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(57)【要約】
　式（Ｉ）：

（式中、記号は本明細書中に定義した通りである）から
なる群から選択される化合物を含む、キナーゼに用いる
ための化合物を提供する。また、そのような化合物を含
む医薬組成物、キットおよび製品；該化合物を製造する
ために有用な方法および中間体；および上記化合物の使
用方法を提供する。
【選択図】なし
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式：
【化１】

［式中、
　Ｒ２は、－Ｙ２－Ｒ１３であり；
　Ｙ２は、存在しないか、又は、Ｒ１３とＹ２が結合している環との間の１若しくは２原
子分離を提供するリンカー（式中、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素
及び硫黄からなる群から選択される）であり；
　Ｒ４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒ
ドロキシ、カルボニルオキシ、アルコキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－５）アルキル
アミノ、（Ｃ１－５）アルキル、ハロ（Ｃ１－５）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）ア
ルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ

１－５）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－６）シクロアルキル
及びヘテロ（Ｃ３－６）シクロアルキルからなる群から選択され；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され；
　Ｒ７は、それぞれ置換または非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ
及び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
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（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択されるか、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成
し；
　Ｒ１６は、それぞれ置換又は非置換の、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、（Ｃ

１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－５）アルキル、
カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（
Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキ
ル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ

１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；及び
　Ｒ２３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボニル、（Ｃ１－１０）アルキル、
ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１

－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル
、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アル
キル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、アリール及びヘテロア
リールからなる群から選択されるか、或いは、Ｒ２３及びＲ１２が一緒になって置換又は
非置換の環を形成する］
を含む化合物、若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオ
マー、薬理学的に許容される塩又はプロドラッグ。
【請求項２】
　Ｎ－（２－（メチルアミノ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－
３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
Ｎ－（２－（メトキシ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８
－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－Ｎ－メチル－５－（３－（エチルスルホニル）
フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
Ｎ，Ｎ－ジメチル－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－メチルカルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３
－ｂ］インドール－７－イル）（４－メチルピペラジン－１－イル）メタノン；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（２－ピペラジン
－１－イル）エチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（３－（４－メチ
ルピペラジン－１－イル）プロピル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３
－ｂ］インドール－７－イル）（モルホリノ）メタノン；
アゼチジン－１－イル（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）メタノン；
（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－７－イル）（サイアゾリジン－３－イル）メタノン；
（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシプロピル）
－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシプロピル）
－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシエチル）－３，８－



(4) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
Ｎ－（２，３－ジヒドロキシプロピル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－
３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシ－２メチルプロピル
）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（１－イソプロピルピペリジン－４－
イル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミ
ド；
Ｎ－（１－エチルピペリジン－４－イル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－チアゾール－２－
イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（２－（２，２，
２－トリフルオロエトキシ）エチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カル
ボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（ピペリジン－３
－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（ピペリジン－４
－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（ピペリジン－３
－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－（２－ヒドロキシエトキシ）エ
チル－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
；
５－（３－（シクロプロパンカルボキサミド）フェニル）－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ
）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－
３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（（１－メチルピ
ペリジン－４－イル）メチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
Ｎ－（３－（ジメチルアミノ）プロピル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（２－（ピロリジ
ン－１－イル）エチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
；
（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メ
チルピペリジン－３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサ
ミド；
（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メ
チルピペリジン－３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサ
ミド；
５－（３－（シクロプロパンカルボキサミド）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１
－メチル－ピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カル
ボキサミド；
５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）
エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサ
ミド；
５－（３－エタンスルホニルフェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イン



(5) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

ドール－７－カルボン酸アミド；
［５－（３－エタンスルホニルフェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール－７－イル］－（４－メチル－ピペラジン－１－イル）－メタノン；
５－（３－エタンスルホニルフェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イン
ドール－７－カルボン酸（２－ジメチルアミノ－エチル）－アミド；
５－（３－エタンスルホニルフェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イン
ドール－７－カルボン酸（３－ジメチルアミノ－プロピル）－アミド；
（３－ジメチルアミノ－ピロリジン－１－イル）－［５－（３－エタンスルホニルフェニ
ル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル］－メタノン；
Ｎ－エチル－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（ベンジルチオ）－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－３－メチル－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（Ｎ－エチルスルファモイル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチル－Ｎ－
（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボキサミド；
５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メ
チルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサ
ミド；
５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－
メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
Ｎ－（２－（ジエチルアミノ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－
３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（３－モルフォリ
ノプロピル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－
メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン
－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－８－メチル－Ｎ－（１－メチルピ
ペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－フルオロ－８－メチル－Ｎ－
（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボキサミド；
３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－８－メチル－Ｎ－（
１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カル
ボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（１－（２－ヒドロキシエチル）ピペ
リジン－４－イル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－
カルボキサミド；
２－（４－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）ピペリジン－１－イル）エチルジ
ハイドロゲンホスフェート；
３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（１－（２－ヒドロキシ
エチル）ピペリジン－４－イル）－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－７－カルボキサミド；
２－（４－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）ピペリジン－１－イル）エ
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チルジハイドロゲンホスフェート；
５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（１－（２－ヒドロキシエチ
ル）ピペリジン－４－イル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－７－カルボキサミド；
２－（４－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）ピペリジン－１－イル）
エチルジハイドロゲンホスフェート；
３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（１－（２－ヒ
ドロキシエチル）ピペリジン－４－イル）－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール－７－カルボキサミド；
２－（４－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－８－メ
チル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）ピペリジン－１－
イル）エチルジハイドロゲンホスフェート；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－（（２－ヒドロキシエチル）（
メチル）アミノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－７－カルボキサミド；
２－（（２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）エチル）（メチル）アミノ）エ
チルジハイドロゲンホスフェート；
３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－（（２－ヒドロキ
シエチル）（メチル）アミノ）エチル）－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イン
ドール－７－カルボキサミド；
２－（（２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メチル－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）エチル）（メチル）アミ
ノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－（（２－ヒドロキシエ
チル）（メチル）アミノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール－７－カルボキサミド；
２－（（２－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）エチル）（メチル）ア
ミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－（（２－
ヒドロキシエチル）（メチル）アミノ）エチル）－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－
ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
２－（（２－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－８－
メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）エチル）（メチ
ル）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
Ｎ－（３－（エチル（２－ヒドロキシエチル）アミノ）プロピル）－５－（３－（エチル
スルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－
７－カルボキサミド；
２－（エチル（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）プロピル）アミノ）エチ
ルジハイドロゲンホスフェート；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（３－（（２－ヒドロキシエチル）（
メチル）アミノ）プロピル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－７－カルボキサミド；
２－（（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）プロピル）（メチル）アミノ）
エチルジハイドロゲンホスフェート；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（（１ｒ，４ｒ）－４－ヒドロキシシ
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クロヘキシル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カル
ボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（（１ｓ，４ｓ）－４－ヒドロキシシ
クロヘキシル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カル
ボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（４－（ヒドロキシメチル）シクロヘ
キシル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサ
ミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（４－（２－ヒドロキシエチル）シク
ロヘキシル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド；
（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－７－イル）（４－（ヒドロキシメチル）ピペリジン－１－イル）メ
タノン；
（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－７－イル）（４－（２－ヒドロキシエチル）ピペリジン－１－イル
）メタノン；
（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－７－イル）（４－ヒドロキシピペリジン－１－イル）メタノン；
（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－７－イル）（２－（ヒドロキシメチル）ピロリジン－１－イル）メ
タノン；
（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－７－イル）（２－（ヒドロキシメチル）モルホノ）メタノン；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（３－ヒドロキシプロピル）－３，８
－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（３－ヒドロキシブチル）－
３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（３－ヒドロキシブチル）－
３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（３－ヒドロキシ－３－メチルブチル
）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
（Ｓ）－Ｎ－（３－（ジメチルアミノ）－２－ヒドロキシプロピル）－５－（３－（エチ
ルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－７－カルボキサミド；
（Ｓ）－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）－３－ヒドロキシプロピル）－５－（３－（エチ
ルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－７－カルボキサミド；
Ｎ－（３－（エチル（２－ヒドロキシエチル）アミノ）プロピル）－５－（３－（エチル
スルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－
７－カルボキサミド；
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（３－（（２－ヒドロキシエチル）（
メチル）アミノ）プロピル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－７－カルボキサミド；
Ｎ－（２－（エチル（２－ヒドロキシエチル）アミノ）エチル）－５－（３－（エチルス
ルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７
－カルボキサミド；及び
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－（（２－ヒドロキシエチル）（
メチル）アミノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－７－カルボキサミド
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からなる群から選択される化合物。
【請求項３】
　化合物が、塩酸塩、トリフルオロ酢酸塩、トルエンスルホン酸塩、ベンゼンスルホン酸
塩、メタンスルホン酸塩、コハク酸塩、酒石酸塩、クエン酸塩、フマル酸塩、硫酸塩、リ
ン酸塩、安息香酸塩、二塩化水素塩、二トリフルオロ酢酸塩、トシレート塩、ヘミフマレ
ート塩、乳酸塩、リンゴ酸塩、馬尿酸塩及び臭化水素酸塩からなる群から選択される塩の
形態である、請求項１及び２のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項４】
　有効成分として請求項１～３のいずれか一項に記載の化合物を含む、医薬組成物。
【請求項５】
　請求項１～３のいずれか一項に記載の化合物；及び
該化合物が投与されるべき病状の指示、該化合物の保管情報、服用情報及び該化合物の投
与方法に関する指示からなる群から選択される、一又はそれ以上の情報形態を含む使用説
明書：
を含むキット。
【請求項６】
　請求項１～３のいずれか一項に記載の化合物；及び
包装材料：
を含む製品。
【請求項７】
　請求項１～３のいずれか一項に記載の化合物を対象に投与すること：
を含む治療方法。
【請求項８】
　キナーゼと請求項１～３のいずれか一項に記載の化合物とを接触させること：
を含むキナーゼを阻害する方法。
【請求項９】
　キナーゼがオーロラキナーゼである、請求項７記載の方法。
【請求項１０】
　オーロラキナーゼがオーロラ－Ｂキナーゼである、請求項８に記載の方法。
【請求項１１】
　請求項１～３のいずれか一項に記載の化合物を、インビボでキナーゼを阻害するために
、対象内に存在させること：
を含むキナーゼを阻害する方法。
【請求項１２】
　第一の化合物を対象に投与し、該第一の化合物がインビボで第二の化合物に変換され、
該第二の化合物がインビボでキナーゼを阻害し、該第二の化合物が請求項１～３のいずれ
か一項に記載の化合物であること：
を含むキナーゼを阻害する方法。
【請求項１３】
　キナーゼが病状の病理及び／又は症候に寄与する活性を有する病状を、予防又は治療す
る方法であって、
該方法が、請求項１～３のいずれか一項に記載の化合物を、対象内に病状への治療有効量
で存在させること：を含む方法。
【請求項１４】
　キナーゼが病状の病理及び／又は症候に寄与する活性を有する病状を、予防又は治療す
る方法であって、
該方法が、第一の化合物を対象に投与し、該第一の化合物がインビボで請求項１～３のい
ずれか一項に記載の第二の化合物に変換され、該第二の化合物が対象内に病状への治療有
効量で存在すること：を含む方法。
【請求項１５】
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　キナーゼが病状の病理及び／又は症候に寄与する活性を有する病状を、予防又は治療す
る方法であって、
該方法が、請求項１記載の化合物を投与し、該化合物が対象内に病状への治療有効量で存
在すること：を含む方法。
【請求項１６】
　治療有効量の請求項１～３のいずれか一項に記載の化合物を、それを必要とする哺乳類
種に投与することを含む、癌を治療する方法。
【請求項１７】
　癌が、扁平上皮癌、星状細胞腫、カポジ肉腫、膠芽細胞腫、非小細胞肺癌、膀胱癌、頭
頚部癌、黒色腫、卵巣癌、前立腺癌、乳癌、小細胞肺癌、神経膠腫、結腸直腸癌、尿生殖
器癌、消化管癌、甲状腺癌及び皮膚癌からなる群から選択される、請求項１５に記載の方
法。
【請求項１８】
　治療有効量の請求項１～３のいずれか一項に記載の化合物を、それを必要とする哺乳類
種に投与することを含む、炎症、炎症性腸疾患、乾癬又は移植片拒絶反応を治療する方法
。
【請求項１９】
　治療有効量の請求項１～３のいずれか一項に記載の化合物を、そのような予防及び／又
は治療を必要とする哺乳類種に投与することを含む、筋萎縮性側索硬化症、大脳皮質基底
核変性症、ダウン症、ハンチントン舞踏病、パーキンソン病、脳炎後パーキンソン症候群
、進行性核上麻痺、ピック病、ニーマン・ピック病、脳卒中、頭部外傷及び他の慢性神経
変性疾患、双極性疾患、情動障害、うつ病、統合失調症、認知障害、脱毛及び薬剤による
避妊を予防又は治療する方法。
【請求項２０】
　治療有効量の請求項１～３のいずれか一項に記載の化合物を、そのような予防及び／又
は治療を必要とする、ヒトを含む哺乳動物に投与することを含む、軽度認知障害、加齢に
よる記憶障害、加齢による認知機能低下、非認知症性認識機能障害、軽度認知機能低下、
軽度神経認知機能低下、老年期健忘症、記憶障害及び認識機能障害及び男性型脱毛症を予
防又は治療する方法。
【請求項２１】
　治療有効量の請求項１～３のいずれか一項に記載の化合物を、そのような予防及び／又
は治療を必要とする、ヒトを含む哺乳動物に投与することを含む、認知症関連疾患、アル
ツハイマー病及びキナーゼが関連する状態を予防又は治療する方法。
【請求項２２】
　認知症関連疾患が、パーキンソン型前頭側頭型認知症、グアム島パーキンソン認知症複
合、ＨＩＶ認知症、神経原線維変化の病理に関連する疾患、前認知症状態、血管性認知症
、レヴィー小体認知症、前頭側頭型認知症及びボクサー認知症からなる群から選択される
、請求項２０記載の方法。
【請求項２３】
　治療有効量の請求項１～３のいずれか一項に記載の化合物を、それを必要とする哺乳類
種に投与することを含む、関節炎を治療する方法。
 
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　本発明は、キナーゼの阻害に用いられ得る化合物ならびにこれらの化合物を含む組成物
、キット及び製品に関する。本発明はまた、本発明の化合物を用いてキナーゼを阻害する
方法及び治療方法にも関する。さらに、本発明は、本発明の化合物を製造する方法、及び
その方法に有用な中間体にも関する。特に、本発明は、オーロラ（Ａｕｒｏｒａ）キナー
ゼ阻害剤；これらの化合物を含む組成物、キット及び製品；オーロラキナーゼの阻害方法
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；ならびにオーロラキナーゼ阻害剤を製造する方法に関する。
【背景技術】
【０００２】
　本発明は、リン酸転移を触媒し、及び／又はＡＴＰ／ＧＴＰヌクレオチドに結合する酵
素の阻害剤、該阻害剤を含む組成物、阻害剤及び組成物を含むキット及び製品、該阻害剤
及び組成物の製造方法、ならびに該阻害剤及び阻害剤組成物の使用方法に関する。該阻害
剤及びそれらを含む組成物は、キナーゼのようなホスホリルトランスフェラーゼが関与す
る可能性がある疾患、そのような疾患を含む症状、又はキナーゼのようなホスホリルトラ
ンスフェラーゼによって介される他の生理学的事象の影響への治療若しくは調節に有用で
ある。本発明はまた、該阻害剤化合物の製造方法、及び１つ以上のホスホリルトランスフ
ェラーゼ活性（キナーゼを含む）が関与する疾患の治療方法を提供する。
【０００３】
　ホスホリルトランスフェラーゼは、１つの基質から他の基質へリン含有基を転移する酵
素の巨大なファミリーである。国際生化学分子生物学連合（International Union of Bio
chemistry and Molecular Biology（ＩＵＢＭＢ））の命名法委員会（Nomenclature Comm
ittee）によって定義された規定によると、この型式の酵素は２．７．－．－で始まる酵
素番号（Enzyme Commission（ＥＣ）番号）を有している（Bairoch A., The ENZYME data
base in Nucleic Acids Res. 28:204-305 (2000)を参照）。キナーゼは、リン酸転移の触
媒に機能する酵素の一種である。プロテインキナーゼは、構造的に関連したホスホリルト
ランスフェラーゼの最も大きなサブファミリーを構成し、細胞内における幅広い種類のシ
グナル伝達経路の調節に関与している（Hardie, G. and Hanks, S. (1995) The Protein 
Kinase Facts Book, I and II, Academic Press, San Diego, CAを参照）。プロテインキ
ナーゼは、それらの構造や触媒機能の保存のために、共通の先祖遺伝子から進化してきた
と考えられている。ほとんど全てのキナーゼは、類似した２５０－３００アミノ酸の触媒
ドメインを含んでいる。該プロテインキナーゼは、それらがリン酸化する基質によってフ
ァミリーに分類されることができる（例えば、プロテイン－チロシン、プロテイン－セリ
ン／スレオニン、ヒスチジン等）。プロテインキナーゼの配列モチーフは、これらのキナ
ーゼファミリーのそれぞれに一般的に対応するように同定されている（例えば、Hanks, S
.K.; Hunter, T., FASEB J. 9:576-596 (1995); Kinghton et al., Science, 253:407-41
4 (1991); Hiles et al., Cell 70:419-429 (1992); Kunz et al., Cell, 73:585-596 (1
993); Garcia-Bustos et al., EMBO J., 13:2352-2361 (1994)を参照）。脂質キナーゼ（
例えば、ＰＩ３Ｋ）は、プロテインキナーゼに構造的に類似したキナーゼの別のグループ
を構成する。
【０００４】
　プロテインキナーゼ及び脂質キナーゼは、これらに限定されないが、増殖、成長、分化
、代謝、細胞周期事象、アポトーシス、運動、転写、翻訳及びその他のシグナル伝達プロ
セスを含む多くの異なる細胞プロセスを、タンパク質や脂質のような標的にリン酸基を付
加することによって制御する。キナーゼによって触媒されるリン酸化事象は、標的タンパ
ク質の生物学的機能を調節又は制御し得る分子のオン／オフスイッチとして作用する。標
的タンパク質のリン酸化は、様々な細胞外シグナル（ホルモン、神経伝達物質、成長因子
及び分化因子等）、細胞周期事象、環境又は栄養ストレス等に反応して起きる。プロテイ
ンキナーゼ及び脂質キナーゼは、シグナル伝達経路において、該標的を活性化又は不活性
化し、或いは当該標的の活性を（直接的又は関節的に）調節する機能を果たすことができ
る。これらの標的としては、例えば、代謝酵素、調節タンパク質、レセプター、細胞骨格
タンパク質、イオンチャネル若しくはイオンポンプ、又は転写因子を挙げることができる
。タンパク質リン酸化の調節が欠損しているためにシグナル伝達が制御できないことは、
例えば、炎症、癌、アレルギー／喘息、免疫系の疾患及び病態、中枢神経系（ＣＮＳ）の
疾患及び病態、心臓血管疾患、皮膚科学（dermatology）、及び血管形成のような多くの
疾患及び病態に関係があるとされている。
【０００５】
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　プロテインキナーゼの薬理学的標的としての最初の関心は、構成的酵素活性を伴う構造
的に修飾された細胞プロテインキナーゼを多くのウイルスの癌遺伝子がコードしていると
いう発見によって刺激された。これらの発見は、癌遺伝子に関連するプロテインキナーゼ
がヒトの増殖性疾患に関与している可能性を指摘した。その後、種々のより繊細なメカニ
ズムにより生じる無秩序なプロテインキナーゼ活性が、例えば、癌、ＣＮＳの病態、及び
免疫関連疾患のような、多くの重要なヒト疾患の病態生理学に関係があるとされている。
それゆえ、異常なプロテインキナーゼ活性により生じる疾患の病理及び／又は症候を妨げ
ることのできる選択的なプロテインキナーゼ阻害剤の開発が大きな関心を生んでいる。
【０００６】
　癌は、細胞分裂、分化、及びアポトーシス性細胞死を調節する通常のプロセスの不制御
により生じる。プロテインキナーゼはこの制御プロセスに重要な役割を果たす。そのよう
なキナーゼの一部を限定せずに羅列すれば、ａｂ１、オーロラＡ（Ａｕｒｏｒａ－Ａ）、
オーロラＢ（Ａｕｒｏｒａ－Ｂ）、オーロラＣ（Ａｕｒｏｒａ－Ｃ）、ＡＴＫ、ｂｃｒ－
ａｂｌ、Ｂｌｋ、Ｂｒｋ、Ｂｔｋ、ｃ－Ｋｉｔ、ｃ－Ｍｅｔ、ｃ－Ｓｒｃ、ＣＤＫ１、Ｃ
ＤＫ２、ＣＤＫ４、ＣＤＫ６、ｃＲａｆ１、ＣＳＦ１Ｒ、ＣＳＫ、ＥＧＦＲ、ＥｒｂＢ２
、ＥｒｂＢ３、ＥｒｂＢ４、ＥＲＫ、Ｆａｋ、ｆｅｓ、ＦＧＦＲ１、ＦＧＦＲ２、ＦＧＦ
Ｒ３、ＦＧＦＲ４、ＦＧＦＲ５、Ｆｇｒ、ＦＬＫ－４、Ｆｌｔ－１、Ｆｐｓ、Ｆｒｋ、Ｆ
ｙｎ、Ｈｃｋ、ＩＧＦ－１Ｒ、ＩＮＳ－Ｒ、Ｊａｋ、ＫＤＲ、Ｌｃｋ、Ｌｙｎ、ＭＥＫ、
ｐ３８、ＰＤＧＦＲ、ＰＩＫ、ＰＫＣ、ＰＹＫ２、Ｒｏｓ、Ｔｉｅ１、Ｔｉｅ２、Ｔｒｋ
、Ｙｅｓ及びＺａｐ７０が挙げられる。哺乳動物の生物学においては、そのようなプロテ
インキナーゼはマイトジェン活性化プロテインキナーゼ（ＭＡＰＫ）シグナル伝達経路を
含む。ＭＡＰＫシグナル伝達経路は、ｒａｓ遺伝子の変異や成長因子レセプターの不制御
のような様々な共通の疾患関連メカニズムによって不適切に活性化される（Magnuson et 
al., Seminars in Cancer Biology 5:247-252 (1994)）。それゆえ、プロテインキナーゼ
の阻害は本発明の１つの目的である。
【０００７】
　オーロラキナーゼ（オーロラＡ、オーロラＢ、オーロラＣ）は、結腸癌、乳癌及び他の
固形腫瘍のようなヒトの癌に関係があるとされているセリン／スレオニンプロテインキナ
ーゼである。オーロラＡ（ＡＩＫと称することもある）は、細胞周期を制御するタンパク
質リン酸化事象に関与すると考えられている。特に、オーロラＡは、有糸分裂の間の染色
体の正確な分離を調節するのに役割を果たす可能性がある。細胞周期の誤制御は、細胞増
殖及び他の異常な状態につながり得る。ヒトの結腸癌においては、オーロラＡ、オーロラ
Ｂ及びオーロラＣが過剰発現していることが見つけられている（Bischoff et al., EMBO 
J., 17:3052-3065 (1998); Schumacher et al., J. Cell Biol. 143:1635-1646 (1998); 
Kimura et al., J. Biol. Chem., 272:13766-13771 (1997)を参照）。
【０００８】
　ヒトの疾患を処置するために新規な治療薬を継続的に見つけ出す必要がある。プロテイ
ンキナーゼ（限定されないが、特にオーロラＡ、オーロラＢ及びオーロラＣ）は、癌、糖
尿病、アルツハイマー病及びその他の疾患において重要な役割を果たすため、新規な治療
薬の発見のために特に魅力的な標的である。
【発明の概要】
【発明が解決しようとする課題】
【０００９】
　本発明は、キナーゼの阻害活性を有する化合物に関する。本発明はまた、これらの化合
物を含む組成物、製品、及びキットを提供する。
【課題を解決するための手段】
【００１０】
　１つの実施態様においては、活性成分として本発明のキナーゼ阻害剤を含む医薬組成物
が提供される。本発明の医薬組成物は、０．００１％－１００％の本発明に係る１つ以上
のキナーゼ阻害剤を任意に含むことができる。これらの医薬組成物は、例えば、経口、非
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経口、腹腔内、静脈内、動脈内、経皮、舌下、筋肉注射、直腸内、口腔内（transbuccall
y）、鼻腔内、リポソーム、吸入剤輸送、膣内、眼内（intraoccularly）、（例えばカテ
ーテルやステントによる）局所輸送、皮下、脂肪内（intraadiposally）、関節内（intra
articularly）又はくも膜下腔内のような幅広い種類の経路によって投与又は同時投与さ
れることができる。当該組成物はまた、徐放性の剤形で投与又は同時投与されることもで
きる。
【００１１】
　また、本発明は、キナーゼに関連する病態を治療するためのキット及び他の製品にも向
けられる。
【００１２】
　１つの実施態様においては、少なくとも１つの本発明のキナーゼ阻害剤を含有する組成
物を使用説明書と組み合わせて含むキットを提供する。該使用説明書は、該組成物が投与
されるべき病態、保存情報、服用情報及び／又は該組成物を投与する方法に関する指示を
示すことができる。該キットはまた、包装材料も含むことができる。該包装材料は、該組
成物を収容するための容器を含むことができる。該キットはまた、該組成物を投与するた
めのシリンジのような付加的な要素も任意に含むことができる。該キットは、該組成物を
単回投与又は複数回投与の形態で含むことができる。
【００１３】
　他の実施態様においては、少なくとも１つの本発明のキナーゼ阻害剤を含有する組成物
を包装材料と組み合わせて含む製品を提供する。該包装材料は、該組成物を収容するため
の容器を含むことができる。該容器は、該組成物が投与されるべき病態、保存情報、服用
情報及び／又は該組成物を投与する方法に関する指示を示すラベルを任意に含むことがで
きる。該キットはまた、該組成物を投与するためのシリンジのような付加的な要素も任意
に含むことができる。該キットは、該組成物を単回投与又は複数回投与の形態で含むこと
ができる。
【００１４】
　また、本発明の化合物、組成物及びキットの製造方法を提供する。例えば、本明細書に
おいて、幾つかの合成スキーム（scheme）が、本発明による化合物を合成するために提供
される。
【００１５】
　また、本発明の化合物、組成物、キット及び製品の使用方法を提供する。
【００１６】
　１つの実施態様においては、該化合物、該組成物、該キット及び該製品はキナーゼの阻
害に使用される。特に、該化合物、該組成物、該キット及び該製品はオーロラキナーゼの
阻害に使用される。
【００１７】
　他の実施態様においては、該化合物、該組成物、該キット及び該製品は、キナーゼが病
態の病理及び／又は症候に寄与する活性を有する病態の治療に使用される。
【００１８】
　他の実施態様においては、化合物が対象に投与され、該対象内のキナーゼ活性を変化、
好ましくは低減させる。
【００１９】
　他の実施態様においては、化合物のプロドラッグが対象に投与され、インビボでキナー
ゼを阻害する化合物に変換される。
【００２０】
　他の実施態様においては、キナーゼと本発明の化合物を接触させることを含む、キナー
ゼの阻害方法を提供する。
【００２１】
　他の実施態様においては、インビボでキナーゼを阻害するために、本発明の化合物を対
象内に存在させることを含む、キナーゼの阻害方法を提供する。
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【００２２】
　他の実施態様においては、第一の化合物を対象に投与し、該第一の化合物が第二の化合
物に変換され、該第二の化合物がインビボでキナーゼを阻害することを含む、キナーゼの
阻害方法を提供する。本発明の化合物は、該第一又は第二の化合物であり得ることに留意
すべきである。
【００２３】
　他の実施態様においては、本発明の化合物を投与することを含む治療方法を提供する。
【００２４】
　他の実施態様においては、細胞を有効量の本発明の化合物と接触させることを含む、細
胞増殖を阻害する方法を提供する。
【００２５】
　他の実施態様においては、治療有効量の本発明の化合物を患者に投与することを含む、
該患者における細胞増殖阻害方法を提供する。
【００２６】
　他の実施態様においては、キナーゼによって介されることが知られている、又はキナー
ゼ阻害剤によって治療されることが知られている患者の状態を治療する方法であって、治
療有効量の本発明の化合物を該患者に投与することを含む方法を提供する。
【００２７】
　他の実施態様においては、キナーゼによって介されることが知られている、又はキナー
ゼ阻害剤によって治療されることが知られている病態の治療に使用される薬剤を製造する
ために、本発明の化合物を使用する方法を提供する。
【００２８】
　他の実施態様においては、キナーゼが病態の病理及び／又は症候に寄与する活性を有す
る病態を治療する方法であって、該方法が本発明の化合物を対象内に該病態への治療有効
量で存在させることを含む、方法を提供する。
【００２９】
　他の実施態様においては、キナーゼが病態の病理及び／又は症候に寄与する活性を有す
る病態を治療する方法であって、該方法が、第一の化合物を対象に投与し、該第一の化合
物がインビボで第二の化合物に変換され、該第二の化合物が該対象内に該病態の治療有効
量で存在することを含む、方法を提供する。本発明の化合物は、該第一又は第二の化合物
であり得ることに留意すべきである。
【００３０】
　他の実施態様においては、キナーゼが病態の病理及び／又は症候に寄与する活性を有す
る病態を治療する方法であって、該方法が、本発明の化合物が該病態への治療有効量で対
象内に存在するように、該化合物を該対象に投与することを含む、方法を提供する。
【００３１】
　前記実施態様の全てに関して、本発明は、該化合物の薬学的に許容され得る全てのイオ
ン化型（例えば、塩）及び溶媒和物（例えば、水和物）を包含することを意図することに
留意すべきである。医薬品をイオン化型又は溶媒和型で投与することは、当該技術分野で
周知であるので、そのようなイオン化型及び溶媒和物が特定されるかどうかには関わらな
い。また、特有の立体化学が特定されていないとしても、化合物が個々の異性体として、
又は異性体の混合物として存在するかどうかとは無関係に、化合物の詳細は、全ての可能
な立体異性体（例えば、キラル中心の数に依存するエナンチオマー又はジアステレオマー
）を包含することを意図することに留意すべきである。さらに、特別の定めのない限り、
化合物の詳細は、全ての可能な共鳴構造及び互変異性体を包含することを意図する。特許
請求の範囲（claims）に関しては、「式を含む化合物（compound comprising the formul
a）」という用語は、特定の請求項（claim）に特段のことが特定されていなくとも、該化
合物及び薬学的に許容され得る全てのイオン化型及び溶媒和物、全ての可能性な立体異性
体、ならびに全ての可能な共鳴構造及び互変異性体を包含することを意図する。
【００３２】
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　さらに、インビボで変化して本発明の化合物となるプロドラッグも投与され得ることに
留意すべきである。本発明の化合物の種々の使用方法は、プロドラッグ輸送が特定されて
いるかどうかに関わらず、インビボで本発明の化合物に変換されるプロドラッグの投与を
包含することを意図している。また、本発明の特定の化合物が、キナーゼを阻害する前に
インビボで変換され、それ自身が他の化合物のプロドラッグとなり得ることも留意すべき
である。そのような他の化合物のプロドラッグは、それ自身が独立してキナーゼ阻害活性
を有してもよく、又は有さなくてもよい。
【図面の簡単な説明】
【００３３】
【図１】図１は、化合物８８の非晶質型の特徴的なＸＲＰＤスペクトルである。
【発明を実施するための形態】
【００３４】
（定義）
　特に指定のない限り、本明細書及び特許請求の範囲で用いられる以下の用語は、本出願
のために以下の意味を有するものとする。
【００３５】
　「脂環式」とは、非芳香環構造を含む部分を意味する。脂環式部分は、飽和又は１、２
以上の二重結合若しくは三重結合を有する部分不飽和であってよい。また、脂環式部分は
、窒素、酸素及び硫黄のようなヘテロ原子を任意に含んでもよい。該窒素原子は任意に四
級化又は酸化されていてもよく、また該硫黄原子は任意に酸化されていてもよい。脂環式
部分の例としては、これらに限定されないが、シクロプロピル、シクロヘキサン、シクロ
ペンタン、シクロペンテン、シクロペンタジエン、シクロヘキサン、シクロヘキセン、シ
クロヘキサジエン、シクロヘプタン、シクロヘプテン、シクロヘプタジエン、シクロオク
タン、シクロオクテン及びシクロオクタジエンのような、（Ｃ３－８）環を有する部分が
挙げられる。
【００３６】
　「脂肪族」とは、構成要素である炭素原子の直鎖又は分岐鎖の配列によって特徴づけら
れる部分を意味し、飽和又は１、２以上の二重結合若しくは三重結合を有する部分不飽和
であってよい。
【００３７】
　「アルケニル」とは、少なくとも１つの炭素－炭素二重結合［－ＣＲ＝ＣＲ’－又は－
ＣＲ＝ＣＲ’Ｒ’’（式中、Ｒ、Ｒ’及びＲ’’は、それぞれ独立して水素又は更なる置
換基を示す）］を含む、直鎖又は分岐鎖状の炭素鎖を意味する。アルケニルの例としては
、ビニル、アリル、イソプロペニル、ペンテニル、ヘキセニル、ヘプテニル、１－プロペ
ニル、２－ブテニル、２－メチル－２－ブテニル等が挙げられる。特定の態様においては
、単独で又は他の基と共に表される「アルケニル」は、（Ｃ２－２０）アルケニル、（Ｃ

