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(57)【要約】
本発明は、セミカルバジド感受性アミンオキシダーゼ(SSAO；血管接着タンパク質-1、VAP
-1としても知られる)を含む銅含有アミンオキシダーゼ(E.C.1.4.3.6)の阻害剤、および炎
症性疾患、糖尿病およびその関連合併症、アテローム性動脈硬化症、神経変性疾患、肥満
、高血圧症および癌におけるその治療的使用に関する。
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式：
R3-(Y)n-(CR2R2)m-Z
で示される化合物またはその医薬的に許容される塩
［式中、mは0または1～6であり；
　nはOまたは1～6であり；
　Zは、CONR1OH、COOH、B(OH)2、SO2NR1OH、OR1、SR1、NHR1、PO3H、CH2NHR1、COR1、CON
HR1、CHNR1、またはCNR1NHR1であり；
　Yは、-CO-、-CS-、-NR2OR2-、-NR2-、-SR2-、-NR2SO2R2-、-COR2-、-NR2-C(NR2)-NR2-
、-(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキル)C(O)-、-NHC(O)-、-N
(C1-C6アルキル)C(O)-、-C(O)NH-、-C(O)-N(C1-C6アルキル)、-SO2NH-、-SO2-N(C1-C6ア
ルキル)-、-(C1-C6アルキル)-C(O)NH-、-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-C6アルキル)-、-O-
(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、または-O-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキル)C(O)-であり、
ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立してハロゲン、C1-C4アルコ
キシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OHまたは=Oである1、2、または3個
の基で置換されていることがある；
　R1は、それぞれ独立してH、C1-C6アルキル、アリール、置換アリール、S、N、およびO
から選ばれる少なくとも1のおよび2以下のヘテロ原子を含むヘテロシクロアルキル、また
はC3-C7シクロアルキルであり、ここで、該アルキル、アリール/またはシクロアルキル基
のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキルまたはC1-C6アルコキシ、アリールまた
は置換アリールで置換されていることがあり；
　R2は、それぞれ独立してH、C1-C6アルキル、アリール、置換アリール、C1-C6アルコキ
シ、C1-C6アルコキシアルキル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シクロアルキルアルキル、C

3-C7シクロアルキルアルコキシ、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、ヘテロシク
ロアルキル、またはヘテロシクロアルキルアルキルであり、ここで、上記のそれぞれは、
独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、アリール、置換アリール、ハロゲ
ン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボン酸、アミド、アミン、C1-C6アルコキシカ
ルボニル、サルフェート、イミン、ヒドロキシルまたはニトリルである1、2、3、4、また
は5個の基で置換されていることがあり；
　R3は、アリール、C1-C6アルキル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シクロアルキル C1-C6
アルキル、C3-C7シクロアルキル C1-C6アルコキシ、ヘテロアリール、ヘテロシクロアル
キルであり、そのそれぞれは、独立してC1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、ハロゲン、ハ
ロアルキル、ハロアルコキシ、ニトロ、CN、CO2H、C1-C6アルキルチオ、C1-C4ハロアルキ
ル、C1-C4ハロアルコキシ、C1-C6アシルキシ、アリール、ヘテロアリール、またはヒドロ
キシである1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがある。］。
【請求項２】
　ZがCONR1OH、COOH、NHR1、CH2NHR1、CONHR1、またはCHNR1であり、
　R1が、それぞれ独立してH、またはC1-C6アルキル、フェニル、ナフチル、ビナフチル、
ピペリジニル、ピロリジニル、ピペラジニル、モルホリニル、S,S-ジオキソモルホリニル
、またはC3-C7シクロアルキルであり；ここで、上記のそれぞれは、ハロゲン、C1-C6アル
キルまたはC1-C6アルコキシ、フェニル、またはナフチルで置換されていることがあり、
該フェニルおよびナフチル基は、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、
アリール、置換アリール、ハロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボン酸、アミ
ド、アミン、C1-C6アルコキシカルボニル、サルフェート、イミン、ヒドロキシルまたは
ニトリルである1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがある
請求項1記載の化合物。
【請求項３】
　請求項1記載の化合物であって、
　Yが-CO-、-COR2-、-(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキル)C(
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O)-、-NHC(O)-、-N(C1-C6アルキル)C(O)-、-C(O)NH-、-C(O)-N(C1-C6アルキル)、-SO2NH-
、-SO2-N(C1-C6アルキル)-、-(C1-C6アルキル)-C(O)NH-、-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-C

6アルキル)-、-O-(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、または-O-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキ
ル)C(O)-であり、ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立してハロゲ
ン、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OHまたは=Oである
1、2、または3個の基で置換されていることがあり；
　R2が、それぞれ独立してH、C1-C6アルキル、フェニル、ナフチル、C1-C6アルコキシ、C

1-C6アルコキシアルキル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シクロアルキルアルキル、C3-C7
シクロアルキルアルコキシ、ピリジル、チエニル、フラニル、イミダゾリル、ピリミジル
、ピロリル、ピペリジニル、ピペラジニル、ピロリジニル、モルホリニル、S,S-ジオキソ
モルホリニル、ピペリジニル C1-C4アルキル、ピペラジニル C1-C4アルキル、ピロリジニ
ル C1-C4アルキル、モルホリニル C1-C4アルキル、S,S-ジオキソモルホリニル C1-C4アル
キルであり、ここで、上記のそれぞれは、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アル
コキシ、アリール、置換アリール、ハロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボン
酸、アミド、アミン、C1-C6アルコキシカルボニル、サルフェート、イミン、ヒドロキシ
ルまたはニトリルである1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがある化合物
。
【請求項４】
　R3が、フェニル、ナフチル、インダニル、およびビフェニル、C5-C6シクロアルキル、C

5-C6シクロアルキル C1-C6アルキル、C5-C6シクロアルキル C1-C6アルコキシから選ばれ
るアリール；ピリジル、ピリミジル、インドリル、ピロリル、チエニル、フラニル、チア
ゾリル、ピラゾリル、およびオキサゾリルから選ばれるヘテロアリール；ピペラジニル、
ピペリジニル、ピロリジニル、テトラヒドロピラニル、モルホリニル、チオモルホリニル
、およびS,S-ジオキソチオモルホリニルから選ばれるヘテロシクロアルキルであり；その
それぞれは、独立してC1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、ハロゲン、CF3、OCF3、ニトロ
、CN、CO2H、C1-C6アルキルチオ、C1-C6アシルオキシ、フェニル、ピリジル、チエニル、
フラニル、ピリミジル、またはヒドロキシである1、2、3、4、または5個の基で置換され
ていることがある
請求項1記載の化合物。
【請求項５】
　請求項1記載の化合物であって、
　nが1～4であり；
　mが1～4であり；
　ZがCONR1OH、COOH、NHR1、CH2NHR1、CONHR1、またはCHNR1であり；
　R1が、それぞれ独立してH、またはC1-C6アルキル、フェニル、ナフチル、ビナフチル、
ピペリジニル、ピロリジニル、ピペラジニル、モルホリニル、S,S-ジオキソモルホリニル
、またはC3-C7シクロアルキルであり；
　ここで、上記のそれぞれは、ハロゲン、C1-C6アルキルまたはC1-C6アルコキシ、フェニ
ル、またはナフチルで置換されていることがあり、ここで、該フェニルおよびナフチル基
は、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、フェニル、ハロゲン、ニトロ
、カルボン酸、C(O)NH2、C(O)NH(C1-C6アルキル)、C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル
)、NH2、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、ヒドロキシルまたはニ
トリルである1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがあり；
Yは、-CO-、-COR2-、-(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキル)C(
O)-、-NHC(O)-、-N(C1-C6アルキル)C(O)-、-C(O)NH-、-C(O)-N(C1-C6アルキル)、-SO2NH-
、-SO2-N(C1-C6アルキル)-、-(C1-C6アルキル)-C(O)NH-、-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-C

6アルキル)-、-O-(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、または-0-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキ
ル)C(O)-であり、ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立してハロゲ
ン、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OHまたは=Oである
1、2、または3個の基で置換されていることがあり；
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　R2は、それぞれ独立してH、C1-C6アルキル、フェニル、ナフチル、C1-C6アルコキシ、C

1-C6アルコキシアルキル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シクロアルキルアルキル、C3-C7
シクロアルキルアルコキシ、ピリジル、チエニル、フラニル、イミダゾリル、ピリミジル
、ピロリル、ピペリジニル、ピペラジニル、ピロリジニル、モルホリニル、S,S-ジオキソ
モルホリニル、ピペリジニル C1-C4アルキル、ピペラジニル C1-C4アルキル、ピロリジニ
ル C1-C4アルキル、モルホリニル C1-C4アルキル、S,S-ジオキソモルホリニル C1-C4アル
キルであり、ここで、上記のそれぞれは、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アル
コキシ、アリール、置換アリール、ハロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボン
酸、アミド、アミン、C1-C6アルコキシカルボニル、サルフェート、イミン、ヒドロキシ
ルまたはニトリルである1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがあり；
　R3は、フェニル、ナフチル、インダニル、およびビフェニル、C5-C6シクロアルキルか
ら選ばれるアリール；ピリジル、ピリミジル、インドリル、ピロリル、チエニル、フラニ
ル、チアゾリル、ピラゾリル、およびオキサゾリルから選ばれるヘテロアリール；ピペラ
ジニル、ピペリジニル、ピロリジニル、テトラヒドロピラニル、モルホリニル、チオモル
ホリニル、およびS,S-ジオキソチオモルホリニルから選ばれるヘテロシクロアルキルであ
り、そのそれぞれは、独立してC1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、ハロゲン、CF3、OCF3
、ニトロ、CN、CO2H、C1-C6アルキルチオ、C1-C6アルコキシ、フェニル、ピリジル、チエ
ニル、フラニル、ピリミジル、またはヒドロキシである1、2、3、4、または5個の基で置
換されていることがある化合物。
【請求項６】
　ZがCONR1OH、またはNHR1であり、
　R1は、それぞれ独立してでH、またはC1-C6アルキルあり、
　ここで、該アルキル基は、ハロゲン、またはC1-C6アルコキシ、またはフェニルで置換
されていることがあり、ここで、該フェニル基は、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C

1-C6アルコキシ、フェニル、ハロゲン、ニトロ、カルボン酸、C(O)NH2、C(O)NH(C1-C6ア
ルキル)、C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、NH2、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C6ア
ルキル)(C1-C6アルキル)、ヒドロキシである1、2、3、4、または5個の基で置換されてい
ることがある
請求項5記載の化合物。
【請求項７】
　式：
【化１】

で示される請求項6記載の化合物。
【請求項８】
　ZがCONR1OHであり、
　R1が独立してH、またはC1-C6アルキルであり、
　ここで、該アルキル基は、ハロゲン、またはC1-C6アルコキシ、またはフェニルで置換
されていることがあり、ここで、該フェニル基は、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C

1-C6アルコキシ、フェニル、ハロゲン、ニトロ、カルボン酸、C(O)NH2、C(O)NH(C1-C6ア
ルキル)、C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、NH2、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C6ア
ルキル)(C1-C6アルキル)、ヒドロキシである1、2、3、4、または5個の基で置換されてい
ることがある
請求項7記載の化合物。
【請求項９】
　nが1であり、mが1、2、または3である請求項8記載の化合物。
【請求項１０】
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　ZがCONR1OHであり、R1がHである請求項9記載の化合物。
【請求項１１】
　ZがCONR1OHであり、R1がC1-C4アルキルである請求項9記載の化合物。
【請求項１２】
　式：
【化２】

で示される請求項6記載の化合物。
【請求項１３】
　ZがCONR1OHであり、
　R1が独立してH、またはC1-C6アルキルであり、
　ここで、該アルキル基は、ハロゲン、またはC1-C6アルコキシ、またはフェニルで置換
されていることがあり、ここで、該フェニル基は、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C

1-C6アルコキシ、フェニル、ハロゲン、ニトロ、カルボン酸、C(O)NH2、C(O)NH(C1-C6ア
ルキル)、C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、NH2、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C6ア
ルキル)(C1-C6アルキル)、ヒドロキシルである1、2、3、4、または5個の基で置換されて
いることがある
請求項12記載の化合物。
【請求項１４】
　nが1であり、mが1、2、または3である請求項13記載の化合物。
【請求項１５】
　ZがCONR1OHであり、R1がHである請求項14記載の化合物。
【請求項１６】
　ZがCONR1OHであり、R1がC1-C4アルキルである請求項14記載の化合物。
【請求項１７】
　式：

【化３】

で示される請求項6記載の化合物。
【請求項１８】
　ZがCONR1OHであり、
　R1が独立してH、またはC1-C6アルキルであり、ここで、該アルキル基は、ハロゲン、ま
たはC1-C6アルコキシ、またはフェニルで置換されていることがあり、ここで、該フェニ
ル基は、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、フェニル、ハロゲン、ニ
トロ、カルボン酸、C(O)NH2、C(O)NH(C1-C6アルキル)、C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アル
キル)、NH2、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、ヒドロキシルであ
る1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがある
請求項17記載の化合物。
【請求項１９】
　nが1であり、mが1、2、または3である請求項18記載の化合物。
【請求項２０】
　ZがCONR1OHであり、R1がHである請求項19記載の化合物。
【請求項２１】
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　ZがCONR1OHであり、R1がC1-C4アルキルである請求項19記載の化合物。
【請求項２２】
　銅含有アミンオキシダーゼを阻害する請求項1-20のいずれかに記載の化合物。
【請求項２３】
　セミカルバジド感受性アミンオキシダーゼを阻害する請求項22記載の化合物。
【請求項２４】
　以下の請求項1記載の化合物：
N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシトレオニンアミド
；
N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]セリンアミド；
N1-ヒドロキシ-N2-[(2-メチル-1H-インドール-3-イル)アセチル]グリシンアミド；
N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]トレオニンアミド；
N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシセリンアミド；
N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)トレオニンアミド；
N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]セリンアミド；
N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)セリンアミド；
5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-ヒドロキシベンジル)ベンズアミド；
1-(イソキノリン-1-イルカルボニル)プロリンアミド；
N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシセリンアミド；
N1-ヒドロキシ-N2-[(4-ブロモフェニル)カルボニル]グリシンアミド；
1-(ビフェニル-4-イルカルボニル)プロリンアミド；
N-(ビフェニル-4-イルアセチル)グルタミン酸；
N-[(2E)-3-(4-メチルフェニル)プロパ-2-エノイル]グルタミン酸；
N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]トレオニンアミド；
N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシフェニル)スクシンアミド；
3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]アラニンアミド；
4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(3-フェニルプロピル)ベンズアミド；
1-(3-ヒドロキシ-2-ナフトイル)プロリンアミド；
1-(キノリン-6-イルカルボニル)プロリンアミド；
N-(1H-インドール-2-イルカルボニル)グルタミン酸；
4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(2-フェノキシエチル)ベンズアミド；
N-ヒドロキシ-N'-(1-メチル-3-フェニルプロピル)スクシンアミド；
4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(2-フェニルエチル)ベンズアミド；
5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-フェノキシエチル)ベンズアミド；またはその医薬的に許容
される塩。
【請求項２５】
　銅含有アミンオキシダーゼ酵素の病的発現を特徴とする疾患または障害を有する動物の
治療方法であって、治療的有効濃度の該銅含有アミンオキシダーゼの阻害剤をそのような
治療を必要とする動物に投与することにより該酵素の活性が阻害されることを含む方法。
【請求項２６】
　該銅含有アミンオキシダーゼがセミカルバジド感受性アミンオキシダーゼである請求項
25記載の方法。
【請求項２７】
　該動物がヒトである請求項25記載の方法。
【請求項２８】
　該疾患または障害が、炎症性疾患、脂肪細胞機能不全関連疾患、炭水化物代謝関連疾患
、血管疾患、神経変性疾患または癌である請求項25記載の方法。
【請求項２９】
　該炎症性疾患が関節リウマチ、変形性関節症、脊椎炎、骨(再)吸収性疾患、敗血症、敗
血症性ショック、慢性肺炎症性疾患、発熱、歯周病、潰瘍性大腸炎、熱感(pyresis)、嚢



(7) JP 2008-508348 A 2008.3.21

10

20

30

40

50

胞性線維症、免疫系の機能不全、多発性硬化症；ブドウ膜炎、緑内障または結膜炎を含む
眼の炎症性病状である請求項28記載の方法。
【請求項３０】
　該炎症性疾患が変形性関節症、関節リウマチ、リウマチ性脊椎炎、痛風性関節炎強直性
脊椎炎、乾癬性関節炎および他の関節病状、または関節の炎症を含む変性性骨または関節
病状である請求項28記載の方法。
【請求項３１】
　該炎症性疾患が慢性炎症性皮膚病状、すなわち、アレルギー性病変、扁平苔癬、バラ色
粃糠疹、湿疹、乾癬、または皮膚炎である請求項28記載の方法。
【請求項３２】
　該炎症性疾患が消化管の疾患または障害、すなわち、炎症性腸疾患、クローン病、萎縮
性胃炎、痘瘡様胃炎(gastritis varialo forme)、潰瘍性大腸炎、セリアック病、限局性
回腸炎、胃潰瘍、particularly 過敏性腸症候群、逆流性食道炎、およびHelicobacter py
loriまたは他の感染性生物による感染または非ステロイド系抗炎症剤による治療から生じ
る消化管に対する損傷である請求項28記載の方法。
【請求項３３】
　該炎症性疾患が炎症性肺障害、すなわち、喘息、気管支炎、particularly 慢性閉塞性
肺疾患、農夫肺、または急性呼吸促迫症候群である請求項28記載の方法。
【請求項３４】
　該炎症性疾患が髄膜炎、膵炎、菌血症、内毒素血症(敗血症性ショック)、アフター性潰
瘍、歯肉炎、熱感(pyresis)、または炎症痛、ニューロパシー痛、急性痛または中枢性起
源の痛みを含む痛みである請求28項記載の方法。
【請求項３５】
　該炎症性疾患が多発性硬化症、アルツハイマー病、または虚血性脳梗塞関連虚血再還流
損傷を含む中枢神経系炎症病状または疾患請求項28記載の方法。
【請求項３６】
　該炭水化物代謝関連疾患が糖尿病または糖尿病の合併症、すなわち、アテローム性動脈
硬化症、血管性網膜症、腎症、ニューロパシー、関節障害または足部潰瘍を含む微小血管
または大血管疾患である請求項28記載の方法。
【請求項３７】
　該脂肪細胞代謝機能不全が肥満または糖尿病、高血圧症またはアテローム性動脈硬化症
を含むその合併症である請求項28記載の方法。
【請求項３８】
　該神経変性疾患がアルツハイマー病またはパーキンソン病である請求項28記載の方法。
【請求項３９】
　該血管疾患がアテローム性および非アテローム性動脈硬化症、虚血性心疾患、またはレ
イノー病および現象である請求項記28載の方法。
【請求項４０】
　該疾患または障害が、アテローム性動脈硬化症、神経変性疾患、肥満、高血圧症または
癌である請求項25記載の方法。
【請求項４１】
　請求項1記載の化合物、またはその医薬的に許容される塩、およびその医薬的に許容さ
れる賦形剤、希釈剤またはアジュバントを含む医薬組成物。
【請求項４２】
　該化合物が以下のものである請求項31記載の医薬組成物：
N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシトレオニンアミド
；
N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]セリンアミド；
N1-ヒドロキシ-N2-[(2-メチル-1H-インドール-3-イル)アセチル]グリシンアミド；
N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]トレオニンアミド；
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N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシセリンアミド；
N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)トレオニンアミド；
N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]セリンアミド；
N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)セリンアミド；
5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-ヒドロキシベンジル)ベンズアミド；
1-(イソキノリン-1-イルカルボニル)プロリンアミド；
N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシセリンアミド；
N1-ヒドロキシ-N2-[(4-ブロモフェニル)カルボニル]グリシンアミド；
1-(ビフェニル-4-イルカルボニル)プロリンアミド；
N-(ビフェニル-4-イルアセチル)グルタミン酸；
N-[(2E)-3-(4-メチルフェニル)プロパ-2-エノイル]グルタミン酸；
N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]トレオニンアミド；
N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシフェニル)スクシンアミド；
3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]アラニンアミド；
4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(3-フェニルプロピル)ベンズアミド；
1-(3-ヒドロキシ-2-ナフトイル)プロリンアミド；
1-(キノリン-6-イルカルボニル)プロリンアミド；
N-(1H-インドール-2-イルカルボニル)グルタミン酸；
4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(2-フェノキシエチル)ベンズアミド；
N-ヒドロキシ-N'-(1-メチル-3-フェニルプロピル)スクシンアミド；
4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(2-フェニルエチル)ベンズアミド；
5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-フェノキシエチル)ベンズアミド；またはその医薬的に許容
される塩。
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　本願は、米国仮出願No. 60/598,010(2004年8月2日出願)の優先権を主張する(この内容
は本明細書の一部を構成する。)。
【０００２】
　本発明は、銅含有アミンオキシダーゼの阻害剤(E. C. 1.4.3.6)に関する。詳細には、
本発明は、セミカルバジド感受性アミンオキシダーゼ(SSAO；血管接着タンパク質1(Vascu
lar adhesion protein-1)、VAP-1としても知られる)の阻害剤に関する。本発明は、炎症
性疾患、糖尿病およびその関連合併症、アテローム性動脈硬化症、神経変性疾患、肥満、
高血圧症および癌を治療するための治療薬としてのそのような化合物の使用方法を提供す
る。
【背景技術】
【０００３】
　セミカルバジド感受性アミンオキシダーゼ(SSAO)/血管接着タンパク質1(Vascular Adhe
sion Protein-1)(VAP-1)は、二機能性膜タンパク質である。このタンパク質のある機能は
、セミカルバジドのようなカルボニル反応性化合物により阻害することができるアミンオ
キシダーゼ活性を有する銅含有外酵素としてのものである(Lyles、1996、Int. J Biochem
. Cell Biol. 28:259-274)。SSAOは、以下の反応に従って第1級アミンを酸化し、アルデ
ヒドと過酸化水素およびアンモニアを産生する。
　R-CH2-NH2 + O2 → R-CHO + H2O2 + NH3
【０００４】
　SSAO/VAP-1は、炎症過程に関与する接着分子でもある(Bono et al、1999、Arner J Pat
hol 155:1613-1624；Salmi & Jalkanen、1992、Science 257:1407-1409；Smith et al、1
998、J Exp. Med. 188:17-27)。
【０００５】
　SSAO/VAP-1は、内皮細胞、肺、平滑筋細胞、および脂肪組織細胞(正常条件下では高度



