
(57)【要約】
本発明は、置換された 4-アミノシクロヘキサノール , その製造方法、この化合物を含む医
薬及び置換された 4-アミノシクロヘキサノールを多様な適応症 , 特に苦痛の治療用医薬の
製造に使用する方法に関する。
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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 一 般 式 Ｉ
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、
R 1  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分
枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル
（ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １
回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又
不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋
を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る
ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て
い な い ） ;
R 2  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分
枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル
（ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １
回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又
不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋
を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る
ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て
い な い ） ;
あ る い は 基 R 1  及 び R 2 は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 C
H 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し 、 こ の 際 ア ル キ ル 基 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て よ い ,
　 R 5 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分
枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル
（ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １
回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又
不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋
を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す
る ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ
て い な い ） ;
R 3 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
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１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い  ） 又 は  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ
ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
;
R 4  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置
換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , -CHR 6 -CH 2 -CH

2 -CH 2 R
7 ; 又 は  -R 8 -L-R 9

　 　 R 6  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O-R 1 0 ;
　 　 　 　 　 R 1 0 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  
　 　 　 　 　 C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
　 　 R 7  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ,
　 　 R 8  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ,
　 　 L は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 -C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -
　 　 R 9  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） 。 ｝
で 表 わ さ れ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル
（ 但 し 、  
基  R 1  及 び  R 2  が 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 す る 場 合 ,
R 4 は CH 3  で な い か 又 は
基  R 1  及 び  R 2  が 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  (CH 2 ) 5  を 意 味 す る 場 合 , R 4  は  -CH 2
-フ ェ ニ ル で な い 。 ） 。
【 請 求 項 ２ 】
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場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 一 般 式 Ｉ
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、
R 1 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ;
R 2 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ;
R 3 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い  ） 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ ク
リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
R 4  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換
さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 -

CH 2 R
7 ; 又 は  -R 8 -L-R 9

　 　 R 6  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：

10

20

30

40

50

(4) JP 2005-526795 A 2005.9.8



　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O-R 1 0 ;
　 　 　 　 　 R10 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  
　 　 　 　 　 C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
　 　 R 7  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ,
　 　 R 8  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ,
　 　 L は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 -C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -
　 　 R 9  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ｝
で 表 わ さ れ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 ３ 】
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 一 般 式 II 
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、
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R 1 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る
ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て
い な い ） ;
R 2 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る
ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て
い な い ） ;
又 は  基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 C
H 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し 、 こ の 際 ア ル キ ル 基 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て よ い ,
　 　 R 5  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は
非 分 枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル
キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽
和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル
架 橋 を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多
数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合
す る ヘ テ ロ シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は 置
換 さ れ て い な い ）  ;
R 3 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い  ） 又 は  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ
ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
;
R 1 1  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置
換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 ; 又 は  -R 8 -L-R

9

　 　 R 6  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O-R 1 0 ;
　 　 　 　 　 R 1 0  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  
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　 　 　 　 　 C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
　 　 R 7  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ,
　 　 R 8  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ,
　 　 L は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 -C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -
　 　 R 9 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ｝
で 表 わ さ れ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル  
(但 し 、   
基  R 1  及 び  R 2  が 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  (CH 2 ) 5  を 意 味 す る 場 合 , R 1 1  は フ ェ
ニ ル で な い 。 ）
【 請 求 項 ４ 】
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 一 般 式 III
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、
 R 1  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分
枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル
（ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １
回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又
不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋
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を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ;
R 2  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分
枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル
（ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １
回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又
不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋
を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す
る ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ
て い な い ） ;
又 は  基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 C
H 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し 、 こ の 際 ア ル キ ル 基 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て よ い ,
　 　 R 5  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は
非 分 枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル
キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽
和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル
架 橋 を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結
合 す る ヘ テ ロ シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は
置 換 さ れ て い な い ）  ;
R 1 2 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 ,
 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 2 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い  ） 又 は  C 1 - 2 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ
シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い
） ;
R 4  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置
換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , -CHR 6 -CH 2 -CH

2 -CH 2 R
7 ; 又 は  -R 8 -L-R 9 ；

　 　 R 6  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O-R 1 0 ;
　 　 R10 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  
　 　 C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
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　 　 R 7  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ,
　 　 R 8  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ,
　 　 L は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 -C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -
　 　 R 9  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ｝
で 表 わ さ れ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 ５ 】
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ
れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又
は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽
和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介
し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ;
R 2 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ;
又 は 基 R 1 及 び R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 CH 2 又
は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し 、 こ の 際 ア ル キ ル 基 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て よ い ；
R 5 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る
ヘ テ ロ シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は 置 換 さ
れ て い な い ） 、
請 求 項 1, 3 又 は  4の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
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【 請 求 項 ６ 】
R 1 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ
れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又
は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽
和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介
し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; 及 び
R 2 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） 、
請 求 項  2記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 ７ 】
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） : 
又 は 基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 CH

2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 す る ；
　 　  R 5  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は
非 分 枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ；
好 ま し く は  
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; こ の 際  R 1  及 び  R 2 が ２
つ と も Hで あ っ て は な ら な い , 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
又 は  基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  (CH 2 ) 4 - 5 を 意 味 し ,
特 に  
R 1  及 び  R 2  が メ チ ル を 意 味 す る 、
請 求 項 1, 3 又 は  4の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 ８ 】
R 1 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 
R 2 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） : 
好 ま し く は  
R 1 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; こ の 際  R 1 及 び  R 2 が ２ つ と
も Hで あ っ て は な ら な い , 
R 2 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
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特 に  
R 1 及 び  R 2 が メ チ ル を 意 味 す る 、
請 求 項 2記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 ９ 】
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） : 
又 は 基 R 1  及 び R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 CH 2 又
は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し ,
　 　 R 5  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非
分 枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ,
好 ま し く は  
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; こ の 際  R 1 及 び  R 2 が ２ つ と も
Hで あ っ て は な ら な い , 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
又 は  基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て (CH 2 ) 4 - 5  を 意 味 し ,
特 に  
R 1  及 び R 2  が メ チ ル を 意 味 す る 、
請 求 項  5記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ０ 】
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） : 
好 ま し く は  
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; こ の 際  R 1 及 び  R 2 が ２ つ と も
Hで あ っ て は な ら な い , 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
特 に  
R 1  及 び R 2  が メ チ ル を 意 味 す る 、
請 求 項  6記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ １ 】
R 3  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換
さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -
シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） 又 は  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 
そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
好 ま し く は
R 3  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 5 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又
は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; フ ェ ニ ル , ナ フ チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , ベ ン
ゾ チ オ フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , イ ン ド リ
ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ピ ロ リ ル , ピ リ ミ ジ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル （ こ れ ら は
そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） , 又 は 飽 和 , 非 分 枝 状
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C 1 - 2 -ア ル キ ル -基 を 介 し て 結 合 す る C 5 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル , フ ェ ニ ル , ナ フ チ ル , ア ン ト
ラ セ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ
ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , イ ン ド リ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ピ ロ リ ル , ピ リ ミ
ジ ル  又 は  ピ ラ ジ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ;
特 に
R 3  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル 又 は チ オ フ ェ ニ ル （ こ れ ら は そ
れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; 又 は 飽 和 , 非 分 枝 状  C

1 - 2 -ア ル キ ル -基 を 介 し て 結 合 す る フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル 又 は チ オ フ ェ ニ ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） 、
請 求 項 1, 2 又 は 3の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ２ 】
R 1 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置
換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 2 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8
-シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） 又 は  C 1 - 2 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
好 ま し く は
R 1 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 5 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; フ ェ ニ ル , ナ フ チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , ベ
ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , イ ン ド
リ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ピ ロ リ ル , ピ リ ミ ジ ル  又 は  ピ ラ ジ ニ ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） , 又 は  CH 2 -基 を
介 し て 結 合 す る  C 5 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル , フ ェ ニ ル , ナ フ チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , チ オ フ ェ
ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル
, イ ン ド リ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ピ ロ リ ル , ピ リ ミ ジ ル  又 は  ピ ラ ジ ニ
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ;
特 に
R 1 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル 又 は チ オ フ ェ ニ ル （ こ れ ら は
そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; 又 は 飽 和 , 非 分 枝 状
 CH 2 -基 を 介 し て 結 合 す る フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル 又 は チ オ フ ェ ニ ル （ こ れ ら は そ れ
ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） 、
請 求 項 4記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ３ 】
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル , ア リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 　

；
好 ま し く は
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ブ チ ル , シ ク ロ プ ロ ピ ル , シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ
キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ
ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ
ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ
ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル  又 は  ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ ア
ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル  又 は  ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ ナ
フ テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ ノ
ニ ル , ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア ダ マ ン チ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , フ
タ ラ ジ ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 　 ；
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特 に
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ
オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル
, ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ
ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ
ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 、
請 求 項  1, 2又 は 4の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ４ 】
R 1 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル , ア リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 　

；
好 ま し く は
R 1 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ブ チ ル , シ ク ロ プ ロ ピ ル , シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ
キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ
ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ
ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ
ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル  又 は  ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ ア
ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル  又 は  ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ ナ
フ テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ ノ
ニ ル , ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア ダ マ ン チ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , フ
タ ラ ジ ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9

特 に
R 1 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ
オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル
, ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ
ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ
ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 、 　

請 求 項  3記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ５ 】
R 8  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ
キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ
ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル  又 は  ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ
ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル  又 は  ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  
又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ ナ フ テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ
ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , フ タ ラ ジ
ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ,
L が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
-C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -, 
及 び （ 又 は ）  R 9  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ
キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ
ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル  又 は  ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ
ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル  又 は  ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  
又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ ナ フ テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ
ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , フ タ ラ ジ
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ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ,
好 ま し く は
R 8  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
イ ン ド リ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ
ル , ピ ラ ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る ） ,
L が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
-C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)- 又 は  -S(O) 2 -,
及 び （ 又 は ） R 9  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
イ ン ド リ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ
ル , ピ ラ ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る ）
特 に  
R 8  が 置 換 さ れ て い な い イ ン ド リ ル か ら 選 ば れ る ：
L は -S(O) 2 - か ら 選 ば れ る ；
及 び  R 9 は 置 換 さ れ て い な い フ ェ ニ ル か ら 選 ば れ る 、
請 求 項  13又 は 14記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ６ 】
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 -

CH 2 R
7 ,

好 ま し く は
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7  又 は  -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , 

特 に
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： -CHR 6 R 7  又 は -CHR 6 - CH 2 R

7 、
請 求 項 1, 2 又 は  4の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ７ 】
R 1 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 又 は  -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 ,

好 ま し く は
R 1 1  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  -CHR 6 R 7  又 は  -CHR 6 - CH 2 R

7 ,
特 に R 1 1  が  -CHR 6 R 7 　 か ら 選 ば れ る 、  
請 求 項  3記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ８ 】
R 6  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
H, C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O R 1 0 　 ；
　 　 R 1 0  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分
枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
好 ま し く は
H, C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
特 に
H, CH 3 及 び  C 2 H 5 、
請 求 項 16 又 は  17記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ９ 】
R 7  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル , ア リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ;
好 ま し く は
R 7   が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  シ ク ロ ブ チ ル , シ ク ロ プ ロ ピ ル , シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ
ヘ キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , 
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ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ
ソ ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , 
ピ ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル  又 は  ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ
ア ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル  又 は  ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ
ナ フ テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ
ノ ニ ル , ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア ダ マ ン チ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , 
フ タ ラ ジ ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る ） ;
特 に
R 7  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ
オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ
ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ
リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） 、
請 求 項  16 ～ 18の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
次 の 群 か ら 選 ば れ る :
・ 　 ト ラ ン ス -(4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル )-ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 シ ス -(4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル )-ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 ト ラ ン ス -(1-ベ ン ジ ル -4-ベ ン ジ ル オ キ シ シ ク ロ ヘ キ シ ル )-ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 シ ス -(1-ベ ン ジ ル -4-ベ ン ジ ル オ キ シ シ ク ロ ヘ キ シ ル )-ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 ト ラ ン ス -[4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-(2-メ チ ル ベ ン ジ ル )-シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ
ン
・ 　 シ ス -[4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-(2-メ チ ル ベ ン ジ ル )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 シ ス -[4-(2-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 シ ス -[1-ベ ン ジ ル -4-(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 シ ス -[1-ベ ン ジ ル -4-(2-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 シ ス -[1-ベ ン ジ ル -4-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 ト ラ ン ス -[4-(2-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ
ン
・ 　 ト ラ ン ス -[4-(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ
ン
・ 　 ト ラ ン ス -[4-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]-ジ メ チ ル ア
ミ ン
・ 　 ト ラ ン ス -[4-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ネ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア
ミ ン
・ 　 ト ラ ン ス -[4-(3-フ ル オ ロ -ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ネ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル
ア ミ ン
・ 　 (1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-酢 酸  4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -4-フ ェ ニ ル -シ ク ロ ヘ キ シ ル  エ ス
テ ル 、
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、
請 求 項  1～ 19の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 ２ １ 】
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
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は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 請 求 項  1～ 20の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ー ル 少 な く と も １ 種 並 び に 場 合 に よ り 適 当 な 添 加 剤 及 び （ 又 は ） 助 剤 及 び （ 又 は ） 場
合 に よ り そ の 他 の 有 効 物 質 を 含 有 す る 医 薬 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
医 薬 が 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 少 な く と も １ 種 と 共 に 、 オ ピ オ イ ド 、 好 ま
し く は 強 力 な オ ピ オ イ ド 、 特 に モ ル ヒ ネ 、 あ る い は 麻 酔 薬 、 特 に ヘ キ ソ バ ル ビ タ ー ル あ る
い は ハ ロ タ ン を 含 む 、 請 求 項 21記 載 の 医 薬 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 請 求 項  1～ 20の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ー ル を 苦 痛 、 特 に 急 性 神 経 障 害 の あ る い は 慢 性 苦 痛 の 治 療 用 医 薬 の 製 造 に 使 用 す る 方
法 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 請 求 項  1～ 20の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ー ル を 不 安 状 態 、 ス ト レ ス 及 び ス ト レ ス と 関 連 す る 症 候 群 、 う つ 病 、 癲 癇 、 ア ル ツ ハ
イ マ ー 病 、 老 人 性 痴 呆 症 、 一 般 的 な 認 知 機 能 障 害 、 学 習 及 び 記 憶 障 害 （ 向 知 性 薬 と し て ）
、 禁 断 症 状 、 ア ル コ ー ル ー 及 び （ 又 は ） 麻 薬 － 及 び （ 又 は ） 薬 物 － 中 毒 及 び （ 又 は ） 依 存
症 、 性 的 機 能 障 害 、 心 臓 血 環 疾 患 、 低 血 圧 症 、 高 血 圧 症 、 耳 鳴 り 、 掻 痒 症 、 偏 頭 痛 、 聴 力
障 害 、 腸 運 動 障 害 、 摂 食 障 害 、 食 欲 不 振 、 脂 肪 過 多 症 、 運 動 障 害 、 下 痢 、 悪 液 質 、 尿 失 禁
を 治 療 す る た め の 医 薬 の 製 造 に 使 用 す る 、 も し く は 筋 弛 緩 剤 、 抗 痙 攣 剤 又 は 麻 酔 剤 と し て
の 医 薬 の 製 造 に 使 用 す る 、 も し く は オ ピ オ イ ド 鎮 痛 剤 又 は 麻 酔 剤 を 用 い た 治 療 の 際 の 同 時
に 投 与 の た め の 医 薬 の 製 造 に 使 用 す る 、 あ る い は 利 尿 薬 又 は 抗 ナ ト リ ウ ム 排 泄 増 加 薬 及 び
（ 又 は ） 抗 不 安 薬 の 製 造 に 使 用 す る 方 法 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
請 求 項  1記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ ヘ キ サ ノ ー ル の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か ら 成 る : 
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 式 HNR
0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 で シ ア ニ ド 、 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て
、 次 の 式 Vで 表 わ さ れ る 、 保 護 さ れ た Ｎ 置 換 さ れ た 1-ア ミ ノ -4-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ト リ ル 誘 導 体 と し ；
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 、 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 、 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は
ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  ＝ 保 護 基 で 保 護 さ れ た Ｈ で あ る 化 合 物
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の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ
ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保
護 基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
b. 式 Vで 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル を 、 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 好 ま し く
は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 生 じ
; 
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル
ホ ン 化 し 、 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場
合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化
し 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護
基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
c. 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ て 、 式 VIIで 表 わ さ れ る 4-置
換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 生 じ ; 
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H  で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し
、 及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. 式 Vで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え ば
 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト キ
シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ ら
の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、 又 は ア ル カ リ 土 類 金 属
触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 と
し ; 
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【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. つ い で 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 を 無 機 塩
基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -, ア シ ル - 又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド ,
 -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 式 R 4 Xで 表 わ さ れ る 、 別
の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , ア ル キ ル 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式  Iで 表 わ さ
れ る 化 合 物 と な す ;
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 4  は 請 求 項 1に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
そ し て
R 0 1  及 び  R 0 2  は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
又 は 基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 CH

2 CH 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6  を 意 味 す る 、
上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
請 求 項  2記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ ヘ キ サ ノ ー ル の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か ら 成 る : 
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 式 HNR
0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 で シ ア ニ ド 、 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て
、 次 の 式 Vで 表 わ さ れ る 、 保 護 さ れ た Ｎ 置 換 さ れ た 1-ア ミ ノ -4-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ト リ ル 誘 導 体 と し 、
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 、 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 、 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は
ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  ＝ 保 護 基 で 保 護 さ れ た Ｈ で あ る 化 合 物
の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ
ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保
護 基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
b. 式 Vで 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル を 、 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 好 ま し く
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は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 生 じ
; 
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル
ホ ン 化 し 、 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場
合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化
し 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護
基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
c. 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ て 、 式 VIIで 表 わ さ れ る 4-置
換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 生 じ ; 
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H  で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し
、 及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. 式 Vで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え ば
 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト キ
シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ ら
の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、 又 は ア ル カ リ 土 類 金 属
触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 と
し ; 
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【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. つ い で 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 を 無 機 塩
基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -, ア シ ル - 又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド ,
 -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 式 R 4 Xで 表 わ さ れ る 、 別
の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , ア ル キ ル 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式  Iで 表 わ さ
れ る 化 合 物 と な す ;
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 4  は 請 求 項 2に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
そ し て
R 0 1  及 び  R 0 2  は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） 、
上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
請 求 項 3記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ ヘ キ サ ノ ー ル の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か ら 成 る : 
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 式 HNR
0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 で シ ア ニ ド 、 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て
、 次 の 式 Vで 表 わ さ れ る 、 保 護 さ れ た Ｎ 置 換 さ れ た 1-ア ミ ノ -4-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ト リ ル 誘 導 体 と し 、
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 、 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 、 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は
ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  ＝ 保 護 基 で 保 護 さ れ た Ｈ で あ る 化 合 物
の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ
ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保
護 基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
b. 式 Vで 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル を 、 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 好 ま し く
は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 生 じ
; 
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【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル
ホ ン 化 し 、 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場
合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化
し 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護
基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
c. 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ て 、 式 VIIで 表 わ さ れ る 4-置
換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 生 じ ; 
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H  で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し
、 及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. 式 Vで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え ば
 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト キ
シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ ら
の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、 又 は ア ル カ リ 土 類 金 属
触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 と
し ; 
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【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. つ い で 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 を 無 機 塩
基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -メ チ ル -, ア シ ル -メ チ ル - 又 は ア リ
ー ル -メ チ ル -ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又
は 式 R 1 1 -CH 2 -Xで 表 わ さ れ る 、 別 の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン -メ チ ル , ア ル キ ル 酸 -メ チ ル
又 は  メ チ ル -芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式  IIで 表 わ さ れ る 化 合 物 と な す ;
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び R 1 1 は 請 求 項 3に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
そ し て
R 0 1  及 び  R 0 2  は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
又 は 基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 CH

2 CH 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6  を 意 味 す る 、
上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
請 求 項 4記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ ヘ キ サ ノ ー ル の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か ら 成 る : 
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 式 HNR
0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 で シ ア ニ ド 、 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て
、 次 の 式 Vで 表 わ さ れ る 、 保 護 さ れ た Ｎ 置 換 さ れ た 1-ア ミ ノ -4-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ト リ ル 誘 導 体 と し 、
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 、 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 、 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は
ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  ＝ 保 護 基 で 保 護 さ れ た Ｈ で あ る 化 合 物
の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ
ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保
護 基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
b. 式 Vで 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル を 、 式  金 属 - CH 2 -R

1 2 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 好
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ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 IXで 表 わ さ れ る 化 合 物
を 生 じ ; 
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル
ホ ン 化 し 、 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場
合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化
し 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護
基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
c. 式 IXで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ て 、 式 XIで 表 わ さ れ る 4-置
換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 生 じ ; 
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H  で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し
、 及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. 式 XIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え
ば  水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト
キ シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ
ら の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、 又 は ア ル カ リ 土 類 金
属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 XIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体
と し ; 
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【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. つ い で 式 XIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 を 無 機 塩 基
、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -, ア シ ル - 又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド , -
ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 式 R 4 Xで 表 わ さ れ る 、 別 の
離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , ア ル キ ル 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式 IIIで 表 わ さ れ
る 化 合 物 と な す ;
こ の 際  R 1 , R 2 , R 1 2 及 び  R 4  は 請 求 項 4に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
そ し て
R 0 1  及 び  R 0 2  は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
又 は 基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 CH

