、 水 和 物 、 お よ び 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ 】
　 式 Ｉ ａ ま た は Ｉ ｂ ：
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
Ｒ 2 a お よ び Ｒ 2 b は 、 （ ａ ） 独 立 に 、
水 素 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ
ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ リ デ ン 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ
リ デ ン 、 － （ Ｃ Ｈ 2 ） q Ｒ

8 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に － Ｏ
－ 、 － Ｓ － 、 － Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル で あ る か
； ま た は
（ ｂ ） そ れ ら に 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ
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ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5

a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に
よ り 置 換 さ れ て い る ｏ － フ ェ ニ レ ン で あ り 、 但 し 、 Ｒ 2 a 、 Ｒ 2 b が 、 そ れ ら に 結 合 し て い る
炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ｏ － フ ェ ニ レ ン で あ る 場 合 、 ｍ は １
で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル
－ Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ 環 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
Ａ 、 Ｘ 、 Ｒ 1 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 、 Ｒ 5 a 、 Ｒ 6 a 、 Ｒ 7 、 Ｒ 8 、 Ｒ 9 、 Ｒ 1 0 、 Ｒ 1 1 、 ｍ 、 ｎ 、 ｏ 、 ｐ 、 ｑ
は 請 求 項 １ で 定 義 さ れ た と お り で あ る ；
（ こ こ で 、 各 々 の 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 ピ リ ジ ル 、 ピ リ ミ ジ ル 、 ピ ラ ジ ニ ル 、 ピ リ ダ ジ ニ
ル 、 ピ ロ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ リ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ
ル 、 イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 お よ び イ ソ チ ア ゾ リ ル よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ ；
　 各 々 の 該 ア リ ー ル お よ び 該 ヘ テ ロ ア リ ー ル は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ
ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン
、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に
よ り 独 立 に 置 換 さ れ て お り ；
　 各 々 の 該 へ テ ロ 環 は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ
キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お
よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る １ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い
る 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 １ － メ チ ル － ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ニ ル 、
お よ び ピ ラ ニ ル よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る ） ］
を 有 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 式 Ｉ ｃ ：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
Ｒ 1 は 、 Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｒ 4 、 Ｓ （ Ｏ ） p Ｒ

4 、 ま た は Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｘ （ こ こ で 、 Ｘ は Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 ま た
は Ｏ Ｒ 1 1 で あ る ） で あ り ；
Ｒ 2 a は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル
キ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ リ デ ン 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル
キ リ デ ン 、 ま た は ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に － Ｏ － 、 － Ｓ － 、
－ Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 2 b は 、 水 素 で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、
場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ
ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー
ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 4 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い
る ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
Ｒ 7 は 、 水 素 、 ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；
ｍ は 、 ０ ま た は １ で あ り ；
ｐ は 、 ２ で あ り ；
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Ｘ 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 お よ び Ｒ 1 1 は 請 求 項 １ で 定 義 さ れ た と お り で あ る ］
を 有 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Ｒ 7 が 水 素 ま た は メ チ ル で あ る 、 請 求 項 ３ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 Ｒ 1 が Ｃ Ｏ Ｒ 4 で あ り ；
Ｒ 2 a が 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 ま た は ア ル キ ル 鎖 中 の ２ 個 も し く は ３
個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 場 合 に よ り 独 立 に － Ｏ － 、 － Ｓ － 、 － Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ
Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 4 が 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ
ー ル で あ る 、 請 求 項 ３ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 Ｒ 4 が 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル で あ る 、 請 求 項 ５ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 Ｒ 4 が 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 ６ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 Ｒ 4 が 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る 、 請 求 項 ５ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 Ｒ 4 が 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ピ リ ジ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ピ リ ミ ジ ル 、 場
合 に よ り 置 換 さ れ て い る ピ ラ ゾ リ ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る オ キ サ ゾ リ ル 、 場 合 に よ
り 置 換 さ れ て い る イ ソ オ キ サ ゾ リ ル 、 ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ピ ロ リ ル で あ る 、
請 求 項 ８ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 式 Ｉ ｄ ：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
Ａ は 、 （ Ｃ Ｈ 2 ） q で あ り ；
Ｒ 2 a は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル
キ ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ リ デ ン 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル
キ リ デ ン 、 ま た は ２ 個 も し く は ３ 個 の 隣 接 し て い な い 炭 素 原 子 が 独 立 に － Ｏ － 、 － Ｓ － 、
－ Ｎ Ｈ － も し く は － Ｎ Ｒ 5 － に 置 き 換 え ら れ て い る Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 1 0 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル
－ Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ 環 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り ；
Ｒ 4 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ
ー ル で あ り ；
Ｒ 7 は 、 水 素 ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ；
ｑ は 、 １ ～ ３ で あ る ］
を 有 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 Ａ が 、 （ Ｃ Ｈ 2 ） 2 で あ る 、 請 求 項 １ ０ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 式 Ｉ ｅ ：
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【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　

［ 式 中 、
Ｒ 2 a お よ び Ｒ 2 b は 、 そ れ ら に 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 - 6

ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ハ ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 Ｃ 1 - 6 チ オ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ス
ル ホ ニ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｎ Ｒ 5 a Ｒ 6 a 、 シ ア ノ お よ び ニ ト ロ よ り な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る
１ ～ ３ 個 の 置 換 基 で 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る オ ル ト － フ ェ ニ レ ン で あ り ；
Ｒ 3 は 、 Ｃ 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル － Ｃ 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル 、
場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ
ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ ー
ル － Ｃ 1 - 3 ア ル キ ル で あ り ；
Ｒ 4 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア リ ー ル ま た は 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ヘ テ ロ ア リ
ー ル で あ り ；
Ｒ 5 a お よ び Ｒ 5 b は 、 （ Ａ ） 独 立 し て 、 水 素 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル カ ル ボ ニ
ル ま た は （ ｂ ） 一 緒 に な っ て 、 Ｃ 3 - 6 ア ル キ レ ン ま た は ［ （ Ｃ Ｈ 2 ） 2 ］ 2 Ｏ で あ り ；
Ｒ 7 は 、 水 素 ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ る ］
を 有 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
１ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
３ － ベ ン ジ ル － ４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － ピ ラ ン － ４ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － イ ソ ブ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － フ ラ ン － ３ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； 塩 酸 を 含 む 化 合 物
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ４ － プ ロ ピ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ４ － イ ソ ブ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン
４ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
３ － ブ チ ル － ４ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン
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３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ４ － エ ト キ シ メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ４ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ４ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； 塩 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ タ － （ Ｅ ） － イ リ デ ン － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ
ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ ８ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ８ － ア ザ － ビ シ ク ロ ［ ３ ． ２ ． １ ］ オ ク タ － ３ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ ８ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ８ － ア ザ － ビ シ ク ロ ［ ３ ． ２ ． １ ］ オ ク タ － ３ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン －
５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ピ リ ジ ン － ３
－ カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ １ ， ３ ， ５ － ト リ メ チ ル － １ Ｈ －
ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ６ － オ キ ソ －
６ Ｈ － ピ ラ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ
ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ ト キ シ － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ － フ ル オ ロ － ２ － メ チ ル － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ３ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
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４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － ピ ロ ー ル － ２
－ カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ １ Ｈ － ピ ロ ー ル － ２ － カ ル ボ ニ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － エ チ ル － ５ － メ チ ル － ２ Ｈ －
ピ ラ ゾ ー ル － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル ア ミ ノ － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ １ － ア セ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５
］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － （ １ － ベ ン ゾ イ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ
ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢
酸 を 含 む 化 合 物
４ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ベ ン ゾ
ニ ト リ ル ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － （ １ － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ３ － シ ク
ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ；
ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ フ ラ ン － ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ フ ラ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ピ リ ジ ン － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ
ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
３ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － 安 息 香
酸 ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ
イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ５ － メ ト キ シ － １ Ｈ － イ ン ド ー ル
－ ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ５ － メ チ ル － チ オ フ ェ ン － ２ － カ
ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
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デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ チ オ フ ェ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ －
オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ピ リ ジ ン － ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ
ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － ピ リ ジ ン － ３ － カ ル
ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ － メ チ ル － フ ラ ン － ２ － カ ル ボ
ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ピ リ ジ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ
ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ピ ラ ジ ン － ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ
ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ
ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ５ － メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー ル －
４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － チ ア ゾ ー ル － ４ － カ
ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル －
３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル
－ ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － フ ラ ン － ２ － カ ル
ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － チ オ フ ェ ン － ３ －
カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５
］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ － メ チ ル － ピ リ ジ ン － ２ － カ ル
ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ
ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ｛ １ － ［ ２ － （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ
ゾ ー ル － ４ － イ ル ） － ア セ チ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － （ １ － フ ェ ニ ル ア セ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４
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－ イ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － イ ミ ダ ゾ ー ル － １ － イ ル － ア
セ チ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ － モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル － プ ロ
ピ オ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ｛ １ － ［ ３ － （ ４ － メ チ ル － ピ ペ ラ ジ ン －
１ － イ ル ） － プ ロ ピ オ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － １ Ｈ － テ ト ラ ゾ ー ル － ５ － イ
ル － ア セ チ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ － ピ リ ジ ン － ３ － イ ル － プ ロ ピ
オ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 ベ ン ジ ル エ ス テ ル
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ
ー ル － ４ － ス ル ホ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ５ － ク ロ ロ － １ ， ３ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － ス ル
ホ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － ス ル ホ ニ ル ］ － ２ ， ５
－ ジ メ チ ル － フ ラ ン － ３ － カ ル ボ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － （ １ － ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ
シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ
ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ チ オ フ ェ ン － ２ － ス ル ホ ニ ル ） －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ －
オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ メ チ ル － ベ ン ゼ
ン ス ル ホ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 （ ２ ， ６ － ジ メ チ
ル － フ ェ ニ ル ） － ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
１ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ ， ４ ， ９ － ト リ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ ，
５ － ジ オ ン
１ － ブ チ ル － ３ － （ （ Ｓ ） － シ ク ロ ヘ キ シ ル － ヒ ド ロ キ シ － メ チ ル ） － ９ － ［ １ － （ ２ ，
６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ ， ４ ， ９ － ト リ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ ， ５ － ジ オ ン （ 融 点 ２ ４ ６ ． ９ ～ ２ ４ ８ ）
５ － ブ チ ル － ３ － メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ （ Ｅ ） － ３ － （ ３ ， ４ ， ５ － ト リ メ ト キ シ － フ ェ
ニ ル ） － ア ク リ ロ イ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
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． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － フ ェ ニ
ル ） － ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － フ ェ ネ チ
ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢
酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５
］ デ カ ン － ２ － オ ン ； 塩 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － エ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； メ タ ン
を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － フ ェ ネ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト
リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － フ ル オ ロ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ヘ キ シ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ
フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ （ Ｓ ） － ２ － メ チ ル － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ３ － メ チ ル － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ５ － メ チ ル － ヘ キ シ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － エ チ ル － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ペ ン チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ
フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ チ ル － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － （ ２ － シ ク ロ ヘ キ シ ル － エ チ ル ） － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － フ ル オ ロ － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
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４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ １ － フ ェ ニ ル － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ブ チ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ －
オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ４ － メ チ ル －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － フ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ヒ ド ロ キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ４ － メ チ ル －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － フ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ４ － フ ル オ ロ － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － （ ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ベ ン ジ ル ） － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル －
ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５
］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － （ ２ － ジ エ チ ル ア ミ ノ － エ チ ル ） － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － プ ロ ピ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ
フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
３ ， ４ － ジ ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ
酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ピ リ ジ ン － ３ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
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－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
２ － ｛ ４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ３ － イ ル メ チ
ル ｝ － フ ラ ン － ３ － カ ル ボ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
２ － ｛ ４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ３ － イ ル ｝ －
Ｎ ， Ｎ － ジ エ チ ル － ア セ ト ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ ト キ シ － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ピ リ ジ ン － ４ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － （ ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ － エ チ ル ） － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ［ ２ － （ １ － メ チ ル － ピ ロ リ ジ ン － ２ － イ ル ） － エ チ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
２ － ｛ ４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ３ － イ ル ｝ －
Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル － ア セ ト ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ チ ル － チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
３ － （ ２ － tert－ ブ ト キ シ － エ チ ル ） － ４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ペ ン チ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ４ － モ ル ホ リ
ン － ４ － イ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