２－１５）アルケニル、（Ｃ２－１０）アルケニル、（Ｃ２－５）アルケニル又は（Ｃ２

－３）アルケニルとすることができる。またあるいは、単独で又は他の基と共に表される
「アルケニル」は、（Ｃ２）アルケニル、（Ｃ３）アルケニル又は（Ｃ４）アルケニルと
することができる。
【００３８】
　「アルケニレン」とは、１つ以上の炭素－炭素二重結合［－ＣＲ＝ＣＲ’－（式中、Ｒ
及びＲ’は、それぞれ独立して水素又は更なる置換基を示す）］を有する、直鎖又は分岐
鎖状の二価の炭素鎖を意味する。アルケニレンの例としては、エチレン－１，２－ジイル
、プロペン－１，３－ジイル、メチレン－１，１－ジイル等が挙げられる。特定の態様に
おいては、単独で又は他の基と共に表される「アルケニレン」は、（Ｃ２－２０）アルケ
ニレン、（Ｃ２－１５）アルケニレン、（Ｃ２－１０）アルケニレン、（Ｃ２－５）アル
ケニレン又は（Ｃ２－３）アルケニレンとすることができる。またあるいは、単独で又は
他の基と共に表される「アルケニレン」は、（Ｃ２）アルケニレン、（Ｃ３）アルケニレ
ン又は（Ｃ４）アルケニレンとすることができる。
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【００３９】
　「アルコキシ」とは、更なるアルキル置換基を有する酸素部分を意味する。本発明のア
ルコキシ基は、任意に置換されていてもよい。
【００４０】
　それ自体で表される「アルキル」は、直鎖又は分岐鎖であって、飽和又は不飽和の、炭
素原子の鎖を有する脂肪族の基であって、１つ以上の炭素原子が、酸素（「オキサアルキ
ル」を参照）、カルボニル基（「オキソアルキル」を参照）、硫黄（「チオアルキル」を
参照）又は窒素（「アザアルキル」を参照）で任意に置換されているものを意味する。（
ＣＸ）アルキル及び（ＣＸ－Ｙ）アルキルは、Ｘ及びＹが鎖の中における炭素原子の数を
示すものとして通常用いられる。例えば、Ｃ１－６アルキルとしては、１ないし６個の炭
素鎖を有するアルキル（例えば、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチル、ｓ
ｅｃ－ブチル、イソブチル、ｔｅｒｔ－ブチル、ビニル、アリル、１－プロペニル、イソ
プロペニル、１－ブテニル、２－ブテニル、３－ブテニル、２－メチルアリル、エチニル
、１－プロピニル、２－プロピニル等）が挙げられる。他の基と共に表されるアルキル（
例えば、アリールアルキル、ヘテロアリールアルキル等におけるような）は、直鎖又は分
岐鎖であって、示された原子数を有する飽和又は不飽和の脂肪族の二価の基を意味し、あ
るいは原子が示されない場合は結合を意味する（例えば、（Ｃ６－１０）アリール（Ｃ１

－３）アルキルとしては、ベンジル、フェネチル、１－フェニルエチル、３－フェニルプ
ロピル、２－チエニルメチル、２－ピリジニルメチル等が挙げられる）。特定の態様にお
いては、単独で又は他の基と共に表される「アルキル」は、（Ｃ１－２０）アルキル、（
Ｃ１－１５）アルキル、（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ１－５）アルキル又は（Ｃ１－３

）アルキルとすることができる。またあるいは、単独で又は他の基と共に表される「アル
キル」は、（Ｃ１）アルキル、（Ｃ２）アルキル又は（Ｃ３）アルキルとすることができ
る。
【００４１】
　「アルキニル」とは、少なくとも１つの炭素－炭素三重結合［－Ｃ≡Ｃ－又は－Ｃ≡Ｃ
Ｒ（式中、Ｒは水素又は更なる置換基を示す）］を含む、直鎖又は分岐鎖状の炭素鎖を意
味する。アルキニルの例としては、エチニル、プロパルギル、３－メチル－１－ペンチニ
ル、２－へプチニル等が挙げられる。特定の態様においては、単独で又は他の基と共に表
される「アルキニル」は、（Ｃ２－２０）アルキニル、（Ｃ２－１５）アルキニル、（Ｃ

２－１０）アルキニル、（Ｃ２－５）アルキニル又は（Ｃ２－３）アルキニルとすること
ができる。またあるいは、単独で又は他の基と共に表される「アルキニル」は、（Ｃ２）
アルキニル、（Ｃ３）アルキニル又は（Ｃ４）アルキニルとすることができる。
【００４２】
　「アルキレン」は、特に指示がない場合は、直鎖又は分岐鎖であって、飽和又は不飽和
の脂肪族の二価の基を意味する。（ＣＸ）アルキレン及び（ＣＸ－Ｙ）アルキレンは、Ｘ
及びＹが鎖の中における炭素原子の数を示すものとして通常用いられる。例えば、（Ｃ１

－６）アルキレンとしては、メチレン（－ＣＨ２－）、エチレン（－ＣＨ２ＣＨ２－）、
トリメチレン（－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２－）、テトラメチレン（－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ

２－）、２－ブテニレン（－ＣＨ２ＣＨ＝ＣＨＣＨ２－）、２－メチルテトラメチレン（
－ＣＨ２ＣＨ（ＣＨ３）ＣＨ２ＣＨ２－）、ペンタメチレン（－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ

２ＣＨ２－）等が挙げられる。特定の態様においては、単独で又は他の基と共に表される
「アルキレン」は、（Ｃ１－２０）アルキレン、（Ｃ１－１５）アルキレン、（Ｃ１－１

０）アルキレン、（Ｃ１－５）アルキレン又は（Ｃ１－３）アルキレンとすることができ
る。またあるいは、単独で又は他の基と共に表される「アルキレン」は、（Ｃ１）アルキ
レン、（Ｃ２）アルキレン又は（Ｃ３）アルキレンとすることができる。
【００４３】
　「アルキニレン」とは、直鎖又は分岐鎖であって、１つ以上の炭素－炭素三重結合［－
ＣＲ≡ＣＲ’－（式中、Ｒ及びＲ’は、それぞれ独立して水素又は更なる置換基を意味す
る）］を有する二価の炭素鎖を意味する。アルキニレンの例としては、エチン－１，２－
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ジイル、プロピン－１，３－ジイル等が挙げられる。特定の態様においては、単独で又は
他の基と共に表される「アルキニレン」は、（Ｃ２－２０）アルキニレン、（Ｃ２－１５

）アルキニレン、（Ｃ２－１０）アルキニレン、（Ｃ２－５）アルキニレン又は（Ｃ２－

３）アルキニレンとすることができる。またあるいは、単独で又は他の基と共に表される
「アルケニレン」は、（Ｃ２）アルキニレン、（Ｃ３）アルキニレン又は（Ｃ４）アルキ
ニレンとすることができる。
【００４４】
　「アルキリデン」とは、直鎖又は分岐鎖であって、飽和又は不飽和の、二重結合によっ
て親分子に結合された脂肪族の基を意味する。（ＣＸ）アルキリデン及び（ＣＸ－Ｙ）ア
ルキリデンは、Ｘ及びＹが鎖の中における炭素原子の数を示すものとして通常用いられる
。例えば、Ｃ１－６アルキリデンとしては、メチレン（＝ＣＨ２）、エチリデン（＝ＣＨ
ＣＨ３）、イソプロピリデン（＝Ｃ（ＣＨ３）２）、プロピリデン（＝ＣＨＣＨ２ＣＨ３

）、アリリデン（＝ＣＨ－ＣＨ＝ＣＨ２）等が挙げられる。特定の態様においては、単独
で又は他の基と共に表される「アルキリデン」は、（Ｃ１－２０）アルキリデン、（Ｃ１

－１５）アルキリデン、（Ｃ１－１０）アルキリデン、（Ｃ１－５）アルキリデン又は（
Ｃ１－３）アルキリデンとすることができる。またあるいは、単独で又は他の基と共に表
される「アルキリデン」は、（Ｃ１）アルキリデン、（Ｃ２）アルキリデン又は（Ｃ３）
アルキリデンとすることができる。
【００４５】
　「アミノ」とは、二つの更なる置換基を有する窒素部分であって、例えば、水素又は炭
素原子が該窒素に結合したものを意味する。例えば、代表的なアミノ基としては、－ＮＨ

２、－ＮＨＣＨ３、－Ｎ（ＣＨ３）２、－ＮＨ（（Ｃ１－１０）アルキル）、－Ｎ（（Ｃ

１－１０）アルキル）２、－ＮＨ（アリール）、－ＮＨ（ヘテロアリール）、－Ｎ（アリ
ール）２、－Ｎ（ヘテロアリール）２等が挙げられる。また、任意に、二つの置換基は窒
素と共に環を形成してもよい。特に指示がない限り、アミノ部分を含む本発明の化合物は
その保護誘導体を含んでもよい。アミノ部分の適切な保護基としては、アセチル、ｔｅｒ
ｔ－ブトキシカルボニル、ベンジルオキシカルボニル等が挙げられる。
【００４６】
　「アザアルキル」とは、アルキル鎖を形成する１つ以上の炭素原子が、置換又は非置換
の窒素原子［－ＮＲ－又は－ＮＲＲ’－（式中、Ｒ及びＲ’は、それぞれ独立して水素又
は更なる置換基を示す）］で置換されている以外は、前記に定義したアルキルを意味する
。例えば、（Ｃ１－１０）アザアルキルは、１ないし１０個の炭素原子と１つ以上の窒素
原子を含む鎖をいう。
【００４７】
　「動物」としては、ヒト、非ヒト哺乳動物（例えば、イヌ、ネコ、ウサギ、ウシ、ウマ
、ヒツジ、ヤギ、ブタ、シカ等）及び非哺乳動物（例えば、トリ等）が挙げられる。
【００４８】
　「芳香族」とは、構成原子が不飽和の環系を形成する部分であって、該環系における全
ての原子がｓｐ２混成であり、π電子の全数が４ｎ＋２に等しいものを意味する。芳香族
環は、環原子が炭素原子のみのようなものとすることができ、或いは炭素及び炭素以外の
原子を含むこともできる（「ヘテロアリール」を参照）。
【００４９】
　「アリール」とは、単環式又は多環式の環集合であって、それぞれの環は芳香族である
か、或いは１つ以上の環と縮合して芳香族の環集合を形成するものを意味する。１つ以上
の環の原子が炭素でない（例えば、Ｎ、Ｓ）場合、該アリールはヘテロアリールである。
（ＣＸ）アリール及び（ＣＸ－Ｙ）アリールは、Ｘ及びＹが環の中における炭素原子の数
を示すものとして通常用いられる。特定の態様においては、単独で又は他の基と共に表さ
れる「アリール」は、（Ｃ３－１４）アリール、（Ｃ３－１０）アリール、（Ｃ３－７）
アリール、（Ｃ８－１０）アリール又は（Ｃ５－７）アリールとすることができる。また
あるいは、単独で又は他の基と共に表される「アリール」は、（Ｃ５）アリール、（Ｃ６
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）アリール、（Ｃ７）アリール、（Ｃ８）アリール、（Ｃ９）アリール又は（Ｃ１０）ア
リールとすることができる。
【００５０】
　「ビシクロアルキル」とは、飽和又は部分不飽和の、縮合、スピロ又は架橋した二環式
の環集合を意味する。特定の態様においては、単独で又は他の基と共に表される「ビシク
ロアルキル」は、（Ｃ４－１５）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１０）ビシクロアルキル、
（Ｃ６－１０）ビシクロアルキル又は（Ｃ８－１０）ビシクロアルキルとすることができ
る。またあるいは、単独で又は他の基と共に表される「ビシクロアルキル」は、（Ｃ８）
ビシクロアルキル、（Ｃ９）ビシクロアルキル又は（Ｃ１０）ビシクロアルキルとするこ
とができる。
【００５１】
　「ビシクロアリール」とは、縮合、スピロ又は架橋した二環式の環集合であって、該集
合体を含む少なくとも１つの環が芳香族であるものを意味する。（ＣＸ）ビシクロアリー
ル及び（ＣＸ－Ｙ）ビシクロアリールは、Ｘ及びＹが二環式の環集合の中で該環に直接結
合された炭素原子の数を示すものとして通常用いられる。特定の態様においては、単独で
又は他の基と共に表される「ビシクロアリール」は、（Ｃ４－１５）ビシクロアリール、
（Ｃ４－１０）ビシクロアリール、（Ｃ６－１０）ビシクロアリール又は（Ｃ８－１０）
ビシクロアリールとすることができる。またあるいは、単独で又は他の基と共に表される
「ビシクロアリール」は、（Ｃ８）ビシクロアリール、（Ｃ９）ビシクロアリール又は（
Ｃ１０）ビシクロアリールとすることができる。
【００５２】
　本明細書中で用いられる「架橋環」（bridging ring及びbridged ring）は、二環式又
は多環式の構造を有する化合物を形成するために他の環に結合した環であって、両方の環
に共通の二つの環原子が互いに直接結合していないものをいう。架橋環を有する共通の化
合物の非限定的な例としては、ボルネオール、ノルボルナン、７－オキサビシクロ［２．
２．１］ヘプタン等が挙げられる。また、該二環式系の一方又は両方の環は、ヘテロ原子
を含んでもよい。
【００５３】
　「カルバモイル」とは、－ＯＣ（Ｏ）ＮＲＲ’基（式中、Ｒ及びＲ’は、それぞれ独立
して水素又は更なる置換基を示す）を意味する。
【００５４】
　「炭素環」とは、炭素原子からなる環を意味する。
【００５５】
　「炭素環式ケトン誘導体」とは、該環が－ＣＯ－部分を含む炭素環式の誘導体を意味す
る。
【００５６】
　「カルボニル」とは、－Ｃ（＝Ｏ）－基及び／又は－Ｃ（＝Ｏ）Ｒ基（式中、Ｒは水素
又は更なる置換基を示す）を意味する。該カルボニル基は、様々な置換基でさらに置換さ
れて、酸、酸ハロゲン化物、アルデヒド、アミド、エステル及びケトンを含む異なるカル
ボニル基を形成してもよいことに留意すべきである。
【００５７】
　「カルボキシ」とは、－Ｃ（＝Ｏ）－Ｏ－基及び／又は－Ｃ（＝Ｏ）－ＯＲ基（式中、
Ｒは水素又は更なる置換基を示す）を意味する。カルボキシ部分を含む本発明の化合物は
、その保護誘導体を含む、つまり、該酸素は保護基で置換されていてもよいことに留意す
べきである。カルボキシ部分の適切な保護基としては、ベンジル、ｔｅｒｔ－ブチル等が
挙げられる。
【００５８】
　「シアノ」とは、－ＣＮ基を意味する。
【００５９】
　「シクロアルキル」とは、非芳香族であって、飽和又は部分不飽和の、単環式、二環式
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又は多環式の環集合を意味する。（ＣＸ）シクロアルキル及び（ＣＸ－Ｙ）シクロアルキ
ルは、Ｘ及びＹが環の中における炭素原子の数を示すものとして通常用いられる。例えば
、（Ｃ３－１０）シクロアルキルとしては、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペン
チル、シクロヘキシル、シクロヘキセニル、２，５－シクロヘキサジエニル、ビシクロ［
２．２．２］オクチル、アダマンタン－１－イル、デカヒドロナフチル、オキソシクロヘ
キシル、ジオキソシクロヘキシル、チオシクロヘキシル、２－オキソビシクロ［２．２．
１］ヘプト－１－イル等が挙げられる。特定の態様においては、単独で又は他の基と共に
表される「シクロアルキル」は、（Ｃ３－１４）シクロアルキル、（Ｃ３－１０）シクロ
アルキル、（Ｃ３－７）シクロアルキル、（Ｃ８－１０）シクロアルキル又は（Ｃ５－７

）シクロアルキルとすることができる。またあるいは、単独で又は他の基と共に表される
「シクロアルキル」は、（Ｃ５）シクロアルキル、（Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ７）シ
クロアルキル、（Ｃ８）シクロアルキル、（Ｃ９）シクロアルキル又は（Ｃ１０）シクロ
アルキルとすることができる。
【００６０】
　「シクロアルキレン」とは、二価の、飽和又は部分不飽和の、単環式、二環式又は多環
式の環集合を意味する。（ＣＸ）シクロアルキレン及び（ＣＸ－Ｙ）シクロアルキレンは
、Ｘ及びＹが環集合の中における炭素原子の数を示すものとして通常用いられる。特定の
態様においては、単独で又は他の基と共に表される「シクロアルキレン」は、（Ｃ３－１

４）シクロアルキレン、（Ｃ３－１０）シクロアルキレン、（Ｃ３－７）シクロアルキレ
ン、（Ｃ８－１０）シクロアルキレン又は（Ｃ５－７）シクロアルキレンとすることがで
きる。またあるいは、単独で又は他の基と共に表される「シクロアルキレン」は、（Ｃ５

）シクロアルキレン、（Ｃ６）シクロアルキレン、（Ｃ７）シクロアルキレン、（Ｃ８）
シクロアルキレン、（Ｃ９）シクロアルキレン又は（Ｃ１０）シクロアルキレンとするこ
とができる。
【００６１】
　「疾患」とは、特に、動物又はその部位のいかなる不健康な状態をも含み、また、当該
動物に適用した医学又は獣医学治療によって、或いは当該治療に伴って、引き起こされる
おそれのある不健康な状態、つまりそのような治療の「副作用」、を含む。
【００６２】
　本明細書中で用いられる「縮合環」とは、二環式の構造を有する化合物を形成するため
に他の環に結合する環であって、両方の環に共通の環原子が互いに直接的に結合している
ものをいう。共通の縮合環の非限定的な例としては、デカリン、ナフタレン、アントラセ
ン、フェナントレン、インドール、フラン、ベンゾフラン、キノリン等が挙げられる。縮
合環の系を有する化合物は、飽和、部分的不飽和、炭素環式、複素環式、芳香族、複素環
式芳香族等であってよい。
【００６３】
　「ハロ」とは、フルオロ、クロロ、ブロモ又はヨードを意味する。
【００６４】
　単離された基又は巨大な基の一部としての「ハロ置換アルキル」とは、１つ以上の「ハ
ロ」原子（該用語は、本出願において定義される）によって置換された「アルキル」を意
味する。ハロ置換アルキルとしては、ハロアルキル、ジハロアルキル、トリハロアルキル
、ペルハロアルキル等（例えば、ハロ置換（Ｃ１－３）アルキルとしては、クロロメチル
、ジクロロメチル、ジフルオロメチル、トリフルオロメチル、２，２，２－トリフルオロ
エチル、ペルフルオロエチル、２，２，２－トリフルオロ－１，１－ジクロロエチル等が
挙げられる）が挙げられる。
【００６５】
　「ヘテロ原子」とは、炭素原子でない原子をいう。ヘテロ原子の特定の例としては、こ
れら限定されないが、窒素、酸素及び硫黄が挙げられる。
【００６６】
　「ヘテロ原子部分」とは、該部分が結合する原子が炭素ではない部分を含む。ヘテロ原
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子部分の例としては、－Ｎ＝、－ＮＲ－、－Ｎ＋（Ｏ）－＝、－Ｏ－、－Ｓ－、又は－Ｓ
（Ｏ）２－（式中、Ｒは水素又は更なる置換基を示す）が挙げられる。
【００６７】
　「ヘテロアルキル」とは、本出願で定義されたアルキルであって、但しアルキル鎖内の
１つ以上の原子がヘテロ原子であるものを意味する。特定の態様においては、単独で又は
他の基と共に表される「ヘテロアルキル」は、ヘテロ（Ｃ１－２０）アルキル、ヘテロ（
Ｃ１－１５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ１－３）アルキル又はヘテロ（Ｃ１－２）アルキルとすることができる。また
あるいは、単独で又は他の基と共に表される「ヘテロアルキル」は、ヘテロ（Ｃ１）アル
キル、ヘテロ（Ｃ２）アルキル又はヘテロ（Ｃ３）アルキルとすることができる。
【００６８】
　「ヘテロビシクロアルキル」とは、本出願で定義されたビシクロアルキルであって、但
し環内の１つ以上の原子がヘテロ原子であるものを意味する。本出願に用いられるヘテロ
（Ｃ９－１２）ビシクロアルキルの例としては、これらに限定されないが、３－アザ－ビ
シクロ［４．１．０］ヘプタ－３－イル、２－アザ－ビシクロ［３．１．０］ヘキサ－２
－イル、３－アザ－ビシクロ［３．１．０］ヘキサ－３－イル等が挙げられる。特定の態
様においては、単独で又は他の基と共に表される「ヘテロビシクロアルキル」は、ヘテロ
（Ｃ１－１４）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ４－１４）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ

４－９）ビシクロアルキル又はヘテロ（Ｃ５－９）ビシクロアルキルとすることができる
。またあるいは、単独で又は他の基と共に表される「ヘテロビシクロアルキル」は、ヘテ
ロ（Ｃ５）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ６）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ７）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ８）ビシクロアルキル又はヘテロ（Ｃ９）ビシクロアルキルとす
ることができる。
【００６９】
　「ヘテロシクロアルキレン」とは、本出願で定義されたシクロアルキレンであって、但
し１つ以上の環員炭素原子がヘテロ原子で置換されているものを意味する。特定の態様に
おいては、単独で又は他の基と共に表される「ヘテロシクロアルキレン」は、ヘテロ（Ｃ