2 CH 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6  を 意 味 す る 、
上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
請 求 項 １ 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル の 別 の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か
ら 成 る :
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 還 元
剤 、 た と え ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト
リ ア セ ト キ シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ
ル , こ れ ら の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と の 温 度 で  -70 o C 及 び  +110 o C, 又 は  ア ル カ リ 土 類
金 属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式  XIIIで 表 わ さ れ る 保 護 さ れ た 4-ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ
ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 と し ; 
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
b. こ れ を 引 き 続 き 無 機 塩 基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -, ア シ ル - 
又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又
は 別 の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , カ ル ボ ン 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物  R 4 Xと 反 応 さ せ 式 XIVで 表
わ さ れ る 化 合 物 と し ;
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【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
c. 式 XIVで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ , 式  XV で 表 わ さ れ る 化 合
物 を 生 じ ; 
【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
d. 式 XVで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 式 HNR 0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 下 に シ ア ン 化 物 , 好
ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て , 式 XVI で 表 わ さ れ る a-ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 と
し ,  
【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. 式 XVI で 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 を 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 
好 ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式  Iで 表 わ さ れ る 化 合
物 と な す ；   
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 4  は 請 求 項 1に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
及 び  
R 0 1  及 び  R 0 2 は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
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又 は  基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR
0 6 C

H 2 CH 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6  意 味 す る 、
上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
請 求 項 2記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル の 別 の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か
ら 成 る :
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 還 元
剤 、 た と え ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト
リ ア セ ト キ シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ
ル , こ れ ら の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と の 温 度 で  -70 o C 及 び  +110 o C, 又 は  ア ル カ リ 土 類
金 属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式  XIIIで 表 わ さ れ る 保 護 さ れ た 4-ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ
ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 と し ; 
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
b. こ れ を 引 き 続 き 無 機 塩 基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -又 は ア リ ー
ル ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 式 R 4 Xで
表 わ さ れ る 、 別 の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , カ ル ボ ン 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ 式 X
IVで 表 わ さ れ る 化 合 物 と し ;
【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
c. 式 XIVで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ , 式  XV で 表 わ さ れ る 化 合
物 を 生 じ ; 
【 化 ２ ７ 】
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d. 式 XVで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 式 HNR 0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 下 に シ ア ン 化 物 , 好
ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て , 式 XVI で 表 わ さ れ る a-ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 と
し ,  
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. 式 XVI で 表 わ さ れ る α － ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 を 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試
薬 , 好 ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式  Iで 表 わ さ れ る
化 合 物 と な す ；   
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 4  は 請 求 項 2に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
及 び  
R 0 1  及 び  R 0 2 は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ,
上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ３ １ 】
請 求 項 3記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル の 別 の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か
ら 成 る :
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 還 元
剤 、 た と え ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト
リ ア セ ト キ シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ
ル , こ れ ら の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と の 温 度 で  -70 o C 及 び  +110 o C, 又 は  ア ル カ リ 土 類
金 属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式  XIIIで 表 わ さ れ る 保 護 さ れ た 4-ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ
ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 と し ; 
【 化 ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
b. こ れ を 引 き 続 き 無 機 塩 基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -メ チ ル -, 
ア シ ル -メ チ ル - 又 は  ア リ ー ル -メ チ ル -ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ
フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 式 R 1 1 -CH 2 -Xで 表 わ さ れ る 、 別 の 離 脱 基 Xを 有 す る メ チ ル -ア
ル カ ン , メ チ ル カ ル ボ ン 酸 又 は メ チ ル -芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式 XVIIで 表 わ さ れ る
化 合 物 と し ；
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【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
c. 式 XVIIで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ , 式  XVIIIで 表 わ さ れ る
化 合 物 を 生 じ ; 
【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
d. 式 XVIIIで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 式 HNR 0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 下 に シ ア ン 化 物 ,
 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て , 式 XIX で 表 わ さ れ る a-ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導
体 と し ,  
【 化 ３ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. 式 XIX で 表 わ さ れ る a-ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 を 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 ,
 好 ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 I Iで 表 わ さ れ る 化
合 物 と な す ；   
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 1 1  は 請 求 項 3に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
及 び  
R 0 1  及 び  R 0 2 は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
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ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
又 は  基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 C
H 2 CH 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6  意 味 す る 、
上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
請 求 項 4記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル の 別 の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か
ら 成 る :
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 還 元
剤 、 た と え ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト
リ ア セ ト キ シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ
ル , こ れ ら の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と の 温 度 で  -70 o C 及 び  +110 o C, 又 は  ア ル カ リ 土 類
金 属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式  XIIIで 表 わ さ れ る 保 護 さ れ た 4-ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ
ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 と し ; 
【 化 ３ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
b. こ れ を 引 き 続 き 無 機 塩 基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -、 ア シ ル -
又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又
は 式 R 4 Xで 表 わ さ れ る 、 別 の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , カ ル ボ ン 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反
応 さ せ 式 XIVで 表 わ さ れ る 化 合 物 と し ;
【 化 ３ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
c. 式 XIVで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ , 式  XV で 表 わ さ れ る 化 合
物 を 生 じ ; 
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【 化 ３ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
d. 式 XVで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 式 HNR 0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 下 に シ ア ン 化 物 , 好
ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て , 式 XVI で 表 わ さ れ る a-ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 と
し ,  
【 化 ３ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. 式 XVI で 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 を 式  金 属 -CH 2 -R

3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試
薬 , 好 ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 IIIで 表 わ さ れ
る 化 合 物 と な す ；   
こ の 際  R 1 , R 2 , R 1 2  及 び  R 4  は 請 求 項 4に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
及 び
R 0 1  及 び  R 0 2  は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
又 は  基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 C
H 2 CH 2 又 は  (CH 2 ) 3 - 6  を 意 味 す る 、
上 記 製 造 方 法 。
【 発 明 の 詳 細 な 説 明 】
【 技 術 分 野 】
【 ０ ０ ０ １ 】
本 発 明 は 、 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル , そ の 製 造 方 法 , こ の 化 合 物 を 含 む 医
薬 及 び 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル を 多 様 な 適 応 症 、 特 に 苦 痛 を 治 療 す る た め
の 医 薬 の 製 造 に 使 用 す る 方 法 に 関 す る 。
【 ０ ０ ０ ２ 】
　 ヘ プ タ デ カ ペ プ チ ド  ノ シ セ プ チ ン は 、 ORL1（ オ ピ オ イ ド  レ セ プ タ ー 様 ） レ セ プ タ ー の
内 因 性 リ ガ ン ド で あ る （ Meunier 等 、 Nature 377, 1995, p. 532-535） 。 こ の レ セ プ タ ー
は オ ピ オ イ ド レ セ プ タ ー の フ ァ ミ リ ー に 属 し 、 そ し て 脳 及 び 脊 髄 の さ ま ざ ま な 領 域 に 見 出
さ れ る （ Mollereau等 、 FEBS Letters, 341, 1994, p.33-38, Darland等 、 Trends in Neur
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osciences, 21, 1998, p.215-221） 。 こ の ペ プ チ ド は ほ ぼ 56ｐ Ｍ の Kd値 (Ardati等 、 Mol. 
Pharmacol. 51, p.816-824)と 共 に 高 い 親 和 性 の 点 で 及 び ORL1レ セ プ タ ー に 対 す る 高 い 選
択 性 の 点 で 優 れ て い る 。 ORL1レ セ プ タ ー は μ 、 κ 及 び δ オ ピ オ イ ド レ セ プ タ ー に 類 似 し 、
ノ シ セ プ チ ン ペ プ チ ド の ア ミ ノ 酸 配 列 は 公 知 の オ ピ オ イ ド ペ プ チ ド の ア ミ ノ 酸 配 列 と 著 し
い 類 似 性 を 示 す 。 ノ シ セ プ チ ン に よ っ て 誘 発 さ れ た 、 レ セ プ タ ー の 活 性 化 は Gi/o蛋 白 質 と
の 結 合 を 経 て ア デ ニ ラ ー ト シ ク ラ ー ゼ の 阻 害 を 生 じ る （ Meunier 等 、 Nature 377, 1995, 
p. 532-535） 。 細 胞 レ ベ ル で も 、 カ リ ウ ム チ ャ ネ ル の 活 性 化 （ Matthes等 、 Mol.Pharmacol
. 50, 1996,p.447-450; Vaughan等 、 Br. J. Pharmacol. 117, 1996, p.1609-1611） 及 び L
－ ， N－ 及 び P/Q－ 型 カ ル シ ウ ム チ ャ ネ ル の 阻 害 の 活 性 化 (Conner等 、 Br. J. Pharmacol. 1
18, 1996, p.205-207; Knoflach等 、 J. Neurosciences, 16, 1998, p.6657-6664)の 点 で
μ 、 κ 及 び δ オ ピ オ イ ド レ セ プ タ ー は Ｏ Ｒ Ｌ １ レ セ プ タ ー と 機 能 的 類 似 す る 。
【 ０ ０ ０ ３ 】
　 ノ シ セ プ チ ン ペ プ チ ド は 、 大 脳 半 球 間 空 洞 投 与 後 に 種 々 の 動 物 実 験 で 急 性 侵 害 受 容 （ pr
onociceptive)及 び 痛 覚 過 敏 活 性 を 示 す （ Reinscheid等 、 Science 270, 1995, p.792-794;
 Hara等 ,Br. J. Pharmacol. 121, 1997, p.401-408)。 こ の 知 見 を ス ト レ ス 誘 発 さ れ た 無
痛 覚 の 阻 害 と し て 説 明 す る こ と が で き る (Mogil等 、 Neurosci. letters 214,1996, p. 131
-134; 並 び に Neuroscience 75, 1996,p.333-337)。 こ れ に 関 連 し て 、 ノ シ セ プ チ ン ペ プ チ
ド の 抗 不 安 活 性 も 検 出 す る こ と が で き た （ Jenck等 、 Proc. Natl. Acad. Sci. USA 94, 19
97, 14854-14858） 。    
【 ０ ０ ０ ４ 】
　 別 の 部 位 に 関 し て 、 種 々 の 動 物 実 験 で ノ シ セ プ チ ン の 抗 侵 害 受 容 効 果 も 特 に 髄 腔 内 投 与
後 示 す こ と が で き た 。 ノ シ セ プ チ ン は 、 カ イ ニ ン 酸 － 又 は グ ル タ ミ ン 酸 － 刺 激 さ れ た 後 部
歯 根 神 経 節 ニ ュ ー ロ ン （ Shu等 、 Nueropeptides, 32, 1998, 567-571） 又 は グ ル タ ミ ン 酸
－ 刺 激 さ れ た 脊 髄 ニ ュ ー ロ ン (Faber等 、 Br. J. Pharmacol. 119, 1996, p.189-190)の 活
性 を 阻 害 す る 。 こ れ は マ ウ ス の テ イ ル － フ リ ッ ク － テ ス ト （ Tail-Flick-Test)で (King等
、 Neurosci. Lett., 223, 1997, 113-116)、 ラ ッ ト の 屈 筋 反 射 実 験 (Xu等 、 NeuroReport, 
7, 1996, 2092-2094)及 び ラ ッ ト の ホ ル マ リ ン テ ス ト (Yamamoto等 、 Nueroscience, 81, 19
97, p.249-254)に お い て 抗 侵 害 受 容 作 用 を 生 じ る 。 同 様 に 神 経 障 害 性 苦 痛 に 対 す る 実 験 で
、 ノ シ セ プ チ ン の 抗 侵 害 受 容 作 用 を 検 出 す る こ と が で き た （ Yamamoto及 び Nozaki-Taguchi
,Anesthesiology, 87, 1997)。 こ れ は 脊 髄 神 経 の 軸 索 切 断 後 ノ シ セ プ チ ン の 作 用 効 果 が 増
加 す る 場 合 に 限 っ て 特 に 興 味 深 い こ と で あ る 。 こ の こ と は 古 典 的 オ ピ オ イ ド と 対 照 的 に そ
の 作 用 効 果 が こ の 条 件 下 で 減 少 す る こ と を 示 す (Abdulla及 び Smith, J.Neurosci. 18, 199
8, p.9685-9694)。
【 ０ ０ ０ ５ 】
　 更 に ORL1－ レ セ プ タ ー は 、 別 の 生 理 学 的 又 は 病 態 生 理 学 的 プ ロ セ ス の 調 節 に 関 与 す る 。
こ れ に 学 習 及 び 記 憶 形 成 （ Sandin等 、 Eur.J.Neurosci. 9, 1997, p.194-197; Manabe等 , 
Nature, 394,1997, p.577-581） 、 聴 力 （ Nishi等 、 EMBO J., 16, 1997, p. 1858-1864） ,
 栄 養 吸 収 （ Pomonis等 , NeuroReport, 8, 1996, p. 369-371） 、 血 圧 の 調 節 (Gumusel等 、
Life Sci., 60, 1997,p.141-145; Campion及 び  Kadowitz,Biochem. Biophs. Res. Comm.,
 234, 1997, p. 309-312)、 癲 癇 （ Gutierrez等 、 Abstract 536.18, Society for Neurosc
ience, Vol 24, 28th Ann. Meeting, ロ ス ア ン ゼ ル ス 、 11月 7日 ～ 11日 、 1998） 及 び 利 尿 (
Kapista等 、 Life Sciences, 60, 1997, PL 15-21)が 含 ま れ る 。 Calo 等  (Br.J. Pharmaco
l., 129, 2000, 1261 - 1283)の 抜 粋 記 事 に 、 ORL1－ レ セ プ タ ー が そ の 役 割 を 果 た す か 又
は 高 い 確 率 で そ の 役 割 を 果 た す こ と が で き る 適 応 症 又 は 生 物 学 的 事 象 に 関 す る 概 要 が 記 載
さ れ て い る 。 特 に 次 の も の が 挙 げ ら れ る ： 痛 覚 麻 痺 、 食 物 摂 取 の 刺 激 及 び 調 節 、 μ － ア ゴ
ニ ス ト 、 例 え ば モ ル フ ィ ン に 関 す る 作 用 、 炎 症 現 象 の 治 療 、 モ ル フ ィ ン の 中 毒 ポ テ ン シ ャ
ル の 軽 減 、 抗 不 安 、 運 動 活 性 の 調 節 、 記 憶 障 害 、 て ん か ん ； 神 経 伝 達 物 質 、 特 に グ ル タ マ
ー ト 、 セ ロ ト ニ ン 及 び ド パ ミ ン の 放 出 の 調 節 、 及 び そ れ に 伴 う 神 経 変 性 疾 患 、 心 臓 血 環 系
の 影 響 、 勃 起 の 喚 起 、 利 尿 、 抗 ナ ト リ ウ ム 排 泄 増 加 、 電 解 質 － 調 節 、 動 脈 血 圧 、 貯 水 疾 患
、 腸 管 運 動 （ 下 痢 ） 、 気 道 の 弛 緩 作 用 、 利 尿 反 射 （ 尿 失 禁 ） 。 さ ら に 、 食 欲 不 振 薬 、 鎮 痛
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薬 （ オ ピ オ イ ド と 共 に 投 与 す る こ と も ） 又 は 向 知 性 薬 （ Nootropika） と し て の ア ゴ ニ ス ト
及 び ア ン タ ゴ ニ ス ト の 使 用 が 議 論 さ れ て い る 。
【 ０ ０ ０ ６ 】
　 　 従 っ て 、 ORL1－ レ セ プ タ ー と 結 合 し 、 か つ こ れ を 活 性 化 さ せ る か 又 は 阻 害 す る 化 合 物
の 使 用 可 能 性 は さ ま ざ ま で あ る 。
【 発 明 の 開 示 】
【 発 明 が 解 決 し よ う と す る 課 題 】
【 ０ ０ ０ ７ 】
　  本 発 明 の 課 題 は 、 ノ シ セ プ チ ン ／ ORL-レ セ プ タ ー 系 に 作 用 し 、 そ れ に よ り 特 に 医 薬 に
と っ て 当 該 技 術 水 準 に よ れ ば こ れ ら の 系 と 関 連 し て い る 多 様 な 疾 患 の 治 療 に 、 又 は 前 記 の
適 応 症 で の 使 用 に 適 す る 有 効 物 質 を 提 供 す る こ と で あ る 。
【 ０ ０ ０ ８ 】
　 し た が っ て 、 本 発 明 の 対 象 は 、 下 記 一 般 式 Iで 表 わ さ れ る  (以 下 、 化 合 物 グ ル ー プ  A と
呼 ぶ ) 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル で あ る ；
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 一 般 式 Ｉ
【 ０ ０ ０ ９ 】
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ０ 】
｛ 式 中 、
R 1  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分
枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル
（ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １
回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又
不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋
を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る
ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て
い な い ） ;
R 2  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分
枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル
（ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １
回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又
不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋
を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る
ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て
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い な い ） ;
あ る い は 基 R 1  及 び R 2 は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 C
H 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し 、 こ の 際 ア ル キ ル 基 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て よ い ,
　 R 5 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分
枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル
（ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １
回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又
不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋
を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す
る ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ
て い な い ） ;
R 3 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い  ） 又 は  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ
ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
;
R 4  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置
換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , -CHR 6 -CH 2 -CH

2 -CH 2 R
7 ; 又 は  -R 8 -L-R 9

　 　 R 6  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O-R 1 0 ;
　 　 　 　 　 R 1 0 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  
　 　 　 　 　 C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
　 　 R 7  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ,
　 　 R 8  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ,
　 　 L は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 -C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -
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　 　 R 9  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） 。 ｝
で 表 わ さ れ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル
（ 但 し 、  
基  R 1  及 び  R 2  が 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 す る 場 合 ,
R 4 は CH 3  で な い か 又 は
基  R 1  及 び  R 2  が 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  (CH 2 ) 5  を 意 味 す る 場 合 , R 4  は  -CH 2
-フ ェ ニ ル で な い 。 ） 。
【 ０ ０ １ １ 】
　 本 発 明 の 別 の 対 象 は 、 一 般 式 Iで 表 わ さ れ る  (以 下 、 化 合 物 グ ル ー プ  B と 呼 ぶ ) 置 換 さ
れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル で あ る ；
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 一 般 式 Ｉ
【 ０ ０ １ ２ 】
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ３ 】
｛ 式 中 、
R 1 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ;
R 2 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ
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ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ;
R 3 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い  ） 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ ク
リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
R 4  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換
さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 -

CH 2 R
7 ; 又 は  -R 8 -L-R 9

　 　 R 6  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O-R 1 0 ;
　 　 　 　 　 R10 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  
　 　 　 　 　 C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
　 　 R 7  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ,
　 　 R 8  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ,
　 　 L は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 -C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -
　 　 R 9  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ｝
で 表 わ さ れ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 ０ ０ １ ４ 】
　 本 発 明 の 別 の 対 象 は 、 一 般 式 IIで 表 わ さ れ る  (以 下 、 化 合 物 グ ル ー プ  C と 呼 ぶ ) 置 換
さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル で あ る ；
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
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テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 一 般 式 II 
【 ０ ０ １ ５ 】
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ６ 】
｛ 式 中 、
R 1 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る
ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て
い な い ） ;
R 2 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る
ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て
い な い ） ;
又 は  基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 C
H 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し 、 こ の 際 ア ル キ ル 基 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て よ い ,
　 　 R 5  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は
非 分 枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル
キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽
和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル
架 橋 を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多
数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合
す る ヘ テ ロ シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は 置
換 さ れ て い な い ）  ;
R 3 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
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１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い  ） 又 は  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ
シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い
） ;
R 1 1  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置
換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 ; 又 は  -R 8 -L-R

9

　 　 R 6  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O-R 1 0 ;
　 　 　 　 　 R 1 0  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  
　 　 　 　 　 C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
　 　 R 7  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ,
　 　 R 8  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ,
　 　 L は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 -C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -
　 　 R 9 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ｝
で 表 わ さ れ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル  
(但 し 、   
基  R 1  及 び  R 2  が 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  (CH 2 ) 5  を 意 味 す る 場 合 , R 1 1  は フ ェ
ニ ル で な い 。 ）
　 本 発 明 の 別 の 対 象 は 、 一 般 式 IIIで 表 わ さ れ る (以 下 、 化 合 物 グ ル ー プ  D と 呼 ぶ ) 置 換
さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル で あ る ；
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
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テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 一 般 式 III
【 ０ ０ １ ７ 】
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ １ ８ 】
｛ 式 中 、
 R 1  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分
枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル
（ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １
回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又
不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋
を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る
ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て
い な い ） ;
R 2  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分
枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル
（ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １
回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又
不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋
を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す
る ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ
て い な い ） ;
又 は  基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 C
H 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し 、 こ の 際 ア ル キ ル 基 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て よ い ,
　 　 R 5  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は
非 分 枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル
キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽
和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル
架 橋 を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結
合 す る ヘ テ ロ シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は
置 換 さ れ て い な い ）  ;
R 1 2 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 ,
 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
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は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 2 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い  ） 又 は  C 1 - 2 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ
シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い
） ;
R 4  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置
換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , -CHR 6 -CH 2 -CH