(9) JP 2008-508348 A 2008.3.21

10

20

30

40

50

に発現する)を含む種々の組織に発現する。SSAO/VAP-1は、3T3-L1繊維芽細胞には発現し
ないが、脂肪生成中に誘導される(Fontana et al、2001、Biochem. J 356:769-777；Mold
es et al、1999、J Biol. Chem. 274:9515-9523)。これは、SSAO/VAP-1が脂肪生成遺伝子
プログラムのメンバーであり、さらにSSAO/VAP-1が完全に分化した脂肪細胞のある最終特
性の獲得に寄与するかもしれないことを示唆する。
【０００６】
　SSAO基質は、単離ラット脂肪細胞または3T3-L1脂肪細胞におけるグルコース輸送と細胞
表面へのGLUT4の動員を強く刺激することが知られている(Enrique-Tarancon et al、1998
、J Biol. Chem. 273:8025-8032；Enrique-Tarancon et al、2000、Biochem. J 350:171-
180；Fontana et al、2001、Biochem. J 356:769-777；Marti et al、1998、J Pharmacol
. Exp. Then 285:342-349)。SSAO基質によるグルコース輸送の刺激は単離ヒト脂肪細胞で
も示されている(Morin et al、2001、J Pharmacol. Exp. Ther. 297:563-572)。
【０００７】
　SSAOとVAP-1の同一性もより最近になって証明された(Bono et al, 1999、Amer J Patho
l 155:1613-1624；Smith et al、1998、J Exp.Med. 188:17-27)。Salmi et alにより1992
年に最初に開示されたVAP-1は(Salmi & Jalkanen、1992、Science 257:1407-1409)、炎症
部位の血管内皮で上方調節され(すなわち、その発現を増加させる)、白血球の循環から炎
症組織への移動をもたらす多段階接着過程に介在する。リンパ球の内皮細胞への接着は、
シアル酸依存性にSSAO/VAP-1により介在され(Bono et al、1998、J Immunol. 160:5563-5
571)、より最近になってVAP-1/SSAOのSSAOアミンオキシダーゼ活性もVAP-1の接着機能に
関与することが示された(Salmi et al、2001、Immunity. 14:265-276)。
【０００８】
　VAP-1/SSAOは、その酵素活性を介して種々の炎症反応に関与する。これには、リンパ球
接着(Kurkijarvi et al、1998、J Immunol. 161:1549-1557；Salmi & Jalkanen、1992、S
cience 257:1407-1409；Salmi et al、2001、Immunity. 14:265-276)、およびタンパク質
架橋の生成および高度なグリコシル化の最終産物(AGE)形成によるSSAOの推定内因性産物
であるホルムアルデヒドのようなアルデヒドまたはメチルグリオキサルの生成が含まれる
(Yu、1998、J Neural Transom. Supply 52:201-21)。さらに、VAP-1/SSAOは、in vitro L
DL酸化を促進する能力があり(Exner et al、2001、Cardiovasc. Res. 50:583-588)(おそ
らくその銅イオンを介して)、また内皮細胞にVAP-1/SSAOを過剰発現したマウスはアテロ
ーム性動脈硬化症の傾向がある(Stolen et al、2004、FASEB J. 18: 702-704)。
【０００９】
　VAP-1/SSAOは、糖尿病、脂肪生成、卒中に伴うアポトーシス、および高血圧症に関連す
る心血管合併症にも関与する。糖尿病に関連するSSAO活性の増加、およびその推定内在性
基質、メチルアミンおよびアミノアセトンの濃度増加は、糖尿病において正常個体より高
いホルムアルデヒド、メチルグリオキサル、および過酸化水素の産生をもたらし得る。こ
れら生成物は、内皮細胞に対する細胞毒性が高く、糖尿病関連心血管系合併症をもたらし
得る(Yu、1998、J Neural Transm. Suppl 52:201-218)。
【００１０】
　膜結合接着分子に加え、SSAO/V AP-1の可溶性アイソフォームは、健康個体由来の血漿
中に検出された(Gearing & Newman、1993、Immunol. Today 14:506-512、1993；Kurkijar
vi et al、1998、J Immunol. 161:1549-1557；Rothlein et al.、1991、J Immunol. 147:
3788-3793)。可溶形のVAP-1/SSAOは、健康成人血漿中に50-140 ng/mLの濃度でみられ、炎
症性肝疾患(Kurkijarvi et al.、1998、J Immunol. 161 :1549-1557)、心血管病状(Booms
ma et ah、1997、Cardiovasc. Res. 33:387-391)、腎臓病の末期(Kurkijarvi et al.、20
01、Eur. J Immunol. 31:2876-2884)、肥満(Meszaros et al、1999、Metabolism 48:113-
117；Weiss et al、2003、Metabolism 52:688-692)、I型糖尿病(Hayes & Clarke、1990、
Res. Commun. Chem. Pathol Pharmacol. 69:71-83；Boomsma et al、1995、Clin. Sci.(L
ond) 88:675-679；Boomsma et al、1999、Diabetologia 42:233-237；Meszaros et al、1
999、Metabolism 48:113-117；Salmi et al、2002、Am J Pathol 161:2255-2262)、およ



(10) JP 2008-508348 A 2008.3.21

10

20

30

40

50

びII型糖尿病(Boomsma et al、1999、Diabetologia 42:233-237；Garpenstrおよびet al
、1999、Diabet. Med. 16:514-521；Meszaros et al、1999、Metabolism 48:113-117)で
増強される。可溶形のVAP-1/SSAOは、おそらくリンパ球の前(プレ)活性化シグナルを介し
て内皮細胞に対するリンパ球の結合能を増強する(Kurkijarvi et al、1998、J Immunol. 
161:1549-1557)。さらに、SSAOアルデヒド生成物、例えばホルムアルデヒドまたはメチル
グリオキサルは、糖尿病関連血管障害、およびアテローム病変、網膜症に関与するタンパ
ク質架橋またはAGE生成物を生じ得る。
【００１１】
　これら全事象は炎症およびアテローム性動脈硬化症を促進することがあり(Osterud & B
jorklid、2003、Physiol Rev. 83:1069-1112)、VAP-1/SSAOの薬理学的阻害は種々の病状
を減少させうる。したがって、多くの病状および他の障害におけるSSAO/VAP-1の発現また
は過剰発現に関連する症状および病状を軽減するために治療的に用いることができるSSAO
/VAP-1の阻害剤に対する要求が存在する。
【発明の開示】
【発明が解決しようとする課題】
【００１２】
(発明の要約)
　本発明は、一般式I：
　　R3-(Y)n-(CR2R2)m-Z
を有するSSAO/VAP-1阻害剤またはその医薬的に許容される塩を提供する
［式中、mは0または1～6であり(別の局面において、mは0または1～4である。)；
　nはOまたは1～6であり(別の局面において、nは0または1～4である。)；
　Zは、CONR1OH、COOH、B(OH)2、SO2NR1OH、OR1、SR1、NHR1、PO3H、CH2NHR1、COR1、CON
HR1、CHNR1、またはCNR1NHR1であり；
　Yは、それぞれ-CO-、-CS-、-NR2OR2-、-NR2-、-SR2-、-NR2SO2R2-、-COR2-、-NR2-C(NR

2)-NR2-、-(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキル)C(O)-、-NHC(
O)-(C1-C6アルキル)-、-N(C1-C6アルキル)C(O)-(C1-C6アルキル)-、-NHC(O)-、-N(C1-C6
アルキル)C(O)-、-C(O)NH-、-C(O)-N(C1-C6アルキル)、-SO2NH-、-SO2-N(C1-C6アルキル)
-、-(C1-C6アルキル)-C(O)NH-、-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-C6アルキル)-、-O-(C1-C6
アルキル)-NHC(O)-、または-O-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキル)C(O)-であり、ここで
、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立してハロゲン、C1-C4アルコキシ、
アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OH、インドリル、ピロリル、ピリジル、
フラニル、グアニジニル、カルボキシル、または=Oである1、2、または3個の基で置換さ
れていることがある；
　R1は、それぞれ独立してH、C1-C6アルキル、アリール、置換アリール、S、N、およびO
から選ばれる少なくとも1のおよび2以下のヘテロ原子を含むヘテロシクロアルキル、また
はC3-C7シクロアルキルであり、ここで、該アルキル、アリール/またはシクロアルキル基
のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキルまたはC1-C6アルコキシ、アリールまた
は置換アリールで置換されていることがあり；
　R2は、それぞれ独立してH、C1-C6アルキル、カルボキシル、C1-C6アルコキシカルボニ
ル、アリール、置換アリール、C1-C6アルコキシ、C1-C6アルコキシアルキル、C3-C7シク
ロアルキル、C3-C7シクロアルキルアルキル、C3-C7シクロアルキルアルコキシ、ヘテロア
リール、ヘテロアリールアルキル、ヘテロシクロアルキル、またはヘテロシクロアルキル
アルキルであり、ここで、上記のそれぞれは、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6
アルコキシ、アリール、置換アリール、ハロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド(CHO)
、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アル
キル)、アミノ、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、C1-C6アルコキ
シカルボニル、サルフェート、イミン、ヒドロキシ、-SH、またはニトリルである1、2、3
、4、または5個の基で置換されていることがあり；
　R3は、アリール、C1-C6アルキル、C2-C4アルケニル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シク
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ロアルキル C1-C6アルキル、C3-C7シクロアルキル C1-C6アルコキシ、ヘテロアリール、
ヘテロシクロアルキルであり、そのそれぞれは、独立してC1-C6アルキル、C1-C6アルコキ
シ、ハロゲン、ハロアルキル、ハロアルコキシ、ニトロ、アミノ、NH(C1-C6アルキル)、N
(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、CN、CO2H、C1-C6アルキルチオ、C1-C4ハロアルキル、
C1-C4ハロアルコキシ、C1-C6アシルキシ、アリール、ヘテロアリール、またはヒドロキシ
である1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがあり；
　R3上の該アリールおよびヘテロアリール置換基は、さらに、独立してC1-C6アルキル、
アミノ、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、OH、NO2、C1-C6アルコ
キシ、ハロゲン、アリールアルコキシ(ある局面において、フェニルアルコキシ、別の局
面において、フェニルC1アルコキシ)、ハロアルキル(ある局面において、CF3)、ハロアル
コキシ(ある局面において、OCF3)、チオール、またはC2-C6アルカノイル(ある局面におい
て、C2アルカノイル)である1またはそれ以上の基で置換されていることがある。］。
【００１３】
　本発明は、式Iの化合物の製造方法も提供する。
【００１４】
　本発明は、さらに本発明の方法に従って製造された式Iの化合物を提供する。
【００１５】
　具体的には、本発明は、本発明化合物を用いてSSAO/VAP-1を阻害する方法も提供する。
【００１６】
　本発明は、本発明のSSAO/VAP-1阻害剤、および医薬的に許容される希釈剤、溶媒、賦形
剤および/またはアジュバントを含む医薬組成物も提供する。
【００１７】
　さらに本発明は、動物のSSAO/VAP-1活性が、好ましくは、本発明のSSAO/VAP-1阻害剤の
化合物または医薬組成物を動物に投与することにより阻害される、動物のSSAO/VAP-1活性
関連疾患または障害の治療方法を提供する。好ましくは動物はヒトである。
【００１８】
　本発明の特に好ましい態様は、ある好ましい態様および特許請求の範囲の以下のより詳
細な説明から明らかになるであろう。
(好ましい態様の詳細な説明)
【００１９】
　上記したように、本発明は、セミカルバジド感受性アミンオキシダーゼ(SSAO；血管接
着タンパク質-1、VAP-1としても知られる)を含む銅含有アミンオキシダーゼの阻害剤(E.C
. 1.4.3.6)である式Iの化合物の製造方法を提供する。
【００２０】
　ある局面において、本発明は、式I-aの化合物、すなわち、
　Zが、CONR1OH、COOH、NHR1、CH2NHR1、CONHR1、またはCHNR1であり；
　R1が、それぞれ独立してH、またはC1-C6アルキル、フェニル、ナフチル、ビナフチル、
ピペリジニル、ピロリジニル、ピペラジニル、モルホリニル、S,S-ジオキソモルホリニル
、またはC3-C7シクロアルキルであり、ここで、上記のそれぞれは、ハロゲン、C1-C6アル
キルまたはC1-C6アルコキシ、フェニル、またはナフチルで置換されていることがあり；
、ここで、該フェニルおよびナフチル基は、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6ア
ルコキシ、アリール、置換アリール、ハロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボ
ン酸、アミド、アミン、C1-C6アルコキシカルボニル、サルフェート、イミン、ヒドロキ
シルまたはニトリルである1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがある
式Iの化合物、またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００２１】
　別の局面において、本発明は、式I-bの化合物、すなわち、
　Yが、-CO-、-COR2-、-(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、-(C1-C6アルキル)-N(d-C6アルキル)C
(O)-、-NHC(O)-、-N(C1-C6アルキル)C(O)-、-NHC(OHC1-C6アルキル)-、-N(C1-C6アルキル
)C(OMC1-C6アルキル)-、-C(O)NH-、-C(O)-N(C1-C6アルキル)、-SO2NH-、-SO2-N(C1-C6ア
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ルキル)-、-(C1-C6アルキル)-C(O)NH-、-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-C6アルキル)-、-O-
(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、または-O-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキル)C(O)-であり、
　ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立してハロゲン、C1-C4アル
コキシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OH、インドリル、ピロリル、ピ
リジル、フラニル、グアニジニル、カルボキシル、または=Oである1、2、または3個の基
置換されていることがあり；
　R2は、それぞれ独立してH、C1-C6アルキル、フェニル、ナフチル、C1-C6アルコキシ、C

1-C6アルコキシアルキル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シクロアルキルアルキル、C3-C7
シクロアルキルアルコキシ、ピリジル、チエニル、フラニル、イミダゾリル、ピリミジル
、ピロリル、ピペリジニル、ピペラジニル、ピロリジニル、モルホリニル、S,S-ジオキソ
モルホリニル、ピペリジニル C1-C4アルキル、ピペラジニル C1-C4アルキル、ピロリジニ
ル C1-C4アルキル、モルホリニル C1-C4アルキル、S,S-ジオキソモルホリニル C1-C4アル
キルであり、
　ここで、上記のそれぞれは、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、ア
リール、置換アリール、ハロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボン酸、-C(O)N
H2、-C(O)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、アミノ、C1-C6
アルコキシカルボニル、サルフェート、イミン、ヒドロキシルまたはニトリルである1、2
、3、4、または5個の基で置換されていることがある
式Iの化合物、またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００２２】
　さらに別の局面において、本発明は式I-cの化合物、すなわち、
　R3が、フェニル、ナフチル、インダニル、およびビフェニル、C5-C6シクロアルキル、C

5-C6シクロアルキル C1-C6アルキル、C2-C4アルケニル、C5-C6シクロアルキル C1-C6アル
コキシから選ばれるアリール；ピリジル、ピリミジル、インドリル、ピロリル、チエニル
、フラニル、チアゾリル、ピラゾリル、およびオキサゾリルから選ばれるヘテロアリール
；ピペラジニル、ピペリジニル、ピロリジニル、キノリニル、イソキノリニル、テトラヒ
ドロピラニル、モルホリニル、チオモルホリニル、およびS,S-ジオキソチオモルホリニル
から選ばれるヘテロシクロアルキルであり、そのそれぞれは、独立してC1-C6アルキル、C

1-C6アルコキシ、ハロゲン、CF3、OCF3、ニトロ、CN、CO2H、C1-C6アルキルチオ、C1-C6
アルコキシ、フェニル、ピリジル、チエニル、フラニル、ピリミジル、またはヒドロキシ
である1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがある
式Iの化合物、またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００２３】
　さらに別の局面において、本発明は、式I-dの化合物、すなわち、
　nが1～4であり；
　mが1～4であり；
　ZがCONR1OH、COOH、NHR1、CH2NHR1、CONHR1、またはCHNR1であり；
　R1が、それぞれ独立してH、またはC1-C6アルキル、フェニル、ナフチル、ビナフチル、
ピペリジニル、ピロリジニル、ピペラジニル、モルホリニル、S,S-ジオキソモルホリニル
、またはC3-C7シクロアルキルであり、ここで、上記のそれぞれは、ハロゲン、C1-C6アル
キルまたはC1-C6アルコキシ、フェニル、またはナフチルで置換されていることがあり、
ここで、該フェニルおよびナフチル基は、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アル
コキシ、フェニル、ハロゲン、ニトロ、カルボン酸、C(O)NH2、C(O)NH(C1-C6アルキル)、
C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、NH2、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1
-C6アルキル)、ヒドロキシルまたはニトリルである1、2、3、4、または5個の基で置換さ
れていることがあり；
　Yが、-CO-、-NR2-、-COR2-、-(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6ア
ルキル)C(O)-、-NHC(O)-、-N(C1-C6アルキル)C(O)-、-C(O)NH-、-C(O)-N(C1-C6アルキル)
、-SO2NH-、-SO2-N(C1-C6アルキル)-、-(C1-C6アルキル)-C(O)NH-、-(C1-C6アルキル)-C(
O)-N(C1-C6アルキル)-、-O-(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、または-O-(C1-C6アルキル)-N(C1-
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C6アルキル)C(O)-であり、ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立し
てハロゲン、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OH、イン
ドリル、グアニジニル、カルボキシル、または=Oである1、2、または3個の基で置換され
ていることがあり；
　R2は、それぞれ独立してH、C1-C6アルキル、フェニル、ナフチル、C1-C6アルコキシ、C

1-C6アルコキシアルキル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シクロアルキルアルキル、C3-C7
シクロアルキルアルコキシ、ピリジル、チエニル、フラニル、イミダゾリル、ピリミジル
、ピロリル、ピペリジニル、ピペラジニル、ピロリジニル、モルホリニル、S,S-ジオキソ
モルホリニル、ピペリジニル C1-C4アルキル、ピペラジニル C1-C4アルキル、ピロリジニ
ル C1-C4アルキル、モルホリニル C1-C4アルキル、S,S-ジオキソモルホリニル C1-C4アル
キルであり、ここで、上記のそれぞれは、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アル
コキシ、アリール、置換アリール、ハロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボン
酸、C(O)NH2、C(O)NH(C1-C6アルキル)、C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、NH2、NH
(C1-C6アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、C1-C6アルコキシカルボニル、サ
ルフェート、イミン、ヒドロキシ、-SH、またはニトリルである1、2、3、4、または5個の
基で置換されていることがあり；
　R3が、フェニル、ナフチル、インダニル、およびビフェニル、C5-C6シクロアルキルか
ら選ばれるアリール；ピリジル、ピリミジル、インドリル、ピロリル、チエニル、フラニ
ル、チアゾリル、ピラゾリル、およびオキサゾリルから選ばれるヘテロアリール；ピペラ
ジニル、ピペリジニル、ピロリジニル、キノリニル、テトラヒドロピラニル、モルホリニ
ル、チオモルホリニル、およびS,S-ジオキソチオモルホリニルから選ばれるヘテロシクロ
アルキルであり、それらのそれぞれは、独立してC1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、ハロ
ゲン、CF3、OCF3、ニトロ、CN、CO2H、C1-C6アルキルチオ、C1-C6アルコキシ、フェニル
、ピリジル、チエニル、フラニル、ピリミジル、またはヒドロキシである1、2、3、4、ま
たは5個の基で置換されていることがある
式Iの化合物、またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００２４】
　別の局面において、本発明は、式I-eの化合物、すなわち、
　ZがCONR1OH、またはNHR1であり、
　R1が、それぞれ独立してH、またはC1-C6アルキルであり、ここで、該アルキル基は、ハ
ロゲン、またはC1-C6アルコキシ、またはフェニルで置換されていることがあり、ここで
、該フェニル基は、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、フェニル、ハ
ロゲン、ニトロ、カルボン酸、C(O)NH2、C(O)NH(C1-C6アルキル)、C(O)N(C1-C6アルキル)
(C1-C6アルキル)、NH2、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、ヒドロ
キシである1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがある
式I-dの化合物、またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００２５】
　別の局面において、本発明は、式I-fの化合物、すなわち、
　ZがCONR1OHであり、R1がHまたはC1-C6アルキルである
式Iの化合物-cまたはI-d、またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００２６】
　さらに別の局面において、本発明は、式I-gの化合物-g、すなわち、R1がHである式I-c
またはI-dの化合物、またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００２７】
　さらに別の局面において、本発明は、式I-hの化合物、すなわち、R1がC1-C6アルキルで
ある式I-cまたはI-dの化合物、またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００２８】
　さらに別の局面において、本発明は式I-iの化合物、すなわち、ZがCONHR1である式I-c
またはI-dの化合物、またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００２９】
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　さらに別の局面において、本発明は式I-jの化合物、すなわち、
　R2が、独立してH、またはC1-C6アルキルであり、ここで、該アルキル基は、独立してハ
ロゲン、C1-C4アルコキシ、フェニル、ナフチル、ニトロ、CHO、カルボキシル、C(O)NH2
、C(O)NH(C1-C6アルキル)、C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、NH2、NH(C1-C6アル
キル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、ヒドロキシ、C1-C6アルコキシカルボニル、
またはニトリルである1または2個の基で置換されていることがある
式I-cまたはI-dの化合物を提供する。
【００３０】
　別の局面において、本発明は、式I-kの化合物、すなわち、
1個のR2がHであり、他がHまたはC1-C6アルキルであり、ここで、該アルキル基は、OH、NH

2、またはSHで置換されていることがある
式I-jの化合物を提供する。
【００３１】
　別の局面において、本発明は、式I-1の化合物、すなわち、
　Yが、-NR2-、-(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキル)C(O)-、
-NHC(O)-、-N(C1-C6アルキル)C(O)-、-C(O)NH-、-C(O)-N(C1-C6アルキル)、-SO2NH-、-SO

2-N(C1-C6アルキル)-、-(C1-C6アルキル)-C(O)NH-、または-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-
C6アルキル)-であり、ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立してハ
ロゲン、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OH、インドリ
ル、グアニジニル、カルボキシル、または=Oである1、2、または3個の基で置換されてい
ることがある
式I、I-a、I-b、I-c、I-d、I-e、I-f、I-g、I-h、I-I、I-j、またはI-kの化合物を提供す
る。
【００３２】
　別の局面において、本発明は、式I-mの化合物、すなわち、
　Yが-NR2-、-NHC(O)-、-C(O)NH-、-SO2NH-、または-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-C6アル
キル)-であり、ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立してハロゲン
、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OH、インドリル、グ
アニジニル、カルボキシル、または=Oである1、2、または3個の基で置換されていること
がある
式I-lの化合物を提供する。
【００３３】
　別の局面において、本発明は、式I-nの化合物、すなわち、Yが-NR2-である式I-mの化合
物を提供する。
【００３４】
　別の局面において、本発明は、式I-oの化合物、すなわち、Yが-NHC(O)-である式I-mの
化合物を提供する。
【００３５】
　別の局面において、本発明は、式I-pの化合物、すなわち、Yが-C(O)NH-である式I-mの
化合物を提供する。
【００３６】
　別の局面において、本発明は、式I-qの化合物、すなわち、Yが-SO2NH-である式I-mの化
合物を提供する。
【００３７】
　別の局面において、本発明は、式I-rの化合物、すなわち、Yが、-(C1-C6アルキル)-C(O
)-N(C1-C6アルキル)-であり、ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独
立してハロゲン、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OH、
インドリル、グアニジニル、カルボキシル、または=Oである1または2個の基で置換されて
いることがある式I-mの化合物を提供する。
【００３８】
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　さらに別の局面において、本発明は、式IIの化合物、すなわち、式：
【化１】