１－１３）シクロアルキレン、ヘテロ（Ｃ１－９）シクロアルキレン、ヘテロ（Ｃ１－６

）シクロアルキレン、ヘテロ（Ｃ５－９）シクロアルキレン又はヘテロ（Ｃ２－６）シク
ロアルキレンとすることができる。またあるいは、単独で又は他の基と共に表される「ヘ
テロシクロアルキレン」は、ヘテロ（Ｃ２）シクロアルキレン、ヘテロ（Ｃ３）シクロア
ルキレン、ヘテロ（Ｃ４）シクロアルキレン、ヘテロ（Ｃ５）シクロアルキレン、ヘテロ
（Ｃ６）シクロアルキレン、（Ｃ７）シクロアルキレン、ヘテロ（Ｃ８）シクロアルキレ
ン又はヘテロ（Ｃ９）シクロアルキレンとすることができる。
【００７０】
　「ヘテロアリール」とは、少なくとも１つの環原子がヘテロ原子であり、残りの環原子
が炭素である、単環式、二環式又は多環式の芳香族基を意味する。単環式のヘテロアリー
ル基は、これらに限定されないが、５又は６の環原子を有する環式の芳香族基であって、
少なくとも１つの環原子がヘテロ原子であり、残りの環原子が炭素であるものが挙げられ
る。窒素原子は任意に四級化されていてもよく、硫黄原子は任意に酸化されていてもよい
。本発明のヘテロアリール基としては、これらに限定されないが、フラン、イミダゾール
、イソチアゾール、イソオキサゾール、オキサジアゾール、オキサゾール、１，２，３－
オキサジアゾール、ピラジン、ピラゾール、ピリダジン、ピリジン、ピリミジン、ピロリ
ン、チアゾール、１，３，４－チアジアゾール、トリアゾール及びテトラゾールから誘導
されるものが挙げられる。また、「ヘテロアリール」は、これらに限定されないが、二環
式又は三環式の環であって、該ヘテロアリール環が、アリール環、シクロアルキル環、シ
クロアルケニル環、及び他の単環式ヘテロアリール又はヘテロシクロアルキル環からなる
群から独立して選択される１又は２つの環に縮合されるものを含む。これらの二環式又は
三環式のヘテロアリールとしては、これらに限定されないが、ベンゾ［ｂ］フラン、ベン
ゾ［ｂ］チオフェン、ベンズイミダゾール、イミダゾ［４，５－ｃ］ピリジン、キナゾリ
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ン、チエノ［２，３－ｃ］ピリジン、チエノ［３，２－ｂ］ピリジン、チエノ［２，３－
ｂ］ピリジン、インドリジン、イミダゾ［１，２ａ］ピリジン、キノリン、イソキノリン
、フタラジン、キノキサリン、ナフチリジン、キノリジン、インドール、イソインドール
、インダゾール、インドリン、ベンゾキサゾール、ベンゾピラゾール、ベンゾチアゾール
、イミダゾ［１，５－ａ］ピリジン、ピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン、イミダゾ［１，
２－ａ］ピリミジン、イミダゾ［１，２－ｃ］ピリミジン、イミダゾ［１，５－ａ］ピリ
ミジン、イミダゾ［１，５－ｃ］ピリミジン、ピロロ［２，３－ｂ］ピリジン、ピロロ［
２，３－ｃ］ピリジン、ピロロ［３，２－ｃ］ピリジン、ピロロ［３，２－ｂ］ピリジン
、ピロロ［２，３－ｄ］ピリミジン、ピロロ［３，２－ｄ］ピリミジン、ピロロ［２，３
－ｂ］ピラジン、ピラゾロ［１，５－ａ］ピリジン、ピロロ［１，２－ｂ］ピリダジン、
ピロロ［１，２－ｃ］ピリミジン、ピロロ［１，２－ａ］ピリミジン、ピロロ［１，２－
ａ］ピラジン、トリアゾ［１，５－ａ］ピリジン、プテリジン、プリン、カルバゾール、
アクリジン、フェナジン、フェノチアゼン、フェノキサジン、１，２－ジヒドロピロロ［
３，２，１－ｈｉ］インドール、インドリジン、ピリド［１，２－ａ］インドール及び２
（１Ｈ）－ピリジノンから誘導されるものが挙げられる。当該二環式又は三環式のヘテロ
アリール環は、当該ヘテロアリールそれ自体、又は当該ヘテロアリールが縮合する、アリ
ール、シクロアルキル、シクロアルケニル、若しくはヘテロシクロアルキル基を通して親
分子に結合することができる。本発明のヘテロアリールは、置換又は非置換とすることが
できる。特定の態様においては、単独で又は他の基と共に表される「ヘテロアリール」は
、ヘテロ（Ｃ１－１３）アリール、ヘテロ（Ｃ２－１３）アリール、ヘテロ（Ｃ２－６）
アリール、ヘテロ（Ｃ３－９）アリール又はヘテロ（Ｃ５－９）アリールとすることがで
きる。またあるいは、単独で又は他の基と共に表される「ヘテロアリール」は、ヘテロ（
Ｃ３）アリール、ヘテロ（Ｃ４）アリール、ヘテロ（Ｃ５）アリール、ヘテロ（Ｃ６）ア
リール、（Ｃ７）アリール、ヘテロ（Ｃ８）アリール又はヘテロ（Ｃ９）アリールとする
ことができる。
【００７１】
　「ヘテロビシクロアリール」とは、本出願で定義されたビシクロアリールであって、但
し環の中の１つ以上の原子がヘテロ原子であるものを意味する。例えば、本出願で用いら
れるヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールとしては、これらに限定されないが、２－ア
ミノ－４－オキソ－３，４－ジヒドロプテリジン－６－イル、テトラヒドロイソキノリニ
ル等が挙げられる。特定の態様においては、単独で又は他の基と共に表される「ヘテロビ
シクロアリール」は、ヘテロ（Ｃ１－１４）ビシクロアリール、ヘテロ（Ｃ４－１４）ビ
シクロアリール、ヘテロ（Ｃ４－９）ビシクロアリール又はヘテロ（Ｃ５－９）ビシクロ
アリールとすることができる。またあるいは、単独で又は他の基と共に表される「ヘテロ
ビシクロアリール」は、ヘテロ（Ｃ５）ビシクロアリール、ヘテロ（Ｃ６）ビシクロアリ
ール、ヘテロ（Ｃ７）ビシクロアリール、ヘテロ（Ｃ８）ビシクロアリール又はヘテロ（
Ｃ９）ビシクロアリールとすることができる。
【００７２】
　「ヘテロシクロアルキル」とは、本出願で定義されたシクロアルキルであって、但し環
を形成する１つ以上の原子が、独立してＮ、ＯまたはＳから選択されるヘテロ原子である
ものを意味する。ヘテロシクロアルキルの非限定的な例としては、ピペリジル、４－モル
ホリル、４－ピペラジニル、ピロリジニル、ペルヒドロピロリジニル、１，４－ジアザペ
ルヒドロエピニル、１，３－ジオキサニル、１，４－ジオキサニル、テトラゾリル等が挙
げられる。特定の態様においては、単独で又は他の基と共に表される「ヘテロシクロアル
キル」は、ヘテロ（Ｃ１－１３）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ１－９）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ１－６）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ５－９）シクロアルキル又はヘテロ（Ｃ

２－６）シクロアルキルとすることができる。またあるいは、単独で又は他の基と共に表
される「ヘテロシクロアルキル」は、ヘテロ（Ｃ２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３）シ
クロアルキル、ヘテロ（Ｃ４）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ５）シクロアルキル、ヘテロ
（Ｃ６）シクロアルキル、（Ｃ７）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ８）シクロアルキル又は
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ヘテロ（Ｃ９）シクロアルキルとすることができる。
【００７３】
　「ヒドロキシ」とは、－ＯＨ基を意味する。
【００７４】
　「ＩＣ５０」とは、標的酵素の５０％阻害を引き起こす阻害剤のモル濃度を意味する。
【００７５】
　「イミノ」とは、－ＣＲ（＝ＮＲ’）基及び／又は－Ｃ（＝ＮＲ’）－基（式中、Ｒ及
びＲ’は、それぞれ独立して、水素又は更なる置換基を示す）を意味する。
【００７６】
　「イミノケトン誘導体」とは、－Ｃ（ＮＲ）－部分（式中、Ｒは水素又は更なる置換基
を示す）を含む誘導体を意味する。
【００７７】
　「異性体」とは、同一の分子式を有するが、それらの原子の結合の特質若しくは配列、
又はそれらの原子の空間における配置が異なっている化合物を意味する。それらの原子の
空間における配置が異なっている異性体は「立体異性体」と称される。互いの鏡像でない
立体異性体は「ジアステレオマー」と称され、重ね合わせることができない鏡像である立
体異性体は「エナンチオマー」と称され、或いは時に「光学異性体」と称される。四つの
同一でない置換基に結合した炭素原子は「キラル中心」と称される。１つのキラル中心を
有する化合物は、反対のキラリティーとなる二つのエナンチオマー型を有する。該二つの
エナンチオマー型の混合物は「ラセミ混合物」と称される。１つより多くのキラル中心を
有する化合物は、２ｎ－１（式中、ｎはキラル中心の数を示す）のエナンチオマー対を有
する。１つより多くのキラル中心を有する化合物は、個々のジアステレオマーとして、又
は「ジアステレオマー混合物」と称されるジアステレオマーの混合物として存在し得る。
１つのキラル中心が存在する場合は、立体異性体は該キラル中心の絶対配置によって特徴
付けられ得る。絶対配置とは、キラル中心に結合した置換基の空間における配置をいう。
エナンチオマーは、それらのキラル中心の絶対配置によって特徴付けられ、カーン（Cahn
）、インゴルド（Ingold）及びプレローグ（Prelog）のＲ－及びＳ－順位則（R- and S- 
sequencing rules）によって表される。立体化学の命名法の規定、立体化学の決定方法及
び立体異性体の分離方法は、当該技術分野において周知である（「Advanced Organic Che
mistry」, 4th edition, March, Jerry, John Wiley & Sons, New York, 1992を参照）。
【００７８】
　２つの他の部分の間における「Ｘ原子分離を提供するリンカー」及び「Ｘ原子分離を提
供する部分」とは、該２つの他の部分に直接結合する原子鎖が原子数Ｘの長さであること
を意味する。Ｘが範囲として示される場合（例えば、Ｘ１－Ｘ２）、該原子鎖は、原子数
が少なくともＸ１であって、Ｘ２以下の長さである。該原子鎖は、例えば、炭素、窒素、
硫黄及び酸素原子等の原子の組み合わせから形成され得ると解される。さらに、各原子は
、価数に応じて１つ以上の置換基と任意に結合することができる。また、該原子鎖は環の
一部を形成し得る。従って、１つの実施態様においては、２つの他の部分（Ｒ及びＲ’）
の間におけるＸ原子分離を提供する部分は、Ｒ－（Ｌ）Ｘ－Ｒ’（式中、Ｌは、それぞれ
独立して、ＣＲ’’Ｒ’’’、ＮＲ’’’’、Ｏ、Ｓ、ＣＯ、ＣＳ、Ｃ＝ＮＲ’’’’’
、ＳＯ、ＳＯ２等からなる群から選択され、Ｒ’’、Ｒ’’’、Ｒ’’’’及びＲ’’’
’’の任意の２つ以上は、一緒になって置換又は非置換の環を形成してもよい。）によっ
て表されることができる。
【００７９】
　「ニトロ」とは、－ＮＯ２基を意味する。
【００８０】
　「オキサアルキル」とは、アルキル鎖を形成する１つ以上の炭素原子が酸素原子［－Ｏ
－又は－ＯＲ（式中、Ｒは水素又は更なる置換基を示す）］で置換されている以外は、前
記で定義されたアルキルを意味する。例えば、オキサ（Ｃ１－１０）アルキルとは、１な
いし１０個の炭素原子及び１つ以上の酸素原子を含む鎖をいう。
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【００８１】
　「オキソアルキル」とは、アルキル鎖を形成する１つ以上の炭素原子がカルボニル基［
－Ｃ（＝Ｏ）－又は－Ｃ（＝Ｏ）－Ｒ（式中、Ｒは水素又は更なる置換基を示す）］で置
換されている以外は、前記で定義されたアルキルを意味する。該カルボニル基は、アルデ
ヒド、ケトン、エステル、アミド、酸又は酸ハロゲン化物であり得る。例えば、オキソ（
Ｃ１－１０）アルキルとは、１ないし１０個の炭素原子及び１つ以上のカルボニル基を含
む鎖をいう。
【００８２】
　「オキシ」とは、－Ｏ－基又は－ＯＲ基（式中、Ｒは水素又は更なる置換基を示す）を
意味する。従って、オキシ基は、さらに種々の置換基で置換されて、ヒドロキシ、アルコ
キシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ又はカルボニルオキシ等の異なるオキシ基
を形成してもよいことに留意すべきである。
【００８３】
　「薬学的に許容され得る」とは、一般的に安全で毒性がなく、生物学的にもその他にお
いても好ましい医薬組成物の調製に有用であることを意味し、ヒトへの医薬的な使用と同
様に獣医学的な使用に許容され得るものも含む。
【００８４】
　「薬学的に許容され得る塩」とは、前記で定義した通りに「薬学的に許容され」、また
望ましい薬理学的活性を有する本発明の化合物の塩を意味する。そのような塩としては、
塩酸、臭化水素酸、硫酸、硝酸、リン酸等の無機酸；又は、酢酸、プロピオン酸、ヘキサ
ン酸、ヘプタン酸、シクロペンタンプロピオン酸、グリコール酸、ピルビン酸、乳酸、マ
ロン酸、コハク酸、リンゴ酸、マレイン酸、フマル酸、酒石酸、クエン酸、安息香酸、ｏ
－（４－ヒドロキシベンゾイル）安息香酸、桂皮酸、マンデル酸、メタンスルホン酸、エ
タンスルホン酸、１，２－エタンジスルホン酸、２－ヒドロキシエタンスルホン酸、ベン
ゼンスルホン酸、ｐ－クロロベンゼンスルホン酸、２－ナフタレンスルホン酸、ｐ－トル
エンスルホン酸、カンファースルホン酸、４－メチルビシクロ［２．２．２］オクト－２
－エン－１－カルボン酸、グルコヘプトン酸、４，４’－メチレンビス（３－ヒドロキシ
－２－エン－１－カルボン酸）、３－フェニルプロピオン酸、トリメチル酢酸、ｔｅｒｔ
－ブチル酢酸、ラウリル硫酸、グルコン酸、グルタミン酸、ヒドロキシナフトエ酸、サリ
チル酸、ステアリン酸、ムコン酸等の有機酸と形成される酸付加塩が挙げられる。
【００８５】
　また、薬学的に許容され得る塩は、存在する酸性プロトンが無機塩基又は有機塩基と反
応し得る場合に形成され得る、塩基付加酸も含み得る。許容され得る無機塩基としては、
水酸化ナトリウム、炭酸ナトリウム、水酸化カリウム、水酸化アルミニウム及び水酸化カ
ルシウムが挙げられる。許容され得る有機塩基としては、エタノールアミン、ジエタノー
ルアミン、トリエタノールアミン、トロメタミン、Ｎ－メチルグルカミン等が挙げられる
。
【００８６】
　「多環式の環」は、二環式及び複数の環式の環を含む。多環式の環を包含する個々の環
は、縮合環、スピロ環又は架橋環であり得る。
【００８７】
　「プロドラッグ」とは、インビボで代謝的に本発明の阻害剤に変換され得る化合物を意
味する。また、プロドラッグ自体は、キナーゼ阻害活性を有していてもよいし、有してい
なくてもよい。例えば、ヒドロキシ基を含む阻害剤は、エステルとして投与され、インビ
ボでの加水分解により、ヒドロキシ化合物に変換され得る。インビボでヒドロキシ化合物
に変換される適切なエステルとしては、アセテート、シトレート、ラクテート、タータレ
ート、マロネート、オキサレート、サリシレート、プロピオネート、サクシネート、フマ
レート、マレエート、メチレン－ビス－ｂ－ヒドロキシナフトエート、ゲンチセート、イ
セチオネート、ジ－ｐ－トルオイルタータレート、メタンスルホネート、エタンスルホネ
ート、ベンゼンスルホネート、ｐ－トルエンスルホネート、シクロヘキシルスルファマー
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ト、キネート、アミノ酸のエステル等が挙げられる。同様に、アミン基を含む阻害剤は、
アミドとして投与され、インビボでの加水分解によりアミン化合物に変換され得る。
【００８８】
　「保護誘導体」とは、１つ又は複数の反応部位が保護基によってブロックされている阻
害剤の誘導体を意味する。保護誘導体は阻害剤の調製に用いることができ、或いはそれ自
体が阻害剤としての活性を有することもできる。適切な保護基の総合リストは、T.W. Gre
ene, Protecting Groups in Organic Synthesis, 3rd edition, John Wiley & Sons, Inc
. 1999にて見つけることができる。
【００８９】
　「環」及び「環集合」とは、炭素環式系又は複素環式系を意味し、芳香族系及び非芳香
族を含む。該系は、単環式、二環式又は多環式であり得る。また、二環式及び多環式の系
では、多環式の環を含む個々の環は縮合環、スピロ環又は架橋環であり得る。
【００９０】
　「対象」とは、ヒト、非ヒト哺乳動物（例えば、イヌ、ネコ、ウサギ、ウシ、ウマ、ヒ
ツジ、ヤギ、ブタ、シカ等）及び非哺乳動物（例えば、トリ等）を含む。
【００９１】
　「インビボで水素に変換され得る置換基」とは、これらに限定されないが、加水分解及
び水素化分解のような酵素学的又は化学的な手段によって水素原子に変換され得る任意の
基を意味する。例としては、アシル基、オキシカルボニル基を有する基、アミノ酸残基、
ペプチド残基、ｏ－ニトロフェニルスルフェニル、トリメチルシリル、テトラヒドロ－ピ
ラニル、ジフェニルホスフィニル等の加水分解可能な基が挙げられる。アシル基の例とし
ては、ホルミル、アセチル、トリフルオロアセチル等が挙げられる。オキシカルボニル基
を有する基の例としては、エトキシカルボニル、ｔ－ブトキシカルボニル［（ＣＨ３）３

Ｃ－ＯＣＯ－］、ベンジルオキシカルボニル、ｐ－メトキシベンジルオキシカルボニル、
ビニルオキシカルボニル、β－（ｐ－トルエンスルホニル）エトキシカルボニル等が挙げ
られる。適切なアミノ酸残基の例としては、アミノ酸残基それ自体、及び保護基で保護さ
れたアミノ酸残基が挙げられる。適切なアミノ酸残基としては、これらに限定されないが
、Ｇｌｙ（グリシン）、Ａｌａ（アラニン；ＣＨ３ＣＨ（ＮＨ２）ＣＯ－）、Ａｒｇ（ア
ルギニン）、Ａｓｎ（アスパラギン）、Ａｓｐ（アスパラギン酸）、Ｃｙｓ（システイン
）、Ｇｌｕ（グルタミン酸）、Ｈｉｓ（ヒスチジン）、Ｉｌｅ（イソロイシン）、Ｌｅｕ
（ロイシン）；（ＣＨ３）２ＣＨＣＨ２ＣＨ（ＮＨ２）ＣＯ－）、Ｌｙｓ（リシン）、Ｍ
ｅｔ（メチオニン）、Ｐｈｅ（フェニルアラニン）、Ｐｒｏ（プロリン）、Ｓｅｒ（セリ
ン）、Ｔｈｒ（スレオニン）、Ｔｒｐ（トリプトファン）、Ｔｙｒ（チロシン）、Ｖａｌ
（バリン）、Ｎｖａ（ノルバリン）、Ｈｓｅ（ホモセリン）、４－Ｈｙｐ（４－ヒドロキ
シプロリン）、５－Ｈｙｌ（５－ヒドロキシリシン）、Ｏｒｎ（オルニチン）及びβ－Ａ
ｌａが挙げられる。適切な保護基の例としては、ペプチド合成において通常採用されるも
のが挙げられ、アシル基（ホルミル及びアセチル等）、アリールメチルオキシカルボニル
基（ベンジルオキシカルボニル及びｐ－ニトロベンジルオキシカルボニル等）、ｔ－ブト
キシカルボニル基［（ＣＨ３）３Ｃ－ＯＣＯ－］等が挙げられる。適切なペプチド残基と
しては、２～５の、また任意には２～３の前記アミノ酸残基を含むペプチド残基が挙げら
れる。そのようなペプチド残基の例としては、これらに限定されないが、Ａｌａ－Ａｌａ
［ＣＨ３ＣＨ（ＮＨ２）ＣＯ－ＮＨＣＨ（ＣＨ３）ＣＯ－］、Ｇｌｙ－Ｐｈｅ、Ｎｖａ－
Ｎｖａ、Ａｌａ－Ｐｈｅ、Ｇｌｙ－Ｇｌｙ、Ｇｌｙ－Ｇｌｙ－Ｇｌｙ、Ａｌａ－Ｍｅｔ、
Ｍｅｔ－Ｍｅｔ、Ｌｅｕ－Ｍｅｔ及びＡｌａ－Ｌｅｕのようなペプチドの残基が挙げられ
る。これらのアミノ酸又はペプチドの残基は、Ｄ体、Ｌ体又はそれらの混合物の立体化学
的な構造で存在し得る。また、該アミノ酸又はペプチドの残基は不斉炭素原子を有し得る
。不斉炭素原子を有する適切なアミノ酸残基の例としては、Ａｌａ、Ｌｅｕ、Ｐｈｅ、Ｔ
ｒｐ、Ｎｖａ、Ｖａｌ、Ｍｅｔ、Ｓｅｒ、Ｌｙｓ、Ｔｈｒ及びＴｙｒの残基が挙げられる
。不斉炭素原子を有するペプチドとしては、不斉炭素原子を有する１つ以上の構成アミノ
酸残基を有するペプチド残基が挙げられる。適切なアミノ酸保護基の例としては、ペプチ
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ド合成において通常採用されるものが挙げられ、アシル基（ホルミル及びアセチル等）、
アリールメチルオキシカルボニル基（ベンジルオキシカルボニル及びｐ－ニトロベンジル
オキシカルボニル等）、ｔ－ブトキシカルボニル基［（ＣＨ３）３Ｃ－ＯＣＯ－］等が挙
げられる。「体内で水素に変換され得る」置換基の他の例としては、還元的に除去可能な
水素化分解され得る基が挙げられる。還元的に除去可能な水素化分解され得る基の適切な
例としては、これらに限定されないが、アリールスルホニル基（ｏ－トルエンスルホニル
等）；フェニル又はベンジルオキシで置換されたメチル基（ベンジル、トリチル及びベン
ジルオキシメチル等）；アリールメトキシカルボニル基（ベンジルオキシカルボニル及び
ｏ－メトキシ－ベンジルオキシカルボニル等）；ならびにハロゲノエトキシカルボニル基
（β，β，β－トリクロロエトキシカルボニル及びβ－イオドエトキシカルボニル等）が
挙げられる。
【００９２】
　「置換又は非置換」とは、所定の部分が、利用可能な原子価を介して水素置換基のみで
構成されていてもよく（非置換）、又は、利用可能な原子価を介して１つ以上の非水素置
換基をさらに含んでいてもよく（置換）、所定の部分の名称によってはその他に特定され
ないことを意味する。例えば、イソプロピルは、－ＣＨ３によって置換されたエチレン部
分の一例である。一般に、非水素置換基は、置換されたと特定される所定の部分の原子に
結合し得る任意の置換基であってよい。置換基の例としては、これらに限定されないが、
アルデヒド、脂環式、脂肪族、（Ｃ１－１０）アルキル、アルキレン、アルキリデン、ア
ミド、アミノ、アミノアルキル、芳香族、アリール、ビシクロアルキル、ビシクロアリー
ル、カルバモイル、カルボシクリル、カルボキシル、カルボニル基、シクロアルキル、シ
クロアルキレン、エステル、ハロ、ヘテロビシクロアルキル、ヘテロシクロアルキレン、
ヘテロアリール、ヘテロビシクロアリール、ヘテロシクロアルキル、オキソ、ヒドロキシ
、イミノケトン、ケトン、ニトロ、オキサアルキル、及びオキソアルキル部分が挙げられ
、それぞれ任意に置換又は非置換であってよい。１つの特定の態様においては、置換基の
例としては、これらに限定されないが、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒ
ドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオキ
シ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノカル
ボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル
、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（
Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－１

０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アルキ
ル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）
アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５

）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１

２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）
ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール、（Ｃ９－

１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールが挙げられる。また
、置換基はそれ自体が任意に更なる置換基によって置換される。１つの特定の態様におい
ては、更なる置換基の例としては、これらに限定されないが、水素、ハロ、ニトロ、シア
ノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４

－１２）アリールオキシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカ
ルボニル、アミノカルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド
、イミノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオ
カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル
（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロア
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ルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０

）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０

）アリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリー
ルが挙げられる。
【００９３】
　「スルフィニル」とは、－ＳＯ－基及び／又は－ＳＯ－Ｒ基（式中、Ｒは水素又は更な
る置換基を示す）を意味する。スルフィニル基は、様々な置換基でさらに置換されて、ス
ルフィン酸、スルフィンアミド、スルフィニルエステル及びスルホキシドのような異なる
スルフィニル基を形成してもよいことに留意すべきである。
【００９４】
　「スルホニル」とは、－ＳＯ２－基及び／又は－ＳＯ２－Ｒ基（式中、Ｒは水素又は更
なる置換基を示す）を意味する。スルホニル基は、様々な置換基でさらに置換されて、ス
ルホン酸、スルホンアミド、スルホネートエステル及びスルホンのような異なるスルホニ
ル基を形成してもよいことに留意すべきである。
【００９５】
　「治療有効量」とは、疾患の治療のために動物に投与した場合に、該疾患の治療の効果
に十分な量を意味する。
【００９６】
　「チオ」とは、硫黄による酸素の置換を意味し、これらに限定されないが、－ＳＲ、－
Ｓ－及び＝Ｓを含む基が挙げられる。
【００９７】
　「チオアルキル」とは、アルキル鎖を形成する１つ以上の炭素原子が硫黄原子［－Ｓ－
及び／又は－Ｓ－Ｒ（式中、Ｒは水素又は更なる置換基を示す）］で置換されていること
を除いては、前記に定義されたアルキルを意味する。例えば、チオ（Ｃ１－１０）アルキ
ルは、１ないし１０個の炭素原子及び１つ以上の硫黄原子を含む鎖をいう。
【００９８】
　「チオカルボニル」とは、－Ｃ（＝Ｓ）－基及び／又は－Ｃ（＝Ｓ）－Ｒ基（式中、Ｒ
は水素又は更なる置換基を示す）を意味する。チオカルボニル基は、様々な置換基でさら
に置換されて、チオ酸、チオアミド、チオエステル及びチオケトンのような異なるチオカ
ルボニル基を形成してもよいことに注意すべきである。
【００９９】
　「治療」又は「治療する」とは、本発明の化合物のあらゆる投与を意味し、以下のこと
を含む：
（１）疾患にかかりやすい可能性があるが、該疾患の病理又は症候を未だ経験していない
又は示していない動物において、該疾患が発生するのを防ぐこと、
（２）疾患の病理又は症候を経験している又は示している動物において、該疾患を阻害す
ること（即ち、該病理及び／又は症候の更なる進行を止めること）、又は、
（３）疾患の病理又は症候を経験している又は示している動物において、該疾患を改善す
ること（即ち、該病理及び／又は症候を逆転させること）。
【０１００】
　本明細書中で提供された全ての定義に関しては、該定義は、特定されたものを超えた更
なる置換基を含み得るという意味において、制約がないものとして解釈すべきであること
に留意すべきである。従って、Ｃ１アルキルは１つの炭素原子があることを示すが、該炭
素原子上の置換基が何であるかは示さない。従って、（Ｃ１）アルキルは、メチル（即ち
、－ＣＨ３）、ならびに－ＣＲＲ’’Ｒ（式中、Ｒ、Ｒ’及びＲ’’は、それぞれ独立し
て、水素、又は該炭素に結合する原子がヘテロ原子若しくはシアノである更なる置換基を
示す）を含む。従って、例えば、ＣＦ３、ＣＨ２ＯＨ及びＣＨ２ＣＮは全て、（Ｃ１）ア
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ルキルである。同様に、アルキルアミノ等のような用語は、ジアルキルアミノ等を含む。
【０１０１】
　本明細書中で用いられる用語として、「結晶性」とは、水和及び／又は溶媒和されてい
てもよい特定の化合物を含み、ＸＲＰＤ又は他の回折技術によって識別可能な回折パター
ンを示すのに十分な結晶性成分を有する物質をいう。多くの場合、溶液中に溶解された化
合物の直接的な結晶化、又は異なる結晶化条件下で得られる結晶の相互変換によって得ら
れる結晶物質は、結晶化において用いられる溶媒（結晶溶媒（crystalline solvate）と
称される）を含む結晶を有することがある。また、結晶化が行われる特定の溶媒系及び物
理的な実施態様（総称して、結晶化条件と称される）は、一般的に、結晶内、及び／又は
結晶性物質中の化合物の特定の優勢な多形型内での互いに関する化合物の化学的部分の配
向によって、該結晶化条件に固有の物理的及び化学的性質を有する結晶性物質をもたらし
得る。
【０１０２】
　組成物中に存在する化合物の多形型に依存して、様々な量の非晶質性固体状態の化合物
もまた、最初の結晶化の副産物として、及び／又は結晶性物質を含有する結晶の分解産物
として存在し得る。従って、本明細書中で用いられる用語としての結晶性は、該組成物が
非晶質成分を含み得ること；非晶質物質の間の結晶性物質の存在は、識別可能な回折パタ
ーンを有する組成物により、他の方法の間で検出可能であることを意図する。
【０１０３】
　結晶性物質の非晶質成分は、該物質を研磨又は粉砕することによって増加することがで
き、それは、研磨前の結晶性物質に対する回折及び他のスペクトル線の広がりによって証
明される。十分な研磨及び／又は粉砕により、ＸＲＰＤ又は他の結晶特異的スペクトルが
識別し得なくなる程度まで、研磨前の結晶物質に対して該線を広げることができ、該物質
を実質的に非晶質又は準非晶質とする。
【０１０４】
　連続研磨は、非晶質成分を増加させ、さらにＸＲＰＤパターンを、もはやノイズがひど
くて識別できないＸＲＰＤパターンの限界まで広げると予期される。ＸＲＰＤパターンが
識別できない限界まで広げられた場合は、該物質はもはや結晶性物質ではなく、代わりに
完全に非晶質であると考えられ得る。非晶質成分が増加した物質及び完全な非晶質性物質
においては、研磨によって他の構造が産生することを示すピークは見られないはずである
。
【０１０５】
　本明細書中で用いられる用語としての「非晶質」とは、化合物中の結晶成分が少なすぎ
るためにＸＲＰＤ又は他の回折技術による識別可能なパターンを生じさせることができな
い該化合物を含む組成物をいう。ガラス状物質は一種の非晶質性物質である。非晶質性物
質は真の結晶格子を有しておらず、結果的に真の固体というよりはむしろガラス状となり
、厳密に言えば非常に粘性のある非結晶性の液体のようである。真の固体というよりは、
ガラスは準固体状の非晶質性物質と表現した方がよいかもしれない。このように、非晶質
性物質とは、準固体のガラス状物質をいう。
【０１０６】
　「広い」又は「広がった」とは、ＸＲＰＤ、ＮＭＲ及び赤外（ＩＲ）分光法のようなス
ペクトル線ならびにラマン分光法のスペクトル線を表現するのに本明細書中で用いられる
用語としては、基線スペクトルの線幅に関する相対的な用語である。該基線スペクトルは
、多くの場合、温度及び圧力のような溶媒の組成及び性質を含む所定の一連の物理及び化
学的条件から直接的に得られるような特定の化合物の未処理の結晶型のものである。例え
ば、「広がった」は、研磨又は粉砕された結晶性化合物含有物質の、研磨前の該物質に対
するＸＲＰＤスペクトルのスペクトル線を表現するのに用いられ得る。構成要素である分
子、イオン又は原子が溶媒和又は水和されたように高速で動き回らない物質においては、
スペクトル線の広がりは該化合物の化学的部分の配向におけるランダム性の増大の指標と
なり、従って、非晶質成分の増加の指標となる。異なる結晶化条件を通じて得られた結晶
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性物質の間で比較が行われる場合、より広いスペクトル線は、相対的により広いスペクト
ル線を発出する物質がより高いレベルの非晶質性物質を有するということを示す。
【０１０７】
　本明細書中で用いられる用語としての「約」とは、実際の値は言及された値の±５％の
範囲内に入るという推量をいう。
【０１０８】
（キナーゼ阻害剤）
　１つの実施態様において、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１０９】
【化１】