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３ － （ ２ － ピ ロ ー ル － １ － イ ル － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ４ － メ チ ル － ペ ン タ － ３ － エ ニ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ １ － メ チ ル － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － ピ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － エ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ［ ２ － （ ２ － メ ト キ シ － エ ト キ シ ） － エ チ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ４ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ５ － メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ３ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ３ － メ チ ル － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ４ － フ ル オ ロ － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － フ ル オ ロ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３ ， ５
－ ジ メ チ ル － ベ ン ズ ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ４ － ピ リ ジ ン
－ ４ － イ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３
， ５ － ジ メ チ ル － 安 息 香 酸 ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ４ － ピ リ ジ ン
－ ４ － イ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３
， ５ － ジ メ チ ル － 安 息 香 酸 エ チ ル エ ス テ ル ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ － ヨ ー ド － ２ ， ６ － ジ メ チ ル －
ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５
］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
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５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ４ － チ オ フ ェ
ン － ２ － イ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３
， ５ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ４ － ピ リ ジ ン
－ ３ － イ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ４ － （ ４ － メ
チ ル － チ ア ゾ ー ル － ５ － イ ル ） － ベ ン ゾ イ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
｛ ４ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ，
８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３ ，
５ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ｝ － カ ル バ ミ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル
８ － ［ １ － （ ４ － ア ミ ノ － ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］
－ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
Ｎ － ｛ ４ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ －
３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ －
３ ， ５ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ｝ － ア セ ト ア ミ ド
２ － ［ ４ － （ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ８
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ － ８ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３ － メ
チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル
２ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ３
－ メ チ ル － ベ ン ゾ ニ ト リ ル
５ － ブ タ － ３ － エ ニ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ ４ － メ チ ル － １ － （ ２ ， ４ ， ５ － ト リ メ
チ ル － チ オ フ ェ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ ４ － メ チ ル － １ － （ ５ － メ チ ル － ３ － フ
ェ ニ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
５ － ブ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ピ リ ジ ン － ２ － イ ル オ キ シ ） － ピ リ
ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ ク ロ ロ － ピ リ ジ ン － ４
－ カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
（ Ｓ ） － ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン
（ Ｒ ） － ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン
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４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ ク ロ ロ － ピ リ ジ ン － ４
－ カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ８ － オ キ シ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ８ － オ キ シ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ １ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ
ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン
１ － ｛ ５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ３ － イ ル
メ チ ル ｝ － シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ト リ ル
（ Ｅ ） － ４ － ｛ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ － ５ － イ ル ｝ － ブ タ － ２ － エ ン 酸 メ チ ル エ ス テ ル
（ Ｅ ） － ４ － ｛ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ － ５ － イ ル ｝ － ブ タ － ２ － エ ン ニ ト リ ル
４ － ｛ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ － ５ － イ ル ｝ － 酪 酸 メ チ ル エ ス テ ル
４ － ｛ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ － ５ － イ ル ｝ － ブ チ ロ ニ ト リ ル
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ （ Ｅ ） － ４ － オ キ ソ － ペ ン タ － ２ － エ ニ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
（ Ｅ ） － ４ － ｛ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ － ５ － イ ル ｝ － ブ タ － ２ － エ ン 酸
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ （ Ｅ ） － ４ － ヒ ド ロ キ シ － ペ ン タ － ２ － エ ニ ル ） － １ － オ キ サ － ３
， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ ４ － オ キ ソ － ペ ン チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ｛ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ － ５ － イ ル ｝ － 酪 酸
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ペ ン チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
｛ ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ］ － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ
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－ ５ － イ ル ｝ － ア セ ト ア ル デ ヒ ド オ キ シ ム
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ （ Ｅ ） － ペ ン タ － ２ － エ ニ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － ペ ン チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ
ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ （ Ｅ ） － ３ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － ア リ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ ３ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － プ ロ ピ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ア リ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン
－ ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － プ ロ ピ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ
ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ ３ ， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ － ２ － ヒ ド ロ キ シ － プ ロ ピ ル ） － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － （ ３ ， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ － ２ － ヒ ド ロ キ シ － プ ロ ピ ル ） － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ５ － （ ２ － シ ク ロ プ ロ ピ ル － エ チ ル ） － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６
－ ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
７ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ － ２
， ３ － ジ ヒ ド ロ － イ ン ド ー ル － １ － カ ル ボ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － イ ン ド
ー ル － ７ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
（ Ｒ ） － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン
（ Ｓ ） － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ
ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ；
ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ
ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ６ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
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ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ；
ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ４ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン －
４ － イ ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ －
オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ ４ － ブ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］
－ ４ － ブ チ ル － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － エ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ６ － フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ －
イ ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ ２ － ブ ロ モ － ６ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ４ － ブ
チ ル － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ；
ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ４ － メ ト キ シ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ メ ト キ シ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ３ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ
ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ
ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］
－ ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ
フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － メ チ ル － ８ － ［ １ － （ １ Ｈ － ピ ロ ー ル － ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ
フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ］ － ３ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
８ － ［ １ － （ ４ － ブ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］
－ ４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － ヒ ド ロ キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ
ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； 塩 酸 を 含 む 化 合 物
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４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － エ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン ； 塩 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン －
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５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ３ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン
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－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ ト キ シ － ４ － メ チ ル ス ル フ
ァ ニ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ
ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン －
５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ２ － ブ ロ モ － ６ － フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ５ －
ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ １ － ベ ン ジ ル － ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ５ － ア セ チ ル － ２ ， ４ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ロ ー ル － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ メ ト キ シ － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ － ク ロ ロ － ２ ， ６ － ジ メ ト キ シ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － フ ル オ ロ － ６ － メ ト キ シ － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ２ － メ ト キ シ
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ － フ ェ ニ ル
－ １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ ト キ シ － ３ － ニ ト ロ
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ト リ フ ル オ ロ － 酢 酸 ；
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ ク ロ ロ － ベ ン ゾ
イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ － ク ロ ロ － ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ３ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － フ ル オ ロ － ６ － ト リ フ ル オ ロ
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メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ６ － ク ロ ロ － ２ － フ ル オ ロ － ３ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ６ － フ ル オ ロ － ３ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ フ ル オ ロ － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ － ク ロ ロ － ２ － フ ル オ ロ － ６ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ
イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ３ ， ６ － ト リ フ ル オ ロ － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ６ － ニ ト ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ ン － ２ － オ ン ト リ フ ル オ ロ － 酢 酸 ；
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － エ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト
リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － フ ェ ネ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － フ ル オ ロ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ （ Ｓ ） － ２ － メ チ ル － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ３ － メ チ ル － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － エ チ ル － ブ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ チ ル － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － （ ２ － シ ク ロ ヘ キ シ ル － エ チ ル ） － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － フ ル オ ロ － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
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５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ブ チ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － メ ト キ シ － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － プ ロ ピ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ；
ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
３ ， ５ － ジ ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ピ リ ジ ン － ４ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － （ ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ － エ チ ル ） － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ
ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ２ － ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル － エ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ペ ン チ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン
－ ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － ピ ラ ン － ４ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ピ リ ジ ン － ３ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － フ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － ［ １ ， ３ ］ ジ オ キ ソ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － ピ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ピ リ ジ ン － ３
－ カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ５ － ト リ メ チ ル － チ オ フ
ェ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
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ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － フ ラ ン － ３ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ６ － ヒ ド ロ キ シ － ２ ， ４ － ジ メ チ
ル － ピ リ ジ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ４ － ア ミ ノ － ２ ， ６ － ジ フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］
－ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ ト キ シ － ４ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ － フ ル オ ロ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － １ － オ キ シ －
ピ リ ジ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ト リ フ ル オ ロ － 酢 酸 ；
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － メ チ ル ス
ル フ ァ ニ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３
， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － １ － オ キ シ －
ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ト リ フ ル オ ロ － 酢 酸 ；
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ３ － ジ ヒ ド ロ － １ Ｈ － イ ン ド
ー ル － ７ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ５ － メ チ ル － ３ － フ ェ ニ ル － イ ソ
オ キ サ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ３ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － フ ェ ニ
ル ） － ５ － メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １
－ オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸
を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ビ フ ェ ニ ル － ２ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３
－ シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン －
２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － ナ フ タ レ ン － １ － カ
ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ３ － （ ２ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル ） － ５ － メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー
ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ
サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む
化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ １ ， ２ ， ３ ， ４ － テ ト ラ ヒ ド ロ －
ア ク リ ジ ン － ９ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ４ － メ タ ン ス
ル ホ ニ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
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ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ キ ノ リ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ キ ノ リ ン － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ キ ノ リ ン － ６ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル － ５ －
ピ ロ ー ル － １ － イ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ キ ノ リ ン － ８ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － キ ノ リ ン － ３ － カ ル
ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ４ － メ チ ル － ６ － ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル － ベ ン ゾ
イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ２ － （ １ ， １ － ジ オ キ ソ － １ λ ６
－ チ オ モ ル ホ リ ン － ４ － イ ル ） － ベ ン ゾ イ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
９ － ［ １ － （ ５ － ア ミ ノ － １ － フ ェ ニ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ
ジ ン － ４ － イ ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ｛ １ － ［ ５ － ア ミ ノ － １ － （ ４ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ） － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ
ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含
む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ １ － フ ェ ニ ル － ５ － ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ）
－ ５ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ２ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ）
－ ５ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ２ － （ ４ － フ ル オ ロ － ベ ン ジ ル ）
－ ５ － メ チ ル － ２ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ３ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ
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キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含
む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ４ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル ） － ５ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － １
Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ
ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ
ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ １ － ｐ － ト リ ル － ５ － ト リ フ ル オ
ロ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ
－ ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化
合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ）
－ ５ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ５ － ア ミ ノ － １ － ｐ － ト リ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ｛ １ － ［ ５ － ア ミ ノ － １ － （ ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ） － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ
ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含
む 化 合 物
９ － ｛ １ － ［ ５ － ア ミ ノ － １ － （ ２ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ） － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ
ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含
む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ５ － メ チ ル － １ － フ ェ ニ ル － １ Ｈ
－ ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ５ － メ チ ル － １ － ｐ － ト リ ル － １
Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ４ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル ） － ５ － メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー
ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ
サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む
化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ５ － メ チ ル － ２ － ｐ － ト リ ル － ２
Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ２ － （ ４ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ）
－ ５ － メ チ ル － ２ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ３ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含
む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － ４ ， ５ ， ６ ， ７ － テ