2 -CH 2 R
7 ; 又 は  -R 8 -L-R 9 ；

　 　 R 6  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O-R 1 0 ;
　 　 R10 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  
　 　 C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
　 　 R 7  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ,
　 　 R 8  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ,
　 　 L は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 -C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -
　 　 R 9  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ｝
で 表 わ さ れ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 ０ ０ １ ９ 】
　 こ れ ら の 本 発 明 の 化 合 物 又 は 化 合 物 グ ル ー プ の す べ て は 、 ORL1-レ セ プ タ ー と 卓 越 し た
結 合 を 示 し 、 鎮 痛 作 用 を 示 す 。   
【 ０ ０ ２ ０ 】
　 本 発 明 の 範 囲 に お い て 、 ア ル キ ル 基 又 は シ ク ロ ア ル キ ル 基 は 飽 和 及 び 不 飽 和 （ し か し 芳
香 族 で は な い ） の 、 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 及 び 環 状 炭 化 水 素 （ こ れ は 置 換 さ れ て い な い か 、
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て よ い 。 ） を 意 味 す る 。 C 1 - 2 -ア ル キ ル は C1- 又 は C2-ア ル キ
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ル ; C 1 - 3 -ア ル キ ル は C1-, C2- 又 は  C3-ア ル キ ル ; C 1 - 4 -ア ル キ ル は C1-, C2-, C3- 又 は  
C4-ア ル キ ル ; C 1 - 5 -ア ル キ ル は C1-, C2-, C3-, C4- 又 は C5-ア ル キ ル ; C 1 - 6 -ア ル キ ル は C
1-, C2-, C3-, C4-, C5- 又 は C6-ア ル キ ル ; C 1 - 7 -ア ル キ ル は C1-, C2-, C3-, C4-, C5-, 
C6- 又 は  C7-ア ル キ ル ; C 1 - 8 -ア ル キ ル は C1-, C2-, C3-, C4-, C5-, C6-, C7- 又 は C8-ア
ル キ ル ; C 1 - 1 0 -ア ル キ ル は C1-, C2-, C3-, C4-, C5-, C6-, C7-, C8,- C9- 又 は C10-ア ル
キ ル ; 及 び  C 1 - 1 8 -ア ル キ ル は C1-, C2-, C3-, C4-, C5-, C6-, C7-, C8,- C9-, C10-, C1
1-, C12-, C13-, C14-, C15-, C16-, C17- 又 は  C18-ア ル キ ル を 示 す 。 更 に C 3 - 4 -シ ク ロ
ア ル キ ル は C3- 又 は C4-シ ク ロ ア ル キ ル ; C 3 - 5 -シ ク ロ ア ル キ ル は C3-, C4- 又 は C5-シ ク ロ
ア ル キ ル ; C 3 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル は C3-, C4-, C5- 又 は C6-シ ク ロ ア ル キ ル ; C 3 - 7 -シ ク ロ
ア ル キ ル は C3-, C4-, C5-, C6- 又 は  C7-シ ク ロ ア ル キ ル ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル は C3-, C
4-, C5-, C6-, C7- 又 は  C8-シ ク ロ ア ル キ ル ; C 4 - 5 -シ ク ロ ア ル キ ル は  C4- 又 は C5-シ ク
ロ ア ル キ ル ; C 4 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル  C4-, C5- 又 は C6-シ ク ロ ア ル キ ル ; C 4 - 7 -シ ク ロ ア ル
キ ル は C4-, C5-, C6- 又 は C7-シ ク ロ ア ル キ ル ; C 5 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル は C5- 又 は  C6-シ ク
ロ ア ル キ ル ; 及 び C 5 - 7 -シ ク ロ ア ル キ ル は C5-, C6- 又 は C7-シ ク ロ ア ル キ ル を 示 す 。 シ ク
ロ ア ル キ ル に 関 し て は 、 シ ク ロ ア ル キ ル は 飽 和 シ ク ロ ア ル キ ル （ 炭 素 原 子 １ 又 は ２ 個 が ヘ
テ ロ 原 子 Ｓ ， Ｎ 又 は Ｏ に よ っ て 置 き 換 え ら れ て い る ） も 含 む 。 し か し こ の シ ク ロ ア ル キ ル
は 、 シ ク ロ ア ル キ ル が 芳 香 族 系 で な い 場 合 に か ぎ り 環 中 の ヘ テ ロ 原 子 の な い 、 １ 回 又 は 多
数 回 、 好 ま し く は １ 回 不 飽 和 の シ ク ロ ア ル キ ル を 含 む 。 ア ル キ ル 基 又 は シ ク ロ ア ル キ ル 基
は メ チ ル 、 エ チ ル 、 ビ ニ ル （ エ テ ニ ル ） 、 プ ロ ピ ル 、 ア リ ル （ ２ － プ ロ ペ ニ ル ） 、 １ － プ
ロ ペ ニ ル 、 メ チ ル エ チ ル 、 ブ チ ル 、 １ － メ チ ル プ ロ ピ ル 、 ２ － メ チ ル プ ロ ピ ル 、 １ ， １ －
ジ メ チ ル エ チ ル 、 ペ ン チ ル 、 １ ， １ － ジ メ チ ル プ ロ ピ ル 、 １ ， ２ － ジ メ チ ル プ ロ ピ ル 、 ２
， ２ － ジ メ チ ル プ ロ ピ ル 、 ヘ キ シ ル 、 １ － メ チ ル ペ ン チ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 ２ － メ チ ル
シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ
ル メ チ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル 、 シ ク ロ オ ク チ ル 、 し か も ま た ア ダ マ ン チ ル
、 CHF 2 , CF 3  又 は CH 2 OHな ら び に ピ ラ ゾ リ ノ ン 、 オ キ ソ ピ ラ ゾ リ ノ ン 、 [1,4]ジ オ キ サ ン 又
は ジ オ キ ソ ラ ン で あ る の が 好 ま し い 。
【 ０ ０ ２ １ 】
　 ア ル キ ル 及 び シ ク ロ ア ル キ ル に 関 連 し て 、 そ の 他 に 明 記 し な い 限 り 、 “ 置 換 さ れ た ” と
い う 用 語 は 、 本 発 明 の 範 囲 で F, Cl, Br, I, NH 2 , SH 又 は OHに よ る 水 素 原 子 の 置 換 を 意 味
し 、 そ し て “ 多 数 回 置 換 さ れ た ” 基 と は 、 異 な る 及 び 同 一 の 原 子 に 多 数 回 同 一 又 は 異 な る
置 換 基 の 置 換 が 行 わ れ る こ と を 意 味 す る 。 こ れ は た と え ば ３ 回 、 た と え ば CF 3  の 場 合 の よ
う に 同 一 の Ｃ － 原 子 に 又 は -CH(OH)-CH=CH-CHCl 2  の 場 合 の よ う に 異 な る 位 置 で 置 換 が 行 な
わ れ る こ と を 意 味 す る 。 こ の 場 合 特 に 好 ま し く い 置 換 基 は F, Cl 及 び  OHで あ る 。
【 ０ ０ ２ ２ 】
　  (CH 2 ) 3 - 6 な る 表 現 は -CH 2 -CH 2 -CH 2 -,　 -CH 2 -CH 2 -CH 2 -CH 2 -,  -CH 2 -CH 2 -CH 2 -CH 2 -CH 2 - 
及 び  -CH 2 -CH 2 -CH 2 -CH 2 - CH 2 -CH 2 -を 、 そ し て (CH 2 ) 1 - 4  な る 表 現 は -CH 2 -, -CH 2 -CH 2 -, -C
H 2 -CH 2 -CH 2 - 及 び  -CH 2 -CH 2 -CH 2 -CH 2 -, 等 々 を 意 味 す る と 解 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ３ 】
　 ア リ ー ル 基 は 環 系 の う ち の １ つ に も ヘ テ ロ 原 子 の な い 、 少 な く と も １ 種 の 芳 香 族 環 を 有
し な る 環 系 を 意 味 す る と 解 さ れ る 。 た と え ば フ ェ ニ ル － 、 ナ フ チ ル － 、 フ ル オ ロ ア ン セ ニ
ル － ， フ ル オ レ ニ ル － ， テ ト ラ リ ニ ル － 又 は イ ン ダ ニ ル 、 特 に 9H-フ ル オ レ ニ ル － 又 は ア
ン ト ラ セ ニ ル － 残 基 で あ っ て 、 こ れ ら は 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い て よ い 。
【 ０ ０ ２ ４ 】
　 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 は 、 少 な く と も １ 種 の 不 飽 和 環 を 有 す る ヘ テ ロ 環 状 環 系 を 意 味 し 、 こ
の 環 系 は 窒 素 原 子 、 酸 素 原 子 及 び （ 又 は ） イ オ ウ 原 子 か ら 選 ば れ た ヘ テ ロ 原 子 １ 個 以 上 を
有 し 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て も よ い 。 上 記 ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 の 例 は 、 ヘ テ ロ ア リ
ー ル ： フ ラ ン 、 ベ ン ゾ フ ラ ン 、 チ オ フ ェ ン 、 ベ ン ゾ チ オ フ ェ ン 、 ピ ロ ー ル 、 ピ リ ジ ン 、 ピ
リ ミ ジ ン 、 ピ ラ ジ ン 、 キ ノ リ ン 、 イ ソ キ ノ リ ン 、 フ タ ラ ジ ン 、 ベ ン ゾ － １ ， ２ ， ５ － チ ア
ジ ア ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ チ ア ゾ ー ル 、 イ ン ド ー ル 、 ベ ン ゾ ト リ ア ゾ ー ル 、 ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ン

10

20

30

40

50

(40) JP 2005-526795 A 2005.9.8



、 ベ ン ゾ ジ オ キ サ ン 、 カ ル バ ゾ ー ル 、 イ ン ド ー ル 及 び キ ナ ゾ リ ン を 含 む 。
【 ０ ０ ２ ５ 】
　 こ の 場 合 、 ア リ ー ル 及 び ヘ テ ロ ア リ ー ル に 関 連 し て 、 “ 置 換 さ れ た ” と い う 用 語 は 、 R 2
3 , OR 2 3 , ハ ロ ゲ ン , 好 ま し く は  F 及 び （ 又 は ）  Cl,  CF 3 ,  CN, NO 2 ,  NR

2 4 R 2 5 ,  C 1 - 6
-ア ル キ ル  (飽 和 ),  C 1 - 6 -ア ル コ キ シ , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル コ キ シ , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  
又 は  C 2 - 6 -ア ル キ レ ン に よ る ア リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル の 置 換 を 意 味 す る と 解 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ６ 】
　 こ の 場 合 、 残 基 R 2 3 は H, C 1 - 1 0 -ア ル キ ル 基 、 好 ま し く は C 1 - 6 -ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル 基
、 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 を 意 味 す る か 又 は C 1 - 3 -ア ル キ レ ン 基 を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル
基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 を 意 味 し 、 但 し ア リ ー ル 基 及 び ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 そ れ 自 体 は ア リ
ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 置 換 さ れ て は な ら な い ；
基 R 2 4  及 び  R 2 5 は 同 一 か 又 は 相 違 し 、 時 間 , C 1 - 1 0 -ア ル キ ル 基 、 好 ま し く は C 1 - 6 -ア ル キ
ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 を 意 味 す る か 又 は C 1 - 3 -ア ル キ レ ン 基 を 介 し て
結 合 す る ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 を 意 味 し 、 但 し ア リ ー ル 基 及 び ヘ テ ロ ア リ ー ル
基 そ れ 自 体 は ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で 置 換 さ れ て は な ら な い ；
又 は
基 R 2 4  及 び  R 2 5 は 一 緒 に な っ て CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

2 6 CH 2 CH 2 , 又 は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味
し 、
基 R 2 6 は H、 C 1 - 1 0 -ア ル キ ル 基 、 好 ま し く は C 1 - 6 -ア ル キ ル 基 、 ア リ ー ル 基 、 又 は ヘ テ ロ ア
リ ー ル 基 を 意 味 す る か 又 は C 1 - 3 -ア ル キ レ ン 基 を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ ロ ア
リ ー ル 基 を 意 味 し 、 但 し ア リ ー ル 基 及 び ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 そ れ 自 体 は ア リ ー ル 基 又 は ヘ テ
ロ ア リ ー ル 基 で 置 換 さ れ て は な ら な い 。
“ 塩 ” な る 用 語 は 、 本 発 明 の 有 効 物 質 の あ ら ゆ る 形 態 を 意 味 し 、 こ の 際 こ れ は イ オ ン 形 を
と る か 又 は 荷 電 さ れ 、 対 向 イ オ ン （ カ チ オ ン 又 は ア ニ オ ン ） と カ ッ プ リ ン グ す る か 又 は 溶
解 さ れ た 状 態 に あ る 。 こ の 用 語 は 有 効 物 質 と 他 の 分 子 及 び イ オ ン の 錯 体 、 特 に イ オ ン 相 互
作 用 を 経 て 錯 化 さ れ た 錯 体 を 含 む と 解 さ れ る 。
【 ０ ０ ２ ７ 】
　 カ チ オ ン 又 は 塩 基 と の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 な る 用 語 は 、 本 発 明 の 範 囲 に お い て ア ニ
オ ン と し て 少 な く と も １ 種 の 本 発 明 の 化 合 物 ［ 大 抵 （ 脱 プ ロ ト ン 化 さ れ た ） 酸 ］ と 少 な く
と も １ 種 の カ チ オ ン 、 好 ま し く は 無 機 の カ チ オ ン と の 塩 を 意 味 し 、 こ れ は 生 理 学 的 に － －
特 に ヒ ト 及 び （ 又 は ） 哺 乳 類 に 使 用 し た 場 合 － － － 許 容 し 得 る 。 ア ル カ リ 金 属 及 び ア ル カ
リ 土 類 金 属 の 塩 、 し か も ま た NH 4

+ 、 特 に （ モ ノ － ） 又 は （ ジ － ） ナ ト リ ウ ム 塩 、 （ モ ノ －
） 又 は （ ジ － ） カ リ ウ ム 塩 、 マ グ ネ シ ウ ム 塩 又 は カ ル シ ウ ム 塩 が 特 に 好 ま し い 。
【 ０ ０ ２ ８ 】
　 ア ニ オ ン 又 は 酸 と の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 概 念 は 、 本 発 明 の 範 囲 に お い て カ チ オ ン
と し て 少 な く と も １ 種 の 本 発 明 の 化 合 物 － － － ほ と ん ど 、 た と え ば 窒 素 が プ ロ ト ン 化 さ れ
て い る － － － － と 少 な く と も １ 種 の ア ニ オ ン と の 塩 を 意 味 し 、 こ れ は 生 理 学 的 に － － 特 に
ヒ ト 及 び （ 又 は ） 哺 乳 類 に 使 用 し た 場 合 － － － 許 容 し 得 る 。 こ れ は 本 発 明 の 範 囲 に お い て
生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 酸 と 共 に 形 成 さ れ る 塩 、 す な わ ち 各 々 の 有 効 物 質 と 無 機 酸 又 は 有 機
酸 と の 塩 を 意 味 し 、 こ れ は 生 理 学 的 に － － 特 に ヒ ト 及 び （ 又 は ） 哺 乳 類 に 使 用 し た 場 合 －
－ － 許 容 し 得 る 。 特 定 の 酸 の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 例 は 、 塩 酸 、 臭 化 水 素 酸 、 硫 酸 、
メ タ ン ス ル ホ ン 酸 、 ギ 酸 、 酢 酸 、 シ ュ ウ 酸 、 コ ハ ク 酸 、 酒 石 酸 、 マ ン デ ル 酸 、 フ マ ル 酸 、
乳 酸 、 ク エ ン 酸 、 グ ル タ ミ ン 酸 、 １ ， １ － ジ オ キ ソ － １ ， ２ － ジ ヒ ド ロ 1b 6 － ベ ン ゾ ［ ｄ
］ イ ソ チ ア ゾ ー ル － ３ － オ ン （ サ ッ カ リ ン 酸 ） 、 モ ノ メ チ ル セ バ シ ン 酸 、 ５ － オ キ ソ － プ
ロ リ ン 、 ヘ キ サ ン － １ － ス ル ホ ン 酸 、 ニ コ チ ン 酸 、 ２ － 、 ３ － 又 は ４ － ア ミ ノ 安 息 香 酸 、
２ ， ４ ， ６ － ト リ メ チ ル 安 息 香 酸 、 a－ リ ポ ン 酸 、 ア セ チ ル グ リ シ ン 、 ア セ チ ル サ リ チ ル
酸 、 馬 尿 酸 及 び （ 又 は ） 又 は ア ス パ ラ ギ ン 酸 の 塩 で あ る 。 塩 酸 塩 が 特 に 好 ま し い 。
【 ０ ０ ２ ９ 】
　 化 合 物 グ ル ー プ A, C 又 は  Dに 関 し て 下 記 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル が
特 に 好 ま し い ；
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R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ
れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又
は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽
和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介
し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ;
R 2 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る
ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て
い な い ） ;
又 は 基 R 1 及 び R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 CH 2 又
は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し 、 こ の 際 ア ル キ ル 基 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て よ い ；
R 5 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る
ヘ テ ロ シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は 置 換 さ
れ て い な い ） 。
【 ０ ０ ３ ０ 】
　 こ の 際 、 特 に (化 合 物 グ ル ー プ A, C 又 は  Dに 関 し て ) 次 の 場 合 が 好 ま し い ；
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） : 
又 は 基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 CH

2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 す る ；
　 　  R 5  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は
非 分 枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ；
好 ま し く は  
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; こ の 際  R 1  及 び  R 2 が ２
つ と も Hで あ っ て は な ら な い , 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
又 は  基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  (CH 2 ) 4 - 5 を 意 味 し ,
特 に  
R 1  及 び  R 2  が メ チ ル を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ３ １ 】
　 化 合 物 グ ル ー プ  Bに 関 し て 下 記 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル が 特 に 好 ま し
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い ；
R 1 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ
れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又
は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽
和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介
し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; 及 び
R 2 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る
ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て
い な い ） 。
【 ０ ０ ３ ２ 】
　 こ の 際 、 特 に (化 合 物 グ ル ー プ  Bに 関 し て )下 記 の 場 合 が 好 ま し い ；
R 1 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 
R 2 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） : 
好 ま し く は  
R 1 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; こ の 際  R 1 及 び  R 2 が ２ つ と
も Hで あ っ て は な ら な い , 
R 2 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
特 に  
R 1 及 び  R 2 が メ チ ル を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ３ ３ 】
　 化 合 物 グ ル ー プ A, C 又 は Dに 関 し て 特 に 下 記 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル
が 好 ま し い ；
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） : 
又 は 基 R 1  及 び R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 CH 2 又
は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し ,
　 　 R 5  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 --ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非
分 枝 状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ,
好 ま し く は  
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; こ の 際  R 1 及 び  R 2 が ２ つ と も
Hで あ っ て は な ら な い , 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
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又 は  基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て (CH 2 ) 4 - 5  を 意 味 し ,
特 に  
R 1  及 び R 2  が メ チ ル を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ３ ４ 】
　 化 合 物 グ ル ー プ  Bに 関 し て 下 記 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル が 特 に 好 ま し
い ；
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） : 
好 ま し く は  
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; こ の 際  R 1 及 び  R 2 が ２ つ と も
Hで あ っ て は な ら な い , 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
特 に  
R 1  及 び R 2  が メ チ ル を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ３ ５ 】
　 化 合 物 グ ル ー プ A, B 又 は  Cに 関 し て 下 記 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル が
特 に 好 ま し い ；
R 3  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換
さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -
シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） 又 は  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 
そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
好 ま し く は
R 3  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 5 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又
は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; フ ェ ニ ル , ナ フ チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , ベ ン
ゾ チ オ フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , イ ン ド リ
ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ピ ロ リ ル , ピ リ ミ ジ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル （ こ れ ら は
そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） , 又 は 飽 和 , 非 分 枝 状
C 1 - 2 -ア ル キ ル -基 を 介 し て 結 合 す る C 5 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル , フ ェ ニ ル , ナ フ チ ル , ア ン ト
ラ セ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ
ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , イ ン ド リ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ピ ロ リ ル , ピ リ ミ
ジ ル  又 は  ピ ラ ジ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ;
特 に
R 3  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル 又 は チ オ フ ェ ニ ル （ こ れ ら は そ
れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; 又 は 飽 和 , 非 分 枝 状  C

1 - 2 -ア ル キ ル -基 を 介 し て 結 合 す る フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル 又 は チ オ フ ェ ニ ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） 。
【 ０ ０ ３ ６ 】
　 化 合 物 グ ル ー プ  Dに 関 し て 下 記 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル が 好 ま し い ；
R 1 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置
換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 2 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8
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-シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） 又 は  C 1 - 2 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
好 ま し く は
R 1 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 5 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; フ ェ ニ ル , ナ フ チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , ベ
ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , イ ン ド
リ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ピ ロ リ ル , ピ リ ミ ジ ル  又 は  ピ ラ ジ ニ ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） , 又 は  CH 2 -基 を
介 し て 結 合 す る  C 5 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル , フ ェ ニ ル , ナ フ チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , チ オ フ ェ
ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル
, イ ン ド リ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ピ ロ リ ル , ピ リ ミ ジ ル  又 は  ピ ラ ジ ニ
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ;
特 に
R 1 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル 又 は チ オ フ ェ ニ ル （ こ れ ら は
そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; 又 は 飽 和 , 非 分 枝 状
 CH 2 -基 を 介 し て 結 合 す る フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル 又 は チ オ フ ェ ニ ル （ こ れ ら は そ れ
ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） 。
【 ０ ０ ３ ７ 】
　 化 合 物 グ ル ー プ A, B 又 は Dに 関 し て 下 記 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル が 特
に 好 ま し い ；
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル , ア リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 　

；
好 ま し く は
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ブ チ ル , シ ク ロ プ ロ ピ ル , シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ
キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ
ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ
ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ
ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル  又 は  ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ ア
ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル  又 は  ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ ナ
フ テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ ノ
ニ ル , ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア ダ マ ン チ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , フ
タ ラ ジ ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 　 ；
特 に
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ
オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル
, ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ
ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ
ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 。
【 ０ ０ ３ ８ 】
　 化 合 物 グ ル ー プ  Cに 関 し て 下 記 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル が 好 ま し い ；
R 1 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル , ア リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 　

；
好 ま し く は
R 1 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ブ チ ル , シ ク ロ プ ロ ピ ル , シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ
キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ
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ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ
ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ
ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル  又 は  ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ ア
ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル  又 は  ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ ナ
フ テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ ノ
ニ ル , ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア ダ マ ン チ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , フ
タ ラ ジ ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9

特 に
R 1 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ
オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル
, ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ
ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ
ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 。 　