【０１１０】
［式中、
　Ｚ、Ｚ１、Ｚ２、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５は、それぞれ独立して、Ｃ及びＮからなる群から
選択され；
　Ｒ１は－Ｙ１－Ｒ１２であるか、又は、Ｚ１がＮの場合にはＲ１は存在せず；
　Ｒ２は－Ｙ２－Ｒ１３であるか、又は、Ｚ２がＮの場合にはＲ２は存在せず、或いは、
Ｒ１及びＲ２が一緒になって環を形成し；
　Ｙ１、Ｙ２及びＹ３は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１２、Ｒ１３若し
くはＲ１４とＹ１、Ｙ２若しくはＹ３が結合する環との間の１又は２原子分離を提供する
リンカー（該分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群か
ら選択される）であり；
　Ｒ４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒ
ドロキシ、カルボニルオキシ、アルコキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－５）アルキル
アミノ、（Ｃ１－５）アルキル、ハロ（Ｃ１－５）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）ア
ルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ

１－５）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－６）シクロアルキル
及びヘテロ（Ｃ３－６）シクロアルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ４は、結合し
ている原子がＮの場合は存在しない）；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され（但し、Ｒ５及びＲ６は、それぞれ、結合している原子がＮの場合は存在しない
）；
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　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ７は、結合している原子がＮ
の場合は存在しない）；
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択され、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって環を形成し；及び 
　Ｒ１４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択される。］
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１１１】
　前記実施態様の１つの変形においては、Ｚ、Ｚ１、Ｚ２、Ｚ３及びＺ５が全てＣであり
；Ｒ５が置換されたアミノ基であり；かつＲ２がメトキシであるか、又はＲ７がメチル若
しくはアミノである場合、－Ｙ３－Ｒ１４はＨではない。前記の実施態様及び変形の他の
変形においては、Ｒ１、Ｒ５、Ｒ６及びＲ７がそれぞれＨであり；Ｚ及びＺ２がそれぞれ
Ｎであり；Ｒ２及びＲ４が存在せず；Ｚ１、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５が全てＣであり；かつＹ

３がＮＨである場合、Ｒ１４は３－クロロフェニルではない。
【０１１２】
　他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１１３】
【化２】
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を含む。
【０１１５】
　さらに他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１１６】
【化３】

【０１１７】
を含む。
【０１１８】
　さらに他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１１９】

【化４】

【０１２０】
を含む。
【０１２１】
　更なる他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１２２】

【化５】

【０１２３】
を含む。
【０１２４】
　さらに更なる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１２５】
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【化６】

【０１２６】
を含む。
【０１２７】
　さらに更なる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１２８】
【化７】

【０１２９】
を含む。
【０１３０】
　前記実施態様の１つの変形においては、Ｚ１がＮの場合は－Ｙ１－Ｒ１２が存在せず、
Ｚ２がＮの場合は－Ｙ２－Ｒ１３は存在しない。
【０１３１】
　他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１３２】

【化８】

【０１３３】
を含む。
【０１３４】
　さらに他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１３５】

【化９】

【０１３６】
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（式中、
　ｎは、０、１、２、３、４及び５からなる群から選択され；及び
　Ｒ１５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ１５が一緒になって環を形成する。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１３７】
　前記実施態様の１つの変形においては、ｎが１であり；Ｒ１、Ｒ５、Ｒ６及びＲ７がそ
れぞれＨであり；Ｚ及びＺ２がそれぞれＮであり；Ｒ２及びＲ４が存在せず；Ｚ１、Ｚ３

、Ｚ４及びＺ５が全てＣであり；かつＹ３がＮＨである場合、Ｒ１５は３－クロロではな
い。
【０１３８】
　さらに他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１３９】
【化１０】

【０１４０】
（式中、
　ｎは、０、１、２、３、４及び５からなる群から選択され；そして、
　Ｒ１５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
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意の２つのＲ１５が一緒になって環を形成する。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１４１】
　更なる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１４２】
【化１１】

【０１４３】
（式中、
　Ａ、Ａ１、Ａ２、Ａ３及びＡ４は、それぞれ独立して、ＣＲ２５及びＮからなる群から
選択され；及び
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ２５が一緒になって環を形成する。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１４４】
　前記実施態様の１つの変形においては、Ａ、Ａ２、Ａ３及びＡ４がそれぞれＣＨであり
；Ｒ１、Ｒ５、Ｒ６及びＲ７がそれぞれＨであり；Ｚ及びＺ２がそれぞれＮであり；Ｒ２

及びＲ４が存在せず；Ｚ１、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５が全てＣであり；かつＹ３がＮＨである
場合、Ａ１はＣＣｌではない。
【０１４５】
　さらに、更なる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１４６】
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【化１２】

【０１４７】
（式中、
　Ａ、Ａ１、Ａ２、Ａ３及びＡ４は、それぞれ独立して、ＣＲ２５及びＮからなる群から
選択され；及び
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ２５が一緒になって環を形成する。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１４８】
　さらに、更なる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１４９】
【化１３】

【０１５０】
（式中、
　Ａ、Ａ１、Ａ２、Ａ３及びＡ４は、それぞれ独立して、ＣＲ２５及びＮからなる群から
選択され；
　Ｒ２３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボニル、（Ｃ１－１０）アルキル、
ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１

－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル
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、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アル
キル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、アリール及びヘテロア
リールからなる群から選択されるか、或いは、Ｒ２３及びＲ１２が一緒になって環を形成
し；及び
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ２５が一緒になって環を形成する。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１５１】
　他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は以下の式：
【０１５２】
【化１４】

【０１５３】
（式中、
　ｎは、０、１、２、３、４及び５からなる群から選択され；及び
　Ｒ１５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ１５が一緒になって環を形成する。）
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若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１５４】
　さらに他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１５５】
【化１５】

【０１５６】
（式中、
　ｎは、０、１、２、３、４及び５からなる群から選択され；及び
　Ｒ１５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ１５が一緒になって環を形成する。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１５７】
　さらに他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１５８】
【化１６】

【０１５９】
（式中、
　ｎは、０、１、２、３、４及び５からなる群から選択され；
　Ｒ１５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
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キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ１５が一緒になって環を形成し；及び
　Ｒ２３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボニル、（Ｃ１－１０）アルキル、
ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１

－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル
、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アル
キル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、アリール及びヘテロア
リールからなる群から選択されるか、或いは、Ｒ２３及びＲ１２が一緒になって環を形成
する。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１６０】
　更なる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１６１】
【化１７】

【０１６２】
（式中、
　Ｒ１５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され；及び
　Ｒ２３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボニル、（Ｃ１－１０）アルキル、
ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１
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－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル
、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アル
キル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、アリール及びヘテロア
リールからなる群から選択されるか、或いは、Ｒ２３及びＲ１２が一緒になって環を形成
する。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１６３】
　さらに、更なる他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１６４】
【化１８】

【０１６５】
（式中、
　ｎは、０、１、２、３、４及び５からなる群から選択され；
　Ｒ１５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ１５が一緒になって環を形成し；及び
　Ｒ２７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノカ
ルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニ
ル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ
（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－

１０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アル
キル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、（Ｃ１－１０）オキサアルキル、（Ｃ１－１０）オ
キソアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－

５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリール
（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９

－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリー
ル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキ
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ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（
Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリー
ル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからな
る群から選択される。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１６６】
　さらに、更なる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１６７】
【化１９】

【０１６８】
（式中、
　Ａ、Ａ１、Ａ２、Ａ３及びＡ４は、それぞれ独立して、ＣＲ２５及びＮからなる群から
選択され；及び
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ２５が一緒になって環を形成する。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１６９】
　他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１７０】
【化２０】

【０１７１】
（式中、
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　Ａ、Ａ１、Ａ２、Ａ３及びＡ４は、それぞれ独立して、ＣＲ２５及びＮからなる群から
選択され；及び
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ２５が一緒になって環を形成する。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１７２】
　さらに他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１７３】

【化２１】

【０１７４】
（式中、
　Ａ、Ａ１、Ａ２、Ａ３及びＡ４は、それぞれ独立して、ＣＲ２５及びＮからなる群から
選択され；
　Ｒ２３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボニル、（Ｃ１－１０）アルキル、
ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１

－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル
、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アル
キル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、アリール及びヘテロア
リールからなる群から選択されるか、或いは、Ｒ２３及びＲ１２が一緒になって環を形成
し；及び
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
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Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ２５が一緒になって環を形成する。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１７５】
　さらに他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１７６】
【化２２】

【０１７７】
（式中、
　Ａ２は、ＣＲ２５及びＮからなる群から選択され；
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ２５が一緒になって環を形成し；及び
　Ｒ２７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノカ
ルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニ
ル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ
（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－

１０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アル
キル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、（Ｃ１－１０）オキサアルキル、（Ｃ１－１０）オ
キソアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－

５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリール
（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９

－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリー
ル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキ
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ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（
Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリー
ル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからな
る群から選択される。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１７８】
　更なる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１７９】
【化２３】

【０１８０】
（式中、
　Ａ２は、ＣＲ２５及びＮからなる群から選択され；
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ２５が一緒になって環を形成し；及び
　Ｒ２７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノカ
ルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニ
ル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ
（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－

１０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アル
キル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、（Ｃ１－１０）オキサアルキル、（Ｃ１－１０）オ
キソアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－

５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリール
（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９

－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリー
ル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（
Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリー
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ル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからな
る群から選択される。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１８１】
　さらに、更なる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１８２】
【化２４】

【０１８３】
（式中、
　Ａ２は、ＣＲ２５及びＮからなる群から選択され；
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ２５が一緒になって環を形成し；及び
　Ｒ２７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノカ
ルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニ
ル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ
（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－

１０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アル
キル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、（Ｃ１－１０）オキサアルキル、（Ｃ１－１０）オ
キソアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－

５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリール
（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９

－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリー
ル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（
Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリー
ル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからな
る群から選択される。）
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若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１８４】
　さらに、更なる他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１８５】
【化２５】

【０１８６】
（式中、
　Ａ２は、ＣＲ２５及びＮからなる群から選択され；
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ２５が一緒になって環を形成し；及び
　Ｒ２７及びＲ２９は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキ
シ、（Ｃ４－１２）アリールオキシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル
、オキシカルボニル、アミノカルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スル
ホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１

－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、ス
ルフィニル（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、（Ｃ１－１０）オキ
サアルキル、（Ｃ１－１０）オキソアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－

１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ

１－１０）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール
（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ
（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル
、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２

）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール
、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－

１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、Ｒ２７及びＲ２９が一緒
になって置換又は非置換の環を形成する。）
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若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１８７】
　他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１８８】
【化２６】

【０１８９】
（式中、
　Ｒ１６は、それぞれ置換又は非置換の、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、（Ｃ

１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－５）アルキル、
カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（
Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキ
ル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ

１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択される。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１９０】
　さらに他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１９１】
【化２７】

【０１９２】
（式中、
　Ｒ１６は、それぞれ置換又は非置換の、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、（Ｃ

１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－５）アルキル、
カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（
Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキ
ル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ

１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択される。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
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【０１９３】
　さらに他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１９４】
【化２８】

【０１９５】
（式中、
　Ｒ１６は、それぞれ置換又は非置換の、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、（Ｃ

１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－５）アルキル、
カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（
Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキ
ル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ

１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択される。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１９６】
　更なる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０１９７】
【化２９】

【０１９８】
（式中、
　Ｒ１６は、それぞれ置換又は非置換の、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、（Ｃ

１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－５）アルキル、
カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（
Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキ
ル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ

１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択される。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０１９９】
　さらに、更なる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
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【０２００】
【化３０】

【０２０１】
（式中、
　Ａは、ＣＲ２５及びＮからなる群から選択され；
　Ｒ１６は、それぞれ置換又は非置換の、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、（Ｃ

１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－５）アルキル、
カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（
Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキ
ル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ

１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　Ｒ２３及びＲ２４は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボニ
ル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）ア
ルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スル
フィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）ア
ルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シ
クロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール
（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロア
ルキル、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択されるか、或いは、Ｒ２３及び
Ｒ２４が一緒になって環を形成し；及び
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択される。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０２０２】
　さらに、更なる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は式：
【０２０３】
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【化３１】

【０２０４】
（式中、
　Ａは、ＣＲ２５及びＮからなる群から選択され；
　Ｒ１６は、それぞれ置換又は非置換の、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、（Ｃ

１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－５）アルキル、
カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（
Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキ
ル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ

１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され；及び
　Ｒ２６は、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボニル、（Ｃ１－１０）アルキル、
ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１

－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル
、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アル
キル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、アリール及びヘテロア
リールからなる群から選択される。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０２０５】
　他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は、式：
【０２０６】
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【化３２】

【０２０７】
（式中、
　Ａは、ＣＲ２５及びＮからなる群から選択され；及び
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択される。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０２０８】
　さらに他の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は、式：
【０２０９】

【化３３】

【０２１０】
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０２１１】
　また別の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は、式：
【０２１２】
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【化３４】

【０２１３】
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０２１４】
　さらなる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は、式：
【０２１５】

【化３５】

【０２１６】
（式中、
　Ｒ２２は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、ヒドロキ
シ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１

－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１

－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チ
オカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（
Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５

）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１

２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）
ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘ
テロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され；及び
　Ｒ２３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボニル、（Ｃ１－１０）アルキル、
ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１

－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル
、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アル
キル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、アリール及びヘテロア
リール、或いは、Ｒ２３及びＲ２２が一緒になって環を形成する。）
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若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０２１７】
　またさらなる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は、式：
【０２１８】
【化３６】

【０２１９】
［式中、
　Ｒ２は、－Ｙ２－Ｒ１３であり；
　Ｙ２は、存在しないか、又は、Ｒ１３とＹ２が結合している環との間の１若しくは２原
子分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒
素及び硫黄からなる群から選択される）であり；
　Ｒ４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒ
ドロキシ、カルボニルオキシ、アルコキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－５）アルキル
アミノ、（Ｃ１－５）アルキル、ハロ（Ｃ１－５）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）ア
ルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ

１－５）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－６）シクロアルキル
及びヘテロ（Ｃ３－６）シクロアルキルからなる群から選択され；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０
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）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択されるか、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成
し；
　Ｒ１６は、それぞれ置換又は非置換の、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、（Ｃ

１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－５）アルキル、
カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（
Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキ
ル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ

１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；及び
　Ｒ２３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボニル、（Ｃ１－１０）アルキル、
ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１

－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル
、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アル
キル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、アリール及びヘテロア
リールからなる群から選択されるか、或いは、Ｒ２３及びＲ１２が一緒になって置換又は
非置換の環を形成する。］
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０２２０】
　さらに別の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は、式：
【０２２１】
【化３７】

【０２２２】
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０２２３】
　さらなる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は、式：
【０２２４】

【化３８】
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【０２２５】
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む
（ここで、該化合物の少なくとも一部分は、以下の１つ以上を含む物理的特性により特徴
付けられる非晶質型として存在する：
　（ａ）化合物８８のＡＣＮ及び水溶液を凍結乾燥することにより形成され得る；
　（ｂ）識別可能なピークがない分散ハロにより特徴付けられるＸＲＰＤスペクトルを有
する；及び／又は
　（ｃ）イオンクロマトグラフィーを使用すると、７．６重量％のＣｌ－の存在を示す。
）。
【０２２６】
　また別の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は、式：
【０２２７】
【化３９】

【０２２８】
［式中、
　Ｑは、ＣＲ１及びＮからなる群から選択され；
　Ａ、Ａ１、Ａ２、Ａ３及びＡ４は、それぞれ独立して、ＣＲ２５及びＮからなる群から
選択され；
　Ｒ１は、－Ｙ１－Ｒ１２であり；
　Ｒ２は、－Ｙ２－Ｒ１３であり；
　Ｙ１及びＹ２は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１２若しくはＲ１３とＹ

１若しくはＹ２が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｙ５は、存在しないか、又は、ＯとＹ５が結合しているＮとの間の１、２、３、４、５
、６、７若しくは８原子分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの原
子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択される）であり；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ
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９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択されるか、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成
し；
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ２５が一緒になって置換又は非置換の環を形成し；及び
　Ｒ３０及びＲ３１は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、オキシ、
ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノ、
（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、
（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アル
キル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、ス
ルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アルキル、アザ（Ｃ１－

１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリー
ル（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリ
ール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアル
キル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ
（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリ
ール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールから
なる群から選択されるか、或いは、Ｒ３０及びＲ３１が一緒になって置換若しくは非置換
の環を形成するか、又はＲ３０及びＹ５が一緒になって置換若しくは非置換の環を形成す
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る。］
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０２２９】
　さらなる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は、式：
【０２３０】
【化４０】

【０２３１】
［式中、
　Ａ、Ａ１、Ａ２、Ａ３及びＡ４は、それぞれ独立して、ＣＲ２５及びＮからなる群から
選択され；
　Ｒ１は、－Ｙ１－Ｒ１２であり；
　Ｒ２は、－Ｙ２－Ｒ１３であり；
　Ｙ１及びＹ２は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１２若しくはＲ１３と、
Ｙ１若しくはＹ２が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（
ここで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選
択される）であり；
　Ｙ５は、存在しないか、又は、ＯとＹ５が結合しているＮとの間の１、２、３、４、５
、６、７若しくは８原子分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの原
子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択される）であり；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
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（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択されるか、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成
し；
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ２５が一緒になって置換又は非置換の環を形成し；及び
　Ｒ３０及びＲ３１は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、オキシ、
ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノ、
（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、
（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アル
キル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、ス
ルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アルキル、アザ（Ｃ１－

１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリー
ル（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリ
ール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアル
キル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ
（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリ
ール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールから
なる群から選択されるか、或いは、Ｒ３０及びＲ３１が一緒になって置換若しくは非置換
の環を形成するか、又はＲ３０及びＹ５が一緒になって置換若しくは非置換の環を形成す
る。］
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０２３２】
　さらにさらなる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は、式：
【０２３３】
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【化４１】

【０２３４】
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０２３５】
　またさらなる実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は、式：
【０２３６】

【化４２】

【０２３７】
（式中、
　Ｒ１６は、それぞれ置換又は非置換の、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、（Ｃ

１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－５）アルキル、
カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（
Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキ
ル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ

１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択される。）
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０２３８】
　別の実施態様においては、本発明のキナーゼ阻害剤は、式：
【０２３９】
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【化４３】

【０２４０】
若しくは、その、多形体、溶媒和物、エステル、互変異性体、エナンチオマー、薬学的に
許容され得る塩又はプロドラッグを含む。
【０２４１】
　別の局面において、本発明は、本発明の化合物の製造プロセスに関する。一実施態様に
おいて、該プロセスは以下を含む：
　式：
【０２４２】
【化４４】

【０２４３】
を含む化合物を、式： 
【０２４４】
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【０２４５】
を含む化合物と、式：
【０２４６】
【化４６】

【０２４７】
を含む第一の反応生成物を形成する条件下で反応させる工程；
　該第一の反応生成物を、式： 
【０２４８】

【化４７】

【０２４９】
を含む第二の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第二の反応生成物を、式： 
【０２５０】
【化４８】

【０２５１】
を含む第三の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第三の反応生成物を、式： 
【０２５２】
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【化４９】

【０２５３】
を含む第四の反応生成物を形成する条件下で処理する工程
［式中、
　Ｚ１、Ｚ２、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５は、それぞれ独立して、Ｃ及びＮからなる群から選択
され；
　Ｒ１は－Ｙ１－Ｒ１２であるか、又は、Ｚ１がＮの場合にはＲ１は存在せず；
　Ｒ２は－Ｙ２－Ｒ１３であるか、又は、Ｚ２がＮの場合にはＲ２は存在せず、或いは、
Ｒ１及びＲ２が一緒になって環を形成し；
　Ｙ１及びＹ２は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１２若しくはＲ１３とＹ

１若しくはＹ２が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒ
ドロキシ、カルボニルオキシ、アルコキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－５）アルキル
アミノ、（Ｃ１－５）アルキル、ハロ（Ｃ１－５）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）ア
ルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ

１－５）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－６）シクロアルキル
及びヘテロ（Ｃ３－６）シクロアルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ４は、結合し
ている原子がＮの場合は存在しない）；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され（但し、Ｒ５及びＲ６は、それぞれ、結合している原子がＮの場合は存在しない
）；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ７は、結合している原子がＮ
の場合は存在しない）；
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
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キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択されるか、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成
し；及び
　Ｘ１は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒ
ドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオキ
シ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノカル
ボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル
、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（
Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－１

０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アルキ
ル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、（Ｃ１－１０）オキサアルキル、（Ｃ１－１０）オキ
ソアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５

）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリール（
Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－

１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール
（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル
、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ

３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール
、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる
群から選択される。］。
【０２５４】
　上記の実施態様の１つの変形において、該プロセスはさらに以下を含む：
　該第四の反応生成物を、式：
【０２５５】
【化５０】

【０２５６】
［式中、
　Ｙ３は、存在しないか、又は、Ｒ１４とＹ３が結合している環との間の１若しくは２原
子分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒
素及び硫黄からなる群から選択される）であり；及び
　Ｒ１４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
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ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択される。］
を含む化合物を形成する条件下で処理する工程。
【０２５７】
　別の実施態様において、該プロセスは以下を含む：
　式：
【０２５８】
【化５１】

【０２５９】
を含む化合物を、式：
【０２６０】
【化５２】

【０２６１】
を含む化合物と、式：
【０２６２】

【化５３】

【０２６３】
を含む第一の反応生成物を形成する条件下で反応する工程；
　該第一の反応生成物を、式：
【０２６４】

【化５４】

【０２６５】
を含む第二の反応生成物を形成する条件下で、エチニルトリメチルシランと反応させる工
程；
　該第二の反応生成物を、式：
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【０２６６】
【化５５】

【０２６７】
を含む第三の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第三の反応生成物を、式：
【０２６８】
【化５６】

【０２６９】
を含む第四の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第四の反応生成物を、式：
【０２７０】

【化５７】

【０２７１】
を含む第五の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第五の反応生成物を、式：
【０２７２】
【化５８】

【０２７３】
を含む第六の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第六の反応生成物を、式：
【０２７４】

【化５９】
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【０２７５】
を含む第七の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；及び
　該第七の反応生成物を、式：
【０２７６】
【化６０】

【０２７７】
を含む化合物を形成する条件下で処理する工程
［式中、
　Ｚ２、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５は、それぞれ独立して、Ｃ及びＮからなる群から選択され；
　Ｒ２は－Ｙ２－Ｒ１３であるか、又は、Ｚ２がＮの場合にはＲ２は存在せず；
　Ｙ２及びＹ３は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１３若しくはＲ１４とＹ

２若しくはＹ３が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒ
ドロキシ、カルボニルオキシ、アルコキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－５）アルキル
アミノ、（Ｃ１－５）アルキル、ハロ（Ｃ１－５）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）ア
ルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ

１－５）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－６）シクロアルキル
及びヘテロ（Ｃ３－６）シクロアルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ４は、結合し
ている原子がＮの場合は存在しない）；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され（但し、Ｒ５及びＲ６は、それぞれ、結合している原子がＮの場合は存在しない
）；
　Ｒ１３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
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Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され；
　Ｒ１４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され；
　Ｐは、保護基であり；及び
　Ｘ２及びＸ３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、
（Ｃ４－１２）アリールオキシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オ
キシカルボニル、アミノカルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホン
アミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１

０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル
、チオカルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、（Ｃ１－１０）オキサア
ルキル、（Ｃ１－１０）オキソアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２

）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－

１０）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ

１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ

８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘ
テロ（Ｃ１－１０）アリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２

）ビシクロアリールからなる群から選択される。］。
【０２７８】
　さらに別の実施態様において、該プロセスは以下を含む：
　式：
【０２７９】
【化６１】

【０２８０】
を含む化合物を、式：
【０２８１】
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【化６２】

【０２８２】
を含む化合物と、式：
【０２８３】

【化６３】

【０２８４】
を含む第一の反応生成物を形成する条件下で反応する工程；
　該第一の反応生成物を、式：
【０２８５】
【化６４】

【０２８６】
を含む第二の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第二の反応生成物を、式：
【０２８７】

【化６５】

【０２８８】
を含む第三の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第三の反応生成物を、式：
【０２８９】
【化６６】

【０２９０】
を含む第四の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
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　該第四の反応生成物を、式：
【０２９１】
【化６７】

【０２９２】
を含む第五の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；及び
　該第五の反応生成物を、式：
【０２９３】
【化６８】

【０２９４】
を含む化合物を形成する条件下で処理する工程
［式中、
　Ｚ２、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５は、それぞれ独立して、Ｃ及びＮからなる群から選択され；
　Ｒ２は－Ｙ２－Ｒ１３であるか、又は、Ｚ２がＮの場合にはＲ２は存在せず；
　Ｙ２及びＹ３は、それそれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１３若しくはＲ１４とＹ

２若しくはＹ３が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒ
ドロキシ、カルボニルオキシ、アルコキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－５）アルキル
アミノ、（Ｃ１－５）アルキル、ハロ（Ｃ１－５）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）ア
ルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ

１－５）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－６）シクロアルキル
及びヘテロ（Ｃ３－６）シクロアルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ４は、結合し
ている原子がＮの場合は存在しない）；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され（但し、Ｒ５及びＲ６は、それぞれ、結合している原子がＮの場合は存在しない
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）；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ７は、結合している原子がＮ
の場合は存在しない）；
　Ｒ１３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され；及び
　Ｒ１４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択される。］。
【０２９５】
　また別の実施態様において、該プロセスは以下を含む：
　式：
【０２９６】
【化６９】