［式中、Y、R2、Z、n、およびmは、式Iの化合物についての定義と同意義である。］
で示される式I-eの化合物を提供する。
【００３９】
　別の局面において、本発明は式II-aの化合物、すなわち、
　ZがCONR1OHであり、
　R1が、独立してH、またはC1-C6アルキルであり、ここで、該アルキル基は、ハロゲン、
またはC1-C6アルコキシ、またはフェニルで置換されていることがあり、ここで、該フェ
ニル基は、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、フェニル、ハロゲン、
ニトロ、カルボン酸、C(O)NH2、C(O)NH(C1-C6アルキル)、C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6ア
ルキル)、NH2、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、ヒドロキシであ
る1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがある
式IIの化合物またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００４０】
　さらに別の局面において、本発明は、式II-bの化合物、すなわち、
　nが1であり、mが1、2、または3である式II-aの化合物を提供する。
【００４１】
　さらに別の局面において、本発明は、式II-cの化合物、すなわち、ZがCONR1OHであり、
R1がHである式II-bの化合物を提供する。
【００４２】
　さらに別の局面において、本発明は、式II-dの化合物、すなわち、ZがCONR1OHであり、
R1がC1-C4アルキルである式II-bの化合物を提供する。
【００４３】
　さらに別の局面において、本発明は、式II-eの化合物、すなわち、mが1または2であり
、少なくとも1のR2が水素である式II、II-a、II-b、II-c、またはII-dのいずれかの化合
物を提供する。
【００４４】
　さらに別の局面において、本発明は、式II-fの化合物、すなわち、ZがCONR1OHであり、
R1がHであり、両R2基は水素である式II-eの化合物を提供する。
【００４５】
　さらに別の局面において、本発明は、式II-gの化合物、すなわち、ZがCONHR1である式I
Iの化合物、またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００４６】
　さらに別の局面において、本発明は、式II-hの化合物、すなわち、
　R2が独立してH、またはC1-C6アルキルであり、ここで、該アルキル基は、独立してハロ
ゲン、C1-C4アルコキシ、フェニル、ナフチル、ハロゲン、ニトロ、CHO、カルボキシル、
C(O)NH2、C(O)NH(C1-C6アルキル)、C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、NH2、NH(C1-
C6アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、ヒドロキシル、C1-C6アルコキシカル
ボニル、またはニトリルである1または2個の基で置換されていることがある
式II、II-a、II-b、II-cまたはII-dの化合物を提供する。
【００４７】
　別の局面において、本発明は、式II-iの化合物、すなわち、
　1個のR2がHであり、その他がHまたはC1-C6アルキルであり、ここで、該アルキル基は、
OH、NH2、またはSHで置換されていることがある
式II-hの化合物を提供する。
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【００４８】
　別の局面において、本発明は、式II-jの化合物、すなわち、
　Yが、-NR2-、-(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキル)C(O)-、
-NHC(O)-、-N(C1-C6アルキル)C(O)-、-C(O)NH-、-C(O)-N(C1-C6アルキル)、-SO2NH-、-SO

2-N(C1-C6アルキル)-、-(C1-C6アルキル)-C(O)NH-、または-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-
C6アルキル)-であり、ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立してハ
ロゲン、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OH、インドリ
ル、グアニジニル、カルボキシル、または=Oである1、2、または3個の基で置換されてい
ることがある
式II、II-a、II-b、II-c、II-d、II-e、II-f、II-g、II-h、またはII-lの化合物を提供す
る。
【００４９】
　別の局面において、本発明は、式II-kの化合物、すなわち、
　Yが、-NR2-、-NHC(O)-、-C(O)NH-、-SO2NH-、または-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-C6ア
ルキル)-であり、ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立してハロゲ
ン、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OH、インドリル、
グアニジニル、カルボキシル、または=Oである1、2、または3個の基で置換されているこ
とがある
式II-jの化合物を提供する。
【００５０】
　別の局面において、本発明は、式II-nの化合物、すなわち、Yが-NR2-である式II-kの化
合物を提供する。
【００５１】
　別の局面において、本発明は、式II-oの化合物、すなわち、Yが-NHC(O)-である式II-k
の化合物を提供する。
【００５２】
　別の局面において、本発明は、式II-pの化合物、すなわち、Yが-C(O)NH-である式II-k
の化合物を提供する。
【００５３】
　別の局面において、本発明は、式II-qの化合物、すなわち、Yが-SO2NH-である式II-kの
化合物を提供する。
【００５４】
　別の局面において、本発明は、式II-rの化合物、すなわち、
　Yが、-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-C6アルキル)-であり、ここで、該アルキル部分また
は上記それぞれの部分は、独立してハロゲン、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(
C1-C6アルキル)アミノ、OH、インドリル、グアニジニル、カルボキシル、または=Oである
1または2の基で置換されていることがある
式II-kの化合物を提供する。
【００５５】
　さらに別の局面において、本発明は、式IIIの化合物、すなわち、式：
【化２】

［式中、Y、R2、Z、n、およびmは式Iの化合物について定義したのと同意義である。］
で示される式I-eの化合物を提供する。
【００５６】
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　別の局面において、本発明は、式III-aの化合物、すなわち、
　ZがCONR1OHであり、
　R1が、独立してH、またはC1-C6アルキルであり、ここで、該アルキル基は、ハロゲン、
またはC1-C6アルコキシ、またはフェニルで置換されていることがあり、ここで、該フェ
ニル基は、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、フェニル、ハロゲン、
ニトロ、カルボン酸、C(O)NH2、C(O)NH(C1-C6アルキル)、C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6ア
ルキル)、NH2、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、ヒドロキシルで
ある1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがある
式IIIの化合物、またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００５７】
　さらに別の局面において、本発明は、式III-bの化合物、すなわち、nが1であり、mが1
、2、または3である式III-aの化合物を提供する。
【００５８】
　さらに別の局面において、本発明は、式III-cの化合物、すなわち、ZがCONR1OHであり
、R1がHである式III-bの化合物を提供する。
【００５９】
　さらに別の局面において、本発明は、式III-dの化合物、すなわち、ZがCONR1OHであり
、R1がC1-C4アルキルである式III-bの化合物を提供する。
【００６０】
　さらに別の局面において、本発明は、式III-eの化合物、すなわち、mが1または2であり
、少なくとも1のR2が水素である式III、III-a、III-b、III-c、またはIII-dのいずれかの
化合物を提供する。
【００６１】
　さらに別の局面において、本発明は、式III-fの化合物、すなわち、ZがCONR1OHであり
、R1がHであり、両R2基が水素である式III-eの化合物を提供する。
【００６２】
　さらに別の局面において、本発明は、式III-gの化合物、すなわち、ZがCONHR1である式
IIIの化合物、またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００６３】
　さらに別の局面において、本発明は、式III-hの化合物、すなわち、R2が独立してH、ま
たはC1-C6アルキルであり、ここで、該アルキル基は、独立してハロゲン、C1-C4アルコキ
シ、フェニル、ナフチル、ハロゲン、ニトロ、CHO、カルボキシル、C(O)NH2、C(O)NH(C1-
C6アルキル)、C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、NH2、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C

6アルキル)(C1-C6アルキル)、ヒドロキシ、C1-C6アルコキシカルボニル、またはニトリル
である1または2個の基で置換されていることがある
式III、III-a、III-b、III-cまたはIII-dの化合物を提供する。
【００６４】
　別の局面において、本発明は、式III-iの化合物、すなわち、1個のR2がHであり、その
他がHまたはC1-C6アルキルであり、ここで、該アルキル基は、OH、NH2、またはSHで置換
されていることがある式III-hの化合物を提供する。
【００６５】
　別の局面において、本発明は、式III-jの化合物、すなわち、
　Yが、-NR2-、-(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキル)C(O)-、
-NHC(O)-、-N(C1-C6アルキル)C(O)-、-C(O)NH-、-C(O)-N(C rC6アルキル)、-SO2NH-、-SO

2-N(C1-C6アルキル)-、-(C1-C6アルキル)-C(O)NH-、または-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-
C6アルキル)-であり、ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立してハ
ロゲン、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OH、インドリ
ル、グアニジニル、カルボキシル、または=Oである1、2、または3個の基で置換されてい
ることがある
式III、III-a、III-b、III-c、III-d、III-e、III-f、III-g、III-h、またはIII-Iの化合
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物を提供する。
【００６６】
　別の局面において、本発明は、式III-kの化合物、すなわち、
　Yが、-NR2-、-NHC(O)-、-C(O)NH-、-SO2NH-、または-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-C6ア
ルキル)-であり、ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立してハロゲ
ン、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OH、インドリル、
グアニジニル、カルボキシル、または=Oである1、2、または3個の基で置換されているこ
とがある
式III-jの化合物を提供する。
【００６７】
　別の局面において、本発明は、式III-nの化合物、すなわち、Yが-NR2-である式III-kの
化合物を提供する。
【００６８】
　別の局面において、本発明は、式III-oの化合物、すなわち、Yが-NHC(O)-である式III-
kの化合物を提供する。
【００６９】
　別の局面において、本発明は、式III-pの化合物、すなわち、Yが-C(O)NH-である式III-
kの化合物を提供する。
【００７０】
　別の局面において、本発明は、式III-qの化合物、すなわち、Yが-SO2NH-である式III-k
の化合物を提供する。
【００７１】
　別の局面において、本発明は、式III-rの化合物、すなわち、
　Yが-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-C6アルキル)-であり、ここで、該アルキル部分または
上記それぞれの部分は、独立してハロゲン、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(C1
-C6アルキル)アミノ、OH、インドリル、グアニジニル、カルボキシル、または=Oである1
または2の基で置換されていることがある
式III-kの化合物を提供する。
【００７２】
　さらに別の局面において、本発明は、式IVの化合物、すなわち、式：
【化３】

［式中、Y、R2、Z、nおよびniは式Iの化合物について定義したのと同意義である。］
で示される式I-eの化合物を提供する。
【００７３】
　別の局面において、本発明は、式IV-a、すなわち、
　ZがCONR1OHであり、
　R1が、独立してH、またはC1-C6アルキルであり、ここで、該アルキル基は、ハロゲン、
またはC1-C6アルコキシ、またはフェニルで置換されていることがあり、ここで、該フェ
ニル基は、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、フェニル、ハロゲン、
ニトロ、カルボン酸、C(O)NH2、C(O)NH(C1-C6アルキル)、C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6ア
ルキル)、NH2、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、ヒドロキシルで
ある1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがある
式IVの化合物、またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００７４】
　さらに別の局面において、本発明は、式IV-b、すなわち、nが1であり、mが1、2、また
は3である式IV-aの化合物を提供する。
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【００７５】
　さらに別の局面において、本発明は、式IV-cの化合物、すなわち、ZがCONR1OHであり、
R1がHである式IV-bの化合物を提供する。
【００７６】
　さらに別の局面において、本発明は、式IV-dの化合物、すなわち、ZがCONR1OHであり、
R1がC1-C4アルキルである式IV-bの化合物を提供する。
【００７７】
　さらに別の局面において、本発明は、式IV-eの化合物、すなわち、mが1または2であり
、少なくとも1のR2が水素である式IV、IV-a、IV-b、IV-c、またはIV-dのいずれかの化合
物を提供する。
【００７８】
　さらに別の局面において、本発明は、式IV-fの化合物、すなわち、ZがCONR1OHであり、
R1がHであり、両R2基が水素である式IV-eの化合物を提供する。
【００７９】
　さらに別の局面において、本発明は、式IV-gの化合物、すなわち、ZがCONHR1である式I
Vの化合物、またはその医薬的に許容される塩を提供する。
【００８０】
　さらに別の局面において、本発明は、式IV-hの化合物、すなわち、
　R2が、独立してH、またはC1-C6アルキルであり、ここで、該アルキル基は、独立してハ
ロゲン、C1-C4アルコキシ、フェニル、ナフチル、ハロゲン、ニトロ、CHO、カルボキシル
、C(O)NH2、C(O)NH(C1-C6アルキル)、C(O)N(C1-C5アルキル)(C1-C6アルキル)、NH2、NH(C

1-C6アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、ヒドロキシ、C1-C6アルコキシカル
ボニル、またはニトリルである1または2個の基で置換されていることがある
式IV、IV-a、IV-b、IV-cまたはIV-dの化合物を提供する。
【００８１】
　別の局面において、本発明は、式IV-iの化合物、すなわち、
　1個のR2がHであり、その他がHまたはC1-C6アルキルであり、ここで、該アルキル基は、
OH、NH2、またはSHで置換されていることがある
式IV-hの化合物を提供する。
【００８２】
　別の局面において、本発明は、式IV-jの化合物、すなわち、
　Yが-NR2-、-(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキル)C(O)-、-N
HC(O)-、-N(C1-C6アルキル)C(O)-、-C(O)NH-、-C(O)-N(C1-C6アルキル)、-SO2NH-、-SO2-
N(C1-C6アルキル)-、-(C1-C6アルキル)-C(O)NH-、または-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-C6
アルキル)-であり、ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立してハロ
ゲン、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OH、インドリル
、グアニジニル、カルボキシル、または=Oである1、2、または3個の基で置換されている
ことがある
式IV、IV-a、IV-b、IV-c、IV-d、IV-e、IV-f、IV-g、IV-h、またはIV-Iの化合物を提供す
る。
【００８３】
　別の局面において、本発明は、式IV-kの化合物、すなわち、
　Yが-NR2-、-NHC(O)-、-C(O)NH-、-SO2NH-、または-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-C6アル
キル)-であり、ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立してハロゲン
、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OH、インドリル、グ
アニジニル、カルボキシル、または=Oである1、2、または3個の基で置換されていること
がある
式IV-jの化合物を提供する。
【００８４】
　別の局面において、本発明は、式IV-nの化合物、すなわち、Yが-NR2-である式IV-kの化
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合物を提供する。
【００８５】
　別の局面において、本発明は、式IV-oの化合物、すなわち、Yが-NHC(O)-である式IV-k
の化合物を提供する。
【００８６】
　別の局面において、本発明は、式IV-pの化合物、すなわち、Yが-C(O)NH-である式IV-k
の化合物を提供する。
【００８７】
　別の局面において、本発明は、式IV-qの化合物、すなわち、Yが-SO2NH-である式IV-kの
化合物を提供する。
【００８８】
　別の局面において、本発明は、式IV-rの化合物、すなわち、
　Yが-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-C6アルキル)-であり、ここで、該アルキル部分または
上記それぞれの部分は、独立してハロゲン、C1-C4アルコキシ、アミノ、モノまたはジ(C1
-C6アルキル)アミノ、OH、インドリル、グアニジニル、カルボキシル、または=Oである1
または2の基で置換されていることがある
式IV-kの化合物を提供する。
【００８９】
　ある他の局面において、本発明は、式B：
【化４】

(aa: 異なるβ-3官能性アミノ酸、例えばSer、Thr、Cys、およびDapa(Glyは例外)。β位
のこの官能基はヒドロキサム酸と一緒にCu2+をキレートすることができる。)
[式中、n、R3、およびZは式Iの定義と同意義であり；
　R10がH、OHで置換されていることがあるアルキル、SH、アミノ、NH(C1-C6アルキル)、
またはN(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)であり；
　R30がHまたはC1-C4アルキルである(ある局面において、R30はHであり；別の局面におい
て、R30はメチルである)。］
で示される化合物を提供する。
【００９０】
　別の局面において、本発明は、式B-1の化合物、すなわち、
　R3がフェニルで置換されたC1-C4アルキルであり、ここで、該フェニルは、独立してC1-
C6アルキル(ある局面において、C1-C4アルキル、別の局面において、C1-C2アルキル)、OH
、C1-C6アルコキシ、またはフェニルである1、2、または3個の基で置換されていることが
ある；または
　R3がフェニルで置換されていることがあるC3-C6シクロアルキルであり、ここで、該フ
ェニルは、独立してC1-C6アルキル(ある局面において、C1-C4アルキル、別の局面におい
て、C1-C2アルキル)、OH、C1-C6アルコキシ、またはフェニルである1、2、または3個の基
で置換されていることがある
式Bの化合物を提供する。
【００９１】
　さらに別の局面において、本発明は、式B-2の化合物、すなわち、
　R3がフラニルまたはフェニルで置換されたC2-C3アルケニルであり、ここで、該フェニ
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ルは、独立してC1-C6アルキル(ある局面において、C1-C4アルキル、別の局面において、C

1-C2アルキル)、OH、C1-C6アルコキシ、またはフェニルである1、2、または3個の基で置
換されていることがある
式Bの化合物を提供する。
【００９２】
　さらに別の局面において、本発明は、式B-3の化合物、すなわち、
　R3がインドリルまたはフェニルであり、ここで、該フェニルは、独立してC1-C6アルキ
ル(ある局面において、C1-C4アルキル、別の局面において、C1-C2アルキル)、OH、C1-C6
アルコキシ、またはフェニルである1、2、または3個の基で置換されていることがある
式Bの化合物を提供する。
【００９３】
　さらに別の局面において、本発明は、式B-4の化合物、すなわち、Zが-C(O)NHOHである
式B、B-1、B-2、またはB-3の化合物を提供する。
【００９４】
　ある他の局面において、本発明は、式C：
【化５】

(aa: 異なるβ-3官能性アミノ酸、例えばSer、Thr、Cys、およびDapa(Glyは例外)。β位
のこの官能性はヒドロキサム酸と一緒にCu2+をキレートすることができる。
　アリールアルキル基：還元的アミノ化により誘導される。異なる位置(R2およびR3)のそ
の置換を、疎水性基または第2アミンと共にCu2+をキレートすることができる基で調査す
る。)
［式中、Zは式Iで定義した通りであり；
　R10は、H、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OH、またはSHであり；
　R30は、HまたはC1-C4アルキル(ある局面において、メチル)であり；
　C環は、フェニルまたはナフチルであり、ここで、そのそれぞれは、独立してOH、NO2、
ハロゲン(ある局面において、F)、C1-C6アルキル(ある局面において、メチル)、C1-C6ア
ルコキシ(ある局面において、メトキシ)、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ
、フェニル、フェニルC1-C4アルコキシ(ある局面において、ベンジルオキシ)である1また
はそれ以上の基で置換されていることがある。］
で示される化合物を提供する。
【００９５】
　別の局面において、本発明は、式C-1の化合物、すなわち、
　C環が、独立してOH、NO2、ハロゲン(ある局面において、F)、C1-C6アルキル(ある局面
において、メチル)、C1-C6アルコキシ(ある局面において、メトキシ)、アミノ、モノまた
はジ(C1-C6アルキル)アミノ、フェニル、フェニルC1-C4アルコキシ(ある局面において、
ベンジルオキシ)である1またはそれ以上の基で置換されていることがあるフェニルである
式Cの化合物を提供する。
【００９６】
　別の局面において、本発明は、式C-2の化合物、すなわち、
　C環が、独立してOH、NO2、ハロゲン(ある局面において、F)、C1-C6アルキル(ある局面
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はジ(C1-C6アルキル)アミノ、フェニル、フェニルC1-C4アルコキシ(ある局面において、
ベンジルオキシ)である1またはそれ以上の基で置換されていることがあるフェニルである
式Cの化合物を提供する。
【００９７】
　別の局面において、本発明は、式C-3の化合物、すなわち、ZがC(O)NHOHである式Cの化
合物を提供する。
【００９８】
　ある他の局面において、本発明は、式D：
【化６】

で示される化合物を提供する
［式中、各R10は、独立してH、C1-C6アルキル、C2-C6アルケニル、C2-C6アルキニル、ア
リール、置換アリール、S、N、およびOから選ばれる少なくとも1のおよび2以下のヘテロ
原子を含むヘテロシクロアルキル、またはC3-C7シクロアルキルであり、ここで、該アル
キル、アリール/またはシクロアルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキ
ルまたはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリールで置換されていることがあり；
　R20およびR30は、独立してH、C1-C6アルキル、アリール、置換アリール、C1-C6アルコ
キシ、C1-C6アルコキシアルキル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シクロアルキルアルキル
、C3-C7シクロアルキルアルコキシ、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、ヘテロ
シクロアルキル、またはヘテロシクロアルキルアルキルであり、ここで、上記のそれぞれ
は、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、アリール、置換アリール、ハ
ロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキ
ル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)ア
ミノ、C1-C6アルコキシカルボニル、サルフェート、イミン、ヒドロキシルまたはニトリ
ルである1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがあり；
　Wは、NHOH、NH2、NHR10、OR10、NH-NHR10であり；
　Xは、C、CH；またはS、N、およびOから選ばれるあらゆるヘテロ原子であり；
　Y1は、OR10、NHR10、またはSR10であり；
　破線は存在することがある融合アリールまたはヘテロシクロアルキル環を表す。］。
【００９９】
　別の局面において、本発明は、式D-1の化合物、すなわち、R10がH、C1-C6アルキルであ
る式Dの化合物を提供する。
【０１００】
　別の局面において、本発明は、式D-2の化合物、すなわち、Y1がOH、NH2、またはSHであ
る式D-1の化合物を提供する。
【０１０１】
　別の局面において、本発明は、式D-3の化合物、すなわち、R20およびR30が独立してH、
C1-C6アルキル、フェニル、C1-C6アルコキシ、NO2、CF3、アミノ、モノまたはジ(C1-C4ア
ルキル)アミノである式D-2の化合物を提供する。
　別の局面において、本発明は、式D-4の化合物、すなわち、分子の
【０１０２】
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【化７】

部分がR20およびR30で置換されていることがあるナフチル基である式D-3の化合物を提供
する。
【０１０３】
　別の局面において、本発明は、式D-5の化合物、すなわち、分子の
【化８】

部分がR20およびR30で置換されていることがあるキノリニル基である式D-3の化合物を提
供する。
【０１０４】
　別の局面において、本発明は、式D-6の化合物、すなわち、WがNHOHである式D、D-1、D-
2、D-3、D-4、またはD-5の化合物を提供する。
【０１０５】
　ある他の局面において、本発明は、式F：
【化９】

で示される化合物を提供する
［式中、R10およびR20は、独立してH、C1-C6アルキル、C2-C6アルケニル、C2-C6アルキニ
ル、アリール、置換アリール、S、N、およびOから選ばれる少なくとも1のおよび2以下の
ヘテロ原子を含むヘテロシクロアルキル、またはC3-C7シクロアルキルであり、ここで、
該アルキル、アリール/またはシクロアルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6
アルキルまたはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリールで置換されていることが
あり；
　R30およびR40は、独立してH、OH、SH、ハロゲン、ニトロ、アミノ、モノまたはジ(C1-C

6アルキル)アミノ、C1-C6アルキル、C1-C6アルカノイル、アリール、置換アリール、C1-C

6アルコキシ、C1-C6アルコキシアルキル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シクロアルキルア
ルキル、C3-C7シクロアルキルアルコキシ、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、
ヘテロシクロアルキル、またはヘテロシクロアルキルアルキルであり、ここで、該サイク
リック部分、該アルキル部分、または上記のものそれぞれの組み合わせは、独立してハロ
ゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、アリール、置換アリール、ハロゲン、ニトロ、
ニトロソ、アルデヒド、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6
アルキル)(C1-C6アルキル)、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、C1-C6アルコ
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キシカルボニル、サルフェート、イミン、ヒドロキシルまたはニトリルである1、2、3、4
、または5個の基で置換されていることがあり；
　Y1は、(CH2)nまたはアリールであり；
　mは、0、1、2、3、または4であり；
　nは、O、1、2、3、または4であり；
　Wは、NHOH、NH2、NHR10、OR10、またはNH-NHR10であり；
　X1およびX2は、独立してC、CH、またはNであり、ただし、X1およびX2は同時にNではな
い；
　破線は、存在することがあるシクロアルキルまたはアリール基を表し；
　nおよびmは、独立して1～5の整数を表す。］。
【０１０６】
　別の局面において、本発明は、式F-1、すなわち、mが0である式Fの化合物を提供する。
【０１０７】
　さらに別の局面において、本発明は、式F-2の化合物、すなわち、R30およびR40が、独
立してH、OH、SH、ハロゲン、ニトロ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、C1
-C6アルキル、C1-C6アルカノイル、またはC1-C6アルコキシである式F-1の化合物を提供す
る。
【０１０８】
　さらに別の局面において、本発明は、式F-3の化合物、すなわち、Y1が(CH2)nであり、n
が0、1、または2(ある局面において、2)である式F-2の化合物を提供する。
【０１０９】
　さらに別の局面において、本発明は、式F-4の化合物、すなわち、Y1がフェニル、ナフ
チル、またはビフェニルである式F-2の化合物を提供する。
【０１１０】
　さらに別の局面において、本発明は、式F-5の化合物、すなわち、WがNHOHである式F-3
またはF-4の化合物を提供する。
【０１１１】
　ある他の局面において、本発明は式I：