【 ０ ０ ３ ９ 】
　 こ の 際 、 ２ つ の 上 記 好 ま し い 実 施 態 様 に 関 し て  (化 合 物 グ ル ー プ A, B 又 は  D 又 は Cに
関 し て ) 下 記 の 場 合 が 好 ま し い ；  
R 8  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ
キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ
ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル  又 は  ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ
ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル  又 は  ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  
又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ ナ フ テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ
ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , フ タ ラ ジ
ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ,
L が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
-C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -, 
及 び （ 又 は ）  R 9  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ
キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ
ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル  又 は  ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ
ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル  又 は  ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  
又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ ナ フ テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ
ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , フ タ ラ ジ
ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ,
好 ま し く は
R 8  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
イ ン ド リ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ
ル , ピ ラ ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る ） ,
L が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
-C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)- 又 は  -S(O) 2 -,
及 び （ 又 は ） R 9  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
イ ン ド リ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ
ル , ピ ラ ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る ）
特 に  
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R 8  が 置 換 さ れ て い な い イ ン ド リ ル か ら 選 ば れ る ：
L は -S(O) 2 - か ら 選 ば れ る ；
及 び R 9  は 置 換 さ れ て い な い フ ェ ニ ル か ら 選 ば れ る 。
【 ０ ０ ４ ０ 】
　 化 合 物 グ ル ー プ A, B 及 び  Dに 関 し て 下 記 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル が
好 ま し い ；
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 -

CH 2 R
7 ,

好 ま し く は
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7  又 は  -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , 

特 に
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： -CHR 6 R 7  又 は -CHR 6 - CH 2 R

7 。
【 ０ ０ ４ １ 】
　 化 合 物 グ ル ー プ  Bに 関 し て 下 記 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル が 特 に 好 ま し
い ；
R 1 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 又 は  -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 ,

好 ま し く は
R 1 1  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  -CHR 6 R 7  又 は  -CHR 6 - CH 2 R

7 ,
特 に R 1 1  が  -CHR 6 R 7 　 か ら 選 ば れ る 。  

　 こ の 際 、 ２ つ の 上 記 好 ま し い 実 施 態 様 に 関 し て  (化 合 物 グ ル ー プ A, B 又 は  D 又 は Cに
関 し て ) 下 記 の 場 合 が 好 ま し い ；  
R 6  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
H, C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O R 1 0 　 ；
　 　 R 1 0  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分
枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
好 ま し く は
H, C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
特 に
H, CH 3 及 び  C 2 H 5 。
【 ０ ０ ４ ２ 】
　 こ の 際 、 ３ つ の 上 記 好 ま し い 実 施 態 様 に 関 し て  (化 合 物 グ ル ー プ A, B 又 は  D 又 は Cに
関 し て ) 下 記 の 場 合 が 好 ま し い ；
R 7  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル , ア リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ;
好 ま し く は
R 7   が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  シ ク ロ ブ チ ル , シ ク ロ プ ロ ピ ル , シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ
ヘ キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , 
ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ
ソ ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , 
ピ ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル  又 は  ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ
ア ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル  又 は  ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ
ナ フ テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ
ノ ニ ル , ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア ダ マ ン チ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , 
フ タ ラ ジ ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る ） ;
特 に
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R 7  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ
オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ
ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ
リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） 。
【 ０ ０ ４ ３ 】
　 本 発 明 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル は 下 記 の 群 か ら 選 ば れ る の が 好 ま し い
:
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、
　 　 ・ 　 ト ラ ン ス -(4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル )-ジ メ チ ル ア ミ ン
　 　 ・ 　 シ ス -(4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル )-ジ メ チ ル ア ミ ン
　 　 ・ 　 ト ラ ン ス -(1-ベ ン ジ ル -4-ベ ン ジ ル オ キ シ シ ク ロ ヘ キ シ ル )-ジ メ チ ル ア ミ ン
　 　 ・ 　 シ ス -(1-ベ ン ジ ル -4-ベ ン ジ ル オ キ シ シ ク ロ ヘ キ シ ル )-ジ メ チ ル ア ミ ン
　 　 ・ 　 ト ラ ン ス -[4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-(2-メ チ ル ベ ン ジ ル )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア
ミ ン
　 　 ・ 　 シ ス -[4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-(2-メ チ ル ベ ン ジ ル )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ ン
　 　 ・ 　 シ ス -[4-(2-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ
ン
　 　 ・ 　 シ ス -[1-ベ ン ジ ル -4-(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ
ン
　 　 ・ 　 シ ス -[1-ベ ン ジ ル -4-(2-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ
ン
　 　 ・ 　 シ ス -[1-ベ ン ジ ル -4-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ
ン
　 　 ・ 　 ト ラ ン ス -[4-(2-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル
ア ミ ン
　 　 ・ 　 ト ラ ン ス -[4-(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル
ア ミ ン
　 　 ・ 　 ト ラ ン ス -[4-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]-ジ メ チ
ル ア ミ ン
　 　 ・ 　 ト ラ ン ス -[4-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ネ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ
ル ア ミ ン
　 　 ・ 　 ト ラ ン ス -[4-(3-フ ル オ ロ -ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ネ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ
チ ル ア ミ ン
　 　 ・ 　 (1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-酢 酸  4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -4-フ ェ ニ ル -シ ク ロ ヘ キ シ ル  
エ ス テ ル 。
【 ０ ０ ４ ４ 】
　 本 発 明 の 物 質 は 無 で あ る の で 、 こ れ は 医 薬 中 の 医 薬 有 効 物 質 と し て 適 当 で あ る 。 そ の 他
の 対 象 は 、 場 合 に よ り 場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ
ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特
に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ
の 塩 基 の 形 に あ る 、 又 は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又
は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に 水 和 物 の 形 に あ る 、 少 な く と も １ 種 の 本 発 明 の 4-ア ミ ノ ヘ キ サ ノ ー
ル 、 並 び に 場 合 に よ り 適 当 な 添 加 剤 及 び （ 又 は ） 助 剤 及 び （ 又 は ）  場 合 に よ り  そ の 他 の
有 効 物 質 を 含 む 医 薬 で あ る 。
【 ０ ０ ４ ５ 】
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　 こ の 際 、 こ の 医 薬 は 本 発 明 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 少 な く と も １ 種 と
共 に 、 オ ピ オ イ ド 、 好 ま し く は 強 力 な オ ピ オ イ ド 、 特 に モ ル ヒ ネ 、 あ る い は 麻 酔 薬 、 好 ま
し く は ヘ キ ソ バ ル ビ タ ー ル あ る い は ハ ロ タ ン を 含 む 場 合 が 好 ま し い 。
【 ０ ０ ４ ６ 】
　 本 発 明 の 医 薬 は 、 少 な く と も １ 種 の 本 発 明 の 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル と 共 に 、 場 合
に よ り 適 当 な 添 加 剤 及 び （ 又 は ）  助 剤 、 た と え ば ま た 担 体 材 料 , 増 量 剤 、 溶 剤 、 希 釈 剤
、 着 色 料 及 び （ 又 は ） 結 合 剤 を 含 み 、 そ し て 液 状 医 薬 と し て 注 射 用 溶 液 、 滴 剤 、 又 は 液 剤
の 形 で 、 半 固 形 医 薬 と し て 顆 粒 、 錠 剤 、 ペ レ ッ ト 、 パ ッ チ 、 カ プ セ ル 、 硬 膏 剤 又 は エ ア ゾ
ー ル の 形 で 投 与 す る こ と が で き る 。 助 剤 の 選 択 及 び そ の 使 用 さ れ る 量 は 、 そ の 医 薬 が 経 口
、 皮 下 、 腸 管 外 、 静 脈 内 、 腹 腔 内 、 経 皮 、 筋 肉 内 、 鼻 腔 内 、 バ ッ カ ル 、 直 腸 又 は 局 所 に 、
た と え ば 皮 膚 の 、 粘 膜 の 及 び 眼 の 感 染 媒 体 に 投 与 さ れ ね ば な ら な い か ど う か に 依 存 す る 。
経 口 投 与 に 、 た と え ば 錠 剤 、 糖 衣 錠 、 カ プ セ ル 、 顆 粒 、 ペ レ ッ ト 、 滴 剤 、 液 剤 及 び シ ロ ッ
プ の 形 の 製 剤 、 非 経 口 、 外 用 及 び 吸 入 投 与 に 、 溶 液 、 懸 濁 液 、 容 易 に 再 構 成 可 能 な 乾 燥 調
製 物 並 び に ス プ レ ー の 形 の 製 剤 が 最 適 で あ る 。 場 合 に よ り 皮 膚 浸 透 を 促 進 す る 剤 の 添 加 下
に 溶 解 さ れ た 形 で デ ポ 剤 と し て の 又 は 硬 膏 剤 と し て の 本 発 明 の 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー
ル は 、 適 当 な 経 皮 適 用 調 合 物 で あ る 。 経 口 又 は 経 皮 投 与 可 能 な 調 合 物 形 態 は 、 本 発 明 の 4-
ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル を 遅 延 さ れ た 状 態 で 遊 離 す る こ と が で き る 。 原 則 的 に 本 発 明 の
医 薬 に 、 当 業 者 に 周 知 の そ の 他 の 有 効 物 質 を 更 に 添 加 す る こ と が で き る 。
【 ０ ０ ４ ７ 】
　 患 者 に 投 与 す べ き 有 効 物 質 の 量 は 、 患 者 の 体 重 、 投 与 の 種 類 、 症 状 及 び 病 気 の 重 さ に 依
存 し て 変 化 す る 。 少 な く と も １ 種 の 本 発 明 の 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル を 、 通 常  0,005
 ～ 1000 mg/kg, 好 ま し く は 0,05 ～   5 mg/kg 投 与 す る こ と が で き る 。  
【 ０ ０ ４ ８ 】
　 本 発 明 の そ の 他 の 対 象 は 、 場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特
に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性
体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸
又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又 は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ
る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に 水 和 物 の 形 に あ る 、 本 発 明 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ー ル 少 な く と も １ 種 を 苦 痛 、 特 に 急 性 神 経 障 害 の あ る い は 慢 性 苦 痛 の 治 療 用 医 薬 の 製
造 に 使 用 す る 方 法 で あ る 。
【 ０ ０ ４ ９ 】
　 同 様 に 、 本 発 明 の そ の 他 の 対 象 は 、 場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異
性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の
立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又
は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又 は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩
の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に 水 和 物 の 形 に あ る 、 本 発 明 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ
ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル を 不 安 状 態 、 ス ト レ ス 及 び ス ト レ ス と 関 連 す る 症 候 群 、 う つ 病 、 癲 癇 、
ア ル ツ ハ イ マ ー 病 、 老 人 性 痴 呆 症 、 一 般 的 な 認 知 機 能 障 害 、 学 習 及 び 記 憶 障 害 （ 向 知 性 薬
と し て ） 、 禁 断 症 状 、 ア ル コ ー ル ー 及 び （ 又 は ） 麻 薬 － 及 び （ 又 は ） 薬 物 － 中 毒 及 び （ 又
は ） 依 存 症 、 性 的 機 能 障 害 、 心 臓 血 環 疾 患 、 低 血 圧 症 、 高 血 圧 症 、 耳 鳴 り 、 掻 痒 症 、 偏 頭
痛 、 聴 力 障 害 、 腸 運 動 障 害 、 摂 食 障 害 、 食 欲 不 振 、 脂 肪 過 多 症 、 運 動 障 害 、 下 痢 、 悪 液 質
、 尿 失 禁 を 治 療 す る た め の 医 薬 の 製 造 に 使 用 す る 、 も し く は 筋 弛 緩 剤 、 抗 痙 攣 剤 又 は 麻 酔
剤 と し て の 医 薬 の 製 造 に 使 用 す る 、 も し く は オ ピ オ イ ド 鎮 痛 剤 又 は 麻 酔 剤 を 用 い た 治 療 の
際 の 同 時 に 投 与 の た め の 医 薬 の 製 造 に 使 用 す る 、 あ る い は 利 尿 薬 又 は 抗 ナ ト リ ウ ム 排 泄 増
加 薬 及 び （ 又 は ） 抗 不 安 薬 の 製 造 に 使 用 す る 方 法 で あ る 。
【 ０ ０ ５ ０ 】
　 本 発 明 の 別 の 対 象 は 、 医 学 的 に 問 題 と な る 症 状 の 治 療 を 必 要 と す る 、 ヒ ト 以 外 の 哺 乳 類
又 は ヒ ト を 、 治 療 上 有 効 な 薬 用 量 の 本 発 明 の 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 又 は 本 発 明 の 医
薬 を 投 与 す る こ と に よ っ て 治 療 す る 方 法 で あ る 。
【 ０ ０ ５ １ 】
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　 本 発 明 の 別 の 対 象 は 、 下 記 の 記 載 及 び 実 施 例 に 記 載 す る よ う な 本 発 明 の 置 換 さ れ た 4-ア
ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル の 製 造 方 法 で あ る 。
【 ０ ０ ５ ２ 】
　 し た が っ て 、 本 発 明 の そ の 他 の 対 象 は 、 化 合 物 グ ル ー プ  Aの 本 発 明 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ
ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル を 次 の 工 程 で 製 造 す る 方 法 で あ る : 
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 式 HNR
0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 で シ ア ニ ド 、 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て
、 次 の 式 Vで 表 わ さ れ る 、 保 護 さ れ た Ｎ 置 換 さ れ た 1-ア ミ ノ -4-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ト リ ル 誘 導 体 と し ；
【 ０ ０ ５ ３ 】
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ４ 】
場 合 に よ り 、 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 、 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は
ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  ＝ 保 護 基 で 保 護 さ れ た Ｈ で あ る 化 合 物
の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ
ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保
護 基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
b. 式 Vで 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル を 、 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 好 ま し く
は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 生 じ
; 
【 ０ ０ ５ ５ 】
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ６ 】
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル
ホ ン 化 し 、 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場
合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化
し 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護
基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
c. 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ て 、 式 VIIで 表 わ さ れ る 4-置
換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 生 じ ; 
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【 ０ ０ ５ ７ 】
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ５ ８ 】
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H  で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し
、 及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. 式 Vで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え ば
 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト キ
シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ ら
の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 (complexen Analogon)と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、
又 は ア ル カ リ 土 類 金 属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ
ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 と し ; 
【 ０ ０ ５ ９ 】
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ６ ０ 】
e. つ い で 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 を 無 機 塩
基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -, ア シ ル - 又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド ,
 -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 式 R 4 Xで 表 わ さ れ る 、 別
の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , ア ル キ ル 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式  Iで 表 わ さ
れ る 化 合 物 と な す ;
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 4  は 化 合 物 グ ル ー プ Aに 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
そ し て
R 0 1  及 び  R 0 2  は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
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又 は 基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR
0 6 CH

2 CH 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6  を 意 味 す る 。
【 ０ ０ ６ １ 】
　 本 発 明 の そ の 他 の 対 象 は 、 化 合 物 グ ル ー プ Bの 本 発 明 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ー ル を 次 の 工 程 で 製 造 す る 方 法 で あ る :
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 式 HNR
0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 で シ ア ニ ド 、 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て
、 次 の 式 Vで 表 わ さ れ る 、 保 護 さ れ た Ｎ 置 換 さ れ た 1-ア ミ ノ -4-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ト リ ル 誘 導 体 と し 、
【 ０ ０ ６ ２ 】
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ６ ３ 】
場 合 に よ り 、 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 、 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は
ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  ＝ 保 護 基 で 保 護 さ れ た Ｈ で あ る 化 合 物
の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ
ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保
護 基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
b. 式 Vで 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル を 、 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 好 ま し く
は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 生 じ
; 
【 ０ ０ ６ ４ 】
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ６ ５ 】
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル
ホ ン 化 し 、 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場
合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化
し 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護
基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
c. 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ て 、 式 VIIで 表 わ さ れ る 4-置
換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 生 じ ; 
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【 ０ ０ ６ ６ 】
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ６ ７ 】
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H  で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し
、 及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. 式 Vで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え ば
 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト キ
シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ ら
の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、 又 は ア ル カ リ 土 類 金 属
触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 と
し ; 
【 ０ ０ ６ ８ 】
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ６ ９ 】
e. つ い で 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 を 無 機 塩
基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -, ア シ ル - 又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド ,
 -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 式 R 4 Xで 表 わ さ れ る 、 別
の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , ア ル キ ル 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式  Iで 表 わ さ
れ る 化 合 物 と な す ;
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 4  は 化 合 物 グ ル ー プ  Bに 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
そ し て
R 0 1 及 び  R 0 2  は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） 。
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【 ０ ０ ７ ０ 】
　 本 発 明 の そ の 他 の 対 象 は 、 化 合 物 グ ル ー プ Cの 本 発 明 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ー ル を 次 の 工 程 で 製 造 す る 方 法 で あ る :
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 式 HNR
0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 で シ ア ニ ド 、 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て
、 次 の 式 Vで 表 わ さ れ る 、 保 護 さ れ た Ｎ 置 換 さ れ た 1-ア ミ ノ -4-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ト リ ル 誘 導 体 と し 、
【 ０ ０ ７ １ 】
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ７ ２ 】
場 合 に よ り 、 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 、 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は
ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  ＝ 保 護 基 で 保 護 さ れ た Ｈ で あ る 化 合 物
の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ
ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保
護 基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
b. 式 Vで 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル を 、 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 好 ま し く
は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 生 じ
; 
【 ０ ０ ７ ３ 】
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ７ ４ 】
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル
ホ ン 化 し 、 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場
合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化
し 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護
基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
c. 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ て 、 式 VIIで 表 わ さ れ る 4-置
換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 生 じ ; 
【 ０ ０ ７ ５ 】
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【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ７ ６ 】
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し 、
及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. 式 Vで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え ば
 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト キ
シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ ら
の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、 又 は ア ル カ リ 土 類 金 属
触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 と
し ; 
【 ０ ０ ７ ７ 】
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ７ ８ 】
e. つ い で 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 を 無 機 塩
基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -メ チ ル -, ア シ ル -メ チ ル - 又 は ア リ
ー ル -メ チ ル -ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又
は 式 R 1 1 -CH 2 -Xで 表 わ さ れ る 、 別 の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン -メ チ ル , ア ル キ ル 酸 -メ チ ル
又 は  メ チ ル -芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式  IIで 表 わ さ れ る 化 合 物 と な す ;
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び R 1 1 は 化 合 物 グ ル ー プ Cに 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
そ し て
R 0 1  及 び  R 0 2  は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
又 は 基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR
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2 CH 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6  を 意 味 す る 、
　 本 発 明 の そ の 他 の 対 象 は 、 化 合 物 グ ル ー プ Dの 本 発 明 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ー ル を 次 の 工 程 で 製 造 す る 方 法 で あ る : 
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 式 HNR
0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 で シ ア ニ ド 、 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て
、 次 の 式 Vで 表 わ さ れ る 、 保 護 さ れ た Ｎ 置 換 さ れ た 1-ア ミ ノ -4-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ト リ ル 誘 導 体 と し 、
【 ０ ０ ７ ９ 】
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ８ ０ 】
場 合 に よ り 、 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 、 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は
ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  ＝ 保 護 基 で 保 護 さ れ た Ｈ で あ る 化 合 物
の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ
ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保
護 基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
b. 式 Vで 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル を 、 式  金 属 - CH 2 -R