【０２９７】
を含む化合物を、式：
【０２９８】
【化７０】

【０２９９】
を含む化合物と、式：
【０３００】
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【化７１】

【０３０１】
を含む第一の反応生成物を形成する条件下で反応する工程；
　該第一の反応生成物を、式：
【０３０２】
【化７２】

【０３０３】
を含む第二の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第二の反応生成物を、式：
【０３０４】

【化７３】

【０３０５】
を含む第三の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第三の反応生成物を、式：
【０３０６】
【化７４】

【０３０７】
を含む第四の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第四の反応生成物を、式：
【０３０８】
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【化７５】

【０３０９】
を含む第五の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；及び
　該第五の反応生成物を、式：ＨＮＲ２３Ｒ２４を含む化合物と、式：
【０３１０】
【化７６】

【０３１１】
を含む化合物を形成する条件下で反応させる工程
［式中、
　Ｚ２、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５は、それぞれ独立して、Ｃ及びＮからなる群から選択され；
　Ｒ２は－Ｙ２－Ｒ１３であるか、又は、Ｚ２がＮの場合にはＲ２は存在せず；
　Ｙ２及びＹ３は、それそれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１３若しくはＲ１４とＹ

２若しくはＹ３が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒ
ドロキシ、カルボニルオキシ、アルコキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－５）アルキル
アミノ、（Ｃ１－５）アルキル、ハロ（Ｃ１－５）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）ア
ルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ

１－５）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－６）シクロアルキル
及びヘテロ（Ｃ３－６）シクロアルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ４は、結合し
ている原子がＮの場合は存在しない）；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され（但し、Ｒ５及びＲ６は、それぞれ、結合している原子がＮの場合は存在しない
）；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
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び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ７は、結合している原子がＮ
の場合は存在しない）；
　Ｒ１３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され；
　Ｒ１４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され；及び
　Ｒ２３及びＲ２４は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボニ
ル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）ア
ルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スル
フィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）ア
ルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シ
クロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール
（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロア
ルキル、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択されるか、或いは、Ｒ２３及び
Ｒ２４が一緒になって環を形成する。］。
【０３１２】
　別の実施態様において、該プロセスは以下を含む：
　式：
【０３１３】
【化７７】

【０３１４】
を含む化合物を、式：
【０３１５】
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【化７８】

【０３１６】
を含む化合物と、式：
【０３１７】

【化７９】

【０３１８】
を含む第一の反応生成物を形成する条件下で反応する工程；
　該第一の反応生成物を、式：
【０３１９】
【化８０】

【０３２０】
を含む第二の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第二の反応生成物を、式：
【０３２１】

【化８１】

【０３２２】
を含む第三の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第三の反応生成物を、式：
【０３２３】
【化８２】

【０３２４】
を含む第四の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；及び
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　該第四の反応生成物を、式：
【０３２５】
【化８３】

【０３２６】
を含む第五の反応生成物を形成する条件下で処理する工程
［式中、
　Ｚ２、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５は、それぞれ独立して、Ｃ及びＮからなる群から選択され；
　Ｒ２は－Ｙ２－Ｒ１３であるか、又は、Ｚ２がＮの場合にはＲ２は存在せず；
　Ｙ２及びＹ３は、それそれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１３若しくはＲ１４とＹ

２若しくはＹ３が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され、（但し、Ｒ５及びＲ６は、それぞれ、結合している原子がＮの場合は存在しな
い）；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され、（但し、Ｒ７は、結合している原子が
Ｎの場合は存在しない）；
　Ｒ１３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され；及び
　Ｒ２７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、



(73) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノカ
ルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニ
ル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ
（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－

１０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アル
キル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、（Ｃ１－１０）オキサアルキル、（Ｃ１－１０）オ
キソアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－

５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリール
（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９

－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリー
ル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（
Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリー
ル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからな
る群から選択される。］。
【０３２７】
　上記の実施態様の１つの変形において、該プロセスはさらに、該第五の反応生成物を、
式：
【０３２８】
【化８４】

【０３２９】
［式中、
　Ｒ１は、－Ｙ１－Ｒ１２であり；
　Ｙ１は、存在しないか、又は、Ｒ１２とＹ１が結合している環との間の１若しくは２原
子分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒
素及び硫黄からなる群から選択される）であり；及び
　Ｒ１２は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択される。］
を含む化合物を形成する条件下で処理する工程を含む。
【０３３０】
　さらに別の実施態様において、該プロセスは以下を含む：
　式：
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【０３３１】
【化８５】

【０３３２】
を含む化合物を、式：
【０３３３】

【化８６】

【０３３４】
を含む化合物と、式：
【０３３５】

【化８７】

【０３３６】
を含む第一の反応生成物を形成する条件下で反応する工程；
　該第一の反応生成物を、式：
【０３３７】

【化８８】

【０３３８】
を含む化合物と、式：
【０３３９】

【化８９】

【０３４０】
を含む第二の反応生成物を形成する条件下で反応する工程；
　該第二の反応生成物を、式：
【０３４１】
【化９０】

【０３４２】
を含む第三の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
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　該第三の反応生成物を、式：
【０３４３】
【化９１】

【０３４４】
を含む第四の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第四の反応生成物を、式：
【０３４５】
【化９２】

【０３４６】
を含む第五の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；及び
　該第五の反応生成物を、式：
【０３４７】

【化９３】

【０３４８】
を含む化合物と、式：
【０３４９】
【化９４】

【０３５０】
を含む第六の反応生成物を形成する条件下で反応する工程
（式中、
　Ｇ１、Ｇ２、Ｇ３、Ｇ４及びＧ５は、それぞれ独立して、脱離基である。）。
【０３５１】
　また別の実施態様において、該プロセスは以下を含む：
　式：
【０３５２】
【化９５】
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を含む化合物を、式：
【０３５４】
【化９６】

【０３５５】
を含む化合物と、式：
【０３５６】
【化９７】

【０３５７】
を含む第一の反応生成物を形成する条件下で反応する工程；
　該第一の反応生成物を、式：
【０３５８】
【化９８】

【０３５９】
を含む化合物と、式：
【０３６０】
【化９９】

【０３６１】
を含む第二の反応生成物を形成する条件下で反応する工程；
　該第二の反応生成物を、式：
【０３６２】

【化１００】

【０３６３】
を含む第三の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第三の反応生成物を、式：
【０３６４】
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【化１０１】

【０３６５】
を含む第四の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第四の反応生成物を、式：
【０３６６】
【化１０２】

【０３６７】
を含む第五の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；及び
　該第五の反応生成物を、式：
【０３６８】

【化１０３】

【０３６９】
を含む化合物と、式：
【０３７０】

【化１０４】

【０３７１】
を含む第六の反応生成物を形成する条件下で反応させる工程。
【０３７２】
　さらなる実施態様において、該プロセスは以下を含む：
　式：
【０３７３】
【化１０５】

【０３７４】
を含む化合物を、式：
【０３７５】
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【化１０６】

【０３７６】
を含む化合物と、式：
【０３７７】
【化１０７】

【０３７８】
を含む第一の反応生成物を形成する条件下で反応させる工程；
　該第一の反応生成物を、式：
【０３７９】

【化１０８】

【０３８０】
を含む化合物と、式：
【０３８１】

【化１０９】

【０３８２】
を含む第二の反応生成物を形成する条件下で反応させる工程；
　該第二の反応生成物を、式：
【０３８３】
【化１１０】

【０３８４】
を含む第三の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第三の反応生成物を、式：
【０３８５】

【化１１１】

【０３８６】
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を含む第四の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第四の反応生成物を、式：
【０３８７】
【化１１２】

【０３８８】
を含む化合物と、式：
【０３８９】

【化１１３】

【０３９０】
を含む第五の反応生成物を形成する条件下で反応させる工程；
　該第五の反応生成物を、式：
【０３９１】
【化１１４】

【０３９２】
を含む化合物と、式：
【０３９３】
【化１１５】

【０３９４】
を含む第六の反応生成物を形成する条件下で反応させる工程；及び
　該第六の反応生成物を、式：
【０３９５】
【化１１６】

【０３９６】
を含む化合物と、式：
【０３９７】
【化１１７】

【０３９８】
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を含む第七の反応生成物を形成する条件下で反応させる工程
［式中、
　Ｙ５は、存在しないか、又は、ＯとＹ５が結合しているＮとの間の１、２、３、４、５
、６、７若しくは８原子分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの原
子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択される）であり；
　Ｒ１は、－Ｙ１－Ｒ１２であり；
　Ｒ２は、－Ｙ２－Ｒ１３であり；
　Ｙ１及びＹ２は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１２若しくはＲ１３とＹ

１若しくはＹ２が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択されるか、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成
し；
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
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Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、任
意の２つのＲ２５が一緒になって置換又は非置換の環を形成し；
　Ｒ３０及びＲ３１は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、オキシ、
ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノ、
（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、
（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アル
キル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、ス
ルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アルキル、アザ（Ｃ１－

１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリー
ル（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリ
ール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアル
キル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ
（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリ
ール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールから
なる群から選択されるか、或いは、Ｒ３０及びＲ３１が一緒になって置換若しくは非置換
の環を形成するか、又はＲ３０及びＹ５が一緒になって置換若しくは非置換の環を形成し
；及び
　Ｘ４、Ｇ１、Ｇ２、Ｇ３、Ｇ４、Ｇ５及びＧ６は、それぞれ独立して、脱離基である。
］。
【０３９９】
　さらにさらなる実施態様において、該プロセスは以下を含む：
　式：
【０４００】
【化１１８】

【０４０１】
を含む化合物を、式：
【０４０２】

【化１１９】

【０４０３】
を含む化合物と、式：
【０４０４】

【化１２０】
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を含む第一の反応生成物を形成する条件下で反応する工程；
　該第一の反応生成物を、式：
【０４０６】
【化１２１】

【０４０７】
を含む化合物と、式：
【０４０８】

【化１２２】

【０４０９】
を含む第二の反応生成物を形成する条件下で反応させる工程；
　該第二の反応生成物を、式：
【０４１０】
【化１２３】

【０４１１】
を含む化合物と、式：
【０４１２】
【化１２４】

【０４１３】
を含む第三の反応生成物を形成する条件下で反応させる工程；
　該第三の反応生成物を、式：
【０４１４】

【化１２５】

【０４１５】
を含む第四の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第四の反応生成物を、式：
【０４１６】
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【化１２６】

【０４１７】
を含む第五の反応生成物を形成する条件下で処理する工程；
　該第五の反応生成物を、式：
【０４１８】

【化１２７】

【０４１９】
を含む化合物と、式：
【０４２０】

【化１２８】

【０４２１】
を含む第六の反応生成物を形成する条件下で反応させる工程；及び
　該第六の反応生成物を、式：
【０４２２】

【化１２９】

【０４２３】
を含む化合物と、式：
【０４２４】
【化１３０】

【０４２５】
を含む第七の反応生成物を形成する条件下で反応させる工程
［式中、
　Ｙ５は、存在しないか、又は、ＯとＹ５が結合しているＮとの間の１、２、３、４、５
、６、７若しくは８原子分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの原
子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択される）であり；
　Ｒ１は、－Ｙ１－Ｒ１２であり；
　Ｒ２は、－Ｙ２－Ｒ１３であり；
　Ｙ１及びＹ２は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１２若しくはＲ１３とＹ

１若しくはＹ２が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
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　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択されるか、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成
し；
　Ｒ２５は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され；
　Ｒ３０及びＲ３１は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、オキシ、
ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノ、
（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、
（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アル
キル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、ス
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ルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アルキル、アザ（Ｃ１－

１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリー
ル（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリ
ール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアル
キル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ
（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリ
ール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールから
なる群から選択されるか、或いは、Ｒ３０及びＲ３１が一緒になって置換若しくは非置換
の環を形成し、又はＲ３０及びＹ５が一緒になって置換若しくは非置換の環を形成し；及
び
　Ｘ５、Ｘ６、Ｇ７、Ｇ８、Ｇ９、Ｇ１０、Ｇ１１及びＧ１２は、それぞれ独立して、脱
離基である。］。
【０４２６】
　さらに別の局面において、本発明は、本発明の化合物を調製するのに有用な化合物に関
する。１つの実施態様において、このような化合物は式：
【０４２７】
【化１３１】

【０４２８】
［式中、
　Ｘ１は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒ
ドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオキ
シ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノカル
ボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル
、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（
Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－１

０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アルキ
ル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、（Ｃ１－１０）オキサアルキル、（Ｃ１－１０）オキ
ソアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５

）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリール（
Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－

１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール
（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル
、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ

３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール
、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる
群から選択され；
　Ｚ１、Ｚ２、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５は、それぞれ独立して、Ｃ及びＮからなる群から選択
され；
　Ｒ１は－Ｙ１－Ｒ１２であるか、又は、Ｚ１がＮの場合にはＲ１は存在せず；
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　Ｒ２は－Ｙ２－Ｒ１３であるか、又は、Ｚ２がＮの場合にはＲ２は存在せず、或いは、
Ｒ１及びＲ２が一緒になって環を形成し；
　Ｙ１及びＹ２は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１２若しくはＲ１３とＹ

１若しくはＹ２が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒ
ドロキシ、カルボニルオキシ、アルコキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－５）アルキル
アミノ、（Ｃ１－５）アルキル、ハロ（Ｃ１－５）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）ア
ルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ

１－５）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－６）シクロアルキル
及びヘテロ（Ｃ３－６）シクロアルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ４は、結合し
ている原子がＮの場合は存在しない）；
　Ｒ６は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒ
ドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ、
（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、
（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキ
ル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィ
ニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキ
ル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ

１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ

８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘ
テロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－

１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール
及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され（但し、Ｒ６は、結
合している原子がＮの場合は存在しない）；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ７は、結合している原子がＮ
の場合は存在しない）；及び
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択されるか、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成
する。］
を含む。
【０４２９】
　別の実施態様において、このような化合物は式：
【０４３０】
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【化１３２】

【０４３１】
［式中、
　Ｚ２、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５は、それぞれ独立して、Ｃ及びＮからなる群から選択され；
　Ｒ２は－Ｙ２－Ｒ１３であるか、又は、Ｚ２がＮの場合にはＲ２は存在せず；
　Ｙ２及びＹ３は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１３若しくはＲ１４とＹ

２若しくはＹ３が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され（但し、Ｒ５及びＲ６は、それぞれ、結合している原子がＮの場合は存在しない
）；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ７は、結合している原子がＮ
の場合は存在しない）；
　Ｒ１３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され；
　Ｒ１４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
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キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され；及び
　Ｐは、保護基である。］
を含む。
【０４３２】
　さらに別の実施態様において、このような化合物は式：
【０４３３】

【化１３３】

【０４３４】
［式中、
　Ｚ２、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５は、それぞれ独立して、Ｃ及びＮからなる群から選択され；
　Ｒ２は－Ｙ２－Ｒ１３であるか、又は、Ｚ２がＮの場合にはＲ２は存在せず；
　Ｙ２は、存在しないか、又は、Ｒ１３とＹ２が結合している環との間の１若しくは２原
子分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒
素及び硫黄からなる群から選択される）であり；
　Ｒ４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒ
ドロキシ、カルボニルオキシ、アルコキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－５）アルキル
アミノ、（Ｃ１－５）アルキル、ハロ（Ｃ１－５）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）ア
ルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ

１－５）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－６）シクロアルキル
及びヘテロ（Ｃ３－６）シクロアルキルからなる群から選択され、（但し、Ｒ４は、結合
している原子がＮの場合は存在しない）；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され（但し、Ｒ５及びＲ６は、それぞれ、結合している原子がＮの場合は存在しない
）；
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　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ７は、結合している原子がＮ
の場合は存在しない）；及び
　Ｒ１３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択される。］
を含む。
【０４３５】
　また別の実施態様において、このような化合物は式：
【０４３６】
【化１３４】

【０４３７】
［式中、
　Ｚ、Ｚ２、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５は、それぞれ独立して、Ｃ及びＮからなる群から選択さ
れ；
　Ｒ２は－Ｙ２－Ｒ１３であるか、又は、Ｚ２がＮの場合にはＲ２は存在せず；
　Ｙ２及びＹ３は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１３若しくはＲ１４とＹ

２若しくはＹ３が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒ
ドロキシ、カルボニルオキシ、アルコキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－５）アルキル
アミノ、（Ｃ１－５）アルキル、ハロ（Ｃ１－５）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）ア
ルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ

１－５）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－６）シクロアルキル
及びヘテロ（Ｃ３－６）シクロアルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ４は、結合し
ている原子がＮの場合は存在しない）；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
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ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され（但し、Ｒ５及びＲ６は、それぞれ、結合している原子がＮの場合は存在しない
）；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ７は、結合している原子がＮ
の場合は存在しない）；
　Ｒ１３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され；及び
　Ｒ１４は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択される。］
を含む。
【０４３８】
　別の実施態様において、このような化合物は式：
【０４３９】
【化１３５】

【０４４０】
［式中、
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　Ｚ２、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５は、それぞれ独立して、Ｃ及びＮからなる群から選択され；
　Ｒ２は－Ｙ２－Ｒ１３であるか、又は、Ｚ２がＮの場合にはＲ２は存在せず；
　Ｙ２は、存在しないか、又は、Ｒ１３とＹ２が結合している環との間の１若しくは２原
子分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒
素及び硫黄からなる群から選択される）であり；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され（但し、Ｒ５及びＲ６は、それぞれ、結合している原子がＮの場合は存在しない
）；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され（但し、Ｒ７は、結合している原子がＮ
の場合は存在しない）；
　Ｒ１３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ
、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル
、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アル
キル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフ
ィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３

－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択され；及び
　Ｒ２７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、
ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノカ
ルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニ
ル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ
（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－

１０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アル
キル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、（Ｃ１－１０）オキサアルキル、（Ｃ１－１０）オ
キソアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－

５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリール
（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９

－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリー
ル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（
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Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリー
ル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからな
る群から選択される。］
を含む。
【０４４１】
　さらに別の実施態様において、このような化合物は式：
【０４４２】
【化１３６】

【０４４３】
（式中、
　Ｇ２は、脱離基である。）
を含む。
【０４４４】
　また別の実施態様において、このような化合物は式：
【０４４５】
【化１３７】

【０４４６】
（式中、
　Ｇ２は、脱離基である。）
を含む。
【０４４７】
　さらなる実施態様において、このような化合物は式：
【０４４８】
【化１３８】

【０４４９】
を含む。
【０４５０】
　さらにさらなる実施態様において、このような化合物は式：
【０４５１】



(93) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

【化１３９】

【０４５２】
を含む。
【０４５３】
　またさらなる実施態様において、このような化合物は式：
【０４５４】
【化１４０】

【０４５５】
［式中、
　Ｙ５は、存在しないか、又は、ＯとＹ５が結合しているＮとの間の１、２、３、４、５
、６、７若しくは８原子分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの原
子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択される）であり；
　Ｒ１は、－Ｙ１－Ｒ１２であり；
　Ｒ２は、－Ｙ２－Ｒ１３であり；
　Ｙ１及びＹ２は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１２若しくはＲ１３とＹ

１若しくはＹ２が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
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（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択されるか、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成
し；及び
　Ｇ１及びＧ４は、各々独立して遊離基である。］
を含む。
【０４５６】
　別の実施態様において、このような化合物は式：
【０４５７】
【化１４１】

【０４５８】
［式中、
　Ｙ５は、存在しないか、又は、ＯとＹ５が結合しているＮとの間の１、２、３、４、５
、６、７若しくは８原子分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの原
子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択される）であり；
　Ｒ１は、－Ｙ１－Ｒ１２であり；
　Ｒ２は、－Ｙ２－Ｒ１３であり；
　Ｙ１及びＹ２は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１２若しくはＲ１３とＹ

１若しくはＹ２が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
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ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択されるか、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成
し；
　Ｒ３０及びＲ３１は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、オキシ、
ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノ、
（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、
（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アル
キル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、ス
ルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アルキル、アザ（Ｃ１－

１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリー
ル（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリ
ール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアル
キル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ
（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリ
ール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールから
なる群から選択されるか、或いは、Ｒ３０及びＲ３１が一緒になって置換若しくは非置換
の環を形成し、又はＲ３０及びＹ５が一緒になって置換若しくは非置換の環を形成し；及
び
　Ｇ１は、脱離基である。］
を含む。
【０４５９】
　さらに別の実施態様において、このような化合物は式：
【０４６０】
【化１４２】

【０４６１】
［式中、
　Ｙ５は、存在しないか、又は、ＯとＹ５が結合しているＮとの間の１、２、３、４、５
、６、７若しくは８原子の分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの
原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択される）であり；
　Ｒ１は、－Ｙ１－Ｒ１２であり；
　Ｒ２は、－Ｙ２－Ｒ１３であり；
　Ｙ１及びＹ２は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１２若しくはＲ１３とＹ
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１若しくはＹ２が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択されるか、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成
し；
　Ｒ３０及びＲ３１は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、オキシ、
ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノ、
（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、
（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アル
キル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、ス
ルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アルキル、アザ（Ｃ１－

１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリー
ル（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリ
ール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアル
キル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ
（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリ
ール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールから
なる群から選択されるか、或いは、Ｒ３０及びＲ３１が一緒になって置換若しくは非置換
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の環を形成するか、又はＲ３０及びＹ５が一緒になって置換若しくは非置換の環を形成し
；及び
　Ｇ１０は、脱離基である。］
を含む。
【０４６２】
　また別の実施態様において、このような化合物は式：
【０４６３】
【化１４３】

【０４６４】
［式中、
　Ｙ５は、存在しないか、又は、ＯとＹ５が結合しているＮとの間の１、２、３、４、５
、６、７若しくは８原子分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの原
子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択される）であり；
　Ｒ１は、－Ｙ１－Ｒ１２であり；
　Ｒ２は、－Ｙ２－Ｒ１３であり；
　Ｙ１及びＹ２は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１２若しくはＲ１３とＹ

１若しくはＹ２が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
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Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択されるか、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成
し；
　Ｒ３０及びＲ３１は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、オキシ、
ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノ、
（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、
（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アル
キル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、ス
ルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アルキル、アザ（Ｃ１－

１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリー
ル（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリ
ール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアル
キル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ
（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリ
ール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールから
なる群から選択されるか、或いは、Ｒ３０及びＲ３１が一緒になって置換若しくは非置換
の環を形成し、又はＲ３０及びＹ５が一緒になって置換若しくは非置換の環を形成し；及
び
　Ｇ１０は、脱離基である。］
を含む。
【０４６５】
　さらなる実施態様において、このような化合物は式：
【０４６６】

【化１４４】

【０４６７】
［式中、
　Ｙ５は、存在しないか、又は、ＯとＹ５が結合しているＮとの間の１、２、３、４、５
、６、７若しくは８原子分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの原
子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択される）であり；
　Ｒ１は、－Ｙ１－Ｒ１２であり；
　Ｒ２は、－Ｙ２－Ｒ１３であり；
　Ｙ１及びＹ２は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１２若しくはＲ１３とＹ

１若しくはＹ２が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
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、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択されるか、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成
し；
　Ｒ３０及びＲ３１は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、オキシ、
ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノ、
（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、
（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アル
キル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、ス
ルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アルキル、アザ（Ｃ１－

１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリー
ル（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリ
ール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアル
キル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ
（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリ
ール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールから
なる群から選択されるか、或いは、Ｒ３０及びＲ３１が一緒になって置換若しくは非置換
の環を形成するか、又はＲ３０及びＹ５が一緒になって置換若しくは非置換の環を形成す
る。］
を含む。
【０４６８】
　さらにさらなる実施態様において、このような化合物は式：
【０４６９】
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【化１４５】

【０４７０】
［式中、
　Ｙ５は、存在しないか、又は、ＯとＹ５が結合しているＮとの間の１、２、３、４、５
、６、７若しくは８原子分離を提供するリンカー（ここで、分離を提供するリンカーの原
子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択される）であり；
　Ｒ１は、－Ｙ１－Ｒ１２であり；
　Ｒ２は、－Ｙ２－Ｒ１３であり；
　Ｙ１及びＹ２は、それぞれ独立して、存在しないか、又は、Ｒ１２若しくはＲ１３とＹ

１若しくはＹ２が結合している環との間の１若しくは２原子分離を提供するリンカー（こ
こで、分離を提供するリンカーの原子は、炭素、酸素、窒素及び硫黄からなる群から選択
される）であり；
　Ｒ５及びＲ６は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ
、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオ
キシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、
スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カ
ルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ

１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル
、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から
選択され；
　Ｒ７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノ及
び（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択され；
　Ｒ１２及びＲ１３は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニ
トロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択されるか、或いは、Ｒ１２及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成
し；
　Ｒ３０及びＲ３１は、それぞれ独立して、それぞれ置換又は非置換の、水素、オキシ、
ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオ
キシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノ、
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（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、
（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アル
キル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、ス
ルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アルキル、アザ（Ｃ１－

１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリー
ル（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ

９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリ
ール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアル
キル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ
（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリ
ール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールから
なる群から選択されるか、或いは、Ｒ３０及びＲ３１が一緒になって置換若しくは非置換
の環を形成し、又はＲ３０及びＹ５が一緒になって置換若しくは非置換の環を形成し；及
び
　Ｇ１１は、脱離基である。］
を含む。
【０４７１】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の一変形において、ＡはＣＲ２５である
。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の別の変形において、Ａ１はＣＲ２５で
ある。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらに別の変形において、Ａ２は
ＣＲ２５である。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまた別の変形において
、Ａ３はＣＲ２５である。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらなる変形
において、Ａ４はＣＲ２５である。
【０４７２】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の別の変形において、Ｙ１は、－ＣＨ２

－、－ＮＨ－、－Ｏ－及び－Ｓ－からなる群から選択される。
【０４７３】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらに別の変形において、Ｙ１は、－
Ｏ－、－（ＣＲ１９Ｒ２０）ｍ－、－ＮＲ２１－、－Ｓ－及び－Ｓ－ＣＨ２－からなる群
から選択され；ｍは、０、１、２、３、４及び５からなる群から選択され；Ｒ１９及びＲ

２０は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、
カルボニルオキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、
オキシカルボニル、アミノカルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホ
ンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－

１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキ
ル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ

１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ

１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリー
ル（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシ
クロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５

）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（
Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘ
テロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリ
ールからなる群から選択されるか、或いは、Ｒ１９及びＲ１２が一緒になって置換又は非
置換の環を形成し；かつ、Ｒ２１は、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボニルオキ
シ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニ
ル、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニ
ル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）ア
ルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スル
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フィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）ア
ルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シ
クロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール
（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ
（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル
、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ

３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリ
ール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、
Ｒ２１及びＲ１２が一緒になって置換又は非置換の環を形成する。
【０４７４】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまた別の変形において、Ｙ１は、－Ｃ
（Ｏ）－ＮＲ２３－であり；かつ、Ｒ２３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボ
ニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）
アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、ス
ルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）
アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）
シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリー
ル（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択されるか、或いは、Ｒ２３及
びＲ１２が一緒になって置換又は非置換の環を形成する。
【０４７５】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらなる変形において、Ｙ１は、－Ｃ
（Ｏ）－Ｏ－である。
【０４７６】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらにさらなる変形において、Ｙ１は
、－ＮＲ２３－Ｃ（Ｏ）－であり；かつ、Ｒ２３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、
カルボニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１

－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキ
ル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１

－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－

１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ
アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）
シクロアルキル、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択されるか、或いは、Ｒ

２３及びＲ１２が一緒になって環を形成する。
【０４７７】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまたさらなる変形において、Ｙ２は、
－ＣＨ２－、－ＮＨ－、－Ｏ－及び－Ｓ－からなる群から選択される。
【０４７８】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の別の変形において、Ｙ２は、－Ｏ－、
－（ＣＲ１９Ｒ２０）ｍ－、－ＮＲ２１－、－Ｓ－及び－Ｓ－ＣＨ２－からなる群から選
択され；ｍは、０、１、２、３、４及び５からなる群から選択され；Ｒ１９及びＲ２０は
、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、カルボ
ニルオキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、オキシ
カルボニル、アミノカルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミ
ド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）
アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、ス
ルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１