ト ラ ヒ ド ロ － ベ ン ゾ フ ラ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ
ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ２ － ブ ロ モ － ピ リ ジ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ５ －
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ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － フ ル オ ロ － ピ リ ジ ン － ３ － カ
ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ － ク ロ ロ － ピ リ ジ ン － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ －
イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ ト キ シ － ピ リ ジ ン － ３ － カ
ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － ベ ン ゾ イ
ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ
カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ － ベ ン
ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ
ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
Ｎ － ｛ ２ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル
］ － フ ェ ニ ル ｝ － メ タ ン ス ル ホ ン ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ チ ル － ５ － ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル － オ キ サ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ２ － ア ミ ノ － ６ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ４ － ニ ト ロ －
ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５
］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ト リ フ ル オ ロ － 酢 酸 ；
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５
］ デ カ ン － ２ － オ ン ；
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ア ゼ チ ジ ン － ３ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５ ］ デ カ ン － ２
－ オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ４ － イ ソ ブ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４
． ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ４ － エ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ． ５
］ デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン －
５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン －
５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； メ タ ン ス ル ホ ン 酸 を 含 む 化 合 物
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５ － ブ チ ル － ３ － （ ４ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル ） － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６
－ ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ）
－ ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５
］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ３ ， ３ ， ３ － ト リ フ ル オ ロ － プ ロ ピ オ ン 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ ４ － メ チ ル － １ － （ ２ ， ４ ， ５ － ト リ メ
チ ル － チ オ フ ェ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ － ベ ン ゾ イ ル
） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ．
５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － ク ロ ロ － ６ － フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ
リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ
［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ
ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ベ ン ゾ フ ラ ン － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５
］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － フ ル オ ロ － ６ － メ ト キ シ － ベ
ン ゾ イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ － フ ェ ニ ル
－ １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含
む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ
ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ピ リ ジ ン － ３
－ カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ －
ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ ４ － メ チ ル － １ － （ チ オ フ ェ ン － ３ － カ
ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］
ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － チ オ フ ェ ン － ３ －
カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ フ ラ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ －
メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン
デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ５ － ブ ロ モ － フ ラ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ ト キ シ － ４ ， ６ － ジ メ チ ル
－ ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物

(140) JP 2007-522160 A 2007.8.9



５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － フ ェ ニ ル
－ ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － ピ リ ジ ン
－ ４ － イ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １
－ オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸
を 含 む 化 合 物
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン
－ ４ － イ ル ］ － ５ － フ ェ ニ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ
ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ５ － ジ メ チ ル － フ ラ ン － ３ －
カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ ４ － メ チ ル － １ － （ ２ － メ チ ル － フ ラ ン
－ ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ５ － （ ４ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ）
－ ２ － メ チ ル － フ ラ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ －
オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を
含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ３ － （ ４ － メ ト キ シ － フ ェ ニ ル ）
－ ５ － メ チ ル － イ ソ オ キ サ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ）
－ ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン －
４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト
リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
Ｎ － ｛ ３ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ －
３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － １
－ カ ル ボ ニ ル ］ － チ オ フ ェ ン － ２ － イ ル ｝ － ア セ ト ア ミ ド ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合
物
５ － ブ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ５ － （ ４ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル ） － ２ － メ チ ル － フ ラ ン － ３ － カ
ル ボ ニ ル ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ
キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含
む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ － フ ェ ニ
ル ） － ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ １ － （ ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ － フ ェ ニ
ル ） － ３ ， ５ － ジ メ チ ル － １ Ｈ － ピ ラ ゾ ー ル － ４ － カ ル ボ ニ ル ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ５ － ク ロ ロ － ４ － エ チ ル － チ オ フ ェ ン － ３ － カ ル ボ ニ ル ） － ４
－ メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ２ － メ
チ ル － チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ
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ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － ト リ フ ル