1 2 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 好
ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 IXで 表 わ さ れ る 化 合 物
を 生 じ ; 
【 ０ ０ ８ １ 】
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ８ ２ 】
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル
ホ ン 化 し 、 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場
合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化
し 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護
基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
c. 式 IXで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ て 、 式 XIで 表 わ さ れ る 4-置
換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 生 じ ; 
【 ０ ０ ８ ３ 】
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【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ８ ４ 】
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H  で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し
、 及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. 式 XIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え
ば  水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト
キ シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ
ら の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、 又 は ア ル カ リ 土 類 金
属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 XIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体
と し ; 
【 ０ ０ ８ ５ 】
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ８ ６ 】
e. つ い で 式 XIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 を 無 機 塩 基
、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -, ア シ ル - 又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド , -
ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 式 R 4 Xで 表 わ さ れ る 、 別 の
離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , ア ル キ ル 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式 IIIで 表 わ さ れ
る 化 合 物 と な す ;
こ の 際  R 1 , R 2 , R 1 2 及 び  R 4  は 化 合 物 グ ル ー プ Dに 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
そ し て
R 0 1  及 び  R 0 2  は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
又 は 基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR
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2 CH 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6  を 意 味 す る 、
　 本 発 明 の そ の 他 の 対 象 は 、 化 合 物 グ ル ー プ  Aの 本 発 明 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ー ル を 次 の 工 程 で 製 造 す る 別 の 方 法 で あ る :
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 還 元
剤 、 た と え ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト
リ ア セ ト キ シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ
ル , こ れ ら の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と の 温 度 で  -70 o C 及 び  +110 o C, 又 は  ア ル カ リ 土 類
金 属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式  XIIIで 表 わ さ れ る 保 護 さ れ た 4-ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ
ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 と し ; 
【 ０ ０ ８ ７ 】
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ８ ８ 】
b. こ れ を 引 き 続 き 無 機 塩 基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -, ア シ ル - 
又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又
は 式 R 4 Xで 表 わ さ れ る 、 別 の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , カ ル ボ ン 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反
応 さ せ 式 XIVで 表 わ さ れ る 化 合 物 と し ;
【 ０ ０ ８ ９ 】
【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ０ 】
c. 式 XIVで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ , 式  XV で 表 わ さ れ る 化 合
物 を 生 じ ; 
【 ０ ０ ９ １ 】
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【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ２ 】
d. 式 XVで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 式 HNR 0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 下 に シ ア ン 化 物 , 好
ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て , 式 XVI で 表 わ さ れ る a-ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 と
し ,  
【 ０ ０ ９ ３ 】
【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ４ 】
e. 式 XVI で 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 を 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 
好 ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式  Iで 表 わ さ れ る 化 合
物 と な す ；   
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 4  は 化 合 物 グ ル ー プ Aに 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
及 び  
R 0 1  及 び  R 0 2 は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
又 は  基  R 0 1 及 び  R 0 2 は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 CH 2
CH 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6 意 味 す る 。
【 ０ ０ ９ ５ 】
　 本 発 明 の そ の 他 の 対 象 は 、 化 合 物 グ ル ー プ  Bの 本 発 明 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ー ル を 次 の 工 程 で 製 造 す る 別 の 方 法 で あ る :
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 還 元
剤 、 た と え ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト
リ ア セ ト キ シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ
ル , こ れ ら の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と の 温 度 で  -70 o C 及 び  +110 o C, 又 は  ア ル カ リ 土 類
金 属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式  XIIIで 表 わ さ れ る 保 護 さ れ た 4-ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ
ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 と し ; 
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【 ０ ０ ９ ６ 】
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ７ 】
b. こ れ を 引 き 続 き 無 機 塩 基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -又 は ア リ ー
ル ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 式 R 4 Xで
表 わ さ れ る 、 別 の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , カ ル ボ ン 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ 式 X
IVで 表 わ さ れ る 化 合 物 と し ;
【 ０ ０ ９ ８ 】
【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ ０ ９ ９ 】
c. 式 XIVで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ , 式  XV で 表 わ さ れ る 化 合
物 を 生 じ ; 
【 ０ １ ０ ０ 】
【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ １ 】
d. 式 XVで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 式 HNR 0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 下 に シ ア ン 化 物 , 好
ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て , 式 XVI で 表 わ さ れ る a-ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 と
し ,  
【 ０ １ ０ ２ 】
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【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ３ 】
e. 式 XVI で 表 わ さ れ る α － ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 を 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試
薬 , 好 ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式  Iで 表 わ さ れ る
化 合 物 と な す ；   
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 4  は 化 合 物 グ ル ー プ Bに 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
及 び  
　 R 0 1  及 び  R 0 2 は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル
キ ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 ,
 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア
リ ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又
は  C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） 。
【 ０ １ ０ ４ 】
　 本 発 明 の そ の 他 の 対 象 は 、 化 合 物 グ ル ー プ  Cの 本 発 明 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ー ル を 次 の 工 程 で 製 造 す る 別 の 方 法 で あ る :
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 還 元
剤 、 た と え ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト
リ ア セ ト キ シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ
ル , こ れ ら の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と の 温 度 で  -70 o C 及 び  +110 o C, 又 は  ア ル カ リ 土 類
金 属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式  XIIIで 表 わ さ れ る 保 護 さ れ た 4-ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ
ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 と し ; 
【 ０ １ ０ ５ 】
【 化 ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ６ 】
b. こ れ を 引 き 続 き 無 機 塩 基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -メ チ ル -, 
ア シ ル -メ チ ル - 又 は  ア リ ー ル -メ チ ル -ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ
フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 式 R 1 1 -CH 2 -Xで 表 わ さ れ る 、 別 の 離 脱 基 Xを 有 す る メ チ ル -ア
ル カ ン , メ チ ル カ ル ボ ン 酸  又 は   メ チ ル -芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式 XVIIで 表 わ さ れ
る 化 合 物 と し ；
【 ０ １ ０ ７ 】
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【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ０ ８ 】
c. 式 XVIIで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ , 式  XVIIIで 表 わ さ れ る
化 合 物 を 生 じ ; 
【 ０ １ ０ ９ 】
【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ０ 】
d. 式 XVIIIで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 式 HNR 0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 下 に シ ア ン 化 物 ,
 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て , 式 XIX で 表 わ さ れ る a-ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導
体 と し ,  
【 ０ １ １ １ 】
【 化 ３ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ２ 】
e. 式 XIX で 表 わ さ れ る α － ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 を 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試
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薬 , 好 ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 IIで 表 わ さ れ る
化 合 物 と な す ；   
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 1 1  は 化 合 物 グ ル ー プ Cに 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
及 び  
R 0 1  及 び  R 0 2 は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
又 は  基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 C
H 2 CH 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6  意 味 す る 。
【 ０ １ １ ３ 】
　 本 発 明 の そ の 他 の 対 象 は 、 化 合 物 グ ル ー プ  Dの 本 発 明 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ー ル を 次 の 工 程 で 製 造 す る 別 の 方 法 で あ る :
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 還 元
剤 、 た と え ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト
リ ア セ ト キ シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ
ル , こ れ ら の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と の 温 度 で  -70 o C 及 び  +110 o C, 又 は  ア ル カ リ 土 類
金 属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式  XIIIで 表 わ さ れ る 保 護 さ れ た 4-ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ
ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 と し ; 
【 ０ １ １ ４ 】
【 化 ３ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ５ 】
b. こ れ を 引 き 続 き 無 機 塩 基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -， ア シ ル -
又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又
は 式 R 4 Xで 表 わ さ れ る 、 別 の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , カ ル ボ ン 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反
応 さ せ 式 XIVで 表 わ さ れ る 化 合 物 と し ;
【 ０ １ １ ６ 】
【 化 ３ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ７ 】
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c. 式 XIVで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ , 式  XV で 表 わ さ れ る 化 合
物 を 生 じ ; 
【 ０ １ １ ８ 】
【 化 ３ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ １ ９ 】
d. 式 XVで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 式 HNR 0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 下 に シ ア ン 化 物 , 好
ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て , 式 XVI で 表 わ さ れ る a-ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 と
し ,  
【 ０ １ ２ ０ 】
【 化 ３ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 ０ １ ２ １ 】
e. 式 XVI で 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 を 式  金 属 -CH 2 -R

3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試
薬 , 好 ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 IIIで 表 わ さ れ
る 化 合 物 と な す ；   
こ の 際  R 1 , R 2 , R 1 2  及 び  R 4  は 化 合 物 グ ル ー プ Dに 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
及 び
R 0 1  及 び  R 0 2  は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 --ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
又 は  基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 C
H 2 CH 2 又 は  (CH 2 ) 3 - 6  を 意 味 す る 。

　 以 下 に 、 本 発 明 を 例 に よ っ て 詳 述 す る が 、 本 発 明 は こ れ に よ っ て 限 定 さ れ な い 。
【 実 施 例 】
【 ０ １ ２ ２ 】
　 次 の 実 施 例 は 本 発 明 を さ ら に 詳 細 に 説 明 す る た め に 用 い る が 、 一 般 的 な 発 明 思 想 を 制 限
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す る も の で は な い 。
【 ０ １ ２ ３ 】
　 製 造 さ れ た 化 合 物 の 収 率 は 最 適 化 さ れ て い な い 。
【 ０ １ ２ ４ 】
　 全 て の 温 度 は 未 修 正 で あ る 。
【 ０ １ ２ ５ 】
　 「 エ ー テ ル 」 の 記 載 は ジ エ チ ル エ ー テ ル を 意 味 し 、 「 Ｅ Ｅ 」 は 酢 酸 エ チ ル を 意 味 し 、 「
Ｄ Ｃ Ｍ 」 は ジ ク ロ ロ メ タ ン を 意 味 す る 。 「 当 量 」 の 記 載 は 質 量 当 量 を 意 味 し 、 「 Ｓ ｍ ｐ ．
」 は 融 点 も し く は 溶 融 範 囲 を 意 味 し 、 「 Ｒ Ｔ 」 は 室 温 を 意 味 し 、 「 Ｖ ｏ ｌ ． ％ 」 は 容 量 ％
を 意 味 し 、 「 ｍ ％ 」 は 質 量 ％ を 意 味 し 、 「 Ｍ 」 は モ ル ／ ｌ で 表 わ さ れ る 濃 度 を 示 す 。
【 ０ １ ２ ６ 】
　 カ ラ ム ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー の 固 定 相 と し て 、 シ リ カ ゲ ル （ シ リ カ ゲ ル 　 ６ ０ ） （ ０ ． ０
４ ０ ～ ０ ． ０ ６ ３ ｍ ｍ ） （ Ｅ ． メ ル ク 社 、 ダ ル ム シ ュ タ ッ ト ） を 使 用 し た 。
【 ０ １ ２ ７ 】
　 薄 層 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 試 験 は 、 Ｈ Ｐ Ｔ Ｌ Ｃ － 既 製 プ レ ー ト （ Ｈ Ｐ Ｔ Ｌ Ｃ － 既 成 プ レ ー
ト ， シ リ カ ゲ ル 　 ６ ０ 　 Ｆ 　 ２ ５ ４ ， Ｅ ． メ ル ク 社 ， ダ ル ム シ ュ タ ッ ト ） を 用 い て 実 施 し
た 。
【 ０ １ ２ ８ 】
　 ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 試 験 の た め の 展 開 剤 の 混 合 比 は 常 に 容 量 ／ 容 量 で 表 示 し た 。
例  1 & 2:        (4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-フ ェ ニ ル -シ ク ロ ヘ キ シ ル )ジ メ チ ル ア ミ ン 塩 酸
塩 , 非 極 性 又 は 極 性 ジ ア ス テ レ オ マ ー  
　 350 gの 1,4-ジ オ キ サ -ス ピ ロ [4.5]デ カ ン -8-オ ン を 、 2000 mlの エ タ ノ ー ル  に 懸 濁 さ せ
、 つ い で 氷 浴 冷 却 し な が ら 28,1 gの 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム を 少 し づ つ 分 け て 添 加 す る 。
　 　 　
【 ０ １ ２ ９ 】
 室 温 で 一 晩 攪 拌 後 、 攪 拌 下 に 先 ず 750 mlの リ ン 酸 緩 衝 液 (pH 7, Merck-Darmstadt), つ い
で  1000 mlの ジ エ チ ル エ ー テ ル を 添 加 し , 析 出 し た 固 体 を ろ 過 し 、 ジ エ チ ル エ ー テ ル で 後
洗 浄 す る 。 ろ 液 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ 、  ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。   345 gの 1,
4-ジ オ キ サ -ス ピ ロ [4.5]デ カ ン -8-オ ー ル が  白 色 固 体 と し て 得 ら れ る 。
【 ０ １ ３ ０ 】
　 225 gの 1,4-ジ オ キ サ -ス ピ ロ [4.5]デ カ ン -8-オ ー ル を 1100 mlの ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド
に 溶 解 さ せ 、 攪 拌 下 に 少 し づ つ 分 け て 198 gの カ リ ウ ム tert.-ブ チ ラ ー ト を 添 加 す る 。  １
時 間 後 、 30 分 以 内 に 223 gの ベ ン ジ ル ク ロ ラ イ ド を 滴 下 し 、 一 晩 攪 拌 す る 。  仕 込 み 物 を 1
500 ml の 水 /氷 -混 合 物 に 注 ぎ 、  酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 。  一 緒 に さ れ た 抽 出 物 を 塩 化 ナ
ト リ ウ ム 飽 和 溶 液 で 洗 浄 し , 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。  
粗 生 成 物 を 高 減 圧 で 分 別 蒸 留 す る 。 150 ° C 及 び ほ ぼ 0,1 ミ リ バ ー ル の 圧 力 で 294 gの  8-
ベ ン ジ ル オ キ シ -1,4-ジ オ キ サ ス ピ ロ [4.5]デ カ ン が 得 ら れ る 。
【 ０ １ ３ １ 】
　 294 gの 8-ベ ン ジ ル オ キ シ -1,4-ジ オ キ サ ス ピ ロ [4.5]デ カ ン を 1400 ml の ジ イ ソ プ ロ ピ
ル エ ー テ ル に 溶 解 さ せ 、 580 mlの ４ モ ル 塩 酸 を 添 加 す る 。 室 温 で 20時 間 の 攪 拌 後 、 300 ml
の 水  及 び  180 mlの 塩 化 ナ ト リ ウ ム 飽 和 溶 液 を 添 加 し 、 更 に ４ 時 間 攪 拌 す る 。 相 を 分 離 し
, 水 相 を 固 形 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム で 中 和 し 、 繰 り 返 し ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ ー テ ル で 抽 出 す る
。 一 緒 に さ れ た 有 機 相 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。  高 減
圧 で 蒸 留 し て 、 231 g の 4-ベ ン ジ ル オ キ シ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン が 得 ら れ る 。
【 ０ １ ３ ２ 】
　 130 ml の 7,9モ ル ジ メ チ ル ア ミ ン 水 溶 液 , 16 mlの メ タ ノ ー ル ,  20,0 gの  4-ベ ン ジ ル
オ キ シ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン , 23,2 gの ジ メ チ ル ア ミ ン 塩 酸 塩  及 び  15,3 gの シ ア ン 化 カ リ ウ
ム か ら 成 る 混 合 物 を 、 65 時 間 室 温 で 攪 拌 し 、  ４ 回 そ れ ぞ れ 120 mlの ジ エ チ ル エ ー テ ル で
抽 出 し 、 一 緒 に さ れ た 抽 出 物 を 蒸 発 さ せ て , 100 ml の ジ ク ロ ロ メ タ ン  を 残 留 物 に 添 加 し
, 相 を 分 離 し , 有 機 相 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。 24,5 g
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の 4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-ジ メ チ ル ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ト リ ル が 徐 々 に 凝 固 す る
帯 黄 色 油 状 物 と し て 得 ら れ る 。
【 ０ １ ３ ３ 】
　 5,00 gの 4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-ジ メ チ ル ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ト リ ル を  50 ml
の テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン に 溶 解 さ せ 、 氷 浴 冷 却 し な が ら テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 中 の 19,4 mlの
２ モ ル 　 フ ェ ニ ル マ グ ネ シ ウ ム ク ロ ラ イ ド 溶 液 を 窒 素 雰 囲 気 下 で 滴 下 す る 。   室 温 に 加 温
下 で 一 晩 攪 拌 後 、 新 た に 氷 浴 中 で 冷 却 使 用 し 、 25 mlの 冷 塩 化 ア ン モ ニ ウ ム 溶 液  (20 質 量
パ ー セ ン ト )を 添 加 す る 。  相 を 分 離 し , ２ 回 そ れ ぞ れ 80 mlの ジ エ チ ル エ ー テ ル で 抽 出 し ,
 一 緒 に さ れ た 有 機 相 を ３ 回 そ れ ぞ れ 60 ml 塩 酸  (5 質 量 パ ー セ ン ト ) 抽 出 し , 一 緒 に さ
れ た 酸 性 抽 出 物 を ア ン モ ニ ア 水 溶 液  (25 質 量 パ ー セ ン ト ) で 弱 ア ル カ リ 性 に 調 整 し (pH 8
-9),３ 回 そ れ ぞ れ 80 ml ジ エ チ ル エ ー テ ル で 抽 出 し , 一 緒 に さ れ た 有 機 抽 出 物 を 硫 酸 ナ ト
リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。 得 ら れ た 黄 色 油 状 物  (4,15 g) を 、 ジ エ
チ ル エ ー テ ル /ヘ キ サ ン (V:V = 1:1)を 用 い て シ リ カ ゲ ル 上 で 分 離 す る 。 (4-ベ ン ジ ル オ キ
シ -1-フ ェ ニ ル -シ ク ロ ヘ キ シ ル )ジ メ チ ル ア ミ ン  の 非 極 性 ジ ア ス テ レ オ マ ー 1,83 g 及 び
そ の 極 性 ジ ア ス テ レ オ マ ー 0,38 g が 黄 色 固 体 又 は 黄 色 樹 脂 と し て 得 ら れ る 。 1,48 gの 非
極 性 ジ ア ス テ レ オ マ ー を 11,8 mlの  2-ブ タ ノ ン に 溶 解 さ せ , 47 μ lの 水  及 び  665 μ l の
ク ロ ロ ト リ メ チ ル シ ラ ン を 添 加 し 、  一 晩 攪 拌 す る 。 析 出 し た 塩 酸 塩 を ろ 過 し 、 ジ エ チ ル
エ ー テ ル で 洗 浄 し 、  高 減 圧 で 乾 燥 さ せ る 。 (4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-フ ェ ニ ル -シ ク ロ ヘ キ シ
ル )ジ メ チ ル ア ミ ン  (例  1)の 非 極 性 ジ ア ス テ レ オ マ ー の 塩 酸 塩 1,55 gが 白 色 固 体 と し て 得
ら れ る 。
【 ０ １ ３ ４ 】
　 同 様 に 、 379 mg の 極 性 ジ ア ス テ レ オ マ ー か ら 300 mg の 対 応 す る 塩 酸 塩  (例  2) が 得 ら
れ る 。
【 ０ １ ３ ５ 】
　 例  3:       (1-ベ ン ジ ル -4-ベ ン ジ ル オ キ シ -シ ク ロ ヘ キ シ ル )ジ メ チ ル ア ミ ン 塩 酸 塩
　 4,00 g の 4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-ジ メ チ ル ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ト リ ル を  40 ml
の テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン に 溶 解 さ せ 、 氷 浴 冷 却 し な が ら  テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 中 の ２ モ ル ベ
ン ジ ル マ グ ネ シ ウ ム ク ロ ラ イ ド 溶 液 10,8 mlを 窒 素 雰 囲 気 下 で 滴 下 す る 。  室 温 に 加 温 下 に
 室 温 に 加 温 下 に 一 晩 攪 拌 後  、 新 た に 氷 浴 中 で 冷 却 し  及 び  20 ml の 冷 塩 化 ア ン モ ニ ウ ム
溶 液  (20 質 量 パ ー セ ン ト ) を 添 加 す る 。 相 を 分 離 し , ２ 回 そ れ ぞ れ 60 ml ジ エ チ ル エ ー
テ ル  抽 出 し , 一 緒 に さ れ た 有 機 相 を ３ 回 そ れ ぞ れ 50 mlの 塩 酸  (5 質 量 パ ー セ ン ト ) 抽 出
し , 一 緒 に さ れ た 酸 性 抽 出 物 を ア ン モ ニ ア 水 溶 液  (25 質 量 パ ー セ ン ト )で  弱 ア ル カ リ 性
に 調 整 し  (pH 8-9),３ 回 そ れ ぞ れ 60 mlの ジ エ チ ル エ ー テ ル で 抽 出 し , 一 緒 に さ れ た 有 機
抽 出 物 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。 得 ら れ た 黄 色 固 体 (3,8
5 g) を 、 ジ エ チ ル エ ー テ ル /ヘ キ サ ン (V:V = 1:1)を 用 い て シ リ カ ゲ ル 上 で 分 離 す る 。 2,4
5 g (1-ベ ン ジ ル -4-ベ ン ジ ル オ キ シ シ ク ロ ヘ キ シ ル )ジ メ チ ル ア ミ ン が 白 色 固 体 と し て 得
ら れ , こ れ を 例  1に 記 載 し た よ う に ク ロ ロ ト リ メ チ ル シ ラ ン 及 び 水 を 用 い て 2-ブ タ ノ ン 中
で 2,03 gの 対 応 す る 塩 酸 塩 に 移 行 さ せ る  (白 色 固 体 )。
【 ０ １ ３ ６ 】
　 例  4:       [4-(2-フ ル オ ロ -ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル -シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル
ア ミ ン
　 200 gの  1,4-ジ オ キ サ -ス ピ ロ [4.5]デ カ ン -8-オ ン に 、 200 mlの メ タ ノ ー ル , 1680 ml 
の ジ メ チ ル ア ミ ン 水 溶 液   (40 質 量 パ ー セ ン ト ), 303 gの ジ メ チ ル ア ミ ン 塩 酸 塩  及 び  20
0 gの シ ア ン 化 カ リ ウ ム を 添 加 し 、 約 65 時 間 攪 拌 す る 。 得 ら れ た 白 色 懸 濁 液 を ４ 回 そ れ ぞ
れ 800 mlの エ ー テ ル で 抽 出 し , 一 緒 に さ れ た 抽 出 物 を 蒸 発 さ せ て , 残 留 物 を 約  500 mlの  
ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 に 取 り 、 相 を 分 離 す る 。 ジ ク ロ ロ メ タ ン 相 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾
燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。 265 gの  8-ジ メ チ ル ア ミ ノ -1,4-ジ オ キ サ -ス ピ ロ [4.5]デ
カ ン -8-カ ル ボ ニ ト リ ル が 白 色 固 体 と し て 得 ら れ る 。
【 ０ １ ３ ７ 】
　 50,0 gの 8-ジ メ チ ル ア ミ ノ -1,4-ジ オ キ サ -ス ピ ロ [4.5]デ カ ン -8-カ ル ボ ニ ト リ ル を 400 
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ml の 分 析 用 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン に 溶 解 さ せ , 氷 浴 冷 却 し な が ら 窒 素 雰 囲 気 下 で テ ト ラ ヒ
ド ロ フ ラ ン 中 に フ ェ ニ ル マ グ ネ シ ウ ム ク ロ ラ イ ド を 有 す る 、 市 販 の ２ モ ル 溶 液 216 mlを 滴
下 し 、 室 温 に 加 温 下 に 一 晩 攪 拌 す る 。  後 処 理 の た め に 、 攪 拌 下 に 氷 浴 冷 却 し な が ら 200 m
lの 氷 冷 塩 化 ア ン モ ニ ウ ム 溶 液  (20 m%) を 添 加 し 、 30分 後 相 を 分 離 す る 。 水 相 を ２ 回 そ れ
ぞ れ  250 ml の エ ー テ ル で 抽 出 し , 抽 出 物 を 有 機 相 と 一 緒 に し , 200 mlの 水 で 、 つ い で 20
0 mlの 塩 化 ナ ト リ ウ ム 飽 和 溶 液 で 洗 浄 し 、  硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、
蒸 発 さ せ る 。 60,0 g の ジ メ チ ル -(8-フ ェ ニ ル -1,4-ジ オ キ サ -ス ピ ロ [4.5]デ シ -8-イ ル )-
ア ミ ン が 得 ら れ る 。
【 ０ １ ３ ８ 】
　 165 mlの 塩 酸 (32 m%)を 100 mlの 水 で 希 釈 し , こ の 約 ６ モ ル 塩 酸 に 60,0 gの ジ メ チ ル -(8
-フ ェ ニ ル -1,4-ジ オ キ サ -ス ピ ロ [4.5]デ シ -8-イ ル )-ア ミ ン を 添 加 し 、 24時 間 攪 拌 す る 。
反 応 混 合 物 を 、 3回 そ れ ぞ れ 50 mlの ジ エ チ ル エ ー テ ル で 洗 浄 し 、 100 ml の 苛 性 ソ ー ダ 溶
液 (32 m%)で ア ル カ リ 性 に 調 整 し  (pH > 10) 、 3回 そ れ ぞ れ 100 ml ジ ク ロ ロ メ タ ン で 抽 出
す る 。  抽 出 物 を 一 緒 に し , 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。 36,
1 g の 4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -4-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン が 得 ら れ る 。
【 ０ １ ３ ９ 】
　 3,35 g の 4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -4-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン を 25 ml の イ ソ プ ロ パ ノ ー ル
に 懸 濁 さ せ , 氷 浴 冷 却 し な が ら  620 mg の ナ ト リ ウ ム ボ ラ ナ ー ト を 添 加 し 、  室 温 に 加 温
下 に 一 晩 攪 拌 す る 。  6,5 mlの 燐 酸 緩 衝 液 （ Phospharpuffer）  (pH 7, Merck-Darmstadt)
を 滴 下 し 、 仕 込 み 物 を 蒸 発 さ せ る 。 残 留 物 を 10 mlの 水 及 び 20 mlの ジ エ チ ル エ ー テ ル 中 に
取 り 、 水 酸 化 カ リ ウ ム で ア ル カ リ 性 に 調 整 す る 。 相 を 分 離 し  、 ３ 回 そ れ ぞ れ 15 mlの ジ エ
チ ル エ ー テ ル で 抽 出 す る 。  一 緒 に さ れ た 有 機 相 を 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ
過 し 、 蒸 発 さ せ る 。 2,75 g の 4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -4-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル が 得 ら れ
る 。
【 ０ １ ４ ０ 】
　 2,75 g の 4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -4-フ ェ ニ ル シ ク ロ -ヘ キ サ ノ ー ル を 20 ml の ジ メ チ ル ホ ル
ム ア ミ ド に 溶 解 さ せ , 1,55 g の カ リ ウ ム tert.-ブ チ ラ － ト を 添 加 し 、 2,0 g の 2-フ ル オ
ロ ベ ン ジ ル ク ロ ラ イ ド を 30 分 以 内 に 滴 下 す る 前 に 45 分 間 攪 拌 す る 。 一 晩 攪 拌 後  、  仕 込
み 物 を 25 mlの 氷 水 に 注 ぎ 、 繰 り 返 し 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 。 一 緒 に さ れ た 抽 出 物 を 塩 化
ナ ト リ ウ ム 飽 和 溶 液 で 洗 浄 し 、 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。
得 ら れ た 粗 生 成 物 (3,41 g) を メ タ ノ ー ル /酢 酸 エ チ ル  (V:V = 1:1)を 用 い て シ リ カ ゲ ル 上
で 分 離 す る 。 580 mg の [4-(2-フ ル オ ロ -ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ
メ チ ル ア ミ ン が 白 色 固 体 と し て 得 ら れ る 。 こ れ を 例  1に 記 載 し た よ う に ク ロ ロ ト リ メ チ ル
シ ラ ン 及 び 水 を 用 い て 2-ブ タ ノ ン 中 で  370 mg の 対 応 す る 塩 酸 塩 に 移 行 さ せ る 。
【 ０ １ ４ １ 】
　 例  5:       [1-ベ ン ジ ル -4-(3-フ ル オ ロ -ベ ン ジ ル オ キ シ )-シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル
ア ミ ン
　 50,0 g の 8-ジ メ チ ル ア ミ ノ -1,4-ジ オ キ サ -ス ピ ロ [4.5]デ カ ン -8-カ ル ボ ニ ト リ ル を   4
00 ml の 分 析 用 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン に 溶 解 さ せ , 氷 浴 冷 却 し な が ら  窒 素 雰 囲 気 下 で  テ ト
ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 中 に ベ ン ジ ル マ グ ネ シ ウ ム ク ロ ラ イ ド を 有 す る 、 市 販 の ２ モ ル 溶 液 214 ml
を 滴 下 し 、 室 温 に 加 温 下 に 一 晩 攪 拌 す る 。 後 処 理 の た め に 、  攪 拌 下 に 氷 浴 冷 却 し な が ら  
200 mlの 氷 冷 塩 化 ア ン モ ニ ウ ム 溶 液  (20 質 量 パ ー セ ン ト ) を 添 加 し 、 30分 後 相 を 分 離 す
る 。 水 相 を ２ 回 そ れ ぞ れ  250 ml の エ ー テ ル で 抽 出 し , 抽 出 物 を 有 機 相 と 一 緒 に し , 200 
mlの 水 で 、 つ い で 200 mlの 塩 化 ナ ト リ ウ ム 飽 和 溶 液  で 洗 浄 し , 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て
乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。 78,4 g の 粗 生 成 物 が 得 ら れ , こ れ は 主 に  (8-ベ ン ジ ル -
1,4-ジ オ キ サ -ス ピ ロ [4.5]デ シ -8-イ ル )-ジ メ チ ル -ア ミ ン  か ら 生 じ 、 付 加 的 な 精 製 せ ず
に 更 に 反 応 さ せ る 。
【 ０ １ ４ ２ 】
　 200 mlの 塩 酸 (32 m%)を 120 mlの 水 で 希 釈 し , こ の 約 ６ モ ル 塩 酸 に  78,4 g の 粗  (8-ベ
ン ジ ル -1,4-ジ オ キ サ -ス ピ ロ [4.5]デ シ -8-イ ル )-ジ メ チ ル -ア ミ ン を 添 加 し 、 24 時 間 攪 拌
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す る 。 反 応 混 合 物 を ３ 回 そ れ ぞ れ 100 mlの ジ エ チ ル エ ー テ ル で 洗 浄 し 、 氷 浴 中 で 100 mlの
苛 性 ソ ー ダ 溶 液 (32 m%)を 用 い て ア ル カ リ 性 に 調 整 し  (pH > 10)、 3回 そ れ ぞ れ 100 ml の
ジ ク ロ ロ メ タ ン で 抽 出 し す る 。 抽 出 物 を 一 緒 に し , 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ
過 し 、 蒸 発 さ せ る 。 50,4 gの 4-ベ ン ジ ル -4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン が 得 ら れ る
。
【 ０ １ ４ ３ 】
　 40,0 gの 4-ベ ン ジ ル -4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン を 250 ml の イ ソ プ ロ パ ノ ー
ル に 懸 濁 さ せ , 氷 浴 冷 却 し な が ら  19,9 g ナ ト リ ウ ム ボ ラ ナ ー ト を 添 加 し 、 室 温 に 加 温 下
に 一 晩 攪 拌 す る 。 65 mlの リ ン 酸 緩 衝 液  (pH 7, Merck-Darmstadt)を 滴 下 し 、  仕 込 み 物 を
蒸 発 さ せ る 。 残 留 物 を 水 及 び ジ ク ロ ロ メ タ ン を 用 い て 取 り 、 水 酸 化 カ リ ウ ム で ア ル カ リ 性
に 調 整 し . 相 を 分 離 し 、 ３ 回 ジ ク ロ ロ メ タ ン で 抽 出 す る 。  一 緒 に さ れ た 有 機 相 を 硫 酸 ナ
ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。 37,7 gの 4-ベ ン ジ ル -4-ジ メ チ ル ア ミ
ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル が 得 ら れ る 。
【 ０ １ ４ ４ 】
　 2,65 gの 4-ベ ン ジ ル -4-ジ メ チ ル ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル を 20 ml の ジ メ チ ル ホ ル ム
ア ミ ド に 溶 解 さ せ 、 1,40 g の カ リ ウ ム tert.-ブ チ ラ ー ト を 添 加 し 、 2,0 g の 3-フ ル オ ロ
ベ ン ジ ル ク ロ ラ イ ド を 30分 以 内 で 滴 下 す る 前 に 45 分 間 攪 拌 す る 。 一 晩 攪 拌 後 、 仕 込 み 物
を 25 ml 氷 水 に 注 ぎ 、  繰 り 返 し 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 。  一 緒 に さ れ た 抽 出 物 を 塩 化 ナ ト
リ ウ ム 飽 和 溶 液 で 洗 浄 し , 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。  得
ら れ た 粗 生 成 物   (3,69 g) を ヘ キ サ ン /酢 酸 エ チ ル  (V:V = 1:1)を 用 い て シ リ カ ゲ ル 上 で
分 離 す る 。 1,96 gの  [1-ベ ン ジ ル -4-(3-フ ル オ ロ -ベ ン ジ ル オ キ シ )-シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ
チ ル ア ミ ン が 得 ら れ , こ れ を 例  1に 記 載 し た よ う に  ク ロ ロ ト リ メ チ ル シ ラ ン 及 び 水 を 用
い て 2-ブ タ ノ ン 中 で 1,13 gの 対 応 す る 塩 酸 塩 に 移 行 さ せ る  (白 色 固 体 )。
【 ０ １ ４ ５ 】
　 例  6:       [1-ベ ン ジ ル -4-(2-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア
ミ ン
　 2,00 gの 4-ベ ン ジ ル -4-ジ メ チ ル ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル を 20 ml の ジ メ チ ル ホ ル ム
ア ミ ド に 溶 解 さ せ , 1,06 gの カ リ ウ ム tert.-ブ チ ラ ー ト を 添 加 し 、 1,36 gの 3-フ ル オ ロ ベ
ン ジ ル ク ロ ラ イ ド を 30分 以 内 で 滴 下 す る 前 に 45 分 間 攪 拌 す る 。 一 晩 攪 拌 後   仕 込 み 物 を 2
5 mlの 氷 水 に 注 ぎ 、 繰 り 返 し 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 。 一 緒 に さ れ た 抽 出 物 を 塩 化 ナ ト リ ウ
ム 飽 和 溶 液 で 洗 浄 し , 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。 得 ら れ た
粗 生 成 物   (2,98 g)を ヘ キ サ ン /酢 酸 エ チ ル (V:V = 1:1)を 用 い て シ リ カ ゲ ル 上 で 分 離 す る
。 913 mg の [1-ベ ン ジ ル -4-(2-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ ン
が 得 ら れ , こ れ を 例  1に 記 載 し た よ う に ク ロ ロ ト リ メ チ ル シ ラ ン 及 び 水 を 用 い て 2-ブ タ ノ
ン 中 で 620 mgの 対 応 す る 塩 酸 塩 に 移 行 さ せ る  (白 色 固 体 )。
【 ０ １ ４ ６ 】
　 例  7:       [1-ベ ン ジ ル -4-(4-フ ル オ ロ -ベ ン ジ ル オ キ シ )-シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル
ア ミ ン
　 2,00 g 4-ベ ン ジ ル -4-ジ メ チ ル ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル を 20 ml の ジ メ チ ル ホ ル ム ア
ミ ド に 溶 解 さ せ , 1,06 gの カ リ ウ ム tert.-ブ チ ラ ー ト を 添 加 し 、 1,36 g の 4-フ ル オ ロ ベ
ン ジ ル ク ロ ラ イ ド を 30分 以 内 で 滴 下 す る 前 に 45 分 間 攪 拌 す る 。  一 晩 攪 拌 後  、 仕 込 み 物
を 25 mlの 氷 水 に 注 ぎ 、 繰 り 返 し 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 。  一 緒 に さ れ た 抽 出 物 を 塩 化 ナ ト
リ ウ ム 飽 和 溶 液 で 洗 浄 し , 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。 得 ら
れ た 粗 生 成 物 (2,78 g)を ヘ キ サ ン /酢 酸 エ チ ル (V:V = 1:1)を 用 い て シ リ カ ゲ ル 上 で 分 離 す
る 。 1,58 gの  [1-ベ ン ジ ル -4-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア
ミ ン が 得 ら れ , こ れ を 例  1に 記 載 し た よ う に ク ロ ロ ト リ メ チ ル シ ラ ン 及 び 水 を 用 い て 2-ブ
タ ノ ン 中 で 890 mgの 対 応 す る 塩 酸 塩 に 移 行 さ せ る  (白 色 固 体 )。
【 ０ １ ４ ７ 】
 　 例  8:      [4-(2-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア
ミ ン
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　 2,00 gの 4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -4-フ ェ ニ ル シ ク ロ -ヘ キ サ ノ ー ル を 20 ml の ジ メ チ ル ホ ル ム
ア ミ ド に 溶 解 さ せ , 1,13 gの カ リ ウ ム tert.-ブ チ ラ ー ト を 添 加 し 、 1,45 g の 2-フ ル オ ロ
ベ ン ジ ル ク ロ ラ イ ド を 15分 以 内 に 滴 下 す る 前 に 45 分 間 攪 拌 す る 。 一 晩 攪 拌 後 、 仕 込 み 物
を 25 mlの 氷 水 に 注 ぎ 、 繰 り 返 し 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 。  一 緒 に さ れ た 抽 出 物 を 塩 化 ナ ト
リ ウ ム 飽 和 溶 液 で 洗 浄 し , 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。 得 ら
れ た 粗 生 成 物   (2,61 g)を ヘ キ サ ン /ジ エ チ ル エ ー テ ル (V:V = 1:1)を 用 い て シ リ カ ゲ ル 上
で 分 離 す る 。 1,08 gの  [4-(2-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ
チ ル ア ミ ン が 得 ら れ , こ れ を 例  1に 記 載 し た よ う に ク ロ ロ ト リ メ チ ル シ ラ ン 及 び 水 を 用 い
て 2-ブ タ ノ ン 中 で 970 mgの 対 応 す る 塩 酸 塩 に 移 行 さ せ る 。
【 ０ １ ４ ８ 】
 　 例  9:      [4-(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア
ミ ン
　 2,00 gの  4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -4-フ ェ ニ ル シ ク ロ -ヘ キ サ ノ ー ル を 20 ml の ジ メ チ ル ホ ル
ム ア ミ ド に 溶 解 さ せ , 1,13 g の カ リ ウ ム tert.-ブ チ ラ ー ト を 添 加 し 、 1,45 gの  3-フ ル オ
ロ ベ ン ジ ル ク ロ ラ イ ド を 15分 以 内 に 滴 下 す る 前 に 45 分 間 攪 拌 す る 。  一 晩 攪 拌 後 ,
仕 込 み 物 を 25 ml 氷 水 に 注 ぎ 、 繰 り 返 し 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 。  一 緒 に さ れ た 抽 出 物 を
塩 化 ナ ト リ ウ ム 飽 和 溶 液 で 洗 浄 し , 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ
る 。 得 ら れ た 粗 生 成 物   (2,71 g)を ヘ キ サ ン /ジ エ チ ル エ ー テ ル (V:V = 1:1)を 用 い て シ リ
カ ゲ ル 上 で 分 離 す る 。 996 mgの  [4-(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ
シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ ン が 得 ら れ 、 こ れ を 例  1に 記 載 し た よ う に ク ロ ロ ト リ メ チ ル シ ラ ン 及
び 水 を 用 い て 2-ブ タ ノ ン 中 で 720 mg 対 応 す る 塩 酸 塩 に 移 行 さ せ る 。