０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５

）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ

１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロア



(103) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

リール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アル
キル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－

１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロア
リール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールか
らなる群から選択されるか、或いは、Ｒ１９及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の
環を形成し；かつ、Ｒ２１は、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボニルオキシ、ア
ルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、（
Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、（
Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル
、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニ
ル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル
、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロア
ルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８

－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテ
ロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１

２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及
びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択されるか、或いは、Ｒ２１

及びＲ１３が一緒になって置換又は非置換の環を形成する。
【０４７９】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらに別の変形において、Ｙ３は、－
ＣＨ２－、－ＮＨ－、－Ｏ－及び－Ｓ－からなる群から選択される。
【０４８０】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまた別の変形において、Ｙ３は、－Ｏ
－、－（ＣＲ１９Ｒ２０）ｍ－、－ＮＲ２１－、－Ｓ－及び－Ｓ－ＣＨ２－からなる群か
ら選択され；ｍは、０、１、２、３、４及び５からなる群から選択され；Ｒ１９及びＲ２

０は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、カ
ルボニルオキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、オ
キシカルボニル、アミノカルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホン
アミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１

０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル
、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１

－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１

－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール
（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）
アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ

９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテ
ロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリー
ルからなる群から選択され；かつ、Ｒ２１は、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボ
ニルオキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、オキシ
カルボニル、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、ス
ルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１

－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキ
ル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１

－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－

１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ
アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル
、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘ



(104) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

テロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシ
クロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択される。
【０４８１】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらなる変形において、Ｙ３は存在し
ない。
【０４８２】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらにさらなる変形において、－Ｙ３

－Ｒ１４は、それぞれ置換又は非置換の、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択される。
【０４８３】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまたさらなる変形において、ＺはＮで
ある。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の別の変形において、Ｚ１はＮであ
る。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらに別の変形において、Ｚ２はＮ
である。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまた別の変形において、Ｚ３は
Ｎである。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらなる変形において、Ｚ４

はＮである。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらにさらなる変形におい
て、Ｚ５はＮである。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまたさらなる変形
において、Ｚ、Ｚ２、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５は、それぞれＣである。上記の各実施態様及び
変形の、化合物及び工程の別の変形において、Ｚ、Ｚ１、Ｚ２、Ｚ３、Ｚ４及びＺ５は、
それぞれＣである。
【０４８４】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらに別の変形において、Ｒ１は、そ
れぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、アミノ、アルコキシ、カルボニルオキシ、アミノ
カルボニル、スルホニル、カルボニルアミノ、スルホニルアミノ、（Ｃ１－１０）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル及びアリールからなる群から選択される。上記
の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまた別の変形において、Ｒ１は、置換又は非
置換のピペラジニルである。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらなる変
形において、Ｒ１は、置換又は非置換の１－メチル（ピペラジン－４－イル）である。
【０４８５】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらにさらなる変形において、Ｒ２は
、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、アミノ、アルコキシ、（Ｃ１－１０）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル及びアリールからなる群から選択される。上記
の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまたさらなる変形において、Ｒ２は水素であ
る。
【０４８６】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の別の変形において、Ｒ４は、水素、ハ
ロ及び置換又は非置換の（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択される。上記の各実施
態様及び変形の、化合物及び工程のさらに別の変形において、Ｒ４はメチルである。上記
の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまた別の変形において、Ｒ４はトリフルオロ
メチルである。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらなる変形において、
Ｒ４は、置換又は非置換のオキサアルキルである。上記の各実施態様及び変形の、化合物
及び工程のさらにさらなる変形において、Ｒ４は、置換又は非置換のアルコキシである。
上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまたさらなる変形において、Ｒ４は、置
換又は非置換のアリールオキシである。
【０４８７】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の別の変形において、Ｒ４は、－Ｙ４－
Ｒ２７であり；Ｙ４は、存在しないか、又は、Ｒ２７とＹ４が結合している環との間の１
若しくは２原子分離を提供するリンカーであり；かつ、Ｒ２７は、それぞれ置換又は非置
換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（
Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１２）アリールオキシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリー
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ルオキシ、カルボニル、オキシカルボニル、アミノカルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）
アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）
アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニ
ル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルホニル（Ｃ１

－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ１－１０）アザアルキル
、（Ｃ１－１０）オキサアルキル、（Ｃ１－１０）オキソアルキル、イミノ（Ｃ１－１０

）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２

）シクロアルキル（Ｃ１－１０）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（
Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－

５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（
Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロア
ルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（
Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリー
ル及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択される。一変形におい
て、Ｙ４は、－ＣＨ２－、－ＮＨ－、－Ｏ－及び－Ｓ－からなる群から選択される。別の
変形において、Ｙ４は存在しない。
【０４８８】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらに別の変形において、Ｒ４は、－
ＯＲ２７であり、かつ、Ｒ２７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シ
アノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ

４－１２）アリールオキシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシ
カルボニル、アミノカルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミ
ド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）
アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チ
オカルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニ
ル（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、（Ｃ１－１０）オキサアルキ
ル、（Ｃ１－１０）オキソアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シ
クロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０

）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－

５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－

１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ
（Ｃ１－１０）アリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビ
シクロアリールからなる群から選択される。
【０４８９】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまた別の変形において、Ｒ４は、－Ｓ
Ｒ２７であり、かつ、Ｒ２７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シア
ノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４

－１２）アリールオキシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカ
ルボニル、アミノカルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド
、イミノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオ
カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル
（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、（Ｃ１－１０）オキサアルキル
、（Ｃ１－１０）オキソアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シク
ロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）
アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５

）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１

２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－
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１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロ
アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（
Ｃ１－１０）アリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシ
クロアリールからなる群から選択される。
【０４９０】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらなる変形において、Ｒ４は、－Ｎ
Ｒ２８－Ｒ２７であり；Ｒ２７は、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シ
アノ、チオ、オキシ、ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ

４－１２）アリールオキシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシ
カルボニル、アミノカルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミ
ド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）
アルキル、ヒドロキシ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チ
オカルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニ
ル（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ１－１０）アザアルキル、（Ｃ１－１０）オキサアルキ
ル、（Ｃ１－１０）オキソアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シ
クロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０

）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－

５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－

１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３

－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシク
ロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ
（Ｃ１－１０）アリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビ
シクロアリールからなる群から選択され；かつ、Ｒ２８は、それぞれ置換又は非置換の、
水素、オキシ、ヒドロキシ、カルボニルオキシ、（Ｃ１－１０）アルコキシ、（Ｃ４－１

２）アリールオキシ、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリールオキシ、カルボニル、オキシカルボ
ニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、
スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、ヒドロキシ（Ｃ

１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－１０）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－１０

）アルキル、スルホニル（Ｃ１－１０）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－１０）アルキル
、（Ｃ１－１０）アザアルキル、イミノ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－１０）ア
ルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アリール（Ｃ１－５）
アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２

）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ１－１０）アルキル、（Ｃ３－１

２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロア
ルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、（Ｃ４－１２）アリール、ヘテロ（Ｃ

１－１０）アリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシク
ロアリールからなる群から選択される。一変形において、Ｒ２８は、水素、及び置換又は
非置換の（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択される。
【０４９１】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらにさらなる変形において、Ｒ５は
、水素、ハロ、及び置換又は非置換の（Ｃ１－５）アルキルからなる群から選択される。
上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまたさらなる変形において、Ｒ５は水素
である。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の別の変形において、Ｒ５はハロ
である。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらに別の変形において、Ｒ５

は置換又は非置換の（Ｃ１－５）アルキルである。
【０４９２】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の別の変形において、Ｒ６は、それぞれ
置換又は非置換の、水素、ハロ、アミノ、カルボニル、アルコキシ及び（Ｃ１－５）アル
キルからなる群から選択される。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらな
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る変形において、Ｒ６は、置換又は非置換の（Ｃ１－５）アルキルである。上記の各実施
態様及び変形の、化合物及び工程のさらに別の変形において、Ｒ６はハロである。上記の
各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまた別の変形において、Ｒ６は、それぞれ置換
又は非置換の、メチル、エチル、イソプロピル及びシクロプロピルからなる群から選択さ
れる。
【０４９３】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらなる変形において、Ｒ７は、それ
ぞれ置換又は非置換の、水素、ヒドロキシ、アミノ及び（Ｃ１－５）アルキルからなる群
から選択される。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらにさらなる変形に
おいて、Ｒ７は水素である。
【０４９４】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまたさらなる変形において、Ｒ１２は
、それぞれ置換又は非置換の、水素、ハロ、アミノ、アルコキシ、カルボニルオキシ、ア
ミノカルボニル、スルホニル、カルボニルアミノ、スルホニルアミノ、（Ｃ１－１０）ア
ルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル及びアリールからなる群から選択される。
【０４９５】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の別の変形において、Ｒ１３は、それぞ
れ置換又は非置換の、水素、ハロ、アミノ、アルコキシ、カルボニルオキシ、アミノカル
ボニル、スルホニル、カルボニルアミノ、スルホニルアミノ、（Ｃ１－１０）アルキル、
ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル及びアリールからなる群から選択される。
【０４９６】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらに別の変形において、Ｒ１４は、
それぞれ置換又は非置換の、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、ヒドロキシ、アルコキシ、ア
リールオキシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルア
ミノ、スルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、
ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１

－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル
、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アル
キル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９

－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリー
ル（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロ
アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、
アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）
ビシクロアリールからなる群から選択される。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び
工程のまた別の変形において、Ｒ１４は、それぞれ置換又は非置換の、（Ｃ３－１２）シ
クロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル
、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）
ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群から選択される
。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらなる変形において、Ｒ１４は、そ
れぞれ置換又は非置換の、ハロ、カルボニル、（Ｃ１－５）アルキル、アルコキシ、アミ
ノカルボニル、アミノ及びスルホニルからなる群から選択された置換基でそれぞれ置換さ
れた、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択される。
【０４９７】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらにさらなる変形において、Ｒ１５

は、（Ｃ１－１０）アルキル、－ＯＲ２２、－Ｃ（Ｏ）－Ｒ２２、－ＮＲ２３－Ｃ（Ｏ）
－Ｒ２２、－Ｃ（Ｏ）－ＮＲ２３－Ｒ２２、－ＳＯ２－Ｒ２２、－ＮＲ２３－ＳＯ２－Ｒ

２２及び－ＳＯ２－ＮＲ２３Ｒ２４からなる群から選択され；Ｒ２２は、それぞれ置換又
は非置換の、水素、ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオ
キシ、ヘテロアリールオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、ス
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ルホンアミド、イミノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ

１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）ア
ルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ
（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル
（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ア
リール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）
ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１

－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル
、（Ｃ９－１２）ビシクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール
、ヘテロアリール、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロ
アリールからなる群から選択され；かつ、Ｒ２３及びＲ２４は、それぞれ独立して、それ
ぞれ置換又は非置換の、水素、カルボニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０

）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、
スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－

１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－

５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（
Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロア
ルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、アリール及びヘテロアリールからなる群
から選択されるか；或いは、Ｒ２３及びＲ２４が一緒になって環を形成する。
【０４９８】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまたさらなる変形において、Ｒ１６は
、－ＮＲ２３－Ｃ（Ｏ）－Ｒ２２であり；Ｒ２２は、それぞれ置換又は非置換の、水素、
ハロ、ニトロ、シアノ、チオ、ヒドロキシ、アルコキシ、アリールオキシ、ヘテロアリー
ルオキシ、カルボニル、アミノ、（Ｃ１－１０）アルキルアミノ、スルホンアミド、イミ
ノ、スルホニル、スルフィニル、（Ｃ１－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル
、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チオカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル
（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アル
キル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキ
ル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０

）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（Ｃ９－１２）ビシクロアリール（
Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ８－１２）ビシクロアリール（Ｃ１－５）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、（Ｃ９－１２）ビ
シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）ビシクロアルキル、アリール、ヘテロアリール、
（Ｃ９－１２）ビシクロアリール及びヘテロ（Ｃ４－１２）ビシクロアリールからなる群
から選択され；かつ、Ｒ２３は、それぞれ置換又は非置換の、水素、カルボニル、（Ｃ１

－１０）アルキル、ハロ（Ｃ１－１０）アルキル、カルボニル（Ｃ１－３）アルキル、チ
オカルボニル（Ｃ１－３）アルキル、スルホニル（Ｃ１－３）アルキル、スルフィニル（
Ｃ１－３）アルキル、アミノ（Ｃ１－１０）アルキル、イミノ（Ｃ１－３）アルキル、（
Ｃ３－１２）シクロアルキル（Ｃ１－５）アルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキ
ル（Ｃ１－５）アルキル、アリール（Ｃ１－１０）アルキル、ヘテロアリール（Ｃ１－５

）アルキル、（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ヘテロ（Ｃ３－１２）シクロアルキル、ア
リール及びヘテロアリールからなる群から選択され；或いは、Ｒ２３及びＲ２４が一緒に
なって環を形成する。
【０４９９】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の別の変形において、Ｒ２２は、置換又
は非置換の（Ｃ３－６）シクロアルキルである。上記の各実施態様及び変形の、化合物及
び工程のさらに別の変形において、Ｒ２２は、置換又は非置換のシクロプロピルである。
【０５００】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまた別の変形において、Ｒ２３及びＲ

２４は一緒になって、炭素環式又は複素環式の（Ｃ５－１０）環を形成する。上記の各実
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施態様及び変形の、化合物及び工程のさらなる変形において、Ｒ２３及びＲ２４は一緒に
なって、置換又は非置換のピペラジンを形成する。
【０５０１】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらにさらなる変形において、Ｒ２３

は水素である。
【０５０２】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまたさらなる変形において、Ｒ２５は
水素である。
【０５０３】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の別の変形において、Ｒ２７は置換又は
非置換のヘテロシクロアルキル（Ｃ１－３）アルキルである。上記の各実施態様及び変形
の、化合物及び工程のさらに別の変形において、Ｒ２７は置換又は非置換のピペラジニル
（Ｃ１－３）アルキルである。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまた別の
変形において、Ｒ２７は置換又は非置換の１－メチル（ピペラジン－４－イル）（Ｃ１－

３）アルキルである。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらなる変形にお
いて、Ｒ２７は置換又は非置換の１－メチル（ピペラジン－４－イル）メチルである。上
記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらにさらなる変形において、Ｒ２７は置
換又は非置換のアミノ（Ｃ１－５）アルキルである。上記の各実施態様及び変形の、化合
物及び工程のまたさらなる変形において、Ｒ２７は置換又は非置換のジメチルアミノプロ
ピルである。
【０５０４】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の別の変形において、Ｒ３０は置換又は
非置換の（Ｃ１－５）アルキルである。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の
さらに別の変形において、Ｒ３０はメチルである。
【０５０５】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらに別の変形において、Ｒ３１は置
換又は非置換の（Ｃ１－５）アルキルである。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び
工程の別の変形において、Ｒ３１はメチルである。
【０５０６】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程の別の変形において、Ｐはベンジル及び
ｐ－メトキシベンジルからなる群から選択される。
【０５０７】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらに別の変形において、Ｇ１はハロ
である。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまた別の変形において、Ｇ２は
ハロである。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらに別の変形において、
Ｇ３はハロである。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまた別の変形におい
て、Ｇ４はハロである。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のさらなる変形に
おいて、Ｇ５は－Ｂ（ＯＨ）２である。
【０５０８】
　上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工程のまた別の変形において、Ｙ５は置換又
は非置換の（Ｃ１－５）アルキレンである。上記の各実施態様及び変形の、化合物及び工
程のさらなる変形において、Ｙ５はエチルである。上記の各実施態様及び変形の、化合物
及び工程のさらにさらなる変形において、Ｙ５はプロピルである。
【０５０９】
　本発明の化合物の特定の例としては以下が挙げられるが、これらに限定されない：
　５－ブロモ－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－ブロモ－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－ブロモ－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－フェニル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（メチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
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；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
；
　Ｎ－（３－（９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）フェニル）エタンス
ルホンアミド；
　５－ｍ－トリル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　Ｎ－シクロプロピル－３－（９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベン
ゼンスルホンアミド；
　５－（３－メトキシフェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－２－
メトキシ－Ｎ－メチルベンゼンスルホンアミド；
　３－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－
メチルベンゼンスルホンアミド；
　３－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ，
Ｎ－ジメチルベンゼンスルホンアミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール；
　Ｎ－（３－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）
フェニル）プロピオンアミド；
　Ｎ－シクロプロピル－３－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－５－イル）ベンズアミド；
　Ｎ－（４－（９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イルチオ）フェニル）アセ
トアミド；
　５－（ベンジルチオ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（フェニルチオ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（ベンジルチオ）－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（ベンジルチオ）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　７－ベンジル－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７，９－ジヒ
ドロ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－オン；
　８－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド
［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　Ｎ’－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２
，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－Ｎ，Ｎ－ジメチル－ロパン（ｒｏｐ
ａｎｅ）－１，３－ジアミン；
　Ｎ’－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２
，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－Ｎ，Ｎ－ジメチル－エタン－１，２
－ジアミン；
　［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－
ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－（３－モルホリン－４－イル－プロピル）
－アミン；
　［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－
ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－（１－メチル－ピペリジン－４－イル）－
アミン；
　２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルアミノ］－エタノール；
　［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－
ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－（１－メチル－ピペリジン－４－イルメチ
ル）－アミン；
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　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－エチル－３－メチル－９Ｈ－ジピリド
［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ
；４’，３’－ｄ］ピロール－８－カルボニトリル；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ
；４’，３’－ｄ］ピロール－８－カルボン酸アミド；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－エトキシ－３－メチル－９Ｈ－ジピリ
ド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　｛３－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２
，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロピル｝－ジメチル－アミ
ン；
　２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－エタノール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－８－（１－メチル－ピペリジ
ン－４－イルメトキシ）－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　３－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロパン－１－オール；
　（Ｒ）－２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリ
ド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシメチル］－プロパン－１，
３－ジオール；
　（Ｓ）－２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリ
ド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシメチル］－プロパン－１，
３－ジオール；
　１－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－２－メチル－プロパン－２－オ
ール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－８－フェノキシ－９Ｈ－ジピ
リド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－８－（チアゾール－５－イル
メトキシ）－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－（１－エチル－ピペリジン－４－イル
メトキシ）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　（Ｓ）－１－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリ
ド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロパン－２－オール
；
　（Ｒ）－１－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリ
ド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロパン－２－オール
；
　Ｌ－バリン－２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジ
ピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－エチル　エステル
；
　Ｌ－アラニン－（Ｒ）－２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－１－メ
チル－エチル　エステル；
　３－（３－ブロモ－５－クロロ－ピリジン－２－イルアミノ）－５－クロロ－１－（４
－メトキシ－ベンジル）－１Ｈ－ピラジン－２－オン；
　３，８－ジクロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；