オ ロ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １
－ オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸
を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － メ チ ル ス
ル フ ァ ニ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １
－ オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸
を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ４ － メ チ ル －
ベ ン ゾ イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ２ － ブ ロ モ － ６ － メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［
５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ ク ロ ロ － ４ － メ タ ン ス
ル ホ ニ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ －
ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン －
５ － カ ル ボ ニ ル ） － ４ － メ チ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ８ － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル
） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ４ － メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ４ ．
５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン －
５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； メ タ ン ス ル ホ ン 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ］ － ３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － ピ ラ ン － ４ － イ ル メ チ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９
－ ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ ， ６ － ト リ メ チ ル － ピ リ ミ
ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ
ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － ト リ フ ル
オ ロ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３
， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － メ チ ル ス
ル フ ァ ニ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３
， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５
－ カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ３ － （ テ ト ラ ヒ ド ロ － ピ ラ ン － ４ － イ ル メ チ
ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ タ ン ス ル フ ィ ニ ル － ４ ， ６
－ ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３
， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ピ リ ミ
ジ ン － ２ － イ ル ス ル フ ァ ニ ル ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル
｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
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５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ － メ タ ン ス ル フ ィ ニ ル － ４ ， ６
－ ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ９ － オ キ シ － １
－ オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ト リ フ ル オ ロ － 酢 酸
；
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ピ リ ジ
ン － ２ － イ ル オ キ シ ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ －
オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を
含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － フ ェ ノ キ
シ － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ
ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ピ リ ジ
ン － ２ － イ ル ス ル フ ァ ニ ル ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝
－ １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ １ － メ
チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ － イ ル ス ル フ ァ ニ ル ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン －
２ － オ ン
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ピ リ ジ
ン － ４ － イ ル オ キ シ ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ｝ － １ －
オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を
含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ２ － メ
チ ル － イ ミ ダ ゾ ー ル － １ － イ ル ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ
ル ｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル
オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － ピ リ ジ ン
－ ４ － イ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３
， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － フ ェ ニ ル
－ ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア
ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ｛ １ － ［ ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ２ － （ ２ － メ
チ ル － チ ア ゾ ー ル － ４ － イ ル ） － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ］ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル
｝ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ
ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
３ ’ － ［ ４ － （ ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ２ － オ キ ソ － １ － オ キ サ － ３ ，
９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ － ９ － イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － １ － カ ル ボ ニ ル ］ －
２ ’ ， ４ ’ － ジ メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル － ４ － カ ル ボ ン 酸 ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
９ － ［ １ － （ ２ － ア ミ ノ － ４ ， ６ － ジ メ チ ル － ピ リ ミ ジ ン － ５ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ
ン － ４ － イ ル ］ － ５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ
－ ス ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ４ － ジ メ チ ル － ビ フ ェ ニ ル －
３ － カ ル ボ ニ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス ピ ロ ［ ５
． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン ； ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 を 含 む 化 合 物
５ － ブ チ ル － ３ － シ ク ロ ヘ キ シ ル メ チ ル － ９ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ３ － ピ リ ジ ン
－ ４ － イ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － １ － オ キ サ － ３ ， ９ － ジ ア ザ － ス
ピ ロ ［ ５ ． ５ ］ ウ ン デ カ ン － ２ － オ ン
４ － ブ チ ル － ８ － ［ １ － （ ２ ， ６ － ジ メ チ ル － ベ ン ゾ イ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ －
３ － （ ４ － フ ル オ ロ － ２ － ト リ フ ル オ ロ メ チ ル － ベ ン ジ ル ） － １ － オ キ サ － ３ ， ８ － ジ ア
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ザ － ス ピ ロ ［ ４ ， ５ ］ デ カ ン － ２ － オ ン
で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 医 薬 と し て 使 用 す る た め の 、 請 求 項 １ ～ １ ３ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 Ｃ Ｃ Ｒ 5 受 容 体 の 調 節 が 関 係 す る 病 気 の 治 療 ま た は 予 防 用 の 医 薬 の 製 造 の た め の 、 請 求
項 １ ～ １ ３ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の １ 以 上 の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 疾 患 が 、 ヒ ト 免 疫 不 全 ウ イ ル ス （ Ｈ Ｉ Ｖ ） 感 染 を 含 む か 、 ま た は Ａ Ｉ Ｄ Ｓ も し く は Ａ Ｒ
Ｃ を 処 置 す る も の で あ る 、 請 求 項 １ ５ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 治 療 的 に 有 効 な 量 の 請 求 項 １ ～ １ ３ の 化 合 物 お よ び 少 な く と も １ 種 の 薬 学 的 に 許 容 で き
る 担 体 、 希 釈 剤 ま た は 賦 形 剤 を 含 む 医 薬 組 成 物 。
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