　 例  10:      [4-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア
ミ ン
　 2,00 gの  4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -4-フ ェ ニ ル シ ク ロ -ヘ キ サ ノ ー ル を 20 ml の ジ メ チ ル ホ ル
ム ア ミ ド に 溶 解 さ せ , 1,13 g カ リ ウ ム tert.-ブ チ ラ ー ト を 添 加 し 、 1,45 gの 3-フ ル オ ロ
ベ ン ジ ル ク ロ ラ イ ド  を 15分 以 内 に 滴 下 す る 前 に 45 分 間 攪 拌 す る 。  一 晩 攪 拌 後  、 仕 込 み
物 を 25 mlの 氷 水 に 注 ぎ 、 繰 り 返 し 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 す る 。 一 緒 に さ れ た 抽 出 物 を 塩 化 ナ
ト リ ウ ム 飽 和 溶 液 で 洗 浄 し , 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。 得
ら れ た 粗 生 成 物   (2,66 g)を ヘ キ サ ン /ジ エ チ ル エ ー テ ル (V:V = 1:1)を 用 い て シ リ カ ゲ ル
上 で 分 離 す る 。 1,02 gの  [4-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ
メ チ ル ア ミ ン が 得 ら れ , こ れ を 例  1に 記 載 し た よ う に ク ロ ロ ト リ メ チ ル シ ラ ン 及 び 水 を 用
い て 2-ブ タ ノ ン 中 で 1,05 gの 対 応 す る 塩 酸 塩 に 移 行 さ せ る 。
【 ０ １ ４ ９ 】
 例  11:       (4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-チ オ フ ェ ン -2-イ ル -シ ク ロ ヘ キ シ ル )ジ メ チ ル ア ミ
ン , 非 極 性 又 は 極 性 ジ ア ス テ レ オ マ ー
　 4,67 gの 2-ヨ ー ド チ オ フ ェ ン を 20 mlの テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン に 溶 解 さ せ 、 氷 浴 冷 却 し な
が ら テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 中 に ２ モ ル イ ソ プ ロ ピ ル マ グ ネ シ ウ ム ク ロ ラ イ ド を 有 す る 溶 液 7,
26 mlを 窒 素 雰 囲 気 下 で 滴 下 す る 。 １ 時 間 後 、 2,50 gの  4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-ジ メ チ ル ア
ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ン カ ル ボ ニ ト リ ル を 滴 下 し ,　 10 mlの テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン に 溶 解 さ せ る
。 室 温 に 加 温 下 に 一 晩 攪 拌 後 新 た に 氷 浴 中 で 冷 却 し 、 25 mlの 冷  塩 化 ア ン モ ニ ウ ム 溶 液  (
20 m%) を 添 加 す る 。 相 を 分 離 し ,３ 回 そ れ ぞ れ 40 mlの ジ エ チ ル エ ー テ ル  抽 出 し , 一 緒 に
さ れ た 有 機 相 を  硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ , ろ 過 し 、 蒸 発 さ せ る 。  得 ら れ た 粗 生
成 物   (3,82 g)を ジ エ チ ル エ ー テ ル を 用 い て シ リ カ ゲ ル 上 で 分 離 す る 。 (4-ベ ン ジ ル オ キ
シ -1-チ オ フ ェ ン -2-イ ル -シ ク ロ ヘ キ シ ル )ジ メ チ ル ア ミ ン の 非 極 性 ジ ア ス テ レ オ マ ー 1,59
 g及 び そ の 極 性 ジ ア ス テ レ オ マ ー 260 mgが 得 ら れ , こ れ を 例  1に 記 載 し た よ う に ク ロ ロ ト
リ メ チ ル シ ラ ン 及 び 水 を 用 い て 2-ブ タ ノ ン 中 で 1,11 g (例  11) 又 は 210 mg (例  12)の 対
応 す る 塩 酸 塩 に 移 行 さ せ る 。
例  13 & 14:      (1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-酢 酸  4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -4-フ ェ ニ ル -シ ク ロ
ヘ キ シ ル  エ ス テ ル 塩 酸 塩 , 非 極 性 又 は 極 性 ジ ア ス テ レ オ マ ー  
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　 175 mgの  (1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-酢 酸  及 び  219 mg の 4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -4-フ ェ ニ ル
シ ク ロ ヘ キ サ ノ － ル  (例  4と 同 様 な ジ ア ス テ レ オ マ ー 混 合 物 )に 、 ア ル ゴ ン 及 び 氷 冷 却 下
で 5 mlの 乾 燥 ジ ク ロ ロ メ タ ン  及 び  5 mlの 乾 燥 THFか ら な る 混 合 物 中 で 206 mgの ジ シ ク ロ
ヘ キ シ ル カ ル ボ ジ イ ミ ド 及 び 12 mgの  4-ジ メ チ ル ア ミ ノ ピ リ ジ ン を 添 加 し 、 一 晩 攪 拌 す る
。 生 じ る 固 体 を ろ 過 し 、 少 量 の ジ エ チ ル エ ー テ ル で 洗 浄 す る 。 得 ら れ た ろ 液 を 蒸 発 さ せ 、
残 留 物 を そ れ ぞ れ 10 mlの ２ モ ル 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 溶 液 及 び 酢 酸 エ チ ル か ら な る 混 合 物
と 共 に ５ 分 間 攪 拌 す る 。  相 を 分 離 し , 水 相 を ３ 回 そ れ ぞ れ 10 ml 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し , 
一 緒 に さ れ た 有 機 相 を 10 mlの 水 で 洗 浄 し , 硫 酸 ナ ト リ ウ ム を 介 し て 乾 燥 さ せ 、 蒸 発 さ せ
る 。 残 留 物 と し て ２ つ の 可 能 な ジ ア ス テ レ オ マ ー エ ス テ ル の 混 合 物 が 得 ら れ 、 こ れ を メ タ
ノ ー ル を 用 い て シ リ カ ゲ ル 上 で ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー 分 離 す る 。 60 mgの 非 極 性 ジ ア ス テ レ
オ マ ー 及 び 108 mgの 極 性 ジ ア ス テ レ オ マ ー が 無 色 油 状 物 と し て 得 ら れ , こ れ を 例  1に 記 載
し た よ う に ク ロ ロ ト リ メ チ ル シ ラ ン 及 び 水 を 用 い て 2-ブ タ ノ ン 中 で 65 mg (例  13) 又 は  1
18 mg (例  14)の 対 応 す る 塩 酸 塩 に 移 行 さ せ る 。
【 ０ １ ５ ０ 】
　 ORL1-結 合 の 測 定
　 一 般 式 Iで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 を 組 み 換 え CHO-ORL1-細 胞 の 膜
を 用 い た 3 H-ノ シ セ プ チ ン ／ オ ル フ ァ ニ ン FQと の レ セ プ タ ー 結 合 ア ッ セ イ で 試 験 す る 。 こ
の テ ス ト シ ス テ ム は Ardati等  (Mol. Pharmacol., 51, 1997, S. 816-824)に よ っ て 提 案 さ
れ た 方 法 し た が っ て 実 施 す る 。 3 H-ノ シ セ プ チ ン ／ オ ル フ ァ ニ ン FQの 濃 度 は こ の 試 験 の 場
合 に 0.5 nMで あ る 。 こ の 結 合 ア ッ セ イ を 、 50 mM Hepes, pH 7,4, 10 mM MgCl2 及 び  1 mM 
EDTA中 で そ れ ぞ れ 200 μ lの 仕 込 み 物 あ た り 膜 タ ン パ ク 質 そ れ ぞ れ 20 μ gを 用 い て 実 施 す
る 。 ORL1-レ セ プ タ ー へ の 結 合 は 、 そ れ ぞ れ 1 mg の WGA-SPA Beads (Amersham-Pharmacia,
 フ ラ イ ブ ル グ )の 使 用 下 に 室 温 で こ の 仕 込 み 物 を 1時 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し 、 つ い で シ ン チ
レ ー シ ョ ン カ ウ ン タ ー の Trilux (Wallac, フ ィ ン ラ ン ド )中 で 測 定 す る こ と に よ っ て 決 定
さ れ る 。 こ の 親 和 性 を 、 K i -値 と し て 表 わ す 。
【 ０ １ ５ １ 】
　 例 1～ 5の こ れ ら の 化 合 物 そ れ ぞ れ に つ い て 、 記 載 し た 分 子 薬 理 学 試 験 に し た が っ て ORL1
-レ セ プ タ ー に 対 す る 親 和 性 を 測 定 す る 。  対 応 す る K i -値 を 表 1 に 示 す 。
【 ０ １ ５ ２ 】
　 マ ウ ス に 関 す る テ イ ル フ リ ッ ク 試 験 （ Tail-Flick-Test） で の 痛 覚 麻 痺 試 験
　 マ ウ ス を そ れ ぞ れ 、 別 々 に テ ス ト ケ ー ジ に 入 れ 、 尾 の 付 け 根 に ラ ン プ (Tail-flick-Typ 
50/08/1.bc, Labtec, Dr. Hess)の 焦 点 を 合 わ せ た 熱 光 線 を 照 射 す る 。 こ の ラ ン プ の 強 さ
は 、 ラ ン プ を つ け て か ら 尾 の 突 然 の 痙 攣 動 作 ま で の 時 間 （ 苦 痛 潜 時 ） が 未 処 理 の マ ウ ス の
場 合 に 3～  5秒 と な る よ う に 調 整 し た 。 本 発 明 の 化 合 物 を 含 む 溶 液 又 は そ の 都 度 の 比 較 溶
液 の 投 与 の 前 に 、 こ れ ら の マ ウ ス を 5分 間 の 間 に 2回 予 備 試 験 し 、 こ の 測 定 の 平 均 値 を 前 処
理 平 均 値 と し て 算 出 す る 。
【 ０ １ ５ ３ 】
　 次 い で 、 一 般 式 Iで 表 わ さ れ る 本 発 明 の 化 合 物 の 溶 液 及 び 比 較 溶 液 を 静 脈 内 投 与 す る 。
苦 痛 測 定 を 静 脈 内 投 与 後 の そ れ ぞ れ 10分 、 20分 、 40分 及 び 60分 に 行 う 。 こ の 痛 覚 麻 痺 作 用
を 、 下 記 式 に し た が っ て 苦 痛 潜 時 （ 最 大 に 起 こ り う る 抗 侵 害 受 容 作 用 効 果 ％ ） の 増 加 率 と
し て 測 定 し た 。 　 　
【 ０ １ ５ ４ 】
　 　 　 　 　 [(T 1 -T 0 )/(T 2 -T 0 )] x 100
こ の 場 合 、 時 間 T 0 は 投 与 前 の 潜 在 時 間 を 表 し 、 時 間 T 1 は 有 効 物 質 組 み 合 わ せ の 投 与 後 の 潜
在 時 間 を 示 し 、 時 間 T 2 は 最 大 露 光 時 間 （ 12秒 ） を 示 す 。
【 ０ １ ５ ５ 】
　
【 ０ １ ５ ６ 】
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【 表 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
 