(112) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

　３－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－（１－メチル－ピペリジ
ン－４－イルメトキシ）－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　（Ｒ）－１－［３－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－９Ｈ－ジピリ
ド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロパン－２－オール
；
　２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］メチル　アミン；
　２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］メタンチオール；
　２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］エタンチオール；
　８－クロロ－５－［３－（シクロプロピルカルボキサミド）フェニル］－３－メチル－
９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　２－［５－（３－シクロプロピルカルボニルアミノ－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－
ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］エタンチオール；
　９－（３－エタンスルホニル－フェニル）－５Ｈ－ピラジノ［２，３－ｂ］インドール
；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－７－（トリフルオロ
メチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール　アセテート；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－７－カルボン酸；
　Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　Ｎ－（２－（メチルアミノ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－
３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　Ｎ－（２－（メトキシ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，
８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－Ｎ－メチル－５－（３－（エチルスルホニル
）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド；
　Ｎ，Ｎ－ジメチル－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－メチルカルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－７－イル）（４－メチルピペラジン－１－イル）メタノン；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（２－ピペラジ
ン－１－イル）エチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（３－（４－メ
チルピペラジン－１－イル）プロピル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－
カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－７－イル）（モルホリノ）メタノン；
　アゼチジン－１－イル（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチ
ル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）メタノン；
　（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール－７－イル）（サイアゾリジン（ｔｈａｉａｚｏｌｉｄｉｎ）－３
－イル）メタノン；
　（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシプロピル
）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシプロピル
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）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシエチル）－３，８
－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　Ｎ－（２，３－ジヒドロキシプロピル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシ－２メチルプロピ
ル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（１－イソプロピルピペリジン－４
－イル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサ
ミド；
　Ｎ－（１－エチルピペリジン－４－イル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル
）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－チアゾール－２
－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（２－（２，２
，２－トリフルオロエトキシ）エチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（ピペリジン－
３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（ピペリジン－
４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（ピペリジン－
３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－（２－ヒドロキシエトキシ）
エチル－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミ
ド；
　５－（３－（シクロプロパンカルボキサミド）フェニル）－Ｎ－（２－（ジメチルアミ
ノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピ
ペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（（１－メチル
ピペリジン－４－イル）メチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド；
　Ｎ－（３－（ジメチルアミノ）プロピル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル
）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（２－（ピロリ
ジン－１－イル）エチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミ
ド；
　（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－
メチルピペリジン－３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
　（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－
メチルピペリジン－３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
　５－クロロ－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（シクロプロパンカルボキサミド）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（
１－メチル－ピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
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ルボキサミド；
　５－クロロ－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ
）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
　５－アミノ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボニトリ
ル；
　５－ヨード－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボニトリ
ル；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボニトリル；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボン酸アミド；
　５－アミノ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸　
メチル　エステル；
　５－ヨード－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸　
メチル　エステル；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボン酸　メチル　エステル；
　［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール－７－イル］－メタノール；
　［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール－７－イルメチル］－ジメチル－アミン；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７－モルホリン－４－イルメ
チル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７－（４－メチル－ピペラジ
ン－１－イルメチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７－ピロリジン－１－イルメ
チル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール－７－イルメチル］－エチル－アミン；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボン酸；
　［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール－７－イル］－（４－メチル－ピペラジン－１－イル）－メタノン；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボン酸（２－ジメチルアミノ－エチル）－アミド；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボン酸（３－ジメチルアミノ－プロピル）－アミド；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７－（２Ｈ－テトラゾール－
５－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（３－ジメチルアミノ－ピロリジン－１－イル）－［５－（３－エタンスルホニル－フ
ェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル］－メタノン
；
　Ｎ－エチル－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　６－ブロモ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸　メチル　エステル；
　８－ブロモ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
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２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸　メチル　エステル；
　６－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸　メチル　エステル；
　８－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸　メチル　エステル；
　５－（ベンジルチオ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボン酸；
　５－（ベンジルチオ）－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（Ｎ－エチルスルファモイル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチル－Ｎ
－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－
カルボキサミド；
　５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－
メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
　５－クロロ（ｃｈｏｌｏｒｏ）－８－メトキシ－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール－８－オール；
　８－メトキシ－３－メチル－５－（３－（ピロリジン－１－イルスルホニル）フェニル
）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（Ｒ）－８－メトキシ－３－メチル－５－（３－（ピロリジン－３－イルスルホニル）
フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　Ｎ－シクロプロピル－４－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－５－イル）ピコリンアミド；
　Ｎ－（３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５
－イル）フェニル）アセトアミド；
　Ｎ－（３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５
－イル）フェニル）シクロプロパンカルボキサミド；
　Ｎ－シクロプロピル－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－５－イル）ベンズアミド；
　Ｎ，Ｎ－ジエチル－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール－５－イル）ベンズアミド；
　５－（ベンゾ［ｄ］［１，３］ジオキソール－５－イル）－８－メトキシ－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　６－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル
）－４Ｈ－クロメン－４－オン；
　Ｎ－（２－ヒドロキシエチル）－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズアミド；
　（３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イ
ル）フェニル）（ピロリジン－１－イル）メタノン；
　Ｎ－エチル－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－５－イル）ベンゼンスルホンアミド；
　８－エトキシ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール；
　８－（ジフルオロメトキシ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチ
ル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（２，２，２－トリフ
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ルオロエトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチルピペリ
ジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　Ｎ－シクロプロピル－３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）
メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズアミド；
　５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチ
ルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　Ｎ－メチル－３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ
）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンゼンスルホンアミド；
　Ｎ，Ｎ－ジメチル－３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メ
トキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンゼンスルホンアミド
；
　Ｎ－（３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）フェニル）シクロプロパンカルボキサ
ミド；
　５－（３－（エチルチオ）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－
４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－エトキシフェニル）－３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イ
ル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（ピペリジン－４－イ
ルメトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチ
ルピロリジン－３－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチ
ルピロリジン－３－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチ
ルピロリジン－２－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（ピロリジン
－３－イルメトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（ピロリジン
－３－イルメトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－（５－クロロ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオ
キシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－アミン；
　Ｎ－（３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－５－イル）フェニル）シクロプロパンカルボキサミド；
　Ｎ－シクロプロピル－３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズアミド；
　３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－メチルベンゼンスルホンアミド；
　３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－Ｎ－ジメチルベンゼンスルホンアミド；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（（１－メチルピペリ
ジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（ピペリジン－４－イ
ルメトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（（１－メチルピペリジン－４－イ
ル）メトキシ）－３－（トリフルオロメチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（（１－メチルピペリジン－４－イ
ル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－３－カルボニトリル；
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　２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－７－フルオロ－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルエタンアミン
；
　３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－７－フルオロ－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１
－アミン；
　３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－アミン；
　２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルエタンアミン；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（２－メトキシエトキシ）－３－メ
チル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）アセトニトリル；
　３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパンニトリル；
　（Ｒ）－８－（１－ｔｅｒｔ－ブチルジフェニルシリルオキシ）プロパン－２－イルオ
キシ）－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール；
　（Ｒ）－２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール；
　（Ｓ）－２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール；
　１－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－２－オール；
　（Ｓ）－４－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－２－メチルペンタン－２－オール；
　２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エタノール；
　３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール；
　３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－オール；
　（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－
ｂ］インドール－８－オール；
　３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－アミン；
　２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジエチルエタンアミン；
　２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルエタンアミン；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（２－（ピロリジン－
１－イル）エトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（２－（４－メチルピ
ペラジン－１－イル）エトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エタノール；
　３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール；
　（Ｓ）－２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
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ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル　２－アミノプロパノアート；
　（Ｓ）－３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル　２－アミノプロパノアート；
　（Ｓ）－３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル　２－アミノプロパノアート；
　（Ｒ）－８－（（２，２－ジメチル－１，３－ジオキソラン－４－イル）メトキシ－５
－（３－エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イン
ドール；
　（Ｓ）－３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１，２－ジオール；
　（Ｒ）－３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１，２－ジオール；
　（Ｒ）－１－（ジメチルアミノ）－３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－２
－オール；
　（Ｒ）－１－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－２－オール；
　（Ｓ）－１－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－２－オール；
　５－ブロモ－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７
－アミン；
　（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール－７－アミン；
　Ｎ－（３－（７－アミノ－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール－５－イル）フェニル）－シクロプロパンカルボキサミド；
　３－（ジメチルアミノ）－Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メ
トキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）プロパンアミ
ド；
　Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）－シクロプロパンカルボキサミド；
　１－アセチル－Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３
－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）ピペリジン－４－カルボ
キサミド；
　３－（７－アミノ－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－５－イル）－Ｎ－シクロプロピルベンズアミド；
　３－（７－（シクロプロパンカルボキサミド）－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－シクロプロピルベンズアミド；
　７－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　７－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－８－オール；
　３－（７－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール；
　Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）－Ｎ－メチルシクロプロパンカルボキサ
ミド；
　３－（ジメチルアミノ）－Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メ
トキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）－Ｎ－メチル
プロパンアミド；
　５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１
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－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド；
　４－（２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）モルホリン；
　３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパンニトリル；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（１－メチルピペリジ
ン－４－イルオキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－（トリフルオロメチル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－
１－アミン；
　（３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イ
ル）フェニル）（モルホリノ）メタノン；
　Ｎ－メトキシ－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール－５－イル）ベンズアミド；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－（シクロプロピルメトキシ）－３－メ
チル－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　Ｎ－（２－（ジエチルアミノ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；及
び
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（３－モルホリ
ノプロピル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド。
【０５１０】
　また、本発明の化合物の特定の例には以下が挙げられるが、これらに限定されない：
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピ
ペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド塩
酸塩；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチルピペリ
ジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール塩酸塩；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（（１－メチルピペリ
ジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール塩酸塩；
　３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－アミン塩酸塩
；
　３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－アミン塩酸塩
；及び
　Ｎ－シクロプロピル－３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）
メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズアミド塩酸塩。
【０５１１】
　さらに、本発明の化合物の特定の例には以下が挙げられるが、これらに限定されない:
　Ｎ－（２－（メチルアミノ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－
３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　Ｎ－（２－（メトキシ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，
８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－Ｎ－メチル－５－（３－（エチルスルホニル
）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド；
　Ｎ，Ｎ－ジメチル－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－メチルカルボキサミド；
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　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－７－イル）（４－メチルピペラジン－１－イル）メタノン；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（２－ピペラジ
ン－１－イル）エチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（３－（４－メ
チルピペラジン－１－イル）プロピル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－
カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－７－イル）（モルホリノ）メタノン；
　アゼチジン－１－イル（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチ
ル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）メタノン；
　（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール－７－イル）（チアゾリジン（ｔｈａｉａｚｏｌｉｄｉｎ）－３－
イル）メタノン；
　（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシプロピル
）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシプロピル
）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシエチル）－３，８
－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　Ｎ－（２，３－ジヒドロキシプロピル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシ－２メチルプロピ
ル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（１－イソプロピルピペリジン－４
－イル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサ
ミド；
　Ｎ－（１－エチルピペリジン－４－イル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル
）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－チアゾール－２
－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（２－（２，２
，２－トリフルオロエトキシ）エチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（ピペリジン－
３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（ピペリジン－
４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（ピペリジン－
３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－（２－ヒドロキシエトキシ）
エチル－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミ
ド；
　５－（３－（シクロプロパンカルボキサミド）フェニル）－Ｎ－（２－（ジメチルアミ
ノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド；
　Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
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　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（（１－メチル
ピペリジン－４－イル）メチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド；
　Ｎ－（３－（ジメチルアミノ）プロピル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル
）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（２－（ピロリ
ジン－１－イル）エチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミ
ド；
　（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－
メチルピペリジン－３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
　（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－
メチルピペリジン－３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
　５－（３－（シクロプロパンカルボキサミド）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（
１－メチル－ピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボキサミド；
　５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ
）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボン酸アミド；
　［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール－７－イル］－（４－メチルピペラジン－１－イル）－メタノン；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボン酸（２－ジメチルアミノ－エチル）－アミド；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボン酸（３－ジメチルアミノ－プロピル）－アミド；
　（３－ジメチルアミノ－ピロリジン－１－イル）－［５－（３－エタンスルホニル－フ
ェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル］－メタノン
；
　Ｎ－エチル－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（ベンジルチオ）－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（Ｎ－エチルスルファモイル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチル－Ｎ
－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－
カルボキサミド；
　５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－
メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
　５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１
－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド；
　Ｎ－（２－（ジエチルアミノ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（３－モルホリ
ノプロピル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１
－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
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キサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メチル－Ｎ－（１－メチルピペリジ
ン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－８－メチル－Ｎ－（１－メチル
ピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
；
　５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－フルオロ－８－メチル－Ｎ
－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－
カルボキサミド；
　３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－８－メチル－Ｎ－
（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（１－（２－ヒドロキシエチル）ピ
ペリジン－４－イル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７
－カルボキサミド；
　２－（４－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）ピペリジン－１－イル）エチル
ジハイドロゲンホスフェート；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（１－（２－ヒドロキ
シエチル）ピペリジン－４－イル）－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－７－カルボキサミド；
　２－（４－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メチル－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）ピペリジン－１－イル）
エチルジハイドロゲンホスフェート；
　５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（１－（２－ヒドロキシエ
チル）ピペリジン－４－イル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール－７－カルボキサミド；
　２－（４－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）ピペリジン－１－イル
）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（１－（２－
ヒドロキシエチル）ピペリジン－４－イル）－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボキサミド；
　２－（４－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－８－
メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）ピペリジン－１
－イル）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－（（２－ヒドロキシエチル）
（メチル）アミノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－７－カルボキサミド；
　２－（（２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）エチル）（メチル）アミノ）
エチルジハイドロゲンホスフェート；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－（（２－ヒドロ
キシエチル）（メチル）アミノ）エチル）－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール－７－カルボキサミド；
　２－（（２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）エチル）（メチル）ア
ミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－（（２－ヒドロキシ
エチル）（メチル）アミノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
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インドール－７－カルボキサミド；
　２－（（２－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチ
ル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）エチル）（メチル）
アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－（（２
－ヒドロキシエチル）（メチル）アミノ）エチル）－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３
－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　２－（（２－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－８
－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）エチル）（メ
チル）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　Ｎ－（３－（エチル（２－ヒドロキシエチル）アミノ）プロピル）－５－（３－（エチ
ルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－７－カルボキサミド；
　２－（エチル（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）プロピル）アミノ）エ
チルジハイドロゲンホスフェート；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（３－（（２－ヒドロキシエチル）
（メチル）アミノ）プロピル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール－７－カルボキサミド；
　２－（（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド）プロピル）（メチル）アミノ
）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（（１ｒ，４ｒ）－４－ヒドロキシ
シクロヘキシル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（（１ｓ，４ｓ）－４－ヒドロキシ
シクロヘキシル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（４－（ヒドロキシメチル）シクロ
ヘキシル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（４－（２－ヒドロキシエチル）シ
クロヘキシル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カル
ボキサミド；
　（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール－７－イル）（４－（ヒドロキシメチル）ピペリジン－１－イル）
メタノン；
　（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール－７－イル）（４－（２－ヒドロキシエチル）ピペリジン－１－イ
ル）メタノン；
　（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール－７－イル）（４－ヒドロキシピペリジン－１－イル）メタノン；
　（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール－７－イル）（２－（ヒドロキシメチル）ピロリジン－１－イル）
メタノン；
　（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール－７－イル）（２－（ヒドロキシメチル）モルホリノ）メタノン；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（３－ヒドロキシプロピル）－３，
８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（３－ヒドロキシブチル）
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－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（３－ヒドロキシブチル）
－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（３－ヒドロキシ－３－メチルブチ
ル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
；
　（Ｓ）－Ｎ－（３－（ジメチルアミノ）－２－ヒドロキシプロピル）－５－（３－（エ
チルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－７－カルボキサミド；
　（Ｓ）－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）－３－ヒドロキシプロピル）－５－（３－（エ
チルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－７－カルボキサミド；
　Ｎ－（３－（エチル（２－ヒドロキシエチル）アミノ）プロピル）－５－（３－（エチ
ルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（３－（（２－ヒドロキシエチル）
（メチル）アミノ）プロピル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール－７－カルボキサミド；
　Ｎ－（２－（エチル（２－ヒドロキシエチル）アミノ）エチル）－５－（３－（エチル
スルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－
７－カルボキサミド；及び
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－（（２－ヒドロキシエチル）
（メチル）アミノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－７－カルボキサミド。
【０５１２】
　さらに、本発明の化合物の特定の例には以下が挙げられるが、これらに限定されない：
　５－フェニル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－
メチルベンゼンスルホンアミド；５
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール；
　８－クロロ－５－［３－（エチルスルホニル）フェニル］－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［４’，３’：４，５］ピロロ［２，３－ｂ］ピリジン；
　Ｎ’－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２
，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－Ｎ，Ｎ－ジメチル－プロパン－１，
３－ジアミン；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－エトキシ－３－メチル－９Ｈ－ジピリ
ド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　３－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロパン－１－オール；
　（Ｓ）－１－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリ
ド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロパン－２－オール
；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボン酸；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール－８－オール；
　Ｎ－（３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５
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－イル）フェニル）シクロプロパンカルボキサミド；
　Ｎ－エチル－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－５－イル）ベンゼンスルホンアミド；
　８－エトキシ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（２，２，２－トリフ
ルオロエトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール；及び
　（Ｒ）－３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１，２－ジオール。
【０５１３】
　さらに、本発明の化合物の特定の例には以下が挙げられるが、これらに限定されない：
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピ
ペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　Ｎ－（２－（メトキシ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，
８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（３－（４－メ
チルピペラジン－１－イル）プロピル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－
カルボキサミド；
　（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシプロピル
）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシエチル）－３，８
－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　Ｎ－（１－エチルピペリジン－４－イル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル
）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（シクロプロパンカルボキサミド）フェニル）－Ｎ－（２－（ジメチルアミ
ノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド；
　Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（（１－メチル
ピペリジン－４－イル）メチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド；
　（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－
メチルピペリジン－３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
　５－（３－（シクロプロパンカルボキサミド）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（
１－メチル－ピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボキサミド；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボン酸アミド；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボン酸（２－ジメチルアミノ－エチル）－アミド；
　５－（３－（Ｎ－エチルスルファモイル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチル－Ｎ
－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－
カルボキサミド；及び
　５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－
メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド。
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【０５１４】
　さらに、本発明の化合物の特定の例には以下が挙げられるが、これらに限定されない：
　｛３－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２
，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロピル｝－ジメチル－アミ
ン；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－８－（１－メチル－ピペリジ
ン－４－イルメトキシ）－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－（１－エチル－ピペリジン－４－イル
メトキシ）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　Ｌ－バリン－２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジ
ピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－エチル　エステル
；
　Ｌ－アラニン－（Ｒ）－２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－１－メ
チル－エチル　エステル；
　３－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－（１－メチル－ピペリジ
ン－４－イルメトキシ）－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチルピペリ
ジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　Ｎ－シクロプロピル－３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）
メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズアミド；
　５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチ
ルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　Ｎ－メチル－３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ
）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンゼンスルホンアミド；
　Ｎ，Ｎ－ジメチル－３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メ
トキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンゼンスルホンアミド
；
　Ｎ－（３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）フェニル）シクロプロパンカルボキサ
ミド；
　５－（３－（エチルチオ）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－
４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－エトキシフェニル）－３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イ
ル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（ピペリジン－４－イ
ルメトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチ
ルピロリジン－３－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチ
ルピロリジン－３－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチ
ルピロリジン－２－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（ピロリジン
－３－イルメトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（ピロリジン
－３－イルメトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－アミ
ン；
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　Ｎ－（３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－５－イル）フェニル）シクロプロパンカルボキサミド；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（（１－メチルピペリ
ジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（ピペリジン－４－イ
ルメトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（（１－メチルピペリジン－４－イ
ル）メトキシ）－３－（トリフルオロメチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（（１－メチルピペリジン－４－イ
ル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－３－カルボニトリル；
　２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－７－フルオロ－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルエタンアミン
；
　３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－７－フルオロ－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１
－アミン；
　３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－アミン；
　２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルエタンアミン；
　３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－アミン；
　２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジエチルエタンアミン；
　２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルエタンアミン；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（２－（ピロリジン－
１－イル）エトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（２－（４－メチルピ
ペラジン－１－イル）エトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（Ｓ）－２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル　２－アミノプロパノアート；
　（Ｓ）－３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル　２－アミノプロパノアート；
　（Ｒ）－１－（ジメチルアミノ）－３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－２
－オール；
　４－（２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）モルホリン；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（１－メチルピペリジ
ン－４－イルオキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－（トリフルオロメチル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－
１－アミン；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）
エタノール；
　ジ－ｔｅｒｔ－ブチル－２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェ
ニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピ
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ル）（エチル）アミノ）エチルホスフェート；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）
エチルジハイドロゲンホスフェート；
　Ｎ－シクロプロピル－３－（８－（３－（エチル（２－ヒドロキシエチル）アミノ）プ
ロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズア
ミド；
　ジ－ｔｅｒｔ－ブチル－２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フ
ェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロ
ピル）（エチル）アミノ）エチルホスフェート；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－３－メチル－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ
）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（４－クロロ－６－メチル－９Ｈ－カルバゾール－１－イルオキシ）プロ
ピル）（エチル）アミノ）－エタノール；
　ジ－ｔｅｒｔ－ブチル　２－（エチル（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニ
ル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル
）アミノ）エチルホスフェート；
　２－（エチル（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）アミノ）エチルジハイ
ドロゲンホスフェート；
　３－（３－クロロ－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－シクロプロピルベンズアミド；
　３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－８－（（１－メチ
ルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－フルオロ－８－（（１－メチルピペ
リジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）エタノー
ル；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）エチルジ
ハイドロゲンホスフェート；
　３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－エチルベンゼンスルホンアミド；
　３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ，Ｎ－ジメチルベンゼンスルホンアミド；
　（Ｓ）－３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル　２－アミノプロパノアート；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）
エタノール；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）
エチルジハイドロゲンホスフェート；
　１－（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）ピペリジン－４－オー
ル；
　８－（３－（１Ｈ－イミダゾール－１－イル）プロポキシ）－３－クロロ－５－（３－
（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
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　２－（（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（メチル）アミノ）エタノー
ル；
　ジ－ｔｅｒｔ－ブチル　２－（（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－
３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（メ
チル）アミノ）エチルホスフェート；
　２－（（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（メチル）アミノ）エチルジ
ハイドロゲンホスフェート，二塩酸塩；
　２－（（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（メチル）アミノ）エチルジ
ハイドロゲンホスフェート；
　（Ｓ）－１－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３－（ジメチルアミノ）プロ
パン－２－オール；
　（Ｓ）－１－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３－（ジメチルアミノ）プロ
パン－２－イルジハイドロゲンホスフェート；
　（Ｒ）－１－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３－（ジメチルアミノ）プロ
パン－２－イルジハイドロゲンホスフェート；
　３－クロロ－Ｎ－（３－メチル－４－（４－メチルピペラジン－１－イル）フェニル）
－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－５－アミン；
　５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－８－（（１－メチルピペリジン
－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　２－（（２－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）（エチル）アミノ）エ
タノール；
　２－（（２－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）（メチル）アミノ）エ
タノール；
　２－（（２－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）（メチル）アミノ）エタノール；
　２－（（２－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）（メチル）アミノ）エ
タノール；
　１－（２－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）ピペリジン－４－オール
；
　２－（（２－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）（エチル）アミノ）エ
タノール；
　２－（（２－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）（エチル）アミノ）エタノール；
　１－（２－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）ピペリジン－４－オール
；
　１－（２－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）ピペリジン－４－オール；
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　１－（２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール－８－イルオキシ）エチル）ピペリジン－４－オール；
　１－（２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）ピペリジン－４－オール；
　１－（２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）ピペリジン－４－オール；
　Ｎ－シクロプロピル－３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズアミド；
　３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－メチルベンゼンスルホンアミド；
　８－（２－（１Ｈ－イミダゾール－１－イル）エトキシ）－５－（３－（エチルスルホ
ニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　８－（２－（１Ｈ－イミダゾール－１－イル）エトキシ）－３－クロロ－５－（３－（
エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（１－（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）－１Ｈ－イミダゾール－４－
イル）メタノール；
　（１－（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）－１Ｈ－イミダゾール－４－
イル）メチルジハイドロゲンホスフェート；
　８－（３－（４Ｈ－１，２，４－トリアゾール－４－イル）プロポキシ）－５－（３－
（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
；
　８－（３－（１Ｈ－１，２，３－トリアゾール－１－イル）プロポキシ）－５－（３－
（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
；
　（１－（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）－１Ｈ－イミダゾール－４－
イル）メタノール；
　（１－（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）－１Ｈ－イミダゾール－４－
イル）メチルジハイドロゲンホスフェート；
　８－（３－（４Ｈ－１，２，４－トリアゾール－４－イル）プロポキシ）－３－クロロ
－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
；
　８－（３－（１Ｈ－１，２，３－トリアゾール－１－イル）プロポキシ）－３－クロロ
－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
；
　（１－（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）－１Ｈ－イミダゾー
ル－４－イル）メタノール；
　（１－（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）－１Ｈ－イミダゾー
ル－４－イル）メチルジハイドロゲンホスフェート；
　８－（３－（４Ｈ－１，２，４－トリアゾール－４－イル）プロポキシ）－５－（３－
（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール；
　８－（３－（１Ｈ－１，２，３－トリアゾール－１－イル）プロポキシ）－５－（３－
（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール；
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　（１－（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）－１Ｈ－イミダゾー
ル－４－イル）メタノール；
　（１－（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）－１Ｈ－イミダゾー
ル－４－イル）メチルジハイドロゲンホスフェート；
　８－（３－（４Ｈ－１，２，４－トリアゾール－４－イル）プロポキシ）－３－クロロ
－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール；
　８－（３－（１Ｈ－１，２，３－トリアゾール－１－イル）プロポキシ）－３－クロロ
－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール；
　２－（（２，２－ジフルオロエチル）（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニ
ル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル
）アミノ）エタノール；
　２－（（２，２－ジフルオロエチル）（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニ
ル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル
）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（２，２－ジフルオロエチル
）アミノ）エタノール；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（２，２－ジフルオロエチル
）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（２，２－ジフルオ
ロエチル）アミノ）エタノール；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（２，２－ジフルオ
ロエチル）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（２，２－ジフルオ
ロエチル）アミノ）エタノール；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（２，２－ジフルオ
ロエチル）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（２，２，２－トリフルオロ
エチル）アミノ）エタノール；
　２－（（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（２，２，２－トリフルオロ
エチル）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（２，２，２－トリフルオロ
エチル）アミノ）エタノール；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（２，２，２－トリフルオロ
エチル）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（２，２，２－トリ
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フルオロエチル）アミノ）エタノール；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（２，２，２－トリ
フルオロエチル）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（２，２，２－トリ
フルオロエチル）アミノ）エタノール；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（２，２，２－トリ
フルオロエチル）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（エチル（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）アミノ）－２，２－ジ
フルオロエタノール；
　２－（エチル（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）アミノ）－２，２－ジ
フルオロエチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）－２，２
－ジフルオロエタノール；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）－２，２
－ジフルオロエチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）
－２，２－ジフルオロエタノール；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）
－２，２－ジフルオロエチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）
－２，２－ジフルオロエタノール；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）
－２，２－ジフルオロエチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（エチル（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－１，１－ジフルオロプロピル）
アミノ）エタノール；
　２－（エチル（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－１，１－ジフルオロプロピル）
アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－１，１－ジフルオロプロピル）（エチ
ル）アミノ）エタノール；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－１，１－ジフルオロプロピル）（エチ
ル）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－１，１－ジフルオロプロピル
）（エチル）アミノ）エタノール；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
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Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－１，１－ジフルオロプロピル
）（エチル）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－１，１－ジフルオロプロピル
）（エチル）アミノ）エタノール；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－１，１－ジフルオロプロピル
）（エチル）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（エチル（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３，３－ジフルオロプロピル）
アミノ）エタノール；
　２－（エチル（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３，３－ジフルオロプロピル）
アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３，３－ジフルオロプロピル）（エチ
ル）アミノ）エタノール；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３，３－ジフルオロプロピル）（エチ
ル）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３，３－ジフルオロプロピル
）（エチル）アミノ）エタノール；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３，３－ジフルオロプロピル
）（エチル）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３，３－ジフルオロプロピル
）（エチル）アミノ）エタノール；及び
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３，３－ジフルオロプロピル
）（エチル）アミノ）エチルジハイドロゲンホスフェート。
【０５１５】
　さらに、本発明の化合物の特定の例には以下が挙げられるが、これらに限定されない：
　｛３－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２
，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロピル｝－ジメチル－アミ
ン；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－８－（１－メチル－ピペリジ
ン－４－イルメトキシ）－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　３－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－（１－メチル－ピペリジ
ン－４－イルメトキシ）－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチルピペリ
ジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　Ｎ－シクロプロピル－３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）
メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズアミド；
　５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチ
ルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　Ｎ－（３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）フェニル）シクロプロパンカルボキサ
ミド；
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　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（ピペリジン－４－イ
ルメトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－アミ
ン；
　Ｎ－（３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－５－イル）フェニル）シクロプロパンカルボキサミド；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（（１－メチルピペリ
ジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（ピペリジン－４－イ
ルメトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－アミン；
　３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－アミン；
　（Ｒ）－１－（ジメチルアミノ）－３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－２
－オール；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）
エタノール；
　ジ－ｔｅｒｔ－ブチル－２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェ
ニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピ
ル）（エチル）アミノ）エチルホスフェート；
　２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）
エチルジハイドロゲンホスフェート；
　３－（３－クロロ－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－シクロプロピルベンズアミド；
　３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－８－（（１－メチ
ルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－エチルベンゼンスルホンアミド；
　２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミノ）
エチルジハイドロゲンホスフェート；
　２－（（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（メチル）アミノ）エチルジ
ハイドロゲンホスフェート；
　（Ｓ）－１－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３－（ジメチルアミノ）プロ
パン－２－オール；
　（Ｓ）－１－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３－（ジメチルアミノ）プロ
パン－２－イルジハイドロゲンホスフェート；及び
　（Ｒ）－１－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３－（ジメチルアミノ）プロ
パン－２－イルジハイドロゲンホスフェート。
【０５１６】
　さらに、本発明の化合物の特定の例には以下が挙げられるが、これらに限定されない：
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　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール；及び
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール－８－オール。
【０５１７】
　本発明の化合物のさらなる特定の例には以下が挙げられるが、これらに限定されない：
　５－ブロモ－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－フェニル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－ブロモ－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－ブロモ－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（メチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
；
　Ｎ－（３－（９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）フェニル）エタンス
ルホンアミド；
　５－ｍ－トリル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　Ｎ－シクロプロピル－３－（９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベン
ゼンスルホンアミド；
　５－（３－メトキシフェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－２－
メトキシ－Ｎ－メチルベンゼンスルホンアミド；
　３－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－
メチルベンゼンスルホンアミド；
　３－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ，
Ｎ－ジメチルベンゼンスルホンアミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール；
　Ｎ－（３－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）
フェニル）プロピオンアミド；
　Ｎ－シクロプロピル－３－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－５－イル）ベンズアミド；
　Ｎ－（４－（９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イルチオ）フェニル）アセ
トアミド；
　５－（ベンジルチオ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（フェニルチオ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（ベンジルチオ）－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（ベンジルチオ）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　８－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド
［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　８－クロロ－５－［３－（エチルスルホニル）フェニル］－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［４’，３’：４，５］ピロロ［２，３－ｂ］ピリジン；
　Ｎ’－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２
，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－Ｎ，Ｎ－ジメチル－プロパン－１，
３－ジアミン；
　Ｎ’－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２
，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－Ｎ，Ｎ－ジメチル－エタン－１，２
－ジアミン；
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　［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－
ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－（３－モルホリン－４－イル－プロピル）
－アミン；
　［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－
ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－（１－メチル－ピペリジン－４－イル）－
アミン；
　２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルアミノ］－エタノール；
　［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－
ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－（１－メチル－ピペリジン－４－イルメチ
ル）－アミン；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－エチル－３－メチル－９Ｈ－ジピリド
［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ
；４’，３’－ｄ］ピロール－８－カルボニトリル；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ
；４’，３’－ｄ］ピロール－８－カルボン酸アミド；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－エトキシ－３－メチル－９Ｈ－ジピリ
ド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－エタノール；
　３－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロパン－１－オール；
　（Ｒ）－２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリ
ド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシメチル］－プロパン－１，
３－ジオール；
　（Ｓ）－２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリ
ド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシメチル］－プロパン－１，
３－ジオール；
　１－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－２－メチル－プロパン－２－オ
ール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－８－フェノキシ－９Ｈ－ジピ
リド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－８－（チアゾール－５－イル
メトキシ）－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　（Ｓ）－１－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリ
ド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロパン－２－オール
；
　（Ｒ）－１－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリ
ド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロパン－２－オール
；
　３－（３－ブロモ－５－クロロ－ピリジン－２－イルアミノ）－５－クロロ－１－（４
－メトキシ－ベンジル）－１Ｈ－ピラジン－２－オン；
　５－クロロ－３－（５－クロロ－３－トリメチルシラニルエチニル－ピリジン－２－イ
ルアミノ）－１－（４－メトキシ－ベンジル）－１Ｈ－ピラジン－２－オン；
　３，８－ジクロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；