【化１０】

で示される化合物を提供する
［式中、R10は、独立してH、C1-C6アルキル、アリール、C2-C6アルケニル、C2-C6アルキ
ニル、置換アリール、S、N、およびOから選ばれる少なくとも1のおよび2以下のヘテロ原
子を含むヘテロシクロアルキル、またはC3-C7シクロアルキルであり、ここで、該アルキ
ル、アリール/またはシクロアルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキル
またはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリールで置換されていることがあり；
　R20およびR40は、独立してH、C1-C6アルキル、アリール、置換アリール、C1-C6アルコ
キシ、C1-C6アルコキシアルキル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シクロアルキルアルキル
、C3-C7シクロアルキルアルコキシ、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、ヘテロ
シクロアルキル、またはヘテロシクロアルキルアルキルであり、ここで、上記のそれぞれ
は、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、アリール、アリールアルコキ
シ(ある局面において、ベンジルオキシ)、置換アリール、ハロゲン、ニトロ、ニトロソ、
アルデヒド、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(
C1-C6アルキル)、アミノ、C1-C6アルコキシカルボニル、サルフェート、イミン、ヒドロ
キシまたはニトリルである1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがあり；
　Wは、NHOH、NH20、NHR10、OR10、NH-NHR10であり；
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　Xは、S、N、およびOから選ばれるあらゆるヘテロ原子であり；または
　R10、R20およびそれらと結合している炭素は、シクロアルキル環(好ましくは、C5-C6シ
クロアルキル)を形成し；
　Y1は、SO2、C(O)、CH2、-NHC(O)であり、
　nは1～5の整数である。］。
【０１１２】
　別の局面において、本発明は、式1-1の化合物、すなわち、R40が、フェニル、ナフチル
、フラニル、インドリル、またはキノリニルであり、ここで、上記のそれぞれは、独立し
てハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、フェニル、ハロゲン、ニトロ、カルボン
酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、アミ
ノ、C1-C6アルコキシカルボニル、ヒドロキシルまたはニトリルである1、2、または3個の
基で置換されていることがある
式Iの化合物を提供する。
【０１１３】
　さらに別の局面において、本発明は、式I-2の化合物、すなわち、nが1または2であり、
R10およびR20が共にHである式I-1の化合物を提供する。
【０１１４】
　さらに別の局面において、本発明は、式I-3の化合物、すなわち、nが0である式I-1の化
合物を提供する。
【０１１５】
　別の局面において、本発明は、式I-4の化合物、すなわち、WがNHOHである式I-1またはI
-2の化合物を提供する。
【０１１６】
　さらに別の局面において、本発明は、式I-5の化合物、すなわち、R10、R20、およびそ
れらと結合している炭素がシクロアルキル環(好ましくはC5-C6シクロアルキル)を形成し
、WがNHOHである式I-1の化合物を提供する。
【０１１７】
　ある他の局面において、本発明は式J：

【化１１】

で示される化合物を提供する
［式中、R10は、独立してH、C1-C6アルキル、アリール、C2-C6アルケニル、C2-C6アルキ
ニル、置換アリール、S、N、およびOから選ばれる少なくとも1のおよび2以下のヘテロ原
子を含むヘテロシクロアルキル、またはC3-C7シクロアルキルであり、ここで、該アルキ
ル、アリール/またはシクロアルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキル
またはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリールで置換されていることがあり；
　R20は、独立してH、C1-C6アルキル、C2-C6アルケニル、C2-C6アルキニル、アリール、
置換アリール、S、N、およびOから選ばれる少なくとも1のおよび2以下のヘテロ原子を含
むヘテロシクロアルキル、またはC3-C7シクロアルキルであり、ここで、該アルキル、ア
リール/またはシクロアルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキルまたは
C1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリールで置換されていることがあり；
　R30およびR40は、独立してH、C1-C6アルキル、アリール(ある局面において、フェニル)
、置換アリール、C1-C6アルコキシ、C1-C6アルコキシアルキル、C3-C7シクロアルキル、C

3-C7シクロアルキルアルキル、C3-C7シクロアルキルアルコキシ、ヘテロアリール、ヘテ
ロアリールアルキル、ヘテロシクロアルキル、またはヘテロシクロアルキルアルキルであ
り、ここで、上記のそれぞれは、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、
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)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、アミノ、C1-C

6アルコキシカルボニル、サルフェート、イミン、ヒドロキシルまたはニトリルである1、
2、3、4、または5個の基で置換されていることがあり；
　Wは、それぞれ独立してNHOH、NHR10、OR10、またはNH-NHR10であり；
　Y1は、CH2、C(O)、またはSO2であり；
【化１２】

は、nが少なくとも2である時はオレフィンも含み、その場合は、R20は、オレフィン炭素
上に存在しない；または
　R20、R30、およびそれらと結合している炭素がシクロアルキル環(ある局面において、C

5-C6シクロアルキル環)を形成し；
　nは1～5の整数である。］。
【０１１８】
　別の局面において、本発明は、式J-1の化合物、すなわち、Y1がC(O)である式Jの化合物
を提供する。
【０１１９】
　さらに別の局面において、本発明は、式J-2の化合物、すなわち、少なくとも1のWがOR1
0(ある局面において、R10はHまたはC1-C6アルキルであり；別の局面において、両W基はOH
である)である式J-1の化合物を提供する。
【０１２０】
　さらに別の局面において、本発明は、式J-3の化合物、すなわち、
　R40がフェニル、インドリル、またはフラニルであり、ここで、上記のそれぞれは、独
立してハロゲン、C1-C6アルキル(ある局面において、C1-C2アルキル)、C1-C6アルコキシ(
ある局面において、C1-C2アルコキシ)、アリール(ある局面において、フェニル)、ハロゲ
ン、ニトロ、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(
C1-C6アルキル)、アミノ、C1-C6アルコキシカルボニル、ヒドロキシルまたはニトリルで
ある1、2、または3個の基で置換されていることがある
式J-2の化合物を提供する。
【０１２１】
　さらに別の局面において、本発明は、式J-4の化合物、すなわち、
　nが2であり；
【化１３】

がC2オレフィンであり；
　R20が存在せず；
　R30がHまたはC1-C4アルキルである
式J-3の化合物を提供する。
【０１２２】
　さらに別の局面において、本発明は、式J-5の化合物、すなわち、R20、R30、およびそ
れらと結合している炭素がシクロアルキル環(ある局面において、C5シクロアルキル環)を
形成し、少なくとも1のWがOH(別の局面において、両W基はOHである)である式J-3の化合物
を提供する。
【０１２３】
　ある他の局面において、本発明は、式K：
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【化１４】

で示される化合物を提供する
［式中、R20およびR30は、独立してH、C1-C6アルキル、アリール、置換アリール、S、N、
およびOから選ばれる少なくとも1のおよび2以下のヘテロ原子を含むヘテロシクロアルキ
ル、またはC3-C7シクロアルキル、ここで、該アルキル、アリール/またはシクロアルキル
基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、OH、SH、C1-C6アルキルまたはC1-C6アルコキシ、ア
リール(ある局面において、フェニル)または置換アリールで置換されていることがあり；
　Wは、NHOH、NHR10、OR10、またはNH-NHR10であり；
　Xは、C、CH；またはS、N、およびOから選ばれるあらゆるヘテロ原子であり；
　Y1はCO、またはCH2であり；
　破線は存在していることがある融合ヘテロアリールまたはヘテロシクロアルキル環を表
す。］。
【０１２４】
　別の局面において、本発明は、式K-1の化合物、すなわち、Y1がCOである式Kの化合物を
提供する。
【０１２５】
　さらに別の局面において、本発明は、式K-2の化合物、すなわち、
【化１５】

が、フェニル、ナフチル、ピリジル、またはキノリニルであり、そのそれぞれは、独立し
てOH、SH、C1-C4アルキル、C1-C4アルコキシ、またはフェニルである1、2、または3個の
基で置換されていることがある
式K-1の化合物を提供する。
【０１２６】
　さらに別の局面において、本発明は、式K-2の化合物、すなわち、WがNHOHまたはNH2で
ある式K-1の化合物を提供する。
【０１２７】
　ある他の局面において、本発明は、式M：
【化１６】

で示される化合物を提供する
［式中、R10およびR20は、独立してH、C1-C6アルキル、C2-C6アルケニル、C2-C6アルキニ
ル、アリール(ある局面において、フェニル)、置換アリール、S、N、およびOから選ばれ
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る少なくとも1のおよび2以下のヘテロ原子を含むヘテロシクロアルキル、またはC3-C7シ
クロアルキルであり、ここで、該アルキル、アリール/またはシクロアルキル基のあらゆ
るメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキルまたはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換ア
リールで置換されていることがある。］。
【０１２８】
　別の局面において、本発明は、式M-1の化合物、すなわち、R10がHまたはC1-C4アルキル
である式Mの化合物を提供する。
【０１２９】
　さらに別の局面において、本発明は、式M-2の化合物、すなわち、R20が、フェニルまた
はナフチルで置換されたC1-C6アルキルであり、ここで、それぞれは、独立してOH、ハロ
ゲン、C1-C4アルキル(ある局面において、メチル)、またはC1-C4アルコキシ(ある局面に
おいて、メトキシ)である1または2個の基で置換されていることがある
式M-1の化合物を提供する。
【０１３０】
　ある他の局面において、本発明は、式N：
【化１７】

で示される化合物を提供する
［式中、R10およびR20は、独立してH、C1-C6アルキル、C2-C6アルケニル、C2-C6アルキニ
ル、アリール(ある局面において、フェニル)、置換アリール、S、N、およびOから選ばれ
る少なくとも1のおよび2以下のヘテロ原子を含むヘテロシクロアルキル、またはC3-C7シ
クロアルキルであり、ここで、該アルキル、アリール/またはシクロアルキル基のあらゆ
るメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキルまたはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換ア
リールで置換されていることがある。］。
【０１３１】
　別の局面において、本発明は、式N-1の化合物、すなわち、R10がHまたはC1-C4アルキル
である式Nの化合物を提供する。
【０１３２】
　さらに別の局面において、本発明は、式N-2の化合物、すなわち、
　R20が、フェニルまたはナフチルで置換されたC1-C6アルキルであり、ここで、それぞれ
は、独立してOH、ハロゲン、C1-C4アルキル(ある局面において、メチル)、またはC1-C4ア
ルコキシ(ある局面において、メトキシ)である1または2個の基で置換されていることがあ
る
式N-1の化合物を提供する。
定　義
【０１３３】
　本発明において用語「アルキル」および「C1-C6アルキル」は、炭素数1～6の、直鎖ま
たは分岐鎖アルキル基、例えば、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、n-ブチル、
sec-ブチル、tert-ブチル、ペンチル、2-ペンチル、イソペンチル、ネオペンチル、ヘキ
シル、2-ヘキシル、3-ヘキシル、および3-メチルペンチルを意味する。
【０１３４】
　本発明において「アルコキシ」および「C1-C6アルコキシ」は、炭素数1～6の直鎖また
は分岐鎖アルコキシ基、例えば、メトキシ、エトキシ、プロポキシ、イソプロポキシ、n-
ブトキシ、sec-ブトキシ、tert-ブトキシ、ペントキシ、2-ペンチル、イソペントキシ、
ネオペントキシ、ヘキソキシ、2-ヘキソキシ、3-ヘキソキシ、および3-メチルペントキシ
を意味する。



(29) JP 2008-508348 A 2008.3.21

10

20

30

40

50

【０１３５】
　本発明において用語「ハロゲン」は、フッ素、臭素、塩素、およびヨウ素を意味する。
【０１３６】
　本発明において「シクロアルキル」、例えばC3-C7シクロアルキルは、例えばシクロプ
ロピル、シクロブチル、シクロペンチル、シクロヘキシル、およびシクロヘプチルのよう
な3～7個の原子を有するシクロアルキル基を意味する。
【０１３７】
　「アリール」は、単環(例えば、フェニル)、多環(例えば、ビフェニル、ナフチル、ア
ントリル、またはフェナントリル)、または少なくとも1個の環が芳香族である多縮合環(
例えば、1,2,3,4-テトラヒドロナフチル)を有する芳香族炭素環基を意味し、ここで、各
アリール基は、独立して、例えば、ハロゲン、NO2、アミノ、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C

6アルキル)(C1-C6アルキル)、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、C1-C6アルキルチオ、ト
リフルオロメチル、C1-C6アルコキシ、アリール(ある局面において、フェニル)、ヘテロ
アリール(ある局面において、ピリジル、インドリル、またはフラニル)、およびヒドロキ
シである基でモノ、ジ、またはトリ置換されていることがある。好ましいアリール基には
、フェニル、ビフェニル、およびナフチルがあり、そのそれぞれは、本明細書で定義した
ように置換されていることがある。より好ましいアリール基には、フェニルおよびナフチ
ルがあり、そのそれぞれは、本明細書で定義したように置換されていることがある。
【０１３８】
　「ヘテロアリール」は、各環が5-、6-、または7員を含み、少なくとも1のおよび4個以
下の環メンバーが窒素、酸素、または硫黄から選ばれる芳香族環または芳香族環系を意味
し、ここで、該ヘテロアリール基は、独立して、例えば、ハロゲン、NO2、アミノ、NH(C1
-C6アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、C

1-C6アルキルチオ、トリフルオロメチル、C1-C6アルコキシ、アリール(ある局面において
、フェニル)、ヘテロアリール(ある局面において、ピリジル、インドリル、またはフラニ
ル)、およびヒドロキシである基でモノ、ジ、またはトリ置換されていることがある。そ
のようなヘテロアリール基には、例えば、チエニル、フラニル、チアゾリル、イミダゾリ
ル、(イス)オキサゾリル、ピロリル、ピラゾリル、イミダゾリル、ピリジル、ピリミジニ
ル、(イソ)キノリニル、インドリル、ナプチリジニル、ベンズイミダゾリル、およびベン
ズオキサゾリルがある。好ましいヘテロアリールは、チアゾリル、ピリミジニル、ピリミ
ジン-2-イル、インドリル、ピリジル、1-イミダゾリル、2-チエニル、1-、または2-キノ
リニル、1-、または2-イソキノリニル、1-、または2-テトラヒドロ イソキノリニル、2-
または3-フラニル、イミダゾリル、および2-テトラヒドロフラニルである。
【０１３９】
　「ヘテロシクロアルキル」は、窒素、酸素、および硫黄から選ばれる少なくとも1のお
よび4個以下のヘテロ原子を含む9～11原子の融合環系を含む3、4、5、6、または7員環の
、1またはそれ以上の炭素環系を意味し、ここで、各ヘテロシクロアルキル基は、(各アリ
ール基は)、独立して、例えば、ハロゲン、NO2、アミノ、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C6ア
ルキル)(C1-C6アルキル)、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、C1-C6アルキルチオ、トリ
フルオロメチル、C1-C6アルコキシ、アリール(ある局面において、フェニル)、ヘテロア
リール(ある局面において、ピリジル、インドリル、またはフラニル)、およびヒドロキシ
である基でモノ、ジ、またはトリ置換されていることがある。本発明の好ましい複素環に
は、モルホリニル、チオモルホリニル、チオモルホリニル S-オキシド、チオモルホリニ
ル S,S-ジオキシド、ピペラジニル、ホモピペラジニル、ピロリジニル、ピロリニル、テ
トラヒドロピラニル、ピペリジニル、テトラヒドロフラニル、テトラヒドロチエニル、ホ
モピペリジニル、ホモモルホリニル、ホモチオモルホリニル、ホモチオモルホリニル S,S
-ジオキシド、オキサゾリジノニル、ジヒドロピラゾリル、ジヒドロピロリル、ジヒドロ
ピラジニル、ジヒドロピリジニル、ジヒドロピリミジニル、ジヒドロフリル、ジヒドロピ
ラニル、アゼパニル、ジアゼパニル、テトラヒドロチエニル S-オキシド、テトラヒドロ
チエニル S,S-ジオキシド、およびホモチオモルホリニル S-オキシドがある。
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【０１４０】
　式Iの化合物は治療薬として有用であり、医薬組成物として提供することができる。該
医薬組成物は、それ自身知られた方法で、例えば常套的混合、溶解、顆粒化、糖衣化、粉
末(ゲル)化、エマルジョン化、カプセル化、封入、または凍結乾燥プロセスにより製造す
ることができる。
【０１４１】
　医薬組成物は、医薬的に用いることができる製剤に該活性化合物を加工するのを促進す
る賦形剤および助剤を含む1またはそれ以上の生理学的に許容される担体を用いる常套的
方法で製剤化することができる。適切な製剤は、選んだ投与経路に依存する。
【０１４２】
　無毒性の医薬的塩には、酸の塩、例えば、塩酸塩、リン酸塩、臭化水素酸塩、硫酸塩、
スルフィン酸塩、ギ酸塩、トルエンスルホン酸塩、メタンスルホン酸塩、硝酸塩、安息香
酸塩、クエン酸塩、酒石酸塩、ヨウ化水素酸塩、アルカン酸塩、例えば酢酸塩、HOOC-(CH