【 ０ １ ５ ７ 】
*: 括 弧 内 に 、 静 脈 内 投 与 の 際 の 投 与 量 （ mg/kg ） を 記 載 す る 。

　 本 発 明 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 の 非 経 口 溶 液 　
本 発 明 に よ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 （ こ の 場 合 例 11に よ る ） 38 g
を 注 射 用 水 1リ ッ ト ル に 室 温 で 溶 解 さ せ 、 つ い で 注 射 用 無 水 グ ル コ ー ス の 添 加 に よ っ て 等
張 条 件 に 調 整 す る 。
【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 16年 3月 1日 (2004.3.1)
【 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 】
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 一 般 式 Ｉ
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【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、
基 R 1  及 び R 2 は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 CH 2  又 は  
(CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し 、 こ の 際 ア ル キ ル 基 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て よ い ,
　 R 5 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ;
R 3 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い  ） 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ ク
リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
R 4  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置
換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , -CHR 6 -CH 2 -CH

2 -CH 2 R
7 ; 又 は  -R 8 -L-R 9

　 　 R 6  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O-R 1 0 ;
　 　 　 　 　 R 1 0 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  
　 　 　 　 　 C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
　 　 R 7  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
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な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ,
　 　 R 8  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ,
　 　 L は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 -C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -
　 　 R 9  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） 。 ｝
で 表 わ さ れ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル
（ 但 し 、  

【 請 求 項 ２ 】
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 一 般 式 Ｉ
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、
R 1 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ;
R 2 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
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R 4 は CH 3  で な く 、 そ し て
基  R 1  及 び  R 2  が 一 緒 に な っ て (CH 2 ) 5  を 意 味 す る 場 合 , R 4  は  -CH 2 -フ ェ ニ ル で な い 。 ）
。



こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ;
R 3 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い  ） 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ ク
リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
R 4  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換
さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 -

CH 2 R
7 ; 又 は  -R 8 -L-R 9

　 　 R 6  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O-R 1 0 ;
　 　 　 　 　 R10 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  
　 　 　 　 　 C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
　 　 R 7  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ,
　 　 R 8  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ,
　 　 L は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 -C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -
　 　 R 9  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ｝
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で 表 わ さ れ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル

【 化 ３ 】
　
　
　
　
　

【 請 求 項 ３ 】
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 一 般 式 II 
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、
R 1 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ;
R 2 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ;
又 は  基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 C
H 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し 、 こ の 際 ア ル キ ル 基 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て よ い ,
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（ 但 し 、
R 1 及 び R 2 が Hを 、 R 3 が CH 3  を 示 す 場 合 、 R 4  は 式

で 表 わ さ れ る 基 で な い 。 ）  　 　 　



　 　 R 5  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非
分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ
ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和
又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架
橋 を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す
る ヘ テ ロ シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は 置 換
さ れ て い な い ）  ;
R 3 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い  ） 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ ク
リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
R 1 1  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置
換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 ; 又 は  -R 8 -L-R
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　 　 R 6  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O-R 1 0 ;
　 　 　 　 　 R 1 0  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  
　 　 　 　 　 C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
　 　 R 7  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ,
　 　 R 8  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ,
　 　 L は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 -C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -
　 　 R 9 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
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る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ｝
で 表 わ さ れ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル  
(但 し 、   
基  R 1  及 び  R 2  が 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  (CH 2 ) 5  を 意 味 す る 場 合 , R 1 1  は フ ェ
ニ ル で な い 。 ）
【 請 求 項 ４ 】
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 一 般 式 III
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、
 R 1  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分
枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル
（ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １
回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又
不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋
を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ;
R 2  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ;
又 は  基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 C
H 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し 、 こ の 際 ア ル キ ル 基 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て よ い ,
　 　 R 5  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非
分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ
ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和
又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架
橋 を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数
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回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る
ヘ テ ロ シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は 置 換 さ
れ て い な い ）  ;
R 1 2 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 ,
 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 2 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い  ） 又 は  C 1 - 2 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ
ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
;
R 4  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置
換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , -CHR 6 -CH 2 -CH

2 -CH 2 R
7 ; 又 は  -R 8 -L-R 9 ；

　 　 R 6  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O-R 1 0 ;
　 　 R 1 0 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  
　 　 C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
　 　 R 7  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ,
　 　 R 8  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ,
　 　 L は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 -C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -
　 　 R 9  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ｝
で 表 わ さ れ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 ５ 】
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R 1 及 び R 2  が 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR
5 CH 2 CH 2 又 は (CH 2 )



【 請 求 項 ６ 】

【 請 求 項 ７ 】
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） : 
又 は 基 R 1  及 び R 2  が 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 CH 2 又
は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し ,
　 　 R 5  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非
分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ,
好 ま し く は  
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; こ の 際  R 1 及 び  R 2 が ２ つ と も
Hで あ っ て は な ら な い , 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
又 は  基  R 1  及 び  R 2  が 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て (CH 2 ) 4 - 5  を 意 味 し ,
特 に  
R 1  及 び R 2  が メ チ ル を 意 味 す る 、

の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 ８ 】
R 3  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換
さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8 -
シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 
そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
好 ま し く は
R 3  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 5 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又
は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; フ ェ ニ ル , ナ フ チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , ベ ン
ゾ チ オ フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , イ ン ド リ
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3 - 6  を 意 味 す る ；
R 5 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
好 ま し く は R 1 及 び R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て 又 は (CH 2 ) 4 - 5 意 味 す る 、 請 求 項 1
記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。

R 1 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 
R 2 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） : 
好 ま し く は  
R 1 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; こ の 際 R 1  及 び R 2  が ２ つ と
も Hで あ っ て は な ら な い , 
R 2 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
特 に  
R 1 及 び R 2  が メ チ ル を 意 味 す る 、
請 求 項 2記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。

請 求 項 3又 は 4



ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ピ ロ リ ル , ピ リ ミ ジ ル 又 は ピ ラ ジ ニ ル （ こ れ ら は
そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） , 又 は 飽 和 , 非 分 枝 状
C 1 - 2 -ア ル キ ル -基 を 介 し て 結 合 す る C 5 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル , フ ェ ニ ル , ナ フ チ ル , ア ン ト
ラ セ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ
ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , イ ン ド リ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ピ ロ リ ル , ピ リ ミ
ジ ル  又 は  ピ ラ ジ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ;
特 に
R 3  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル 又 は チ オ フ ェ ニ ル （ こ れ ら は そ
れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; 又 は 飽 和 , 非 分 枝 状  C

1 - 2 -ア ル キ ル -基 を 介 し て 結 合 す る フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル 又 は チ オ フ ェ ニ ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） 、
請 求 項 1, 2 又 は 3の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 ９ 】
R 1 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置
換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 2 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は   C 3 - 8
-シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） 又 は  C 1 - 2 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
好 ま し く は
R 1 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 5 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; フ ェ ニ ル , ナ フ チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , ベ
ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , イ ン ド
リ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ピ ロ リ ル , ピ リ ミ ジ ル  又 は  ピ ラ ジ ニ ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） , 又 は  CH 2 -基 を
介 し て 結 合 す る  C 5 - 6 -シ ク ロ ア ル キ ル , フ ェ ニ ル , ナ フ チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , チ オ フ ェ
ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル
, イ ン ド リ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ピ ロ リ ル , ピ リ ミ ジ ル  又 は  ピ ラ ジ ニ
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ;
特 に
R 1 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル 又 は チ オ フ ェ ニ ル （ こ れ ら は
そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; 又 は 飽 和 , 非 分 枝 状
 CH 2 -基 を 介 し て 結 合 す る フ ェ ニ ル , ピ リ ジ ル , フ リ ル 又 は チ オ フ ェ ニ ル （ こ れ ら は そ れ
ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） 、
請 求 項 4記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ０ 】
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル , ア リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 　

；
好 ま し く は
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ブ チ ル , シ ク ロ プ ロ ピ ル , シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ
キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ
ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ
ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ
ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル  又 は  ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ ア
ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル  又 は  ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ ナ
フ テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ ノ
ニ ル , ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア ダ マ ン チ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , フ
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タ ラ ジ ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 　 ；
特 に
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ
オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル
, ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ
ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ
ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 、
請 求 項  1, 2又 は 4の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ １ 】
R 1 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル , ア リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 　

；
好 ま し く は
R 1 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ブ チ ル , シ ク ロ プ ロ ピ ル , シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ
キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ
ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ
ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ
ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル  又 は  ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ ア
ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル  又 は  ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ ナ
フ テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ ノ
ニ ル , ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア ダ マ ン チ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , フ
タ ラ ジ ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9

特 に
R 1 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ
オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル
, ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ
ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ
ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ; 又 は  -R 8 -L-R 9 、 　

請 求 項  3記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ２ 】
R 8  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ
キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ
ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル  又 は  ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ
ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル  又 は  ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  
又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ ナ フ テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ
ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , フ タ ラ ジ
ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ,
L が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
-C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -, 
及 び （ 又 は ）  R 9  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ
キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ
ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル  又 は  ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ
ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ ア ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル  又 は  ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  
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又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ ナ フ テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ
ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , フ タ ラ ジ
ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る ） ,
好 ま し く は
R 8  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
イ ン ド リ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ
ル , ピ ラ ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る ） ,
L が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
-C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)- 又 は  -S(O) 2 -,
及 び （ 又 は ） R 9  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
イ ン ド リ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ
ル , ピ ラ ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る ）
特 に  
R 8  が 置 換 さ れ て い な い イ ン ド リ ル か ら 選 ば れ る ：
L は -S(O) 2 - か ら 選 ば れ る ；
及 び  R 9 は 置 換 さ れ て い な い フ ェ ニ ル か ら 選 ば れ る 、
請 求 項  3記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ３ 】
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 -

CH 2 R
7 ,

好 ま し く は
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7  又 は  -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , 

特 に
R 4  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： -CHR 6 R 7  又 は -CHR 6 - CH 2 R

7 、
請 求 項 1, 2 又 は  4の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ４ 】
R 1 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 又 は  -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 ,

好 ま し く は
R 1 1  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  -CHR 6 R 7  又 は  -CHR 6 - CH 2 R

7 ,
特 に R 1 1  が  -CHR 6 R 7 　 か ら 選 ば れ る 、  
請 求 項  3記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ５ 】
R 6  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
H, C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O R 1 0 　 ；
　 　 R 1 0  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分
枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
好 ま し く は
H, C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
特 に
H, CH 3 及 び  C 2 H 5 、
請 求 項 13又 は 14記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ６ 】
R 7  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル , ア リ ー ル 又 は ヘ テ ロ ア リ ー ル （ こ れ
ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） ;
好 ま し く は
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R 7   が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  シ ク ロ ブ チ ル , シ ク ロ プ ロ ピ ル , シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ
ヘ キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , 
ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ
ソ ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , 
ピ ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ ル , フ ル オ レ ニ ル , フ ル オ ロ ア ン セ ニ ル , ベ ン ゾ チ ア
ゾ リ ル , ベ ン ゾ ト リ ア ゾ リ ル 又 は ベ ン ゾ [1,2,5]チ ア ゾ リ ル  又 は  1,2-ジ ヒ ド ロ ア セ ナ フ
テ ニ ル , ピ リ ジ ニ ル , フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ピ ラ ゾ リ ノ ニ ル , オ キ ソ ピ ラ ゾ リ ノ ニ
ル , ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア ダ マ ン チ ル , ピ リ ミ ジ ニ ル , キ ノ リ ニ ル , イ ソ キ ノ リ ニ ル , フ タ
ラ ジ ニ ル 又 は キ ナ ゾ リ ニ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る ） ;
特 に
R 7  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： シ ク ロ ペ ン チ ル , シ ク ロ ヘ キ シ ル , シ ク ロ ヘ プ チ ル , シ ク ロ
オ ク チ ル , ア ン ト ラ セ ニ ル , イ ン ド リ ル , ナ フ チ ル , ベ ン ゾ フ ラ ニ ル , ベ ン ゾ チ オ フ ェ ニ
ル , イ ン ダ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ サ ニ ル , ベ ン ゾ ジ オ キ ソ ラ ニ ル , ア セ ナ フ チ ル , カ ル バ ゾ
リ ル , フ ェ ニ ル , チ オ フ ェ ニ ル , フ リ ル , ピ リ ジ ル , ピ ロ リ ル , ピ ラ ジ ニ ル 又 は ピ リ ミ ジ
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 置 換 さ れ て い な い か 又 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る ） 、
請 求 項  13 ～ 15の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ７ 】
次 の 群 か ら 選 ば れ る :
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、
・ 　 ト ラ ン ス -(4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル )-ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 シ ス -(4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル )-ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 ト ラ ン ス -(1-ベ ン ジ ル -4-ベ ン ジ ル オ キ シ シ ク ロ ヘ キ シ ル )-ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 シ ス -(1-ベ ン ジ ル -4-ベ ン ジ ル オ キ シ シ ク ロ ヘ キ シ ル )-ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 ト ラ ン ス -[4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-(2-メ チ ル ベ ン ジ ル )-シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ
ン
・ 　 シ ス -[4-ベ ン ジ ル オ キ シ -1-(2-メ チ ル ベ ン ジ ル )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 シ ス -[4-(2-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 シ ス -[1-ベ ン ジ ル -4-(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 シ ス -[1-ベ ン ジ ル -4-(2-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 シ ス -[1-ベ ン ジ ル -4-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ ン
・ 　 ト ラ ン ス -[4-(2-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ
ン
・ 　 ト ラ ン ス -[4-(3-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア ミ
ン
・ 　 ト ラ ン ス -[4-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ニ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]-ジ メ チ ル ア
ミ ン
・ 　 ト ラ ン ス -[4-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ネ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル ア
ミ ン
・ 　 ト ラ ン ス -[4-(3-フ ル オ ロ -ベ ン ジ ル オ キ シ )-1-フ ェ ネ チ ル シ ク ロ ヘ キ シ ル ]ジ メ チ ル
ア ミ ン
・ 　 (1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-酢 酸  4-ジ メ チ ル ア ミ ノ -4-フ ェ ニ ル -シ ク ロ ヘ キ シ ル  エ ス
テ ル ；
請 求 項  1～ 16の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 。
【 請 求 項 １ ８ 】
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
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テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 請 求 項  1～ 17の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ー ル 少 な く と も １ 種 並 び に 場 合 に よ り 適 当 な 添 加 剤 及 び （ 又 は ） 助 剤 及 び （ 又 は ） 場
合 に よ り そ の 他 の 有 効 物 質 を 含 有 す る 医 薬 。
【 請 求 項 １ ９ 】
医 薬 が 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 少 な く と も １ 種 と 共 に 、 オ ピ オ イ ド 、 好 ま
し く は 強 力 な オ ピ オ イ ド 、 特 に モ ル ヒ ネ 、 あ る い は 麻 酔 薬 、 特 に ヘ キ ソ バ ル ビ タ ー ル あ る
い は ハ ロ タ ン を 含 む 、 請 求 項 18記 載 の 医 薬 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 請 求 項  1～ 17の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ー ル を 苦 痛 、 特 に 急 性 神 経 障 害 の あ る い は 慢 性 苦 痛 の 治 療 用 医 薬 の 製 造 に 使 用 す る 方
法 。
【 請 求 項 ２ １ 】
場 合 に よ り 、 そ の ラ セ ミ 化 合 物 、 そ の 純 粋 な 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は ジ ア ス
テ レ オ マ ー の 形 に あ る 、 又 は 任 意 の 混 合 比 で の そ の 立 体 異 性 体 、 特 に エ ナ ン チ オ マ ー 又 は
ジ ア ス テ レ オ マ ー の 混 合 物 の 形 に あ る 、 示 し た 形 又 は そ の 酸 又 は そ の 塩 基 の 形 に あ る 、 又
は そ の 塩 の 形 に あ る 、 特 に 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 の 形 に あ る 、 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 特 に
水 和 物 の 形 に あ る 、 請 求 項  1～ 17の い ず れ か １ つ に 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ
サ ノ ー ル を 、 不 安 状 態 、 ス ト レ ス 及 び ス ト レ ス と 関 連 す る 症 候 群 、 う つ 病 、 癲 癇 、 ア ル ツ
ハ イ マ ー 病 、 老 人 性 痴 呆 症 、 一 般 的 な 認 知 機 能 障 害 、 学 習 及 び 記 憶 障 害 （ 向 知 性 薬 と し て
） 、 禁 断 症 状 、 ア ル コ ー ル ー 及 び （ 又 は ） 麻 薬 － 及 び （ 又 は ） 薬 物 － 中 毒 及 び （ 又 は ） 依
存 症 、 性 的 機 能 障 害 、 心 臓 血 環 疾 患 、 低 血 圧 症 、 高 血 圧 症 、 耳 鳴 り 、 掻 痒 症 、 偏 頭 痛 、 聴
力 障 害 、 腸 運 動 障 害 、 摂 食 障 害 、 食 欲 不 振 、 脂 肪 過 多 症 、 運 動 障 害 、 下 痢 、 悪 液 質 、 尿 失
禁 を 治 療 す る た め の 医 薬 の 製 造 に 使 用 す る 、 も し く は 筋 弛 緩 剤 、 抗 痙 攣 剤 又 は 麻 酔 剤 と し
て の 医 薬 の 製 造 に 使 用 す る 、 も し く は オ ピ オ イ ド 鎮 痛 剤 又 は 麻 酔 剤 を 用 い た 治 療 の 際 の 同
時 に 投 与 の た め の 医 薬 の 製 造 に 使 用 す る 、 あ る い は 利 尿 薬 又 は 抗 ナ ト リ ウ ム 排 泄 増 加 薬 及
び （ 又 は ） 抗 不 安 薬 の 製 造 に 使 用 す る 方 法 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
請 求 項  1記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ ヘ キ サ ノ ー ル の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か ら な る : 
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 式 HNR
0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 で シ ア ニ ド 、 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て
、 次 の 式 Vで 表 わ さ れ る 、 保 護 さ れ た Ｎ 置 換 さ れ た 1-ア ミ ノ -4-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ト リ ル 誘 導 体 と し ；
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 、 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 、 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は
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ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  ＝ 保 護 基 で 保 護 さ れ た Ｈ で あ る 化 合 物
の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ
ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保
護 基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
b. 式 Vで 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル を 、 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 好 ま し く
は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 生 じ
; 
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル
ホ ン 化 し 、 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場
合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化
し 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護
基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
c. 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ て 、 式 VIIで 表 わ さ れ る 4-置
換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 生 じ ; 
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H  で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し
、 及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. 式 VIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え
ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト キ
シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ ら
の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、 又 は ア ル カ リ 土 類 金 属
触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 と
し ; 
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【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. つ い で 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 を 無 機 塩
基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -, ア シ ル - 又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド ,
 -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 式 R 4 Xで 表 わ さ れ る 、 別
の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , ア ル キ ル 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式  Iで 表 わ さ
れ る 化 合 物 と な す ;
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 4  は 請 求 項 1に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
そ し て
基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 CH 2 CH 2
 又 は  (CH 2 ) 3 - 6  を 意 味 す る 、
上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
請 求 項  2記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ ヘ キ サ ノ ー ル の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か ら な る : 
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 式 HNR
0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 で シ ア ニ ド 、 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て
、 次 の 式 Vで 表 わ さ れ る 、 保 護 さ れ た Ｎ 置 換 さ れ た 1-ア ミ ノ -4-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ト リ ル 誘 導 体 と し 、
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 、 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 、 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は
ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  ＝ 保 護 基 で 保 護 さ れ た Ｈ で あ る 化 合 物
の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ
ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保
護 基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
b. 式 Vで 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル を 、 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 好 ま し く
は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 生 じ
; 
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【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル
ホ ン 化 し 、 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場
合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化
し 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護
基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
c. 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ て 、 式 VIIで 表 わ さ れ る 4-置
換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 生 じ ; 
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H  で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し
、 及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. 式 VIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え
ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト キ
シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ ら
の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、 又 は ア ル カ リ 土 類 金 属
触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 と
し ; 
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. つ い で 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 を 無 機 塩
基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -, ア シ ル - 又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド ,
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 -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 式 R 4 Xで 表 わ さ れ る 、 別
の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , ア ル キ ル 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式  Iで 表 わ さ
れ る 化 合 物 と な す ;
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 4  は 請 求 項 2に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
そ し て
R 0 1  及 び  R 0 2  は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 -ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） 、
上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
請 求 項 3記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ ヘ キ サ ノ ー ル の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か ら な る : 
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 式 HNR
0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 で シ ア ニ ド 、 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て
、 次 の 式 Vで 表 わ さ れ る 、 保 護 さ れ た Ｎ 置 換 さ れ た 1-ア ミ ノ -4-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ト リ ル 誘 導 体 と し 、
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 、 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 、 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は
ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  ＝ 保 護 基 で 保 護 さ れ た Ｈ で あ る 化 合 物
の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ
ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保
護 基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
b. 式 Vで 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル を 、 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 好 ま し く
は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 生 じ
; 
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル
ホ ン 化 し 、 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場
合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化
し 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護
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基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
c. 式 VIで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ て 、 式 VIIで 表 わ さ れ る 4-置
換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 生 じ ; 
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H  で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し
、 及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. 式 VIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え
ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト キ
シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ ら
の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、 又 は ア ル カ リ 土 類 金 属
触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 と
し ; 
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. つ い で 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 を 無 機 塩
基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -メ チ ル -, ア シ ル -メ チ ル - 又 は ア リ
ー ル -メ チ ル -ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又
は 式 R 1 1 -CH 2 -Xで 表 わ さ れ る 、 別 の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン -メ チ ル , ア ル キ ル 酸 -メ チ ル
又 は  メ チ ル -芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式  IIで 表 わ さ れ る 化 合 物 と な す ;
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び R 1 1 は 請 求 項 3に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
そ し て
R 0 1  及 び  R 0 2  は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 -ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
又 は 基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 CH