2)n-CH3(ここで、nは0～4である)などがある。無毒性の医薬的塩基付加塩には、塩基の塩
、例えば、ナトリウム、カリウム、カルシウム、アンモニウムなどがある。当業者は、種
々の無毒性の医薬的に許容される付加塩を認識するであろう。
【０１４３】
　注射用の、本発明の方法に従って製造される化合物は、適切な水性溶液例えば、生理学
的に適合性の緩衝液、例えばハンクス溶液、リンゲル溶液、または緩衝生理食塩水を用い
て製剤化することができる。経粘膜、および経皮投与用の、透過するバリアー(障壁)に適
した浸透剤を製剤に用いる。そのような浸透剤は一般に当該分野で知られている。
【０１４４】
　経口投与用には、該活性化合物を当該分野でよく知られた医薬的に許容される担体と混
合することにより該化合物を容易に製剤化することができる。そのような担体は、治療す
る患者により経口摂取されるように、本発明化合物を錠剤、丸剤、糖衣錠、カプセル剤、
液剤、ゲル剤、シロップ剤、サスペンジョン剤として製剤化するのを可能にする。経口使
用するための医薬製剤は、固体賦形剤を用い、所望により得られた混合物を挽いて粉にし
、所望により適切な助剤を加え、次いで顆粒の混合物を加工し、錠剤または糖衣コアを得
ることができる。適切な賦形剤は、具体的には充填剤、例えばラクトース、ショ糖、マン
ニトール、またはソルビトールを含む糖；例えばトウモロコシデンプン、コムギデンプン
、コメデンプン、ジャガイモデンプン、ゼラチン、トラガカントゴム、メチルセルロース
、ヒドロキシプロピルメチルセルロール、ナトリウムカルボキシメチルセルロールのよう
なセルロース調製物、および/またはポリビニルピロリドン(PVP)がある。所望により、架
橋ポリビニルピロリドン、カンテン、またはアルギン酸、またはその塩、例えばアルギン
酸ナトリウムのような崩壊剤を加えることができる。
【０１４５】
　糖衣コアは適切なコーティングを与えられる。このために、濃糖溶液を用いることがで
き、これには所望によりアラビアゴム、タルク、ポリビニルピロリドン、カルボポールゲ
ル、ポリエチレングリコール、および/または二酸化チタン、ラッカー溶液、および適切
な有機溶媒または溶媒混合物を含むことができる。活性化合物用量の異なる組み合わせを
識別または特徴付けるために錠剤または糖衣コーティングに染料や色素を加えることがで
きる。
【０１４６】
　経口用に用いることができる医薬製剤には、ゼラチンでできたプッシュフィットカプセ
ル、およびゼラチンと可塑剤、例えばグリセロールやソルビトールでできた軟、密封カプ
セルがある。プッシュフィットカプセルは、活性化合物を、ラクトースのような充填剤、
デンプンのような結合剤、および/またはタルクやステアリン酸マグネシウムのような潤
滑剤、および所望により安定化剤とともに含むことができる。軟カプセル剤では、活性化
合物を適切な液体、例えば脂肪油、液体パラフィン、または液体ポリエチレングリコール
に溶解または懸濁することができる。すべての経口投与用製剤はそのような投与に適した
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用量であるべきである。バッカル投与用には、該組成物は常套的方法で製剤化した錠剤や
ローゼンジー剤の形をとりうる。
【０１４７】
　吸入投与用には、本発明の方法に従って製造した化合物は、適切な高圧ガス、例えば、
ジクロロジフルオロメタン、トリクロロフルオロメタン、ジクロロテトラフルオロエタン
、二酸化炭素または他の適切なガスを用いて、加圧パックやネブライザーからエアロゾル
スプレーの形で常套的に送達される。加圧エアロゾルの場合は、用量単位は、定量を送達
するためのバルブを提供することにより決定することができる。該化合物とラクトースや
デンプンのような適切な粉末基剤の粉末混合物を含む、吸入器(inhalerまたはinsufflato
r)に用いる例えばゼラチンのカプセルおよびカートリッジを製剤化することができる。
【０１４８】
　該化合物は、注射、例えばボーラス注射または連続注入による非経口投与用に製剤化す
ることができる。注射用製剤は、保存料を加えた単位剤形、例えばアンプルまたは多用量
容器で存在しうる。該組成物は、油状または水性ビークル中のサスペンジョン剤、溶液剤
、またはエマルジョン剤のような形をとることができ、懸濁化剤、安定化剤、および/ま
たは分散剤のような製剤化剤を含むことができる。
【０１４９】
　非経口投与用の医薬製剤には、水溶性形の活性化合物の水性溶液が含まれる。さらに、
活性化合物のサスペンジョン剤は、適切な油状注射用サスペンジョン剤として製造するこ
とができる。適切な脂溶性溶媒またはビークルには、ゴマ油のような脂肪油、またはエチ
ルオレエートまたはトリグリセリドのような合成脂肪酸エステル、またはリポソームがあ
る。水性注射用サスペンジョン剤は、ナトリウムカルボキシメチルセルロース、ソルビト
ール、またはデキストランのようなサスペンジョンの粘性を増加させる物質を含むことが
できる。所望により、該サスペンジョンは、適切な安定化剤、または高濃縮溶液の製造を
可能にする該化合物の溶解性を増加させる物質も含むことができる。あるいはまた、活性
成分は使用前に適切なビークル、例えば無菌発熱物質不含水で構成するための粉末形であ
り得る。該化合物は、例えばココアバターや他のグリセリドのような常套的坐剤用基剤を
含む坐剤または停留浣腸のような直腸用組成物に製剤化することもできる。
【０１５０】
　前記製剤に加え、該化合物はデポー製剤として製剤化することもできる。そのような長
期作用製剤は、インプラント(例えば皮下または筋肉内)または筋肉内注射により投与する
ことができる。すなわち、例えば該化合物は、適切なポリマーまたは疎水性物質(例えば
許容される油中のエマルジョンとして)またはイオン交換樹脂を用いて、または難溶性誘
導体、例えば難溶性塩として製剤化することができる。
【０１５１】
　式Iの疎水性化合物のための医薬的担体は、ベンジルアルコール、非極性界面活性剤、
水溶性有機ポリマー、および水性相を含む共溶媒系である。共溶媒系は、VPD共溶媒系で
ありうる。VPDは、3%w/vベンジルアルコール、8%w/v非極性界面活性剤ポリソルベート80
、および65%w/vポリエチレングリコール300の溶液(無水エタノールで容積を与える)であ
る。VPD共溶媒系(VPD：5W)は、5%デキストロース水溶液で1：1に希釈したVPDからなる。
この共溶媒系は、疎水性化合物ををよく溶解し、それ自身は全身投与で低毒性である。当
然ながら、共溶媒系の割合は、その溶解性および毒性の特性を損なうことなくかなり変化
させることができる。さらに、共溶媒系の同一性は変更することができ、例えば、他の低
毒性非極性界面活性剤をポリソルベート80の代わりに用いることができ、ポリエチレング
リコールの分画サイズを変更することができ、他の生体適合性ポリマーをポリエチレング
リコール、例えばポリビニルピロリドンと置換することができ、また、他の糖または多糖
でデキストロースを置換することができる。
【０１５２】
　あるいはまた、疎水性医薬化合物用の他の送達系を用いることができる。リポソームお
よびエマルジョンは、疎水性薬剤用の送達ビークルまたは担体のよく知られた例である。
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通常毒性がより大きいが、ジメチルスルホキシドのようなある種の有機溶媒を用いること
もできる。さらに、該化合物は持続放出系、例えば治療剤を含む固体疎水性ポリマーの半
透過性マトリックスを用いて送達することができる。種々の持続放出系物質が確立され、
当業者によく知られている。持続放出カプセルは、その化学的性質に応じて、該化合物を
数週間～100日間にわたり放出することができる。治療用試薬の化学的性質と生物学的安
定性に応じて、タンパク質および核酸の安定化のためのさらなる戦略を用いることができ
る。
【０１５３】
　医薬組成物は、適切な固体またはゲル相担体または賦形剤を含むこともできる。そのよ
うな担体または賦形剤の例には、限定されるものではないが、炭酸カルシウム、リン酸カ
ルシウム、種々の糖、デンプン、誘導体、ゼラチン、およびポリマー、例えばポリエチレ
ングリコールがある。
【０１５４】
　式Iの化合物は、医薬的適合性の対イオンとの塩として提供することができる。医薬的
適合性塩は、限定されるものではないが、塩酸、硫酸、酢酸、乳酸、酒石酸、リンゴ酸、
コハク酸、リン酸、臭化水素酸、スルフィン酸、ギ酸、トルエンスルホン酸、メタンスル
ホン酸、硝酸、安息香酸、クエン酸、酒石酸、マレイン酸、ヨウ化水素酸、アルカン酸、
例えば、酢酸、HOOC-(CH2)n-CH3(ここで、nは0～4である)などを含む多くの酸と形成する
ことができる。塩は、対応する遊離塩基形である水性または他のプロトン性溶媒に対して
より可溶性の傾向がある。無毒性医薬塩基付加塩には、ナトリウム、カリウム、カルシウ
ム、アンモニウムなどのような塩基の塩がある。当業者は、種々の無毒性の医薬的に許容
される付加塩を認識するだろう。
【０１５５】
　本発明の方法にしたがって製造される化合物の医薬組成物を処方し、全身、局所(local
izedまたはtopical)投与を含む種々の手段により投与することができる。処方および投与
用の技術は、「Remington's Pharmaceutical Sciences」(Mack Publishing Co.、Easton
、PA.)にみることができる。投与方法は、身体の所望の標的部位に対する送達を最大にす
るように選ぶことができる。適切な投与経路には、例えば、経口、直腸、経粘膜、経皮、
または腸投与；筋肉内、皮下、髄内注射、ならびにクモ膜下、直接脳室内、静脈内、腹腔
内、鼻内、または眼内注射を含む可能な送達を含むことができる。
【０１５６】
　あるいはまた、該化合物は、全身的より、例えばしばしばデポーまたは持続放出製剤を
用いる化合物の特定組織への直接注射により局所的に投与することができる。
【０１５７】
　使用に適した医薬組成物には、活性成分がその意図する目的を達成するのに有効な量で
含まれる組成物が含まれる。より具体的には、治療する対象の存在する症状を軽減するか
または発現を抑制するのに有効な量を意味する。有効量の決定は、特に本明細書に記載の
詳細な開示に照らして十分当業者の能力内にある。
【０１５８】
　非ヒト動物への投与には、該薬剤または該薬剤を含む医薬組成物を動物の飼料や飲料水
に加えてもよい。動物が飼料とともに適切な量の薬剤を摂取するように予め決定された用
量を含む動物飼料および飲料水製品を製造するのが好都合であろう。動物が消費するほぼ
直前に飼料や飲料水に薬剤を含むプレミックスを加えるのも好都合であろう。
【０１５９】
　本発明の方法にしたがって製造される好ましい化合物はある薬理学的特性を持つだろう
。そのような特性には、限定されるものではないが、経口バイオアベイラビリティ、低毒
性、低血清タンパク質結合、および望ましいin vitroおよびin vivo半減期がある。アッ
セイを用いてこれら望ましい薬理学的特性を予測することができる。バイオアベイラビリ
ティを予測するのに用いるアッセイには、Caco-2細胞単層を含むヒト腸細胞単層を横切る
輸送がある。血清タンパク質結合はアルブミン結合アッセイから予測することができよう
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。そのようなアッセイは、Oravcova et al.(1996、Journal of Chromatography B-Biomed
ical Applications 677:1-28)の総説に記載されている。化合物の半減期は、化合物の投
与頻度に反比例する。化合物のin vitro半減期は、KuhnzおよびGieschen(1998、Drug Met
abolism and Disposition 26:1120-1127)に記載のミクロソーム半減期のアッセイから予
測することができよう。
【０１６０】
　そのような化合物の毒性および治療効果は、例えば、LD50(個体群の50%に致死的な用量
)およびED50(個体群の50%に治療的に有効な用量)を決定するための細胞培養や実験動物を
用いる常套的な医薬的方法により決定することができる。毒性効果と治療効果の用量比は
が治療指数であり、LD50とED50の比で表すことができる。高治療指数を示す化合物が好ま
しい。これらの細胞培養アッセイや動物試験から得られるデータをヒトで用いる用量範囲
を処方するのに用いることができる。そのような化合物の用量は、毒性がないかほとんど
ないED50を含む循環濃度の範囲内にあることが好ましい。該用量は、用いる剤形や用いる
投与経路に応じてこの範囲内で変更することができる。実際の製剤、投与経路、および用
量は、患者の病状に照らして個々の医師が選択することができる。(例えば、Fing et al.
、1975、THE PHARMACOLOGICAL BASIS OF THERAPEUTICS、Ch.l、p.l参照。)
【０１６１】
　投与量および投与間隔は、細菌細胞の増殖阻害効果を維持するのに十分な活性成分の血
漿レベルをもたらすために個々に調整することができる。全身投与のための患者に対する
通常用量は、100～2000mg/日の範囲である。患者の体表面積について示すと、通常用量は
50～910mg/m2/日の範囲である。通常の平均血漿レベルは、0.1～1000μM内に維持すべき
である。局所投与または選択的摂取の場合は、該化合物の有効局所濃度は、血漿濃度と関
連し得ない。
【０１６２】
　本発明が提供する化合物は、SSAO活性またはその不適切な活性または発現により生じる
かまたはそれと関連する多くの疾患および障害の治療や予防に有用である。具体的障害に
は、炎症性疾患、脂肪細胞機能不全関連疾患、炭水化物代謝関連疾患、血管疾患、神経変
性疾患、または癌がある。該疾患および障害には、限定されるものではないが、関節リウ
マチ、変形性関節症、脊椎炎を含む炎症性疾患、骨(再)吸収性疾患、敗血症、敗血症性シ
ョック、アテローム性動脈硬化症、糖尿病性網膜症を含む網膜症、糖尿病、慢性肺炎症性
疾患、発熱、歯周病、潰瘍性大腸炎、熱感(pyresis)、アルツハイマー病およびパーキン
ソン病、嚢胞性線維症、免疫系の機能不全、糖尿病発症、および糖尿病における膵臓機能
の維持がある。好ましい疾患および障害には、卒中、多発性硬化症、片頭痛、癌、痛みが
ある。一般的には、本発明化合物は、ブドウ膜炎、緑内障、および結膜炎を含む眼病状；
変形性関節症、関節リウマチ、リウマチ性脊椎炎、痛風性関節炎強直性脊椎炎、乾癬性関
節炎および他の関節病状および炎症関節を含む変性性骨または関節病状、；アレルギー性
病変、扁平苔癬、バラ色粃糠疹、湿疹、乾癬、および皮膚炎を含む慢性炎症性皮膚病状；
炎症性腸疾患、クローン病、萎縮性胃炎、痘瘡様胃炎(gastritis varialoforme)、潰瘍性
大腸炎、セリアック病、限局性回腸炎、胃潰瘍、具体的には過敏性腸症候群、逆流性食道
炎、および例えばHelicobacter pylori感染または非ステロイド系抗炎症剤による治療に
より生じる消化管の損傷を含む消化管の疾患および障害；炎症性肺障害、例えば喘息、気
管支炎、具体的には慢性閉塞性肺疾患、農夫肺、急性呼吸促迫症候群；菌血症、内毒素血
症(敗血症性ショック)、アフター性潰瘍、歯肉炎、熱感、具体的には、炎症痛、ニューロ
パシー痛、急性痛または中枢性起源の痛みを含む痛み；髄膜炎および膵炎；および炎症に
関連する他の病状；多発性硬化症、アルツハイマー病、および虚血性脳梗塞関連虚血再還
流損傷を含む中枢神経系の炎症病状および疾患；血管疾患、例えば、アテローム性および
非アテローム性動脈硬化症、虚血性心疾患、およびレイノー病および現象；糖尿病および
その合併症、例えば微小血管疾患や大血管疾患、例えば、アテローム性動脈硬化症、血管
性網膜症、腎症、およびニューロパシーを治療または予防するために好都合に用いるため
に提供される。
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【０１６３】
　予防は、問題の疾患や病状の症状発現が以前にあったか、またはリスクの増加があると
考えられるヒトの治療に特に関連があると予期される。特定の疾患または病状を発現する
リスクがあるヒトには、一般的には該疾患または病状の家族歴があるヒト、または遺伝子
検査やスクリーニングで該疾患または病状を特に発現しやすいことが確認されたヒトが含
まれる。
【０１６４】
　本明細書で用いる、疾患の用語「治療(処置)すること」または「治療(処置)」には、(1
)該疾患を予防すること、すなわち、該疾患に曝露するかまたはその傾向があるかもしれ
ないが、まだ該疾患の症状を経験または表示していない哺乳動物に該疾患の臨床症状が発
現しないようにすること、(2)該疾患を阻害すること、すなわち、該疾患またはその臨床
症状の発現を止めまたは減らすこと、または(3)該疾患を軽減すること、すなわち、該疾
患またはその臨床症状の退行をもたらすこと、が含まれる。
【０１６５】
　本明細書で用いる用語「治療的有効量」は、疾患を治療するために哺乳動物に投与した
ときに該疾患をそのように治療するのに十分な化合物の量を意味する。「治療的有効量」
は、化合物、疾患とその重症度、および治療する哺乳動物の年齢、体重、または他の関連
特性に応じて変化するだろう。
【０１６６】
　本発明の化合物は、既知の化学反応および方法を用いて製造することができる。本発明
の化合物を合成するための典型的方法を以下に示す。所望の目的化合物に必要な置換基の
性質はしばしば好ましい合成方法を決定すると理解される。これら方法のすべての可変基
は以下に特記しない限り一般的説明に記載した通りである。
【０１６７】
　式(I)の薬剤を製造するための最初の一般的方法(方法I)を反応式1にまとめる。
反応式I
【０１６８】
【化１８】

［式中、R1は、H、C1-C6アルキル、アリール/または置換アリール、またはシクロアルキ
ルでありうるか、または各シクロアルキル基は3～7員を有し、2個までのシクロアルキル/
メンバーは、硫黄、酸素および窒素から選ばれるヘテロ原子であることがあり、ここで、
該アルキル、アリール/またはシクロアルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6
アルキルまたはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリールで置換されていることが
あり；
　R2は、H、C1-C6アルキル、アリール/または置換アリール、C1-C6アルコキシアルキル、
またはシクロアルキルまたはシクロアルキル/アルコキシでありうる、ここで、各シクロ
アルキルは3～7員を有し、ここで、2個までのシクロアルキルメンバーは、硫黄、酸素お
よび窒素から選ばれるヘテロ原子であることがあり、ここで、アルキル、アリールまたは
シクロアルキルのあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキル/またはC1-C6アルコキ
シ、アリール、ハロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O
)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、C1-C6アルコキシカルボ
ニル、サルフェート、ホスフェート、ボロン酸、チオ、オキシム、またはイミノで置換さ
れていることがある。］。R2がアリールまたはアリール融合環である場合は(ここで、2個
までのシクロアルキルメンバーは、硫黄、酸素および窒素から選ばれるヘテロ原子である
ことがある)、R2はさらにあらゆる位置がハロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カ
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ルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)
、アミノ、C1-C6アルコキシカルボニル、サルフェート、ホスフェート、ボロン酸、チオ
、オキシム、イミノ、またはヒドロキシで置換され得る；
　R3およびZは式Iに定義した通りである。］。
【０１６９】
　この反応式は、以下の工程を含むポリマー支持体(Z=NHR1O)、またはRink Amide(リンク
アミド)(Z=NH2)、またはWang樹脂(Z=OH)、またはBAL樹脂(Z=NHR1)上に固定されたヒドロ
キシアミン基と縮合させることが含まれる：
　a)1mLのDMF中の4当量の対応アシル化混合物(例えば、HOBt/DIPCDI、HOAt/HATU/DIEA)を
用い、ポリマー支持体の遊離アミノ官能基を対応する酸(4当量)で室温で1時間アシル化し
、
　b) DCM中の1mL TFAを用い、ポリマー支持体の化合物を放出させる。
【０１７０】
　式(I)の薬剤を製造するための第2の一般的方法(方法II)を反応式2にまとめる。
反応式II
【０１７１】
【化１９】

［式中、Xは、SO2(スルホニル誘導体)、CO(アシル化誘導体)、CH2(アルキル化誘導体)ま
たはCONH(ウレア誘導体)であり得る；
【０１７２】
　R1は、C1-C6アルキル、アリール/または置換アリール、またはシクロアルキルであり得
る；または各シクロアルキル基は3～7員を有する；2個までのシクロアルキル/メンバー(
員)は、硫黄、酸素および窒素から選ばれるヘテロ原子であることがあり、ここで、該ア
ルキル、アリール/またはシクロアルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アル
キルまたはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリールで置換されていることがある
；
　R2は、天然、非天然のアミノ酸側鎖であり得る；
　nは1～6の整数である；
　R3は、C1-C6アルキル、アリール/または置換アリール、またはシクロアルキル/または
シクロアルキル/アルコキシであり得る；ここで、各シクロアルキルまたはアリール基は3
～7員を有する；2個までのシクロアルキル/メンバーは、硫黄、酸素および窒素から選ば
れるヘテロ原子であることがあり、ここで、アルキル、アルキルアリール、アルキルアリ
ール融合環またはシクロアルキル/基、およびアルキルアリールのあらゆるメンバーは、
ハロゲン、C1-C6アルキル/またはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリール、アリ
ール融合環、ハロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)N
H(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、アミノ、C1-C6アルコキシ
カルボニル、またはサルフェート、ホスフェート、ボロン酸、チオ、オキシム、イミノ、
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ヒドロキシ、またはニトリルで置換されていることがある；
　Zは式Iで定義した通りである。］。
【０１７３】
　反応式2の方法は、以下の工程を含むポリマー支持体(Z=NHR1O)、またはRink Amide(Z=N
H2)、またはWang樹脂(Z=OH)、またはBAL樹脂(Z=NHR1)上に固定されたヒドロキシアミン基
と縮合させることが含まれる：
　a)1mLのDMF中の4当量の対応アシル化混合物(例えば、HOBt/DIPCDI、HOAt/HATU)を用い
、ポリマー支持体の遊離アミノ官能基をアミノ酸(4当量)と室温で1時間カップリングさせ
　b)室温で1mlのピペリジン/DMF(50:50)にて15分間2回処理して保護基(例えば、9-フルオ
レニルメトキシカルボニル)を除去し、
　c1)スルホニル化には、1mLのDCM中の5当量の対応する塩化スルホニルおよび5当量のDIE
Aとアミノ酸の遊離アミノ官能基を室温で12時間反応させ、
　c2)アシル化には、アシル化混合物として1mLのDCM中の3当量のHOBt/DIPCDIを含む3当量
の対応する酸をアミノ酸の遊離アミノ官能基と室温で2時間反応させ、
　c3)還元的アミノ化には、1mLのAcOH/DMF(1：99)中の5当量の対応するアルデヒドおよび
5当量のNaBH3CNをアミノ酸の遊離アミノ官能基と室温で3時間反応させ、
　c4)ウレア形成(2段階法)には、(a)1mLのDCM中の5当量の4-ニトロフェニルクロロホルメ
ートおよび5当量のDIEAを該アミノ酸の遊離アミノ官能基と60℃で12時間反応させること
によるカルバメート形成、および(b)5当量のアミンを1mLのNMP中の5当量のTEAと60℃で12
時間反応させてウレア形成；
　d)DCM中の1mLのTFAを用い、酸性条件でポリマー支持体の化合物を放出させる。
【０１７４】
　式(I)の薬剤を製造するための第3の一般的方法(方法III)を反応式3にまとめる。
反応式3
【０１７５】
【化２０】

［式中、R1は、C1-C6アルキル、アリール/または置換アリール、またはシクロアルキルで
あり得る；または各シクロアルキル基は3～7員を有する；2個までのシクロアルキル/メン
バーは、硫黄、酸素および窒素から選ばれるヘテロ原子であることがあり、ここで、該ア
ルキル、アリール/またはシクロアルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アル
キルまたはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリールで置換されていることがある
；
　nは1～6の整数である；
　R2は、H、C1-C6アルキル、アリール/または置換アリール、ビフェニルまたはシクロア
ルキルであり得る；または各シクロアルキル基は3～7員を有する；2個までのシクロアル
キル/メンバーは、硫黄、酸素および窒素から選ばれるヘテロ原子であることがあり、こ
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こで、該アルキル、アリール/またはシクロアルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン
、C1-C6アルキルまたはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリールで置換されている
ことがある；
　R3は、C1-C6アルキル、アリール/または置換アリール、またはシクロアルキル/または
シクロアルキル/アルコキシであり得る；ここで、各シクロアルキル/基は3～7員を有する
；2個までのシクロアルキル/メンバーは、硫黄、酸素および窒素から選ばれるヘテロ原子
であることがあり、ここで、アルキル、アルキルアリール、アルキルアリール融合環また
はシクロアルキル/基、およびアルキルアリールのあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6
アルキル/またはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリール、アリール融合環、ハロ
ゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキル)
、-C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、C1-C6アルコキシカルボニル、またはサルフ
ェート、ホスフェート、ボロン酸、チオ、オキシム、イミノ、ヒドロキシ、またはニトリ
ルで置換されていることがある；
　Zは式Iで定義した通りである。］。
【０１７６】
　反応式3の方法は、以下の工程を含むポリマー支持体(Z=NHR1O)、またはRink Amide(Z=N
H2)、またはWang樹脂(Z=OH)、またはBAL樹脂(Z=NHR1)上に固定されたヒドロキシアミン基
と縮合させることが含まれる：
　a)ポリマー支持体の遊離アミノ基を1mLのTHF中の5当量の対応する無水物で60℃で一夜
アシル化、
　b)1mLのDMF中の25当量のCDIで遊離酸を30分間活性化、
　c)対応するアミンを1mLのDMF中の3当量のHOBtと室温で2時間カップリング、
　d)1mLのDCM中%TFAを用い、酸性条件下でポリマー支持体から該化合物を放出させる。
【０１７７】
　式(I)の薬剤を製造するための第4の一般的方法(方法IV)を反応式IVにまとめる。
反応式IV
【０１７８】
【化２１】

［式中、R1は、C1-C6アルキル、アリール/または置換アリール、またはシクロアルキルで
あり得る；または各シクロアルキル基は3～7員を有する；2個までのシクロアルキル/メン
バーは、硫黄、酸素および窒素から選ばれるヘテロ原子であることがあり、ここで、該ア
ルキル、アリール/またはシクロアルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アル
キルまたはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリールで置換されていることがある
；
　nは1～6の整数である；
　R2は、H、C1-C6アルキル、アリール/または置換アリール、またはシクロアルキル/また
はシクロアルキル/アルコキシであり得る；ここで、各シクロアルキル/基は3～7員を有す
る；2個までのシクロアルキル/メンバーは、硫黄、酸素および窒素から選ばれるヘテロ原
子であることがあり、ここで、アルキル、アルキルアリール、アルキルアリール融合環ま
たはシクロアルキル/基、およびアルキルアリールのあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-
C6アルキル/またはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリール、アリール融合環、ハ
ロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキ
ル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、C1-C6アルコキシカルボニル、またはサル
フェート、ホスフェート、ボロン酸、チオ、オキシム、イミノ、ヒドロキシル、またはニ
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トリルで置換されていることがある；
　R3は、C1-C6アルキル、アリール/または置換アリール、またはシクロアルキルであり得
る；または、ここで、各シクロアルキル基は3～7員を有する；2個までのシクロアルキル/
メンバーは、硫黄、酸素および窒素から選ばれるヘテロ原子であることがあり、ここで、
アルキル、アリール/またはシクロアルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6ア
ルキル、またはC1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリールで置換されていることが
ある；
　PGは、Boc、Alloc、F-moc、Bz、またはあらゆる適切な保護基である。］。
【０１７９】
　反応式4の方法は、以下の工程を含む溶液相中のカルボン酸とアミンを縮合させること
を含む：
　a)1当量の対応する酸と1.5mLのDMF中の3当量のR3NH2/HOBt/DIPCDIをアシル化混合物と
して室温で2時間反応させ；
　b)乾燥、および順相ISOLUTE HM-N 3.0カートリッジまたはDIAION HP-20による精製；
　b)標準的方法(例えば、Boc保護基について1mLのHCl/ジオキサン4Mを用いる酸性条件)に
従って保護基を放出させる。
【０１８０】
　以下の略号を本明細書で使用する。
ACN、アセトニトリル；
Alloc、アリルオキシカルボニル；
Boc、t-ブチルオキシカルボニル；
Bz、ベンジル；
TFA、トリフルオロ酢酸；
THF、テトラヒドロフラン；
MeOH、メタノール；
F-moc、9-フルオレニルメチルオキシカルボニル；
DMF、ジメチルホルムアミド；
DCM、塩化メチレン；
DIEA、N,N-ジイソプロピルエチルアミン；
CDI、1,1'-カルボニルジイミダゾール:
HOBt、1-ヒドロキシベンゾトリアゾール；
HOAt、1-ヒドロキシ-7-アザベントリアゾール；
DIPCDI、N,N'-ジイソプロピルカルボジイミド；
HATU、(N-ジメチルアミノ)-1H-1,2,3-トリアゾロ(4,5-b)ピリジン-1-イルメチレン)-N-エ
チルメタノミニウム ヘキサフルオロホスフェートN-オキシド；
C1-Trt、クロロトリチル樹脂；
ESI-MS、エレクトロスプレーイオン化質量分析；
IR、赤外分光法；
HPLC、高速液体クロマトグラフィ；
tR、保持時間；
NMR、核磁気共鳴；
LG、脱離基；
PG、保護基；および
NMP、N-メチルピロリジン。
【０１８１】
　固相操作を、ポリエチレン多孔ディスクを取り付けたポリプロピレンシリンジを用いて
行った。溶媒および可溶性試薬を濾過して除去した。
【０１８２】
　本発明の方法に従って製造される典型的化合物には、限定されるものではないが、本明
細書に記載の化合物およびその医薬的に許容される酸および塩基付加塩が含まれる。さら
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に、化合物を酸付加塩として得る場合は、酸塩の溶液を塩基性化することにより遊離塩基
を得ることができる。反対に、生成物が有機塩基である場合は、医薬的に許容される付加
塩は、塩基化合物から酸付加塩を製造するための常套的方法に従って、遊離塩基を適切な
有機溶媒に溶解し、次いで該溶液を酸で処理することにより製造することができよう。
【０１８３】
　本願中の、特許を含むすべての論文および参考文献の開示は本明細書の一部を構成する
。
【０１８４】
　以下の実施例は、例示のために提供され、本発明の範囲を限定するものではない。本発
明は、本発明の個々の局面の例示を意図する典型的態様により対象範囲が限定されない。
実際に、本明細書に示し、記載したものに加え、本発明の種々の修飾が前記説明および添
付図面から当業者に明らかになるだろう。そのような修飾は添付の特許請求の範囲の範囲
内にあることを意図する。
【実施例】
【０１８５】
方法Iにより得られる化合物
　一般的実験手順。ヒドロキシアミンC1-Trt樹脂(100mg、0.8mmol/gr)を、DMF(1mL)中の4
当量のアシル化混合物HATU/HOBT/DIEA(1:1:2)およびカルボン酸(4当量)で室温で1時間ア
シル化した。該樹脂を濾過して除去し、次いで1mLのDMF(5x1分間)および1mLのDCM(5x1分
間)で洗浄した。対応するヒドロキサム酸を、1mLのDCM中5%TFA(3x1分間)で開裂させ、次
いで乾燥させた。粗物質を水に溶解し、次いで標準的手順に従いDiaion HP-20(500mg)を
用いて精製した。HPLC分析を以下の溶出用溶液を用いて行った：H2O(0.1% HCOOH)/ACN(0.
07% HCOOH)、10分間の0%-100%ACN勾配中、X-Terra C18 5μmカラム(4.6x100)を用い、カ
ラム分画を分光光度法(λ=220/254nm)により調べる。
DIAION HP-20精製
【０１８６】
　(a)ポリエチレン多孔ディスクを取り付けたポリプロピレンシリンジ中の500mgのDIAION
 HP-20を、10mL MeOHの3分画および10mL水の3分画で調整した；
　(b)粗物質を5mL水に溶解し、水性分画を樹脂を通して溶出した；
　(c)該樹脂を10mL水3分画で洗浄した；
　(d)生成物を10mL ACN 3分画で溶出し、溶媒を蒸発させた。
方法により得られた化合物の表
【０１８７】
【表１】

方法IIにより得られる化合物
　A. スルホニル化ヒドロキサム酸誘導体化合物
【０１８８】
　一般的実験手順。ヒドロキシアミンC1-Trt樹脂(100mg、0.8mmol/gr)を、DMF(1mL)中の4
当量のアシル化混合物HATU/HOBT/DIEA(1:1:2)およびカルボン酸(4当量)で室温で1時間ア
シル化した。次に、Fmoc基を1mLのDMF中50%ピペリジンで処理して除去し(10分間/回を3回
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ニル化した。該樹脂を濾過して除去し、次いで1mLのDCM(1分間/回で5回洗浄)で洗浄し、
反応の程度をニンヒドリン試験によりチェックした。対応する生成物を、1mLのDCM中5%TF
A(1分間/回で3回処理)で開裂させ、次いで乾燥させた。粗物質を水に溶解し、次いで上記
のごとく標準的手順に従いDiaion HP-20(500mg)を用いて精製した。アセトニトリル分画
を減圧下で乾燥した。HPLC分析を以下の溶出用溶液を用いて行った：H2O(0.1% HCOOH)/AC
N(0.07% HCOOH)、10分間の0%-100%ACN勾配中、X-Terra C18 5μmカラム(4.6x100)を用い
、カラム分画を分光光度法(λ=220/254nm)により調べる。
B. アシル化ヒドロキサム酸誘導体化合物
【０１８９】
　一般的実験手順。ヒドロキシアミンC1-Trt樹脂(100mg、0.8mmol/gr)を、DMF(1mL)中の4
当量のアシル化混合物HATU/HOBT/DIEA(1:1:2)およびカルボン酸(4当量)で室温で1時間ア
シル化した。次に、Fmoc基を1mLのDMF中50%ピペリジンで処理して除去し(10x3分間)、次
いで遊離アミンを、1mLのDMF中の対応するカルボン酸(3当量)および3当量のアシル化混合
物HOBT/DIPCDI(1:1)で室温で2時間アシル化した。該樹脂を濾過して除去し、次いで1mLの
DCM(5x1分間)で洗浄し、反応の程度をニンヒドリン試験により測定した。(Kaiser et al.
、1970、Analytical Biochem.、34:595-598)。対応する生成物を、1mLのDCM中5%TFA(3x1
分間)で開裂させ、次いで乾燥させた。粗物質を水に溶解し、次いで上記のごとく標準的
手順に従いDiaion HP-20(500mg)を用いて精製した。アセトニトリル分画を減圧下で乾燥
した。HPLC分析を以下の溶出用溶液を用いて行った：H2O(0.1% HCOOH)/ACN(0.07% HCOOH)
、10分間の0%-100%ACN勾配中、X-Terra C18 5μmカラム(4.6x100)を用い、カラム分画を
分光光度法(λ=220/254nm)により調べる。
方法IIにより得られる化合物の表
【０１９０】
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【表３】

【０１９２】
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【表４】

【０１９３】
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【０１９４】
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【表６】

【０１９５】
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【０１９６】
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【表８】

C. 方法IIIにより得られる化合物
【０１９７】
　一般的実験手順。ヒドロキシアミン C1-Trt樹脂(100mg、0.8mmol/gr)をTHF中の無水コ
ハク酸(5当量)で60℃で一夜アシル化した。樹脂を濾過して除去し、1mLのTHF(5x1分間)お
よび1mLのDCM(5x1分間)で洗浄し、次いで反応の程度を上記のごとくニンヒドリン試験に
より測定した。次に、カルボキシル基を1mLのDMF中のDIC(25 equiv)で25℃で30分間活性
化した。樹脂を濾過して除去し、1mLのDMF(5x1分間)で洗浄した。次に、1mLのDMF中の対
応するアミン(3当量)およびHOBt(3当量)を加え、混合物を室温で2時間撹拌した。樹脂を
濾過して除去し、1mLのTHF(5x1分間)および1mLのDCM(5x1分間)で洗浄し、次いで反応の程
度をマラカイトグリーン試験によりチェックした(Attardi et al、2000、Tetrahedron Le
tt.、41: 7391-7394)。対応するコハク酸誘導体を1mLのDC中5%TFA(3x1分間)で開裂させ、
次いで乾燥した。粗物質を水に溶解し、次いで上記のごとく標準的方法に従いDiaion HP-
20(500mg)を用いて精製した。アセトニトリル分画を減圧下で乾燥した。HPLC分析を以下
の溶出用溶液を用いて行った：H2O(0.1% HCOOH)/ACN(0.07% HCOOH)、10分間の0%-100%ACN
勾配中、X-Terra C18 5μmカラム(4.6x100)を用い、カラム分画を分光光度法(λ=220/254
nm)により調べる。
方法IIIにより得られた化合物の表
【０１９８】
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【０１９９】
　D. 方法IVにより得られる化合物。
　一般的実験手順。4-tert-ブトキシカルボニルアミノ-3-ヒドロキシ-安息香酸(1当量)、
HOBt(1当量)、1当量の対応するアミンR3NH2および1当量のDIPCDIの混合物を、DMF(1.5mL)
中で室温で一夜撹拌した。DMFを低圧で除去し、粗物質を標準的手順に従いISOLUTE HM-N 
3.0カートリッジおよびDIAION HP-20を用いて精製した。Boc保護基を室温で1時間1mLのHC
l/ジオキサン4.0M処理により除去した。HPLC分析を以下の溶出用溶液を用いて行った：H2
O(0.1% HCOOH)/ACN(0.07% HCOOH)、10分間の0%-100%ACN勾配中、X-Terra C18 5μmカラム
(4.6x100)を用い、カラム分画を分光光度法(λ=220/254nm)により調べる。
ISOLUTE HM-N 3.0カートリッジ
【０２００】
　(a)粗物質を1.5mLの5%NaHCO3および1.5mLの酢酸エチルに溶解し、該カートリッジを通
して溶出した；
　(b)カートリッジを3分画の4mLの酢酸エチルで洗浄し、次いで溶媒を蒸発させた。
方法IVにより得られた化合物の表
【０２０１】
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【０２０２】
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【表１１】

【０２０３】
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【表１２】

【０２０４】
　下記化合物は実質的に上記方法および手順に従って製造する。
名　前
　N1-ヒドロキシ-N2-[2-(4-メチルフェニル)プロパノイル]セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[-2-(4-メチルフェニル)プロパノイル]トレオニンアミド
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　N1-ヒドロキシ-N2-[2-(4-メチルフェニル)プロパノイル]システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-[2-(4-メチルフェニル)プロパノイル]アラニンアミド
　N-((ヒドロキシカルバモイル)メチル)-2-p-トルイルプロパンアミド
　N2-(ビフェニル-4-イルアセチル)-N1-ヒドロキシセリンアミド
　N2-(ビフェニル-4-イルアセチル)-N1-ヒドロキシセリンアミド
　N2-(ビフェニル-4-イルアセチル)-N1-ヒドロキシシステインアミド
　3-アミノ-N2-（ビフェニル-4-イルアセチル-N1-ヒドロキシアラニンアミド
　N2-(ビフェニル-4-イルアセチル)-N1-ヒドロキシグリシンアミド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-ヒドロキシエチル)-1-p-トルイルシクロペンタンカ
ルボキサミド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-ヒドロキシプロピル)-1-p-トルイルシクロペンタン
カルボキサミド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-メルカプトエチル)-1-p-トルイルシクロペンタンカ
ルボキサミド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-アミノエチル)-1-p-トルイルシクロペンタンカルボ
キサミド
　N-((ヒドロキシカルバモイル)メチル)-1-p-トルイルシクロペンタンカルボキサミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[3-(2-ヒドロキシフェニル)プロパノイル]セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[3-(2-ヒドロキシフェニル)プロパノイル]トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[3-(2-ヒドロキシフェニル)プロパノイル]システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-[3-(2-ヒドロキシフェニル)プロパノイル]アラニンアミド
　N-((ヒドロキシカルバモイル)メチル)-3-(2-ヒドロキシフェニル)プロパンアミド
【０２０５】
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-ヒドロキシエチル)-4-フェニルブタンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(4-フェニルブタノイル)トレオニンアミド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-メルカプトエチル)-4-フェニルブタンアミド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-アミノエチル)-4-フェニルブタンアミド
　N-((ヒドロキシカルバモイル)メチル)-4-フェニルブタンアミド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-ヒドロキシエチル)-4-p-トルイルブタンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[4-(4-メチルフェニル)ブタノイル]トレオニンアミド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-メルカプトエチル)-4-p-トルイルブタンアミド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-アミノエチル)-4-p-トルイルブタンアミド
　N-((ヒドロキシカルバモイル)メチル)-4-p-トルイルブタンアミド
　(E)-N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-ヒドロキシエチル)-3-(フラン-2-イル)アクリ
ルアミド
　2-((E)-3-(フラン-3-イル)アクリルアミド)-N,3-ジヒドロキシブタンアミド
　(E)-N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-メルカプトエチル)-3-(フラン-2-イル)-2-メチ
ルアクリルアミド
　3-アミノ-N2-[(2E)-3-(2-フリル)プロパ-2-エノイル]-N1-ヒドロキシアラニンアミド
　(E)-N-((ヒドロキシカルバモイル)メチル)-3-(フラン-2-イル)アクリルアミド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-ヒドロキシエチル)-1H-インドール-3-カルボキサミ
ド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-ヒドロキシプロピル)-1H-インドール-3-カルボキサ
ミド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-メルカプトエチル)-1H-インドール-3-カルボキサミ
ド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-アミノエチル)-1H-インドール-3-カルボキサミド
　N-((ヒドロキシカルバモイル)メチル)-1H-インドール-3-カルボキサミド
【０２０６】
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-ヒドロキシエチル)-1H-インドール-2-カルボキサミ
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ド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-ヒドロキシプロピル)-1H-インドール-2-カルボキサ
ミド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-ヒドロキシエチル)-1H-インドール-2-カルボキサミ
ド
　N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-アミノエチル)-1H-インドール-2-カルボキサミド
　N-((ヒドロキシカルバモイル)メチル)-1H-インドール-2-カルボキサミド
　(E)-N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-ヒドロキシエチル)シンナムアミド
　2-(シンナムアミド)-N,3-ジヒドロキシブタンアミド
　(E)-N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-メルカプトエチル)シンナムアミド
　(E)-N-(1-(ヒドロキシカルバモイル)-2-アミノエチル)シンナムアミド
　(E)-N-((ヒドロキシカルバモイル)メチル)シンナムアミド；
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ヒドロキシ-3-ニトロベンジル)セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ヒドロキシ-3-ニトロベンジル)トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ヒドロキシ-3-ニトロベンジル)システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-(2-ヒドロキシ-3-ニトロベンジル)アラニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ヒドロキシ-3-ニトロベンジル)グリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メトキシ-2-ナフチル)メチル]セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-2-ナフチル)メチル]トレオニンアミド-メタノール(1:1)
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メトキシ-2-ナフチル)メチル]システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メトキシ-2-ナフチル)メチル]アラニンアミド
【０２０７】
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メトキシ-2-ナフチル)メチル]グリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ニトロベンジル)セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ニトロベンジル)トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ニトロベンジル)システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-(2-ニトロベンジル)アラニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ニトロベンジル)グリシンアミド
　N2-(ビフェニル-2-イルメチル)-N1-ヒドロキシセリンアミド
　N2-(ビフェニル-2-イルメチル)-N1-ヒドロキシトレオニンアミド
　N2-(ビフェニル-2-イルメチル)-N1-ヒドロキシシステインアミド
　3-アミノ-N2-(ビフェニル-2-イルメチル)-N1-ヒドロキシアラニンアミド
　N2-(ビフェニル-2-イルメチル-N1-ヒドロキシグリシンアミド
　N2-(2-フルオロ-6-メトキシベンジル-N1-ヒドロキシセリンアミド
　N2-(2-フルオロ-6-メトキシベンジル-N1-ヒドロキシトレオニンアミド
　N2-(2-フルオロ-6-メトキシベンジル-N1-ヒドロキシシステインアミド
　3-アミノ-N2-(2-フルオロ-6-メトキシベンジル)-N1-ヒドロキシアラニンアミド
　N2-(2-フルオロ-6-メトキシベンジル-N1-ヒドロキシグリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ヒドロキシ-6-メトキシベンジル)セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ヒドロキシ-6-メトキシベンジル)トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ヒドロキシ-6-メトキシベンジル)システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-(2-ヒドロキシ-6-メトキシベンジル)アラニンアミド
【０２０８】
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ヒドロキシ-6-メトキシベンジル)グリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(1-ヒドロキシ-2-ナフチル)メチル]セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(1-ヒドロキシ-2-ナフチル)メチル]トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(1-ヒドロキシ-2-ナフチル)メチル]システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-[(1-ヒドロキシ-2-ナフチル)メチル]アラニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(1-ヒドロキシ-2-ナフチル)メチル]グリシンアミド
　N2-[4-(ベンジルオキシ)ベンジル]-N1-ヒドロキシセリンアミド
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　N2-[4-(ベンジルオキシ)ベンジル]-N1-ヒドロキシトレオニンアミド
　N2-[4-(ベンジルオキシ)ベンジル]-N1-ヒドロキシシステインアミド
　3-アミノ-N2-[4-(ベンジルオキシ)ベンジル]-N1-ヒドロキシアラニンアミド
　N2-[4-(ベンジルオキシ)ベンジル]-N1-ヒドロキシグリシンアミド
　N2-(3-フルオロ-4-メチルベンジル)-N1-ヒドロキシセリンアミド
　N2-(3-フルオロ-4-メチルベンジル)-N1-ヒドロキシトレオニンアミド
　N2-(3-フルオロ-4-メチルベンジル)-N1-ヒドロキシシステインアミド
　3-アミノ-N2-(3-フルオロ-4-メチルベンジル)-N1-ヒドロキシアラニンアミド
　N2-(3-フルオロ-4-メチルベンジル)-N1-ヒドロキシグリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルメチル)セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルメチル)トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルメチル)システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルメチル)アラニンアミド
【０２０９】
　N1-ヒドロキシ-N2-ナフチルメチル)グリシンアミド
　N2-(ビフェニル-4-イルスルホニル)-N1-ヒドロキシセリンアミド
　N2-(ビフェニル-4-イルスルホニル)-N1-ヒドロキシトレオニンアミド
　N2-(ビフェニル-4-イルスルホニル)-N1-ヒドロキシシステインアミド
　3-アミノ-N2-(ビフェニル-4-イルスルホニル)-N1-ヒドロキシアラニンアミド
　N2-(ビフェニル-4-イルスルホニル)-N1-ヒドロキシグリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]アラニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]グリシンアミド
　N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシセリンアミド
　N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシトレオニンアミ
ド
　N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシシステインアミ
ド
　3-アミノ-N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシアラニ
ンアミド
　N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシグリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)アラニンアミド
【０２１０】
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)グリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]アラニンアミ
ド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]グリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]アラニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]グリシンアミド
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　N1-ヒドロキシ-N2-{[4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-{[4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-{[4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-{[4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}アラニン
アミド
　N1-ヒドロキシ-N2-{[4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}グリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-{[2-ニトロ-4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}セリンア
ミド
　N1-ヒドロキシ-N2-{[2-ニトロ-4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}トレオニ
ンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-{[2-ニトロ-4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}システイ
ンアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-{[2-ニトロ-4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル
}アラニンアミド
【０２１１】
　N1-ヒドロキシ-N2-{[2-ニトロ-4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}グリシン
アミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(キノリン-7-イルスルホニル)セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(キノリン-7-イルスルホニル)トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(キノリン-7-イルスルホニル)システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-(キノリン-7-イルスルホニル)アラニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(キノリン-7-イルスルホニル)グリシンアミド
　N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシセリンアミド
　N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシトレオニンアミド
　N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシシステインアミド
　3-アミノ-N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシアラニン
アミド
　N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシグリシンアミド；
　N2-(ビフェニル-4-イルスルホニル)-N1-ヒドロキシセリンアミド
　N2-(ビフェニル-4-イルスルホニル)-N1-ヒドロキシトレオニンアミド
　N2-(ビフェニル-4-イルスルホニル)-N1-ヒドロキシシステインアミド
　3-アミノ-N2-(ビフェニル-4-イルスルホニル)-N1-ヒドロキシアラニンアミド
　N2-(ビフェニル-4-イルスルホニル)-N1-ヒドロキシグリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]アラニンアミド
【０２１２】
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]グリシンアミド
　N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシセリンアミド
　N2-{[4-(l,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシトレオニンアミ
ド
　N2-{[4-(l,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシシステインアミ
ド
　3-アミノ-N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシアラニ
ンアミド
　N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシグリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)システインアミド
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　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)アラニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)グリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]アラニンアミ
ド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]グリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]システインアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]グリシンアミド
【０２１３】
　N1-ヒドロキシ-N2-{[4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-{[4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-{[4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-{[4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}アラニン
アミド
　N1-ヒドロキシ-N2-{[4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}グリシンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-{[2-ニトロ-4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}セリンア
ミド
　N1-ヒドロキシ-N2-{[2-ニトロ-4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}トレオニ
ンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-{[2-ニトロ-4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}システイ
ンアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-{[2-ニトロ-4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル
}アラニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-{[2-ニトロ-4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}グリシン
アミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(キノリン-7-イルスルホニル)セリンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(キノリン-7-イルスルホニル)トレオニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(キノリン-7-イルスルホニル)システインアミド
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-(キノリン-7-イルスルホニル)アラニンアミド
　N1-ヒドロキシ-N2-(キノリン-7-イルスルホニル)グリシンアミド
　N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシセリンアミド
　N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシトレオニンアミド
　N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシシステインアミド
　3-アミノ-N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシアラニン
アミド
　N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシグリシンアミド
【０２１４】
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシ-5-メチルフェニル)フタルアミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシ-5-メチルフェニル)ビフェニル-2,2'-ジカルボキサミ
ド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシ-5-メチルフェニル)ナフタレン-1,8-ジカルボキサミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシ-5-メチルフェニル)スクシンアミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシ-4-ニトロフェニル)フタルアミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシ-4-ニトロフェニル)ビフェニル-2,2'-ジカルボキサミ
ド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシ-4-ニトロフェニル)ナフタレン-l,8-ジカルボキサミド
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　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシ-4-ニトロフェニル)スクシンアミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシ-3-メチルフェニル)フタルアミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシ-3-メチルフェニル)ビフェニル-2,2'-ジカルボキサミ
ド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシ-3-メチルフェニル)ナフタレン-l,8-ジカルボキサミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシ-3-メチルフェニル)スクシンアミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシフェニル)フタルアミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシフェニル)ビフェニル-2,2'-ジカルボキサミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシフェニル)ナフタレン-1,8-ジカルボキサミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシフェニル)スクシンアミド
　N-ヒドロキシ-N'-(3-ヒドロキシ-2-ナフチル)フタルアミド
　N-ヒドロキシ-N'-(3-ヒドロキシ-2-ナフチル)ビフェニル-2,2'-ジカルボキサミド
　N-ヒドロキシ-N'-(3-ヒドロキシ-2-ナフチル)ナフタレン-l,8-ジカルボキサミド
　N-ヒドロキシ-N'-(3-ヒドロキシ-2-ナフチル)スクシンアミド
【０２１５】
　N-ヒドロキシ-N'-(2-メルカプトフェニル)フタルアミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-メルカプトフェニル)ビフェニル-2,2'-ジカルボキサミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-メルカプトフェニル)ナフタレン-1,8-ジカルボキサミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-メルカプトフェニル)スクシンアミド
　N-(3-アセチルフェニル)-N'-ヒドロキシフタルアミド
　N-(3-アセチルフェニル)-N'-ヒドロキシビフェニル-2,2'-ジカルボキサミド
　N-(3-アセチルフェニル)-N'-ヒドロキシナフタレン-1,8-ジカルボキサミド
　N-(3-アセチルフェニル)-N'-ヒドロキシスクシンアミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ニトロピリジン-3-イル)フタルアミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ニトロピリジン-3-イル)ビフェニル-2,2'-ジカルボキサミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ニトロピリジン-3-イル)ナフタレン-l,8-ジカルボキサミド
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ニトロピリジン-3-イル)スクシンアミド
　N-(2-アミノフェニル)-N'-ヒドロキシフタルアミド
　N-(2-アミノフェニル)-N'-ヒドロキシビフェニル-2,2'-ジカルボキサミド
　N-(2-アミノフェニル)-N'-ヒドロキシナフタレン-1,8-ジカルボキサミド
　N-(2-アミノフェニル)-N'-ヒドロキシスクシンアミド
　N-(8-アミノ-1-ナフチル)-N'-ヒドロキシフタルアミド
　N-(8-アミノ-1-ナフチル)-N'-ヒドロキシビフェニル-2,2'-ジカルボキサミド
　N-(8-アミノ-1-ナフチル)-N'-ヒドロキシナフタレン-1,8-ジカルボキサミド
　N-(8-アミノ-1-ナフチル)-N'-ヒドロキシスクシンアミド；
【０２１６】
　2-[(2-ヒドロキシ-4-メチルベンゾイル)アミノ]イソニコチンアミド
　N-[5-(アミノカルボニル)-2-ヒドロキシフェニル]-2-ヒドロキシ-4-メチルベンズアミ
ド
　2-[(ビフェニル-4-イルカルボニル)アミノ]イソニコチンアミド
　N-[5-(アミノカルボニル)-2-ヒドロキシフェニル]ビフェニル-4-カルボキサミド
　2-[(4-tert-ブチルベンゾイル)アミノ]イソニコチンアミド
　3-[(4-tert-ブチルベンゾイル)アミノ]-4-ヒドロキシベンズアミド
　2-[(1-ヒドロキシ-2-ナフトイル)アミノ]イソニコチンアミド
　N-[5-(アミノカルボニル)-2-ヒドロキシフェニル]-1-ヒドロキシ-2-ナフトアミド
　2-[(3-ヒドロキシ-2-ナフトイル)アミノ]イソニコチンアミド
　N-[5-(アミノカルボニル)-2-ヒドロキシフェニル]-3-ヒドロキシ-2-ナフトアミド
　N-[4-(アミノカルボニル)ピリジン-2-イル]キノリン-6-カルボキサミド
　N-[5-(アミノカルボニル)-2-ヒドロキシフェニル]キノリン-6-カルボキサミド
　N-[4-(アミノカルボニル)ピリジン-2-イル]イソキノリン-3-カルボキサミド
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　N-[5-(アミノカルボニル)-2-ヒドロキシフェニル]イソキノリン-3-カルボキサミド
　N-[4-(アミノカルボニル)ピリジン-2-イル]ピリジン-2-カルボキサミド
　N-[5-(アミノカルボニル)-2-ヒドロキシフェニル]ピリジン-2-カルボキサミド
　N-[4-(アミノカルボニル)ピリジン-2-イル]-2-メルカプトニコチンアミド
　N-[5-(アミノカルボニル)-2-ヒドロキシフェニル]-2-メルカプトニコチンアミド
　N-[4-(アミノカルボニル)ピリジン-2-イル]イソキノリン-1-カルボキサミド
　N-[5-(アミノカルボニル)-2-ヒドロキシフェニル]イソキノリン-1-カルボキサミド；
【０２１７】
　2-({[(2-ヒドロキシ-5-メチルフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)イソニコチンアミ
ド
　4-ヒドロキシ-3-({[(2-ヒドロキシ-5-メチルフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)ベン
ズアミド
　2-({[(2-ヒドロキシ-4-ニトロフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)イソニコチンアミ
ド
　4-ヒドロキシ-3-({[(2-ヒドロキシ-4-ニトロフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)ベン
ズアミド
　2-({[(2-ヒドロキシ-6-メチルフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)イソニコチンアミ
ド
　4-ヒドロキシ-3-({[(2-ヒドロキシ-6-メチルフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)ベン
ズアミド
　2-({[(2-ヒドロキシフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)イソニコチンアミド
　4-ヒドロキシ-3-({[(2-ヒドロキシフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)ベンズアミド
　2-({[(3-ヒドロキシ-2-ナフチル)アミノ]カルボニル}アミノ)イソニコチンアミド
　4-ヒドロキシ-3-({[(3-ヒドロキシ-2-ナフチル)アミノ]カルボニル}アミノ)ベンズアミ
ド
　2-({[(2-メルカプトフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)イソニコチンアミド
　4-ヒドロキシ-3-({[(2-メルカプトフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)ベンズアミド
　2-({[(3-アセチルフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)イソニコチンアミド
　3-({[(3-アセチルフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)-4-ヒドロキシベンズアミド
　2-({[(2-ニトロピリジン-3-イル)アミノ]カルボニル}アミノ)イソニコチンアミド
　4-ヒドロキシ-3-({[(2-ニトロピリジン-3-イル)アミノ]カルボニル}アミノ)ベンズアミ
ド
　2-({[(2-アミノフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)イソニコチンアミド
　3-({[(2-アミノフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)-4-ヒドロキシベンズアミド
　2-({[(8-アミノ-1-ナフチル)アミノ]カルボニル}アミノ)イソニコチンアミド
　3-({[(8-アミノ-1-ナフチル)アミノ]カルボニル}アミノ)-4-ヒドロキシベンズアミド
【０２１８】
　4-{[(ビフェニル-4-イルスルホニル)アミノ]メチル}-N-ヒドロキシベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-({[(4-プロピルフェニル)スルホニル]アミノ}メチル)ベンズアミド
　4-[({[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}アミノ)メチル]-N-ヒドロキシ
ベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-{[(2-ナフチルスルホニル)アミノ]メチル}ベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-({[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]アミノ}メチル)ベンズア
ミド
　N-ヒドロキシ-4-({[(4-メチルフェニル)スルホニル]アミノ}メチル)ベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-[({[4-(トリフルオロメチル)フェニル]スルホニル}アミノ)メチル]ベ
ンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-({[(4-メチル-2-ニトロフェニル)スルホニル]アミノ}メチル)ベンズア
ミド
　N-ヒドロキシ-4-{[(キノリン-7-イルスルホニル)アミノ]メチル}ベンズアミド
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　4-[({[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}アミノ)メチル]-N-ヒドロキシベン
ズアミド
　N-ヒドロキシ-4-({[2-(4-メチルフェニル)プロパノイル]アミノ}メチル)ベンズアミド
　4-{[(ビフェニル-4-イルアセチル)アミノ]メチル}-N-ヒドロキシベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-[({[1-(4-メチルフェニル)シクロペンチル]カルボニル}アミノ)メチル
]ベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-({[3-(2-ヒドロキシフェニル)プロパノイル]アミノ}メチル)ベンズア
ミド
　N-ヒドロキシ-4-{[(4-フェニルブタノイル)アミノ]メチル}ベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-({[4-(4-メチルフェニル)ブタノイル]アミノ}メチル)ベンズアミド
　4-({[(2E)-3-(2-フリル)プロパ-2-エノイル]アミノ}メチル)-N-ヒドロキシベンズアミ
ド
　N-{4-[(ヒドロキシアミノ)カルボニル]ベンジル}-1H-インドール-3-カルボキサミド
　N-{4-[(ヒドロキシアミノ)カルボニル]ベンジル}-1H-インドール-2-カルボキサミド
　N-ヒドロキシ-4-({[(2E)-3-(4-メチルフェニル)プロパ-2-エノイル]アミノ}メチル)ベ
ンズアミド
【０２１９】
　N-ヒドロキシ-4-{[(2-ヒドロキシ-3-ニトロベンジル)アミノ]メチル}ベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-({[(4-メトキシ-1-ナフチル)メチル]アミノ}メチル)ベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-{[(2-ニトロベンジル)アミノ]メチル}ベンズアミド
　4-{[(ビフェニル-2-イルメチル)アミノ]メチル}-N-ヒドロキシベンズアミド
　4-{[(2-フルオロ-6-メトキシベンジル)アミノ]メチル}-N-ヒドロキシベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-{[(2-ヒドロキシ-6-メトキシベンジル)アミノ]メチル}ベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-({[(2-ヒドロキシ-1-ナフチル)メチル]アミノ}メチル)ベンズアミド
　4-({[4-(ベンジルオキシ)ベンジル]アミノ}メチル)-N-ヒドロキシベンズアミド
　4-{[(3-フルオロ-4-メチルベンジル)アミノ]メチル}-N-ヒドロキシベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-{[(2-ナフチルメチル)アミノ]メチル}ベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-[({[(2-ヒドロキシ-6-メチルフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)メ
チル]ベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-[({[(2-ヒドロキシ-4-ニトロフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)メ
チル]ベンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-[({[(2-ヒドロキシフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)メチル]ベン
ズアミド
　N-ヒドロキシ-4-[({[(3-ヒドロキシ-2-ナフチル)アミノ]カルボニル}アミノ)メチル]ベ
ンズアミド
　N-ヒドロキシ-4-[({[(2-メルカプトフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)メチル]ベン
ズアミド
　4-[({[(3-アセチルフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)メチル]-N-ヒドロキシベンズ
アミド
　N-ヒドロキシ-4-[({[(2-ニトロピリジン-3-イル)アミノ]カルボニル}アミノ)メチル]ベ
ンズアミド
　4-[({[(2-アミノフェニル)アミノ]カルボニル}アミノ)メチル]-N-ヒドロキシベンズア
ミド
　4-[({[(8-アミノ-1-ナフチル)アミノ]カルボニル}アミノ)メチル]-N-ヒドロキシベンズ
アミド
　メチルN5-ヒドロキシ-N2-[2-(4-メチルフェニル)プロパノイル]グルタミネート
【０２２０】
　エチルN5-ヒドロキシ-N2-[2-(4-メチルフェニル)プロパノイル]グルタミネート
　メチルN2-(ビフェニル-4-イルアセチル)-N5-ヒドロキシグルタミネート
　エチルN2-(ビフェニル-4-イルアセチル)-N5-ヒドロキシグルタミネート
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　メチルN5-ヒドロキシ-N2-{[1-(4-メチルフェニル)シクロペンチル]カルボニル}グルタ
ミネート
　エチルN5-ヒドロキシ-N2-{[1-(4-メチルフェニル)シクロペンチル]カルボニル}グルタ
ミネート
　メチルN5-ヒドロキシ-N2-[3-(2-ヒドロキシフェニル)プロパノイル]グルタミネート
　エチルN5-ヒドロキシ-N2-[3-(2-ヒドロキシフェニル)プロパノイル]グルタミネート
　メチルN5-ヒドロキシ-N2-(4-フェニルブタノイル)グルタミネート
　エチルN5-ヒドロキシ-N2-(4-フェニルブタノイル)グルタミネート
　メチルN5-ヒドロキシ-N2-[4-(4-メチルフェニル)ブタノイル]グルタミネート
　エチルN5-ヒドロキシ-N2-[4-(4-メチルフェニル)ブタノイル]グルタミネート
　メチルN2-[(2E)-3-(3-フリル)プロパ-2-エノイル]-N5-ヒドロキシグルタミネート
　エチルN2-[(2E)-3-(2-フリル)プロパ-2-エノイル]-N5-ヒドロキシグルタミネート
　メチルN5-ヒドロキシ-N2-(1H-インドール-3-イルカルボニル)グルタミネート
　エチルN5-ヒドロキシ-N2-(1H-インドール-3-イルカルボニル)グルタミネート
　メチルN5-ヒドロキシ-N2-(1H-インドール-2-イルカルボニル)グルタミネート
　エチルN5-ヒドロキシ-N2-(1H-インドール-2-イルカルボニル)グルタミネート
　メチルN5-ヒドロキシ-N2-[(2E)-3-(4-メチルフェニル)プロパ-2-エノイル]グルタミネ
ート
　エチルN5-ヒドロキシ-N2-[(2E)-3-(4-メチルフェニル)プロパ-2-エノイル]グルタミネ
ート
　1-(2-ヒドロキシ-4-メチルベンゾイル)プロリンアミド
【０２２１】
　N-ヒドロキシ-1-(2-ヒドロキシ-4-メチルベンゾイル)プロリンアミド
　1-(ビフェニル-4-イルカルボニル)プロリンアミド
　1-(ビフェニル-4-イルカルボニル)-N-ヒドロキシプロリンアミド
　1-(4-tert-ブチルベンゾイル)プロリンアミド
　1-(4-tert-ブチルベンゾイル)-N-ヒドロキシプロリンアミド
　1-(1-ヒドロキシ-2-ナフトイル)プロリンアミド
　N-ヒドロキシ-1-(1-ヒドロキシ-2-ナフトイル)プロリンアミド
　1-(3-ヒドロキシ-2-ナフトイル)プロリンアミド
　N-ヒドロキシ-1-(3-ヒドロキシ-2-ナフトイル)プロリンアミド
　1-(キノリン-6-イルカルボニル)プロリンアミド
　N-ヒドロキシ-1-[(7-ヒドロキシキノリン-6-イル)カルボニル]プロリンアミド
　1-(イソキノリン-3-イルカルボニル)プロリンアミド
　N-ヒドロキシ-1-(イソキノリン-3-イルカルボニル)プロリンアミド
　1-(ピリジン-2-イルカルボニル)プロリンアミド
　N-ヒドロキシ-1-(ピリジン-2-イルカルボニル)プロリンアミド
　1-[(2-メルカプトピリジン-3-イル)カルボニル]プロリンアミド
　N-ヒドロキシ-1-[(2-メルカプトピリジン-3-イル)カルボニル]プロリンアミド
　1-(イソキノリン-1-イルカルボニル)プロリンアミド
　N-ヒドロキシ-1-(イソキノリン-1-イルカルボニル)プロリンアミド
　4-アミノ-N-ベンジル-3-ヒドロキシベンズアミド
【０２２２】
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(2-ヒドロキシベンジル)ベンズアミド
　4-アミノ-N-(4-フルオロベンジル)-3-ヒドロキシベンズアミド
　4-アミノ-N-(3,5-ジメトキシベンジル)-3-ヒドロキシベンズアミド
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(2-ナフチルメチル)ベンズアミド
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(2-フェノキシエチル)ベンズアミド
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-[1-(2-ナフチル)エチル]ベンズアミド
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(2-フェニルエチル)ベンズアミド
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　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(3-フェニルプロピル)ベンズアミド
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(4-フェニルブチル)ベンズアミド；
　5-アミノ-N-ベンジル-2-ヒドロキシベンズアミド
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-ヒドロキシベンジル)ベンズアミド
　5-アミノ-N-(4-フルオロベンジル)-2-ヒドロキシベンズアミド
　5-アミノ-N-(3,5-ジメトキシベンジル)-2-ヒドロキシベンズアミド
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-ナフチルメチル)ベンズアミド
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-フェノキシエチル)ベンズアミド
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-[1-(2-ナフチル)エチル]ベンズアミド
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-フェニルエチル)ベンズアミド
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(3-フェニルプロピル)ベンズアミド、および
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(4-フェニルブチル)ベンズアミド。
【０２２３】
　上記名前は、CambridgeSoftから利用可能なChemDraw Ultra v. 9.0.1を用いて作製した
。
実施例4
【０２２４】
　SSAO活性の測定：全てのアッセイは、ヒトまたはマウス脂肪組織由来のSSAOを用いて37
℃で行った。酵素活性は、ベンジルアミンの酸化により形成される過酸化水素の検出を通
して測定した。本方法は、10-アセチル-3,7-ジヒドロキシフェノキサジン(Molecular Pro
bes A-6550)のホースラディッシュパーオキシダーゼ触媒過酸化水素酸化に基づき、これ
により高蛍光産物であるレゾルフィンが生成される(励起545nm；放射590nm)(Zhou および
Panchuk-Voloshina、1997)。SSAO活性の供給源として用いるヒトまたはマウス脂肪組織ホ
モゲネートを、180μLの、200mMリン酸緩衝液ならびにホースラディッシュパーオキシダ
ーゼ(最終濃度1U/mL)およびAmplex Red試薬(60μM)、および必要なときは種々の濃度の阻
害剤を含むH2O2検出用混合物中で37℃で20分間96ウェルマイクロプレート中でプレインキ
ュベーションした。触媒反応は、それぞれ最終濃度が100μMおよび1mMとなるようヒトホ
モゲネートについて基質として10mMのベンジルアミン20μLを加えて開始した。試料の蛍
光強度を1時間連続して測定し(励起545nm；放射590 nm)、H2O2濃度を標準H2O2の連続希釈
から作製した較正曲線から計算した。SSAO介在反応により特異的に形成されたH2O2の量を
評価するため、セミカルバジド100μMを同じ処理をしたコントロールウェルに含め、この
値を形成されたH2O2の総量から引いた。
【０２２５】
　阻害は、阻害剤を含まないコントロールと比較したシグナルの低下%として測定した。
基質を含まないブランク値を各実験条件について蛍光から引いた。表1に示すIC50はGraph
Pad Prism 4プログラムを用いて計算した。
【０２２６】
表１
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【表１３】