2 CH 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6  を 意 味 す る 、
上 記 製 造 方 法 。
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【 請 求 項 ２ ５ 】
請 求 項 4記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ ヘ キ サ ノ ー ル の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か ら な る : 
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 式 HNR
0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 で シ ア ニ ド 、 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て
、 次 の 式 Vで 表 わ さ れ る 、 保 護 さ れ た Ｎ 置 換 さ れ た 1-ア ミ ノ -4-オ キ ソ -シ ク ロ ヘ キ サ ン カ
ル ボ ニ ト リ ル 誘 導 体 と し 、
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 、 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 、 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は
ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  ＝ 保 護 基 で 保 護 さ れ た Ｈ で あ る 化 合 物
の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ
ン 化 し 及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保
護 基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
b. 式 Vで 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル を 、 式  金 属 - CH 2 -R

1 2 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 好
ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 IXで 表 わ さ れ る 化 合 物
を 生 じ ; 
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 場 合 に よ り 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル
ホ ン 化 し 、 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場
合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化
し 及 び （ 又 は ）  R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護
基 を 導 入 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
c. 式 IXで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ て 、 式 XIで 表 わ さ れ る 4-置
換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 生 じ ; 

(90) JP 2005-526795 A 2005.9.8



【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H  で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し
、 及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. 式 XIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え
ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト キ
シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ ら
の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、 又 は ア ル カ リ 土 類 金 属
触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 XIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 と
し ; 
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. つ い で 式 XIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 を 無 機 塩 基
、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -, ア シ ル - 又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド , -
ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 式 R 4 Xで 表 わ さ れ る 、 別 の
離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , ア ル キ ル 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式 IIIで 表 わ さ れ
る 化 合 物 と な す ;
こ の 際  R 1 , R 2 , R 1 2 及 び  R 4  は 請 求 項 4に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
そ し て
R 0 1  及 び  R 0 2  は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 -ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
又 は 基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 CH

2 CH 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6  を 意 味 す る 、
上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
請 求 項 １ 記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル の 別 の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か
ら な る :
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a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 還 元
剤 、 た と え ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト
リ ア セ ト キ シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ
ル , こ れ ら の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と の 温 度 で  -70 o C 及 び  +110 o C, 又 は  ア ル カ リ 土 類
金 属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式  XIIIで 表 わ さ れ る 保 護 さ れ た 4-ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ
ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 と し ; 
【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
b. こ れ を 引 き 続 き 無 機 塩 基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -, ア シ ル - 
又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又
は 別 の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , カ ル ボ ン 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物  R 4 Xと 反 応 さ せ 式 XIVで 表
わ さ れ る 化 合 物 と し ;
【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
c. 式 XIVで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ , 式  XV で 表 わ さ れ る 化 合
物 を 生 じ ; 
【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
d. 式 XVで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 式 HNR 0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 下 に シ ア ン 化 物 , 好
ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て , 式 XVI で 表 わ さ れ る a-ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 と
し ,  
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【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. 式 XVI で 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 を 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 
好 ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式  Iで 表 わ さ れ る 化 合
物 と な す ；   
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 4  は 請 求 項 1に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
及 び  
基  R 0 1 及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 CH 2 CH 2  
又 は  (CH 2 ) 3 - 6  意 味 す る 、
上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
請 求 項 2記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル の 別 の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か
ら な る :
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 還 元
剤 、 た と え ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト
リ ア セ ト キ シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ
ル , こ れ ら の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と の 温 度 で  -70 o C 及 び  +110 o C, 又 は  ア ル カ リ 土 類
金 属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式  XIIIで 表 わ さ れ る 保 護 さ れ た 4-ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ
ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 と し ; 
【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
b. こ れ を 引 き 続 き 無 機 塩 基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -又 は ア リ ー
ル ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド , -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 別 の 離 脱
基 Xを 有 す る ア ル カ ン , カ ル ボ ン 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物  R 4 Xと 反 応 さ せ 式 XIVで 表 わ さ れ る 化
合 物 と し ;
【 化 ２ ７ 】
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c. 式 XIVで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ , 式  XV で 表 わ さ れ る 化 合
物 を 生 じ ; 
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
d. 式 XVで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 式 HNR 0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 下 に シ ア ン 化 物 , 好
ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て , 式 XVI で 表 わ さ れ る a-ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 と
し ,  
【 化 ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. 式 XVI で 表 わ さ れ る α -ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 を 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬
, 好 ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式  Iで 表 わ さ れ る 化
合 物 と な す ；   
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 4  は 請 求 項 2に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
及 び  
R 0 1  及 び  R 0 2 は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 -ア ル キ ル
 又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １
回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C

1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー ル
（ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ,
上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
請 求 項 3記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル の 別 の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か
ら な る :
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 還 元
剤 、 た と え ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト
リ ア セ ト キ シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ
ル , こ れ ら の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と の 温 度 で  -70 o C 及 び  +110 o C, 又 は  ア ル カ リ 土 類
金 属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式  XIIIで 表 わ さ れ る 保 護 さ れ た 4-ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ
ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 と し ; 
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【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
b. こ れ を 引 き 続 き 無 機 塩 基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -メ チ ル -, 
ア シ ル -メ チ ル - 又 は  ア リ ー ル -メ チ ル -ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ
フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は R 1 1 -CH 2 -Xで 表 わ さ れ る 、 別 の 離 脱 基 Xを 有 す る メ チ ル -ア ル
カ ン , メ チ ル カ ル ボ ン 酸  又 は   メ チ ル -芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式 XVIIで 表 わ さ れ る
化 合 物 と し ；
【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
c. 式 XVIIで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ , 式  XVIIIで 表 わ さ れ る
化 合 物 を 生 じ ; 
【 化 ３ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
d. 式 XVIIIで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 式 HNR 0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 下 に シ ア ン 化 物 ,
 好 ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て , 式 XIX で 表 わ さ れ る a-ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導
体 と し ,  
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【 化 ３ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. 式 XIX で 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 を 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 
好 ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 IIで 表 わ さ れ る 化 合
物 と な す ；   
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 1 1  は 請 求 項 3に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
及 び  
R 0 1  及 び  R 0 2 は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 -ア ル キ ル
 又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １
回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C

1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー ル
（ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
又 は  基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 C
H 2 CH 2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6  意 味 す る 、
上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
請 求 項 4記 載 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル の 別 の 製 造 に あ た り 、 次 の 工 程 か
ら な る :
a. 次 の 式 IVで 表 わ さ れ る 基 S 1  及 び  S 2  で 保 護 さ れ た シ ク ロ ヘ キ サ ン -1,4-ジ オ ン を 還 元
剤 、 た と え ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト
リ ア セ ト キ シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ
ル , こ れ ら の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と の 温 度 で  -70 o C 及 び  +110 o C, 又 は  ア ル カ リ 土 類
金 属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式  XIIIで 表 わ さ れ る 保 護 さ れ た 4-ヒ ド ロ キ シ シ ク ロ
ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 と し ; 
【 化 ３ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
b. こ れ を 引 き 続 き 無 機 塩 基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -、 ア シ ル -
又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド , -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又
は 式 R 4 Xで 表 わ さ れ る 、 別 の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , カ ル ボ ン 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反
応 さ せ 式 XIVで 表 わ さ れ る 化 合 物 と し ;
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【 化 ３ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
c. 式 XIVで 表 わ さ れ る 化 合 物 で 保 護 基  S 1  及 び  S 2  を 離 脱 さ せ , 式  XV で 表 わ さ れ る 化 合
物 を 生 じ ; 
【 化 ３ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
d. 式 XVで 表 わ さ れ る 化 合 物 を 式 HNR 0 1 R 0 2  で 表 わ さ れ る 化 合 物 の 存 在 下 に シ ア ン 化 物 , 好
ま し く は シ ア ン 化 カ リ ウ ム と 反 応 さ せ て , 式 XVI で 表 わ さ れ る a-ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 と
し ,  
【 化 ３ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
e. 式 XVI で 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 を 式  金 属 -CH 2 -R

3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試
薬 , 好 ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式 IIIで 表 わ さ れ
る 化 合 物 と な す ；   
こ の 際  R 1 , R 2 , R 1 2  及 び  R 4  は 請 求 項 4に 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
及 び
R 0 1  及 び  R 0 2  は 相 互 に 無 関 係 に 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H;保 護 基 を 有 す る H; C 1 - 8 -ア ル キ
ル  又 は  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル -, 又 は  ヘ テ ロ ア リ
ー ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は
 C 1 - 3 -ア ル キ レ ン を 介 し て 結 合 す る ア リ ー ル , C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル  又 は  ヘ テ ロ ア リ ー
ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
又 は  基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 C
H 2 CH 2 又 は  (CH 2 ) 3 - 6  を 意 味 す る 、
上 記 製 造 方 法 。
【 手 続 補 正 ２ 】
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【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ０
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ０ 】
｛ 式 中 、

　

R 3 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い  ） 又 は  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ
ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
;
R 4  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置
換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , -CHR 6 -CH 2 -CH

2 -CH 2 R
7 ; 又 は  -R 8 -L-R 9

　 　 R 6  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O-R 1 0 ;
　 　 　 　 　 R 1 0 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  
　 　 　 　 　 C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
　 　 R 7  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ,
　 　 R 8  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
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基 R 1  及 び R 2 は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR
5 CH 2 CH 2  又 は  

(CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し 、 こ の 際 ア ル キ ル 基 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て よ い ,
R 5 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝

状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ;



い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ,
　 　 L は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 -C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -
　 　 R 9  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） 。 ｝
で 表 わ さ れ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル

【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ３ 】
｛ 式 中 、
R 1 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は   C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ;
R 2 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 、 １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （
こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回
又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不
飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を
介 し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）  ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ;
R 3 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い  ） 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ ク
リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
R 4  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
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（ 但 し 、  
R 4 は CH 3  で な く 、 そ し て
基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て (CH 2 ) 5  を 意 味 す る 場 合 , R 4  は  -CH 2 -フ ェ ニ ル で な い 。 ）
。



か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換
さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る
か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; -CHR 6 R 7 , -CHR 6 - CH 2 R

7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 R
7 , -CHR 6 -CH 2 -CH 2 -

CH 2 R
7 ; 又 は  -R 8 -L-R 9

　 　 R 6  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は  C(O)O-R 1 0 ;
　 　 　 　 　 R10 は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  
　 　 　 　 　 C 1 - 7 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回
置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ
て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数
回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;
　 　 R 7  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ
テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） ,
　 　 R 8  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ
ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な
い ） ,
　 　 L は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 -C(O)-NH-, -NH-C(O)-, -C(O)-O-, -O-C(O)-, -O-, -S- 又 は  -S(O) 2 -
　 　 R 9  は 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：
　 　 H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い
る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置
換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ｝
で 表 わ さ れ る 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル

【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　

【 手 続 補 正 ４ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ ９
【 補 正 方 法 】 変 更
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（ 但 し 、
R 1 及 び R 2 が Hを 、 R 3 が CH 3  を 示 す 場 合 、 R 4  は 式

で 表 わ さ れ る 基 で な い 。 ）  　 　 　



【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ２ ９ 】
　 に 関 し て 下 記 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル が 特 に
好 ま し い ；

【 手 続 補 正 ５ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ３ ０
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ３ ０ 】
　 に 関 し て 下 記 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル が 特 に 好 ま し
い ；
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化 合 物 グ ル ー プ C 又 は  D

R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ
は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又 は
多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し
て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ
れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ シ
ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
;
R 2 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ
れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又
は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽
和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介
し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ
シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い
） 。

化 合 物 グ ル ー プ A

基 R 1 及 び R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR
5 CH 2 CH 2 又 は (CH

2 ) 3 - 6  を 意 味 し 、 こ の 際 ア ル キ ル 基 は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い て よ い ；
R 5 が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状
, １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ
れ は １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ア リ ー ル （ こ れ は １ 回 又
は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; ヘ テ ロ シ ク リ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽
和 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ;  C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介
し て 結 合 す る ア リ ー ル 又 は C 3 - 8 -シ ク ロ ア ル キ ル （ こ れ ら は そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換
さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 又 は C 1 - 3 -ア ル キ ル 架 橋 を 介 し て 結 合 す る ヘ テ ロ
シ ク リ ル , （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , そ れ ぞ れ １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ た 又 は 置 換 さ れ て い
な い ） 。

こ の 際 、 特 に (化 合 物 グ ル ー プ C 又 は  Dに 関 し て ) 次 の 場 合 が 好 ま し い ；
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） : 
あ る い は (化 合 物 グ ル ー プ Aに 関 し て )
又 は 基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

5 CH 2 CH

2  又 は  (CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 す る ；
 R 5  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は



【 手 続 補 正 ６ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ３ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ３ ３ 】
　 に 関 し て 特 に 下 記 の 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル が
好 ま し い ；
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） : 

基 R 1  及 び R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR
5 CH 2 CH 2 又 は  (

CH 2 ) 3 - 6 を 意 味 し ,
　 　 R 5  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 8 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非
分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ,
好 ま し く は  
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝 状 , 
１ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; こ の 際  R 1 及 び  R 2 が ２ つ と も
Hで あ っ て は な ら な い , 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ： H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）

基  R 1 及 び  R 2 は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て (CH 2 ) 4 - 5  を 意 味 し ,
特 に （ ）  
R 1  及 び R 2  が メ チ ル を 意 味 す る 。
【 手 続 補 正 ７ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ５ ８
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ５ ８ 】
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H  で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し
、 及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. で 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え
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非 分 枝 状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ；
好 ま し く は  (化 合 物 グ ル ー プ C 又 は  Dに 関 し て )
R 1  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ） ; こ の 際  R 1  及 び  R 2 が ２
つ と も Hで あ っ て は な ら な い , 
R 2  が 次 の 群 か ら 選 ば れ る ：  H; C 1 - 4 -ア ル キ ル （ こ れ は 飽 和 又 不 飽 和 , 分 枝 状 又 は 非 分 枝
状 , １ 回 又 は 多 数 回 置 換 さ れ て い る か 又 は 置 換 さ れ て い な い ）
あ る い は  (化 合 物 グ ル ー プ Aに 関 し て )
又 は  基  R 1  及 び  R 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  (CH 2 ) 4 - 5  を 意 味 し ,
特 に  (化 合 物 グ ル ー プ C又 は Dに 関 し て )
R 1  及 び  R 2  が メ チ ル を 意 味 す る 。

化 合 物 グ ル ー プ C 又 は D

あ る い は 化 合 物 グ ル ー プ Aの 置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル に 関 し て 、

化 合 物 グ ル ー プ C又 は Dに 関 し て 、

あ る い は 化 合 物 グ ル ー プ Aに 関 し て 、

化 合 物 C又 は Dに 関 し て

式 VII



ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト キ
シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ ら
の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 (complexen analogon)と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、
又 は  ア ル カ リ 土 類 金 属 触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク
ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 と し ; 
【 手 続 補 正 ８ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ６ ０
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ６ ０ 】
e. つ い で 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 を 無 機 塩
基 、 金 属 有 機 塩 基 又 は 有 機 塩 基 の 存 在 下 に ア ル キ ル -, ア シ ル - 又 は ア リ ー ル ブ ロ マ イ ド ,
 -ク ロ ラ イ ド , -ヨ ー ダ イ ド ,  -ト リ フ ラ ー ト と 反 応 さ せ る か 又 は 式 R 4 Xで 表 わ さ れ る 、 別
の 離 脱 基 Xを 有 す る ア ル カ ン , ア ル キ ル 酸 又 は 芳 香 族 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式  Iで 表 わ さ
れ る 化 合 物 と な す ;
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 4  は 化 合 物 グ ル ー プ Aに 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
そ し て

【 手 続 補 正 ９ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ６ ７
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ６ ７ 】
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H  で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し
、 及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. で 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え
ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト キ
シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ ら
の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、 又 は ア ル カ リ 土 類 金 属
触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 と
し ; 
【 手 続 補 正 １ ０ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ７ ６
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ７ ６ 】
場 合 に よ り 引 き 続 き 任 意 の 順 序 で 及 び 繰 り 返 し ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
及 び （ 又 は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  =保 護 基 で 保 護 さ れ た Hで あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な
く と も １ 回 保 護 基 を 脱 離 し 、 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 及 び （ 又
は ） R 0 1  及 び （ 又 は ）  R 0 2  = H  で あ る 化 合 物 の 場 合 に 、 少 な く と も １ 回 保 護 基 を 導 入 し
、 及 び 場 合 に よ り ア シ ル 化 、 ア ル キ ル 化 又 は ス ル ホ ン 化 し 、
d. で 表 わ さ れ る 4-置 換 さ れ た 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ン 誘 導 体 を 、 還 元 剤 、 た と え
ば 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 シ ア ノ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ホ ウ 素 ト リ ア セ ト キ
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基  R 0 1  及 び  R 0 2  は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR
0 6 CH 2 CH 2

 又 は  (CH 2 ) 3 - 6  を 意 味 す る 。

式 VII

式 VII



シ ナ ト リ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム リ チ ウ ム , 水 素 化 ア ル ミ ニ ウ ム ジ イ ソ ブ チ ル , こ れ ら
の 化 合 物 の 複 合 同 族 体 と -70 o C ～ +110 o Cの 温 度 で 反 応 さ せ る か 、 又 は ア ル カ リ 土 類 金 属
触 媒 に よ っ て 水 と 反 応 さ せ て 、 式 VIIIで 表 わ さ れ る 4-ア ミ ノ シ ク ロ ヘ キ サ ノ ー ル 誘 導 体 と
し ; 
【 手 続 補 正 １ １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ９ ４
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ９ ４ 】
e. 式 XVI で 表 わ さ れ る ア ミ ノ ニ ト リ ル 誘 導 体 を 式  金 属 -R 3 で 表 わ さ れ る 金 属 有 機 試 薬 , 
好 ま し く は グ リ ニ ャ ー ル 試 薬 又 は 有 機 リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ て 、 式  Iで 表 わ さ れ る 化 合
物 と な す ；   
こ の 際  R 1 , R 2 , R 3  及 び  R 4  は 化 合 物 グ ル ー プ Aに 記 載 し た 意 味 を 有 し 、   
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及 び  
基  R 0 1  及 び  R 0 2 は 一 緒 に な っ て 環 を 形 成 し 、 そ し て  CH 2 CH 2 OCH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 NR

0 6 CH 2 CH 2  
又 は  (CH 2 ) 3 - 6 意 味 す る 。



【 国 際 調 査 報 告 】
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