【０２２７】
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【表１４】

【０２２８】
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【表１５】

【０２２９】
　前記開示は、本発明のある特定の態様を強調し、それと等価なすべての修飾または代替
物は添付の特許請求の範囲に記載の本発明の精神および範囲内であると理解すべきである
。
【０２３０】
　本発明およびそれを製造し使用する方法(mannerおよびprocess)を、関与するあらゆる
当業者がそれを製造し使用できるように完全、明解、簡潔、および正確に記載している。
前記は本発明の好ましい態様を説明し、特許請求の範囲に記載の本発明の精神または範囲
から逸脱することなくそれを修飾してよいと理解すべきである。本発明の内容を具体的に
指摘し、明確に主張するために、以下の特許請求の範囲が本明細書を結論づける。
【手続補正書】
【提出日】平成19年3月30日(2007.3.30)
【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：
R3-(Y)n-(CR2R2)m-Z
で示される化合物またはその医薬的に許容される塩
［ここで、mは1～4であり；
　nは1であり；
　ZはCONR10Hであり；
　Yは-C(O)NH-であり； 
　R1は独立してHまたはC1-C6アルキルであり； 
　R2は独立してHまたはC1-C6アルキルであり、ここで、該C1-C6アルキルは、OH、NH2、ま
たはSHで置換されていることがある；
　R3は、フェニル、ナフチル、インダニル、およびビフェニル、C5-C6シクロアルキルか
ら選ばれるアリール；ピリジル、ピリミジル、インドリル、ピロリル、チエニル、フラニ
ル、チアゾリル、ピラゾリル、およびオキサゾリルから選ばれるヘテロアリール；ピペラ
ジニル、ピペリジニル、ピロリジニル、キノリニル、テトラヒドロピラニル、モルホリニ
ル、チオモルホリニル、およびS,S-ジオキソチオモルホリニルから選ばれるヘテロシクロ
アルキルであり、ここで、そのそれぞれは、独立してC1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、
ハロゲン、CF3、OCF3、ニトロ、CN、CO2H、C1-C6アルキルチオ、C1-C6アルコキシ、フェ
ニル、ピリジル、チエニル、フラニル、ピリミジル、またはヒドロキシである1、2、3、4
、または5個の基で置換されていることがある。］。
【請求項２】
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-ブロモフェニル)カルボニル]グリシンアミドである請求項1記載
の化合物。
【請求項３】
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　式：
【化１】

で示される化合物
［式中、R10およびR20は、独立してH、C1-C6アルキル、C2-C6アルケニル、C2-C6アルキニ
ル、アリール、置換アリール；S、N、およびO、またはC3-C7シクロアルキルから選ばれる
1または2のヘテロ原子を含むヘテロシクロアルキルであり、ここで、該アルキル、アリー
ル、またはシクロアルキル基のいずれかのメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキルまたはC

1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリールで置換されていることがあり；
　R30およびR40は、独立してH、OH、SH、ハロゲン、ニトロ、アミノ、モノまたはジ(C1-C

6アルキル)アミノ、C1-C6アルキル、C1-C6アルカノイル、アリール、置換アリール、C1-C

6アルコキシ、C1-C6アルコキシアルキル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シクロアルキルア
ルキル、C3-C7シクロアルキルアルコキシ、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、
ヘテロシクロアルキル、またはヘテロシクロアルキルアルキルであり、ここで、該サイク
リック部分、該アルキル部分または上記のぞれぞれの組み合わせは、独立してハロゲン、
C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、アリール、置換アリール、ハロゲン、ニトロ、ニトロ
ソ、アルデヒド、カルボン酸、-C(O)NH2、C(O)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6アルキ
ル)(C1-C6アルキル)、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、C1-C6アルコキシカ
ルボニル、サルフェート、イミン、ヒドロキシルまたはニトリルである1、2、3、4、また
は5個の基で置換されていることがあり；；
　Y1は、(CH2)nまたはアリールであり；
　mは、0、1、2、3、または4であり；
　nは、0、1、2、3、または4であり；
　Wは、NHOH、NH2、NHR10、OR10、またはNH-NHR10であり；
　X1およびX2は、独立してC、CH、またはNであり、ただし、X1およびX2は同時にNではな
い；ここで、破線は、存在していることがあるシクロアルキルまたはアリール基を表す；
および
　nおよびmは、独立して1～5の整数である。］。
【請求項４】
　mが0である請求項3記載の化合物。
【請求項５】
　R30およびR40が、独立してH、OH、SH、ハロゲン、ニトロ、アミノ、モノまたはジ(C1-C

6アルキル)アミノ、C1-C6アルキル、C1-C6アルカノイル、またはC1-C6アルコキシである
請求項4記載の化合物。
【請求項６】
　Y1が(CH2)nであり、nが0、1、または2である請求項5記載の化合物。
【請求項７】
　WがNHOHである請求項6記載の化合物。
【請求項８】
　N-ヒドロキシ-N'-(1-メチル-3-フェニルプロピル)スクシンアミド；
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシフェニル)スクシンアミド；および
　N1-ヒドロキシ-N4-(1-(ナフタレン-2-イル)エチル)スクシンアミド
である請求項3記載の化合物。
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【請求項９】
　式：
【化２】

で示される化合物
［式中、nは1～5の整数であり；
　R10は、独立してH、C1-C6アルキル、アリール、C2-C6アルケニル、C2-C6アルキニル、
置換アリール、S、N、およびOから選ばれる1または2のヘテロ原子を含むヘテロシクロア
ルキル、またはC3-C7シクロアルキル、ここで、該アルキル、アリール、またはシクロア
ルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、アリール
、または置換アリールで置換されていることがあり；
　R20は、H、C1-C6アルキル、アリール、置換アリール、C1-C6アルコキシ、C1-C6アルコ
キシアルキル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シクロアルキルアルキル、C3-C7シクロアル
キルアルコキシ、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、ヘテロシクロアルキル、ま
たはヘテロシクロアルキルアルキルである、ここで、上記のそれぞれは、独立してハロゲ
ン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、アリール、アリールアルコキシ、置換アリール、
ハロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アル
キル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、アミノ、C1-C6アルコキシカルボニル、
サルフェート、イミン、ヒドロキシルまたはニトリルである1、2、3、4、または5個の基
で置換されていることがあるか；または
　R10、R20、およびそれらが結合している炭素がシクロアルキル環を形成する；
　R40は、H、C1-C6アルキル、アリール、置換アリール、C1-C6アルコキシ、C1-C6アルコ
キシアルキル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シクロアルキルアルキル、C3-C7シクロアル
キルアルコキシ、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、ヘテロシクロアルキル、ま
たはヘテロシクロアルキルアルキルである、ここで、上記のそれぞれは、独立してハロゲ
ン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、アリール、アリールアルコキシ、置換アリール、
ハロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アル
キル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、アミノ、C1-C6アルコキシカルボニル、
サルフェート、イミン、ヒドロキシルまたはニトリルである1、2、3、4、または5個の基
で置換されていることがあり；または
　Y1は、SO2、C(O)、CH2、または-NHC(O)であり；および
　Wは、NHOH、NHR10、OR10、またはNH-NHR10である。］。
【請求項１０】
　R40が、フェニル、ナフチル、フラニル、インドリル、またはキノリニルであり、ここ
で、上記のそれぞれは、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、フェニル
、ハロゲン、ニトロ、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6ア
ルキル)(C1-C6アルキル)、アミノ、C1-C6アルコキシカルボニル、ヒドロキシルまたはニ
トリルである1、2、または3個の基で置換されていることがある
請求項9記載の化合物。
【請求項１１】
　nが1または2であり、R10およびR20が共にHである請求項10記載の化合物。
【請求項１２】
　R10、R20、およびそれらが結合している炭素がシクロアルキル環を形成し、WがNHOHで
ある請求項10記載の化合物。
【請求項１３】
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　N-ヒドロキシ-4-[({[1-(4-メチルフェニル)シクロペンチル]カルボニル}アミノ)メチル
]ベンズアミド；および
　N-ヒドロキシ-4-({[3-(2-ヒドロキシフェニル)プロパノイル]アミノ}メチル)ベンズア
ミドから選ばれる請求項9記載の化合物。
【請求項１４】
　式：
【化３】

で示される化合物
［式中、nは1～5の整数であり；
　R10は、独立してH、C1-C6アルキル、アリール、C2-C6アルケニル、C2-C6アルキニル、
置換アリール；S、N、およびOから選ばれる1または2のヘテロ原子を含むヘテロシクロア
ルキル；またはC3-C7シクロアルキルであり、ここで、該アルキル、アリール、またはシ
クロアルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキルまたはC1-C6アルコキシ
、アリールまたは置換アリールで置換されていることがあり； 
　R20は、独立してH、C1-C6アルキル、C2-C6アルケニル、C2-C6アルキニル、アリール、
置換アリール；S、N、およびOから選ばれる1または2のヘテロ原子を含むヘテロシクロア
ルキル；またはC3-C7シクロアルキルであり、ここで、該アルキル、アリール、またはシ
クロアルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキルまたはC1-C6アルコキシ
、アリールまたは置換アリールで置換されていることがあり；
　R30は、独立してH、C1-C6アルキル、アリール、置換アリール、C1-C6アルコキシ、C1-C

6アルコキシアルキル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シクロアルキルアルキル、C3-C7シク
ロアルキルアルコキシ、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、ヘテロシクロアルキ
ル、またはヘテロシクロアルキルアルキルであり、ここで、上記のそれぞれは、独立して
ハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、アリール、置換アリール、ハロゲン、ニト
ロ、ニトロソ、アルデヒド、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C

1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、アミノ、C1-C6アルコキシカルボニル、サルフェート、
イミン、ヒドロキシル、またはニトリルである1、2、3、4、または5個の基で置換されて
いることがあり；または
　R20、R30、およびそれらが結合している炭素は、シクロアルキル環を形成し；または
【化４】

は、nが2～5である時はオレフィンを含むことがあり、そのような場合は、R20はオレフィ
ン炭素上に存在しない；
　R40は、H、C1-C6アルキル、アリール、置換アリール、C1-C6アルコキシ、C1-C6アルコ
キシアルキル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シクロアルキルアルキル、C3-C7シクロアル
キルアルコキシ、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、ヘテロシクロアルキル、ま
たはヘテロシクロアルキルアルキルであり、ここで、上記のそれぞれは、独立してハロゲ
ン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、アリール、置換アリール、ハロゲン、ニトロ、ニ
トロソ、アルデヒド、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6ア
ルキル)(C1-C6アルキル)、アミノ、C1-C6アルコキシカルボニル、サルフェート、イミン
、ヒドロキシルまたはニトリルである1、2、3、4、または5個の基で置換されていること
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があり；
　Y1は、CH2、C(O)、またはSO2であり；および
　Wは、それぞれ独立してNHOH、NHR10、OR10、またはNH-NHR10である。］。
【請求項１５】
　Y1がC(O)である請求項14記載の化合物。
【請求項１６】
　R40がフェニル、インドリル、またはフラニルであり、ここで、上記のそれぞれは、独
立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6アルコキシ、アリール、ハロゲン、ニトロ、カル
ボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、
アミノ、C1-C6アルコキシカルボニル、ヒドロキシルまたはニトリルである1、2、または3
個の基で置換されていることがある請求項15記載の化合物。
【請求項１７】
　nが2であるときは、
【化５】

はC2オレフィンであり、R20は存在せず、R30はHまたはC1-C4アルキルである
請求項15記載の化合物。
【請求項１８】
　R20、R30、およびそれらと結合している炭素がシクロアルキル環を形成し、少なくとも
1のWがOHである請求項15記載の化合物。
【請求項１９】
　以下から選ばれる請求項14記載の化合物：
　N-(ビフェニル-4-イルアセチル)グルタミン酸；
　N5-ヒドロキシ-N2-{[1-(4-メチルフェニル)シクロペンチル]カルボニル}グルタミン；
　N-(4-フェニルブタノイル)グルタミン酸；
　N-[4-(4-メチルフェニル)ブタノイル]グルタミン酸；および
　N-[(2E)-3-(4-メチルフェニル)プロパ-2-エノイル]グルタミン酸。
【請求項２０】
　式：

【化６】

で示される化合物
［式中、R20およびR30は、独立してH、C1-C6アルキル、アリール、置換アリール；S、N、
およびOから選ばれる1または2のヘテロ原子を含むヘテロシクロアルキル；またはC3-C7シ
クロアルキルであり、ここで、該アルキル、アリール、またはシクロアルキル基のあらゆ
るメンバーは、ハロゲン、OH、SH、C1-C6アルキルまたはC1-C6アルコキシ、アリール、ま
たは置換アリールで置換されていることがあり；
　Wは、NHOH、NHR10、OR10、またはNH-NHR10であり；
　Xは、C、CH、またはS、N、およびOから選ばれるあらゆるヘテロ原子であり；
　Y1はCOまたはCH2であり；
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　破線は存在していることがあるアリール、ヘテロアリールまたはヘテロシクロアルキル
環を表す。］。
【請求項２１】
　Y1がCOである請求項20記載の化合物。
【請求項２２】
【化７】

がフェニル、ナフチル、ピリジル、またはキノリニルであり、そのそれぞれが、独立して
OH、SH、C1-C4アルキル、C1-C4アルコキシ、またはフェニルである1、2、または3個の基
で置換されていることがある
請求項21記載の化合物。
【請求項２３】
　WがNHOHまたはNH2である請求項20記載の化合物。
【請求項２４】
　1-(ビフェニル-4-イルカルボニル)プロリンアミド；
　1-(4-tert-ブチルベンゾイル)プロリンアミド；
　1-(3-ヒドロキシ-2-ナフトイル)プロリンアミド；および
　1-(キノリン-6-イルカルボニル)プロリンアミドから選ばれる請求項20記載の化合物。
【請求項２５】
　式：

【化８】

で示される化合物
［式中、R10およびR20は、独立してH、C1-C6アルキル、C2-C6アルケニル、C2-C6アルキニ
ル、アリール、置換アリール；S、N、およびOから選ばれる1または2のヘテロ原子を含む
ヘテロシクロアルキル、またはC3-C7シクロアルキルである、ここで、該アルキル、アリ
ール、またはシクロアルキル基のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキルまたはC

1-C6アルコキシ、アリールまたは置換アリールで置換されていることがある。］。
【請求項２６】
　R10がHまたはC1-C4アルキルである請求項25記載の化合物。
【請求項２７】
　R20は、フェニルまたはナフチルで置換されているC1-C6アルキルであり、ここで、それ
ぞれは、独立してOH、ハロゲン、C1-C4アルキル、またはC1-C4アルコキシである1または2
個の基で置換されていることがある、請求項26記載の化合物。
【請求項２８】
　5-アミノ-N-ベンジル-2-ヒドロキシベンズアミド；
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-ヒドロキシベンジル)ベンズアミド；
　5-アミノ-N-(4-フルオロベンジル)-2-ヒドロキシベンズアミド；
　5-アミノ-N-(3,5-ジメトキシベンジル)-2-ヒドロキシベンズアミド；
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-ナフチルメチル)ベンズアミド；
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-フェニルエチル)ベンズアミド；
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　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(3-フェニルプロピル)ベンズアミド；および
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(4-フェニルブチル)ベンズアミド
から選ばれる請求項25記載の化合物。
【請求項２９】
　式：
【化９】

で示される化合物
［式中、R20は、-CH2-X、-CH2CH2-X、-CH(CH3)-X、-CH2CH2CH2-X、-CH2CH2CH2CH2-X、ま
たは-CH2CH2-O-Xであり；
　Xは、メトキシ、-F、または-OHから選ばれる1または2個の基で置換されていることがあ
るフェニルまたはナフチルである。］。
【請求項３０】
　4-アミノ-N-(4-フルオロベンジル)-3-ヒドロキシベンズアミド；
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(2-ナフチルメチル)ベンズアミド；
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(2-フェノキシエチル)ベンズアミド；
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-[1-(2-ナフチル)エチル]ベンズアミド；
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(2-フェニルエチル)ベンズアミド；
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(3-フェニルプロピル)ベンズアミド；および
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(4-フェニルブチル)ベンズアミド
から選ばれる請求項29記載の化合物。
【請求項３１】
　化合物、N-ヒドロキシ-2-(2-(2-メチル-1H-インドール-3-イル)アセトアミド)アセトア
ミド。
【請求項３２】
　化合物、N-ヒドロキシ-4-({[(4-メチルフェニル)スルホニル]アミノ}メチル)ベンズア
ミド。
【請求項３３】
　化合物、N-(1H-インドール-2-イルカルボニル)グルタミン酸。
【請求項３４】
　化合物、1-(イソキノリン-1-イルカルボニル)プロリンアミド。
【請求項３５】
　化合物、5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-フェノキシエチル)ベンズアミド。
【請求項３６】
　以下から選ばれる化合物：
　N2-(ビフェニル-4-イルスルホニル)-N1-ヒドロキシトレオニンアミド；
　3-アミノ-N2-(ビフェニル-4-イルスルホニル)-N1-ヒドロキシアラニンアミド；
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]セリンアミド；
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]トレオニンアミド；
　N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシセリンアミド；
　N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシトレオニンアミ
ド；
　N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシグリシンアミド
；
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)セリンアミド；
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)トレオニンアミド；
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　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]セリンアミド；
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)グリシンアミド；
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]トレオニンアミド；
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]アラニンアミド；
　N1-ヒドロキシ-N2-(キノリン-7-イルスルホニル)トレオニンアミド；
　N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシセリンアミド；およ
び
　N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシトレオニンアミド。
【請求項３７】
　銅含有アミンオキシダーゼ酵素の病的発現を特徴とする疾患または障害を有する動物の
治療方法であって、治療的有効濃度の、式：
R3-(Y)n-(CR2R2)m-Z
で示される化合物またはその医薬的に許容される塩である該銅含有アミンオキシダーゼ阻
害剤をそのような治療を必要とする動物に投与することを含む方法
［式中、mは、0または1～6であり；
　nは0または1であり；
　ZはCONR10H、COOH、B(OH)2、SO2NR10H、OR1、SR1、NHR1、PO3H、CH2NHR1、COR1、CONHR

1、CHNR1、またはCNR1NHR1であり；
　Yは、それぞれ独立して-CO-、-CS-、-NR2OR2-、-NR2-、-SR2-、-NR2SO2R2-、-COR2-、-
NR2-C(NR2)-NR2-、-(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキル)C(O)
-、-NHC(O)-(C1-C6アルキル)-、-N(C1-C6アルキル)C(O)-(C1-C6アルキル)-、-NHC(O)-、-
N(C1-C6アルキル)C(O)-、-C(O)NH-、-C(O)-N(C1-C6アルキル)、-SO2NH-、-SO2-N(C1-C6ア
ルキル)-、-(C1-C6アルキル)-C(O)NH-、-(C1-C6アルキル)-C(O)-N(C1-C6アルキル)-、-O-
(C1-C6アルキル)-NHC(O)-、または-O-(C1-C6アルキル)-N(C1-C6アルキル)C(O)-であり、
ここで、該アルキル部分または上記それぞれの部分は、独立してハロゲン、C1-C4アルコ
キシ、アミノ、モノまたはジ(C1-C6アルキル)アミノ、OH、インドリル、ピロリル、ピリ
ジル、フラニル、グアニジニル、カルボキシル、または=Oである1、2、または3個の基で
置換されていることがあり；
　R1は、それぞれ独立してH、C1-C6アルキル、アリール、置換アリール、S、N、およびO
から選ばれる少なくとも1のおよび2以下のヘテロ原子を含むヘテロシクロアルキル、また
はC3-C7シクロアルキルであり、ここで、該アルキル、アリール/またはシクロアルキル基
のあらゆるメンバーは、ハロゲン、C1-C6アルキルまたはC1-C6アルコキシ、アリールまた
は置換アリールで置換されていることがあり；
　R2は、それぞれ独立してH、C1-C6アルキル、カルボキシル、C1-C6アルコキシカルボニ
ル、アリール、置換アリール、C1-C6アルコキシ、C1-C6アルコキシアルキル、C3-C7シク
ロアルキル、C3-C7シクロアルキルアルキル、C3-C7シクロアルキルアルコキシ、ヘテロア
リール、ヘテロアリールアルキル、ヘテロシクロアルキル、またはヘテロシクロアルキル
アルキルであり、ここで、上記のそれぞれは、独立してハロゲン、C1-C6アルキル、C1-C6
アルコキシ、アリール、置換アリール、ハロゲン、ニトロ、ニトロソ、アルデヒド(CHO)
、カルボン酸、-C(O)NH2、-C(O)NH(C1-C6アルキル)、-C(O)N(C1-C6アルキル)(C1-C6アル
キル)、アミノ、NH(C1-C6アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、C1-C6アルコキ
シカルボニル、サルフェート、イミン、ヒドロキシ、-SH、またはニトリルである1、2、3
、4、または5個の基で置換されていることがあり；および
　R3は、アリール、C1-C6アルキル、C2-C4アルケニル、C3-C7シクロアルキル、C3-C7シク
ロアルキル C1-C6アルキル、C3-C7シクロアルキル C1-C6アルコキシ、ヘテロアリール、
ヘテロシクロアルキルであり、そのそれぞれは、独立してC1-C6アルキル、C1-C6アルコキ
シ、ハロゲン、ハロアルキル、ハロアルコキシ、ニトロ、アミノ、NH(C1-C6アルキル)、N
(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、CN、CO2H、C1-C6アルキルチオ、C1-C4ハロアルキル、
C1-C4ハロアルコキシ、C1-C6アルコキシ、アリール、ヘテロアリール、またはヒドロキシ
である1、2、3、4、または5個の基で置換されていることがあり；ここで、該R3上のアリ
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ールおよびヘテロアリール置換基は、さらに独立してC1-C6アルキル、アミノ、NH(C1-C6
アルキル)、N(C1-C6アルキル)(C1-C6アルキル)、OH、NO2、C1-C6アルコキシ、ハロゲン、
アリールアルコキシ(ある局面において、フェニルアルコキシ、別の局面において、フェ
ニルC1アルコキシ)、ハロアルキル(ある局面において、CF3)、ハロアルコキシ(ある局面
において、OCF3)、チオール、またはC2-C6アルカノイル(ある局面において、C2アルカノ
イル)である1またはそれ以上の基で置換されていることがある。］。
【請求項３８】
　該銅含有アミンオキシダーゼがセミカルバジド感受性アミンオキシダーゼである請求項
37記載の方法。
【請求項３９】
　該動物がヒトである請求項37記載の方法。
【請求項４０】
　該疾患または障害が、炎症性疾患、脂肪細胞機能不全関連疾患、炭水化物代謝関連疾患
、血管疾患、神経変性疾患または癌である請求項37記載の方法。
【請求項４１】
　該炎症性疾患が関節リウマチ、変形性関節症、脊椎炎、骨(再)吸収性疾患、敗血症、敗
血症性ショック、慢性肺炎症性疾患、発熱、歯周病、潰瘍性大腸炎、熱感(pyresis)、嚢
胞性線維症、免疫系の機能不全、多発性硬化症、ブドウ膜炎、緑内障または結膜炎を含む
眼の炎症性病状である請求項40記載の方法。
【請求項４２】
　該炎症性疾患が変形性関節症、関節リウマチ、リウマチ性脊椎炎、痛風性関節炎強直性
脊椎炎、乾癬性関節炎および他の関節病状、または関節の炎症を含む変性性骨または関節
病状である請求項40記載の方法。
【請求項４３】
　該炎症性疾患が、アレルギー性病変、扁平苔癬、バラ色粃糠疹、湿疹、乾癬、または皮
膚炎である慢性炎症性皮膚病状である請求項40記載の方法。
【請求項４４】
　該炎症性疾患が、炎症性腸疾患、クローン病、萎縮性胃炎、痘瘡様胃炎(gastritis var
ialoforme)、潰瘍性大腸炎、セリアック病、限局性回腸炎、胃潰瘍、特に過敏性腸症候群
、逆流性食道炎、およびHelicobacter pyloriまたは他の感染性生物による感染または非
ステロイド系抗炎症剤による治療から生じる消化管に対する損傷である消化管の疾患また
は障害である請求項40記載の方法。
【請求項４５】
　該炎症性疾患が、喘息、気管支炎、特に慢性閉塞性肺疾患、農夫肺、または急性呼吸促
迫症候群である炎症性肺障害である請求項40記載の方法。
【請求項４６】
　該炎症性疾患が、髄膜炎、膵炎、菌血症、内毒素血症(敗血症性ショック)、アフター性
潰瘍、歯肉炎、熱感(pyresis)、または炎症痛、ニューロパシー痛、急性痛または中枢性
起源の痛みを含む痛みである請求項40記載の方法。
【請求項４７】
　該炎症性疾患が多発性硬化症、アルツハイマー病、または虚血性脳梗塞関連虚血再還流
損傷を含む中枢神経系炎症病状または疾患である請求項40記載の方法。
【請求項４８】
　該炭水化物代謝関連疾患が糖尿病または糖尿病の合併症、すなわち、アテローム性動脈
硬化症、血管性網膜症、腎症、ニューロパシー、関節障害または足部潰瘍を含む微小血管
または大血管疾患である請求項40記載の方法。
【請求項４９】
　脂肪細胞代謝機能不全が肥満または糖尿病、高血圧症またはアテローム性動脈硬化症を
含むその合併症である請求項40記載の方法。
【請求項５０】
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　該神経変性疾患がアルツハイマー病またはパーキンソン病である請求項40記載の方法。
【請求項５１】
　該血管疾患がアテローム性および非アテローム性動脈硬化症、虚血性心疾患、またはレ
イノー病および現象である請求項40記載の方法。
【請求項５２】
　該疾患または障害が、アテローム性動脈硬化症、神経変性疾患、肥満、高血圧症または
癌である請求項37記載の方法。
【請求項５３】
　請求項1記載の化合物、またはその医薬的に許容される塩、およびその医薬的に許容さ
れる賦形剤、希釈剤またはアジュバントを含む医薬組成物。
【請求項５４】
　該化合物がN1-ヒドロキシ-N2-[(4-ブロモフェニル)カルボニル]グリシンアミドである
請求項53記載の医薬組成物。
【請求項５５】
　請求項3記載の化合物、またはその医薬的に許容される塩、およびその医薬的に許容さ
れる賦形剤、希釈剤またはアジュバントを含む医薬組成物。
【請求項５６】
　該化合物が
　N-ヒドロキシ-N'-(1-メチル-3-フェニルプロピル)スクシンアミド；
　N-ヒドロキシ-N'-(2-ヒドロキシフェニル)スクシンアミド；および
　N1-ヒドロキシ-N4-(1-(ナフタレン-2-イル)エチル)スクシンアミドである
請求項55記載の医薬組成物。
【請求項５７】
　請求項9記載の化合物、またはその医薬的に許容される塩、およびその医薬的に許容さ
れる賦形剤、希釈剤またはアジュバントを含む医薬組成物。
【請求項５８】
　該化合物が
　N-ヒドロキシ-4-[({[1-(4-メチルフェニル)シクロペンチル]カルボニル}アミノ)メチル
]ベンズアミド；および
　N-ヒドロキシ-4-({[3-(2-ヒドロキシフェニル)プロパノイル]アミノ}メチル)ベンズア
ミドである
請求項57記載の医薬組成物。
【請求項５９】
　請求項14記載の化合物、またはその医薬的に許容される塩、およびその医薬的に許容さ
れる賦形剤、希釈剤またはアジュバントを含む医薬組成物。
【請求項６０】
　該化合物が
　N-(ビフェニル-4-イルアセチル)グルタミン酸；
　N5-ヒドロキシ-N2-{[1-(4-メチルフェニル)シクロペンチル]カルボニル}グルタミン；
　N-(4-フェニルブタノイル)グルタミン酸；
　N-[4-(4-メチルフェニル)ブタノイル]グルタミン酸；および
　N-[(2E)-3-(4-メチルフェニル)プロパ-2-エノイル]グルタミン酸である
請求項59記載の医薬組成物。
【請求項６１】
　請求項20記載の化合物、またはその医薬的に許容される塩、およびその医薬的に許容さ
れる賦形剤、希釈剤またはアジュバントを含む医薬組成物。
【請求項６２】
　該化合物が
　1-(ビフェニル-4-イルカルボニル)プロリンアミド；
　1-(4-tert-ブチルベンゾイル)プロリンアミド；
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　1-(3-ヒドロキシ-2-ナフトイル)プロリンアミド；および
　1-(キノリン-6-イルカルボニル)プロリンアミドである請求項61記載の医薬組成物。
【請求項６３】
　請求項25記載の化合物、またはその医薬的に許容される塩、およびその医薬的に許容さ
れる賦形剤、希釈剤またはアジュバントを含む医薬組成物。
【請求項６４】
　該化合物が
　5-アミノ-N-ベンジル-2-ヒドロキシベンズアミド；
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-ヒドロキシベンジル)ベンズアミド；
　5-アミノ-N-(4-フルオロベンジル)-2-ヒドロキシベンズアミド；
　5-アミノ-N-(3,5-ジメトキシベンジル)-2-ヒドロキシベンズアミド；
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-ナフチルメチル)ベンズアミド；
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-フェニルエチル)ベンズアミド；
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(3-フェニルプロピル)ベンズアミド；および
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(4-フェニルブチル)ベンズアミドである
請求項63記載の医薬組成物。
【請求項６５】
　請求項29記載の化合物、またはその医薬的に許容される塩、およびその医薬的に許容さ
れる賦形剤、希釈剤またはアジュバントを含む医薬組成物。
【請求項６６】
　該化合物が
　4-アミノ-N-(4-フルオロベンジル)-3-ヒドロキシベンズアミド；
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(2-ナフチルメチル)ベンズアミド；
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(2-フェノキシエチル)ベンズアミド；
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-[1-(2-ナフチル)エチル]ベンズアミド；
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(2-フェニルエチル)ベンズアミド；
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(3-フェニルプロピル)ベンズアミド；および
　4-アミノ-3-ヒドロキシ-N-(4-フェニルブチル)ベンズアミドである
請求項65記載の医薬組成物。
【請求項６７】
　N-ヒドロキシ-2-(2-(2-メチル-1H-インドール-3-イル)アセトアミド)アセトアミド；
　N-ヒドロキシ-4-({[(4-メチルフェニル)スルホニル]アミノ}メチル)ベンズアミド；
　N-(1H-インドール-2-イルカルボニル)グルタミン酸；
　1-(イソキノリン-1-イルカルボニル)プロリンアミド；
　5-アミノ-2-ヒドロキシ-N-(2-フェノキシエチル)ベンズアミド；
　N2-(ビフェニル-4-イルスルホニル)-N1-ヒドロキシトレオニンアミド；
　3-アミノ-N2-(ビフェニル-4-イルスルホニル)-N1-ヒドロキシアラニンアミド；
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]セリンアミド；
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-プロピルフェニル)スルホニル]トレオニンアミド；
　N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシセリンアミド；
　N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシトレオニンアミ
ド；
　N2-{[4-(1,1-ジメチルプロピル)フェニル]スルホニル}-N1-ヒドロキシグリシンアミド
；
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)セリンアミド；
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)トレオニンアミド；
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチル-3-ニトロフェニル)スルホニル]セリンアミド；
　N1-ヒドロキシ-N2-(2-ナフチルスルホニル)グリシンアミド；
　N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]トレオニンアミド；
　3-アミノ-N1-ヒドロキシ-N2-[(4-メチルフェニル)スルホニル]アラニンアミド；
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　N1-ヒドロキシ-N2-(キノリン-7-イルスルホニル)トレオニンアミド；
　N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシセリンアミド；およ
び
　N2-{[8-(ジメチルアミノ)-2-ナフチル]スルホニル}-N1-ヒドロキシトレオニンアミドか
ら選ばれる化合物、またはその医薬的に許容される塩、およびその医薬的に許容される賦
形剤、希釈剤またはアジュバントを含む医薬組成物。
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