(137) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

　（Ｒ）－１－［３－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－９Ｈ－ジピリ
ド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロパン－２－オール
；
　２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］メチル　アミン；
　２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］メタンチオール；
　２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，
３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］エタンチオール；
　５－［３－（シクロプロピルカルボキサミド）フェニル］－７－（４－メトキシベンジ
ル）－３－メチル－７，９－ジヒドロ－８Ｈ－ピリド［４’，３’：４，５］ピロロ［２
，３－ｂ］ピリジン－８－オン；
　８－クロロ－５－［３－（シクロプロピルカルボキサミド）フェニル］－３－メチル－
９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　２－［５－（３－シクロプロピルカルボニルアミノ－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－
ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］エタンチオール；
　９－（３－エタンスルホニル－フェニル）－５Ｈ－ピラジノ［２，３－ｂ］インドール
；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－７－（トリフルオロ
メチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール　アセテート；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－７－カルボン酸；
　５－（３－（シクロプロパンカルボキサミド）フェニル）－Ｎ－（２－（ジメチルアミ
ノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド；
　５－クロロ－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（シクロプロパンカルボキサミド）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（
１－メチル－ピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボキサミド；
　５－クロロ－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ
）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボニトリル；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボン酸　メチル　エステル；
　［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール－７－イル］－メタノール；
　［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール－７－イルメチル］－ジメチル－アミン；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７－モルホリン－４－イルメ
チル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７－（４－メチル－ピペラジ
ン－１－イルメチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７－ピロリジン－１－イルメ
チル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
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］インドール－７－イルメチル］－エチル－アミン；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－７－カルボン酸；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７－（２Ｈ－テトラゾール－
５－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　６－ブロモ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸　メチル　エステル；
　８－ブロモ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸　メチル　エステル；
　６－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸　メチル　エステル；
　８－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸　メチル　エステル；
　５－（ベンジルチオ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボン酸；
　５－（ベンジルチオ）－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール－８－オール；
　８－メトキシ－３－メチル－５－（３－（ピロリジン－１－イルスルホニル）フェニル
）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　（Ｒ）－８－メトキシ－３－メチル－５－（３－（ピロリジン－３－イルスルホニル）
フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　Ｎ－シクロプロピル－４－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－５－イル）ピコリンアミド；
　Ｎ－（３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５
－イル）フェニル）アセトアミド；
　Ｎ－（３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５
－イル）フェニル）シクロプロパンカルボキサミド；
　Ｎ－シクロプロピル－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］
インドール－５－イル）ベンズアミド；
　Ｎ，Ｎ－ジエチル－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール－５－イル）ベンズアミド；
　５－（ベンゾ［ｄ］［１，３］ジオキソール－５－イル）－８－メトキシ－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　６－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル
）－４Ｈ－クロメン－４－オン；
　Ｎ－（２－ヒドロキシエチル）－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズアミド；
　（３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イ
ル）フェニル）（ピロリジン－１－イル）メタノン；
　Ｎ－エチル－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－５－イル）ベンゼンスルホンアミド；
　８－エトキシ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール；
　８－（ジフルオロメトキシ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチ
ル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（２，２，２－トリフ
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ルオロエトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（２－メトキシエトキシ）－３－メ
チル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）アセトニトリル；
　３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパンニトリル；
　（Ｒ）－８－（１－ｔｅｒｔ－ブチルジフェニルシリルオキシ）プロパン－２－イルオ
キシ）－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール；
　（Ｒ）－２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール；
　（Ｓ）－２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール；
　１－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－２－オール；
　（Ｓ）－４－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－２－メチルペンタン－２－オール；
　２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エタノール；
　３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール；
　３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－オール；
　（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－
ｂ］インドール－８－オール；
　２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エタノール；
　５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１
－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド；
　（Ｒ）－８－（（２，２－ジメチル－１，３－ジオキソラン－４－イル）メトキシ－５
－（３－エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イン
ドール；
　（Ｓ）－３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１，２－ジオール；
　（Ｒ）－３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１，２－ジオール；
　（Ｒ）－１－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－２－オール；
　（Ｓ）－１－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－２－オール；
　（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール－７－アミン；
　３－（ジメチルアミノ）－Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メ
トキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）プロパンアミ
ド；
　Ｎ－（３－（７－アミノ－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール－５－イル）フェニル）－シクロプロパンカルボキサミド；
　Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ
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－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）－シクロプロパンカルボキサミド；
　１－アセチル－Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３
－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）ピペリジン－４－カルボ
キサミド；
　３－（７－アミノ－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－５－イル）－Ｎ－シクロプロピルベンズアミド；
　３－（７－（シクロプロパンカルボキサミド）－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－シクロプロピルベンズアミド；
　７－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　７－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－８－オール；
　３－（７－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール；
　ｔｅｒｔ－ブチル　７－（ｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル（メチル）アミノ）－５－（
３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－９－カルボキシレート；
　５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－Ｎ，３－ジメチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－アミン；
　Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）－Ｎ－メチルシクロプロパンカルボキサ
ミド；
　３－（ジメチルアミノ）－Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メ
トキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）－Ｎ－メチル
プロパンアミド；
　３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパンニトリル；
　（３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イ
ル）フェニル）（モルホリノ）メタノン；
　Ｎ－メトキシ－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール－５－イル）ベンズアミド；
　５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－（シクロプロピルメトキシ）－３－メ
チル－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール；
　８－（３－（ベンジルオキシ）プロポキシ）－３－クロロ－５－（３－（エチルスルホ
ニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール；
　３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（３－ヨードプロポキ
シ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；
　８－（３－（１Ｈ－イミダゾール－１－イル）プロポキシ）－３－クロロ－５－（３－
（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール；及び
　５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１
－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド。
【０５１８】
　本発明の化合物は、薬学的に許容され得る塩、生物学的に加水分解可能なエステル、生
物学的に加水分解可能なアミド、生物学的に加水分解可能なカルバマート、溶媒和物、水
和物又はそれらのプロドラッグの形態であってもよいことに留意する。例えば、該化合物
は、インビボで水素などの異なる置換基に変換可能な置換基を含んでいてもよい。
【０５１９】
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　特定の一変形において、該化合物は、塩酸塩、トリフルオロ酢酸塩、トルエンスルホン
酸塩、ベンゼンスルホン酸塩、メタンスルホン酸塩、コハク酸塩、酒石酸塩、クエン酸塩
、フマル酸塩、硫酸塩、リン酸塩、安息香酸塩、二塩化水素塩、二トリフルオロ酢酸塩、
トシレート塩、ヘミフマレート塩、乳酸塩、リンゴ酸塩、馬尿酸塩及び臭化水素酸塩から
なる群から選択される塩の形態である。
【０５２０】
　別の特定の変形において、該化合物は、塩酸塩、トルエンスルホン酸塩、ヘミフマレー
ト塩及び馬尿酸塩からなる群から選択される塩の形態である。さらに別の特定の変形にお
いて、該化合物は、塩酸塩の形態である。特定の一変形において、該塩酸塩は、アセトニ
トリル中で形成される。また別の特定の変形において、該化合物は、ヘミフマレート塩の
形態である。特定の一変形において、該ヘミフマレート塩は、メタノール中で形成される
。
【０５２１】
　本発明の化合物は、その活性状態において、もっぱら又は大部分がエノール互変異性体
であってもよいことにさらに留意する。該化合物は、立体異性体の混合物で存在するか、
あるいは単一の立体異性体を含んでもよいことに、さらに留意する。
【０５２２】
　本発明はまた、上記の実施態様及び変形のいずれか１つの化合物を有効成分として含む
医薬組成物を提供する。さらに、該組成物は経口投与に適した固体又は液体の製剤であり
得る。さらなる変形において、該医薬組成物は錠剤であり得る。また別の変形において、
該医薬組成物は非経口投与に適した液体製剤であり得る。
【０５２３】
　一実施態様において、上記の実施態様及び変形のいずれか１つの化合物を含む医薬組成
物であって、該組成物が、経口、非経口、腹腔内、静脈内、動脈内、経皮、舌下、筋肉内
、直腸内、口腔内、鼻腔内、リポソーム、吸入、膣内、眼内、局所送達（例えば、カテー
テル又はステントによる）、皮下、脂肪内、関節内及びくも膜下腔内からなる群より選択
される経路による投与に適した医薬組成物が提供される。
【０５２４】
　別の実施態様において、以下を含む医薬組成物が提供される：
　式：
【０５２５】
【化１４６】

【０５２６】
を有する化合物
（ここで、該化合物の少なくとも一部分は、以下の１つ以上を含む物理的特性により特徴
付けられる非晶質型として存在する：
　（ａ）化合物８８のＡＣＮ及び水溶液を凍結乾燥することにより形成され得る；
　（ｂ）識別可能なピークがない分散ハロにより特徴付けられるＸＲＰＤスペクトルを有
する；及び／又は
　（ｃ）イオンクロマトグラフィーを使用すると、７．６重量％のＣｌ－の存在を示す。
）。
【０５２７】
　さらに別の実施態様において、以下を含む医薬組成物が提供される：
　式：
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【０５２８】
【化１４７】

【０５２９】
を有する化合物
（ここで、該化合物の少なくとも一部分は、以下の１つ以上を含む物理的特性により特徴
付けられる非晶質型として存在する：
　（ａ）化合物８８のＡＣＮ及び水溶液を凍結乾燥することにより形成され得る；
　（ｂ）識別可能なピークがない分散ハロにより特徴付けられるＸＲＰＤスペクトルを有
する；及び／又は
　（ｃ）イオンクロマトグラフィーを使用すると、７．６重量％のＣｌ－の存在を示す。
）；及び
１つ以上の薬学的担体。
【０５３０】
　上記実施態様の一変形において、該化合物の０．１（重量）％から１００（重量）％が
、アモルファス形態として該組成物中に存在する。上記実施態様のさらなる変形において
、該化合物の０．１（重量）％から９９（重量）％が、アモルファス形態として該組成物
中に存在する。上記実施態様のさらに別の変形において、該化合物の０．１（重量）％よ
り多くが、アモルファス形態として該組成物中に存在する。上記実施態様のまた別の変形
において、該化合物の１（重量）％より多くが、アモルファス形態として該組成物中に存
在する。上記実施態様の別の変形において、該化合物の５（重量）％より多くが、アモル
ファス形態として該組成物中に存在する。上記実施態様のさらに別の変形において、該化
合物の１０（重量）％より多くが、アモルファス形態として該組成物中に存在する。上記
実施態様のまた別の変形において、該化合物の５０（重量）％より多くが、アモルファス
形態として該組成物中に存在する。上記実施態様のさらなる変形において、該化合物の７
５（重量）％より多くが、アモルファス形態として該組成物中に存在する。上記実施態様
のさらにさらなる変形において、該化合物の９０（重量）％より多くが、アモルファス形
態として該組成物中に存在する。上記実施態様のまたさらなる変形において、該化合物の
９９（重量）％より多くが、アモルファス形態として該組成物中に存在する。上記実施態
様の別の変形において、該化合物の９９（重量）％より多くが、アモルファス形態として
該組成物中に存在する。
【０５３１】
　上記の実施態様及び変形のさらなる変形において、組成物は、経口投与に適された丸剤
又はカプセル剤である。上記実施態様及び変形のさらにさらなる変形において、該組成物
は、丸剤、錠剤、カプセル剤、エマルション、懸濁剤、マイクロ懸濁剤、ウェハー剤、ス
プリンクル剤（sprinkle）、チューイングガム、粉末剤、凍結乾燥粉末剤、顆粒剤及びト
ローチ剤からなる群から選択される経口投薬形態である。上記の実施態様及び変形のまた
さらなる変形において、該組成物は、懸濁剤、マイクロ懸濁剤、エマルション、注入前の
懸濁化又は乳化に適した固体型、及び埋め込み式デバイスからなる群から選択される非経
口投薬形態である。上記の実施態様及び変形の別の変形において、該組成物は、局所又は
経皮投与に適している。上記の実施態様及び変形のさらに別の変形において、該組成物は
、懸濁剤、マイクロ懸濁剤、エマルション、クリーム剤、ゲル剤、軟膏、ローション剤、
チンキ剤、ペースト、粉末剤、フォーム剤、エアゾール剤、灌注剤、スプレー剤、坐薬、
包帯、及び皮膚パッチからなる群から選択される、局所又は経皮投薬形態である。上記の
実施態様及び変形のさらに別の変形において、該組成物は、粉末剤、エアゾール剤、懸濁
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剤、マイクロ懸濁剤及びエマルションからなる群から選択される肺投薬形態である。
【０５３２】
　上記の実施態様及び変形のまた別の変形において、化合物の多形体は、投与後しばらく
は少なくとも部分的に保存される。
【０５３３】
　本発明はまた、上記実施態様及び変形のいずれか１つの化合物又は組成物、ならびに、
該化合物が投与されるべき病態、該化合物の保存情報、服用情報、及び該化合物の投与方
法に関する指示からなる群より選択される、１つ以上の情報形態を含む使用説明書を含む
、キットを提供する。一変形において、該キットは、該化合物又は組成物を複数回投与の
形態で含む。
【０５３４】
　他の実施態様において、本発明は、上記実施態様及び変形のいずれか１つの化合物又は
組成物、及び包装材料を含有する製品を提供する。一変形において、該包装材料は、該化
合物又は組成物を収容するための容器を包含する。該容器は、該化合物若しくは組成物が
投与されるべき病態、保存情報、服用情報及び／又は該化合物若しくは組成物の投与方法
に関する指示を示すラベルを含んでもよい。上記実施態様及び変形に関して、該製品は、
該化合物又は組成物を複数回投与の形態で含んでもよい。
【０５３５】
　他の実施態様において、本発明は、上記実施態様及び変形のいずれか１つの化合物又は
組成物を対象に投与することを含む、治療方法を提供する。
【０５３６】
　また他の実施態様において、本発明は、キナーゼを、上記実施態様及び変形のいずれか
１つの化合物又は組成物と接触させることを含む、キナーゼの阻害方法を提供する。
【０５３７】
　さらに他の実施態様において、上記実施態様及び変形のいずれか１つの化合物又は組成
物を、インビボでキナーゼを阻害するために、対象内に存在させることを含む、キナーゼ
の阻害方法を提供する。
【０５３８】
　また他の側面において、キナーゼが病態の病理及び／又は症候に寄与する活性を有する
病態を治療する方法であって、該方法が、上記実施態様及び変形のいずれか１つの化合物
を対象に投与し、該化合物が該対象内に該病態への治療有効量で存在することを含む、方
法を提供する。
【０５３９】
　本発明はまた、第一の化合物を対象に投与し、該第一の化合物がインビボで第二の化合
物に変換され、該第二の化合物がインビボでキナーゼを阻害し、該第二の化合物が上記実
施態様及び変形のいずれか１つの化合物であることを含む、キナーゼの阻害方法を提供す
る。
【０５４０】
　また他の実施態様において、キナーゼが病態の病理及び／又は症候に寄与する活性を有
する病態を予防または治療する方法であって、該方法が、上記実施態様及び変形のいずれ
か１つの化合物または組成物を、対象内に該病態への治療有効量で存在することを含む、
方法を提供する。
【０５４１】
　本発明はまた、キナーゼが病態の病理及び／又は症候に寄与する活性を有する病態を予
防または治療する方法であって、該方法が、第一の化合物を対象に投与し、該第一の化合
物がインビボで上記実施態様及び変形のいずれか１つの第二の化合物に変換され、該第二
の化合物が対象内に該病態への治療有効量で存在することを含む、方法を提供する。
【０５４２】
　加えて、キナーゼが病態の病理及び／又は症候に寄与する活性を有する病態を予防また
は治療する方法であって、該方法が、上記実施態様及び変形のいずれか１つの化合物また



(144) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

は組成物を投与し、該化合物又は組成物が対象内に該病態への治療有効量で存在すること
を含む、方法を提供する。
【０５４３】
　それぞれの上記実施態様及び変形において、該キナーゼは、オーロラキナーゼであって
よい。それぞれの上記実施態様及び変形の特定の変形において、該キナーゼは、オーロラ
Ｂキナーゼである。
【０５４４】
　他の実施態様において、治療有効量の本発明の化合物又は組成物を、それを必要とする
哺乳動物種に投与することを含む、癌の治療方法が提供される。一つの実施態様において
、癌は、扁平上皮細胞癌、星状細胞腫、カポジ肉腫、膠芽細胞腫、非小細胞肺癌、膀胱癌
（bladder cancer）、頭頚部癌、黒色腫、卵巣癌、前立腺癌、乳癌、小細胞肺癌、神経膠
腫、結腸直腸癌、尿生殖器癌、消化管癌、甲状腺癌、皮膚癌、腎臓癌、直腸癌、結腸癌、
子宮頚癌、中皮腫、膵臓癌、肝臓癌、子宮癌、脳腫瘍、膀胱癌（urinary bladder cancer
）及び多発性骨髄腫を含む血液癌からなる群より選択される。特定の実施態様において、
該化合物または方法は、癌の成長阻害、癌の転移抑制、アポトーシス抑制などに有用であ
る。
【０５４５】
　他の実施態様において、炎症、炎症性腸疾患、乾癬又は移植片拒絶反応を治療する方法
であった、該方法が、それを必要とする哺乳動物種に、治療有効量の本発明の化合物また
は組成物を投与することを含む、方法を提供する。
【０５４６】
　他の実施態様において、筋萎縮性側索硬化症、大脳皮質基底核変性症、ダウン症、ハン
チントン舞踏病、パーキンソン病、脳炎後パーキンソン症候群（postencephelatic parki
nsonism）、進行性核上麻痺、ピック病、ニーマン・ピック病、脳卒中、頭部外傷及び他
の慢性神経変性疾患、双極性疾患、情動障害、うつ病、統合失調症、認知障害、脱毛及び
薬剤による避妊を予防又は治療する方法であって、該方法が、そのような予防及び／又は
治療を必要とする、ヒトを含む哺乳動物に、治療有効量の上記実施態様のいずれか１つの
化合物または組成物を投与することを含む、方法を提供する。
【０５４７】
　また他の実施態様において、軽度認知障害、加齢による記憶障害、加齢による認知機能
低下、非認知症性認識機能障害、軽度認知機能低下、軽度神経認知機能低下、老年期健忘
症、記憶障害及び認識機能障害、並びに男性型脱毛症を予防又は治療する方法であって、
該方法が、そのような予防及び／又は治療を必要とする、ヒトを含む哺乳動物に、治療有
効量の上記実施態様のいずれか１つの化合物または組成物を投与することを含む、方法を
提供する。
【０５４８】
　更なる実施態様において、認知症関連疾患、アルツハイマー病及びキナーゼが関連する
状態を予防又は治療する方法であって、該方法が、それを必要とする哺乳動物に、治療有
効量の上記実施態様のいずれか１つの化合物又は組成物を投与することを含む、方法を提
供する。一つの特定の変形において、該認知症関連疾患は、パーキンソン型前頭側頭型認
知症、グアム島パーキンソン認知症複合、ＨＩＶ認知症、神経原線維変化の病理に関連す
る疾患、前認知症状態、血管性認知症、レヴィー小体認知症、前頭側頭型認知症及びボク
サー認知症からなる群より選択される。
【０５４９】
　他の実施態様において、関節炎の治療方法であった、該方法が、それを必要とする哺乳
動物に、治療有効量の上記実施態様のいずれか１つの化合物または組成物を投与すること
を含む、方法を提供する。
【０５５０】
　さらに他の実施態様において、薬剤としての使用のための、上記実施態様及び変形のい
ずれか１つの化合物を提供する。
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【０５５１】
　また他の実施態様において、キナーゼを阻害するための薬剤の製造における使用のため
の、上記実施態様及び変形のいずれか１つの化合物を提供する。
【０５５２】
　更なる実施態様において、キナーゼが病態の病理及び／又は症候に寄与する活性を有す
る病態を治療する薬剤の製造における使用のための上記実施態様及び変形のいずれか１つ
の化合物を提供する。
【０５５３】
　なお更なる実施態様において、癌、炎症、炎症性腸疾患、乾癬、移植片拒絶反応、筋萎
縮性側索硬化症、大脳皮質基底核変性症、ダウン症、ハンチントン舞踏病、パーキンソン
病、脳炎後パーキンソン症候群（postencephelatic parkinsonism）、進行性核上麻痺、
ピック病、ニーマン・ピック病、脳卒中、頭部外傷及び他の慢性神経変性疾患、双極性疾
患、情動障害、うつ病、統合失調症、認知障害、脱毛、避妊、軽度認知障害、加齢による
記憶障害、加齢による認知機能低下、非認知症性認識機能障害、軽度認知機能低下、軽度
神経認知機能低下、老年期健忘症、記憶障害、認識機能障害、男性型脱毛症、認知症関連
疾患、並びにアルツハイマー病を治療する薬剤の製造における使用のための、上記実施態
様及び変形のいずれか１つの化合物を提供する。
【０５５４】
（キナーゼ阻害剤の塩、水和物及びプロドラッグ）
　本発明の化合物は、塩、水和物及びプロドラッグの形態で存在してもよく、任意に投与
されて、インビボで本発明の化合物に変換され得ると認識されるべきである。例えば、本
発明の化合物を、当該技術分野で公知の方法に従って、種々の有機及び無機酸ならびに塩
基から誘導される、薬学的に許容され得るそれらの塩の形態に変換し、使用することは、
本発明の範囲内に含まれる。
【０５５５】
　本発明の化合物が遊離の塩基型を有する場合、該化合物の遊離塩基型を薬学的に許容さ
れ得る無機もしくは有機酸（例、塩酸、臭化水素酸、ヨウ化水素酸等のハロゲン化水素酸
；硫酸、硝酸、リン酸等の他の鉱酸及びそれらの対応する塩；ならびにエタンスルホン酸
、トルエンスルホン酸及びベンゼンスルホン酸等のアルキル及びモノアリールスルホン酸
；酢酸、酒石酸、マレイン酸、コハク酸、クエン酸、安息香酸、サリチル酸及びアスコル
ビン酸等の他の有機酸及びそれらの対応する塩）と反応させることにより、薬理学的に許
容され得る酸付加塩として調製することができる。本発明のさらなる酸付加塩としては、
以下が挙げられるがこれらに限定されるわけではない：アジピン酸塩、アルギン酸塩、ア
ルギニン塩、アスパラギン酸塩、重硫酸塩、亜硫酸水素塩、臭化物、酪酸塩、ショウノウ
酸塩、カンファースルホン酸塩、カプリル酸塩、塩化物、クロロ安息香酸、シクロペンタ
ンプロピオン酸塩、ジグルコン酸塩、リン酸二水素塩、ジニトロ安息香酸塩、ドデシル硫
酸塩、フマル酸塩、ガラクテレート(galacterate)（ムチン酸由来）、ガラクツロン酸塩
、グルコヘプタン酸塩、グルコン酸塩、グルタミン酸塩、グリセロリン酸塩、ヘミコハク
酸塩、ヘミ硫酸塩、ヘプタン酸塩、ヘキサン酸塩、馬尿酸塩、塩酸塩、臭化水素酸塩、ヨ
ウ化水素酸塩、２－ヒドロキシエタンスルホン酸塩、ヨウ化物塩、イセチオン酸塩、イソ
酪酸塩、乳酸塩、ラクトビオン酸塩、リンゴ酸塩、マロン酸塩、マンデル酸塩、メタリン
酸塩、メタンスルホン酸塩、メチル安息香酸塩、リン酸一水素塩、２－ナフタレンスルホ
ン酸塩、ニコチン酸塩、硝酸塩、シュウ酸塩、オレイン酸塩、パモ酸塩、ペクチン酸塩、
過硫酸塩、フェニル酢酸塩、３－フェニルプロピオン酸塩、リン酸塩、ホスホン酸塩、及
びフタル酸塩。遊離塩基の形態は、通常、極性溶媒中での溶解性等の物理的性質において
対応する塩の形態といくらか異なるが、該塩は、本発明の目的では、対応する遊離塩基の
形態と等しいことを認識するべきである。
【０５５６】
　本発明の化合物が遊離の酸の形態を有する場合、薬学的に許容され得る塩基付加塩は、
該化合物の遊離酸型を薬学的に許容され得る無機もしくは有機塩基と反応させることによ
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り、調製することができる。該塩基の例は、水酸化カリウム、水酸化ナトリウム及び水酸
化リチウムを含むアルカリ金属水酸化物；水酸化バリウム及び水酸化カルシウム等のアル
カリ土類金属水酸化物；アルカリ金属アルコキシド（例、カリウムエタノラート及びナト
リウムプロパノラート）；ならびに、水酸化アンモニウム、ピペリジン、ジエタノールア
ミン及びＮ－メチルグルタミン等の種々の有機塩基である。また、本発明の化合物のアル
ミニウム塩も含まれる。本発明のさらなる塩基塩としては、以下の物が挙げられるがこれ
らに限定されるわけではない：銅、第二鉄、第一鉄、リチウム、マグネシウム、マンガン
、亜マンガン、カリウム、ナトリウム及び亜鉛塩。有機塩基塩としては、以下のものが挙
げられるがこれらに限定されるわけではない：第１級アミン類、第２級アミン類及び第３
級アミン類、天然に存在する置換アミンを含む置換アミン類、環状アミン、ならびに塩基
性イオン交換樹脂（例、アルギニン、ベタイン、カフェイン、クロロプロカイン、コリン
、Ｎ，Ｎ’－ジベンジルエチレンジアミン（ベンザチン）、ジシクロヘキシルアミン、ジ
エタノールアミン、２－ジエチルアミノエタノール、２－ジメチルアミノメタノール、エ
タノールアミン、エチレンジアミン、Ｎ－エチルモルホリン、Ｎ－エチルピペリジン、グ
ルカミン、グルコサミン、ヒスチジン、ヒドラバミン、イソプロピルアミン、リドカイン
、リジン、メグルミン、Ｎ－メチル－Ｄ－グルカミン、モルホリン、ピペラジン、ピペリ
ジン、ポリアミン樹脂、プロカイン、プリン類、テオブロミン、トリエタノールアミン、
トリエチルアミン、トリメチルアミン、トリプロピルアミン及びトリス－（ヒドロキシメ
チル）－メチルアミン（トロメタミン）。遊離酸の形態は、通常、極性溶媒中での溶解性
等の物理的性質において対応する塩の形態といくらか異なるが、該塩は、本発明の目的で
は対応する遊離酸型と等しいことを認識するべきである。
【０５５７】
　本発明の化合物で塩基性窒素含有基を有するものは、（Ｃ１－４）アルキルハライド（
例、メチル、エチル、イソプロピル及びｔｅｒｔ－ブチルの塩化物、臭化物及びヨウ化物
）；硫酸ジ（Ｃ１－４）アルキル（例、硫酸ジメチル、硫酸ジエチル及び硫酸ジアミル）
；（Ｃ１０－１８）アルキルハライド（例、デシル、ドデシル、ラウリル、ミリスチル及
びステアリルの塩化物、臭化物及びヨウ化物）；ならびにアリール（Ｃ１－４）アルキル
ハライド（例、塩化ベンジル、臭化フェネチル）のような試薬により４級化され得る。こ
のような塩は、本発明の水溶性及び油溶性の両化合物の調製を可能とする。
【０５５８】
　本発明の化合物のＮ－オキシドは、当業者に公知の方法により調製することができる。
例えば、Ｎ－オキシドは、化合物の未酸化型を酸化剤（例、トリフルオロ過酢酸、過マレ
イン酸、過安息香酸、過酢酸、メタ－クロロパーオキシ安息香酸など）で適切な不活性有
機溶媒（例、ジクロロメタン等のハロゲン化炭化水素）中でほぼ０℃で処理することによ
り調製することができる。あるいは、該化合物のＮ－オキシドは、適切な出発物質のＮ－
オキシドから調製することができる。
【０５５９】
　本発明の化合物のプロドラッグ誘導体は、本発明の化合物の置換基を、その後インビボ
で異なる置換基に変換するように修飾することによって調製することができる。多くの場
合において、プロドラッグ自体も本発明の化合物の範囲内に含まれることに留意する。例
えば、プロドラッグは、化合物をカルバミル化剤（例、１，１－アシルオキシアルキルカ
ルボノクロリダート、ｐ－ニトロフェニル　カルボナートなど）又はアシル化剤と反応さ
せることにより調製することができる。プロドラッグの調製方法のさらなる例は、Saulni
er et al. (1994), Bioorganic and Medicinal Chemistry Letters, Vol.4, p.1985に記
載されている。
【０５６０】
　本発明の化合物の保護誘導体も作成することができる。適切な保護基の生成及び除去法
の例は、T.W.Greene, Protecting Groups in Organic Synthesis, 3rd edition, John Wi
ley & Sons, Inc. 1999に見受けられ得る。
【０５６１】
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　本発明の化合物はまた、本発明の工程の間に、溶媒和物（例、水和物）として都合よく
調製され又は生成され得る。本発明の化合物の水和物は、ダイオキシン、テトラヒドロフ
ラン又はメタノール等の有機溶媒を用いて、水性／有機溶媒混合物からの再結晶により都
合よく調製することができる。
【０５６２】
　本明細書中で用いる「薬理学的に許容され得る塩」とは、塩型（特に、該塩が、化合物
の遊離型又は異なる塩型に比べて優れた薬物速度論的性質を与える塩型）で用いられる任
意の本発明の化合物を包含することを意図する。薬理学的に許容され得る塩の形態はまた
、初めに、化合物が以前は有しなかった好ましい薬物速度論的性質を付与することができ
、生体内における治療活性の点で該化合物の薬物力学にプラスの影響さえ与え得る。好ま
しい影響を与えられ得る薬物速度論的性質の例としては、該化合物が細胞膜を透過する手
段が挙げられ、次に、該化合物の吸収、分布、生物変換及び排泄に直接的及びプラスに影
響を与え得る。医薬組成物の投与経路は重要であり、種々の解剖学的、生理学的及び病理
学的因子がバイオアベイラビリティに非常に影響し得るが、化合物の溶解性は通常、使用
されるその特定の塩型の性質に依存する。当業者であれば、化合物の水溶液が対象の体内
に最も早く吸収され、一方、脂質溶液及び懸濁液、ならびに固体剤形は、化合物の吸収を
より遅くすることを理解するであろう。
【０５６３】
（キナーゼ阻害剤の調製）
　本発明の化合物を合成する種々の方法が開発され得る。これらの化合物を合成する代表
的な方法を実施例に示す。しかしながら、本発明の化合物は、他者が案出するであろう他
の合成経路によっても合成し得ることに留意すべきである。
【０５６４】
　一部の本発明の化合物が、該化合物に特定の立体化学を付与する他の原子と結合した原
子（例、キラル中心）を有することは容易に認識されよう。本発明の化合物の合成により
、異なる立体異性体（エナンチオマー、ジアステレオマー）の混合物が生成され得ること
が認識される。特に立体化学が特定されていない限り、化合物の列挙は、異なる可能な全
ての立体異性体を包含することを意図する。
【０５６５】
　異なる立体異性体の混合物を分離する様々な方法が、当該技術分野において公知である
。例えば、化合物のラセミ混合物は、光学的に活性な分割剤と反応させて、一対のジアス
テレオマー化合物を形成することができる。次いで、光学的に純粋なエナンチオマーを回
収するために該ジアステレオマーを分離することができる。解離性の錯体もまた、エナン
チオマーの分割に用いることができる（例、結晶性のジアステレオマー塩）。ジアステレ
オマーは、通常、十分に異なる物性（例、融点、沸点、溶解度、反応性等）を有するので
、これらの非類似性を利用することにより、容易に分離され得る。例えば、ジアステレオ
マーは、通常、クロマトグラフィーによって、又は溶解度の違いに基づく分離／分割技術
により分離され得る。ラセミ混合物から化合物の立体異性体を分割するのに利用できる技
術のより詳細な説明は、Jean Jacques Andre Collet, Samuel H. Wilen, Enantiomers, R
acemates and Resolutions, John Wiley & Sons, Inc. (1981)に見受けられ得る。
【０５６６】
（キナーゼ阻害剤を含有する組成物）
　本発明のキナーゼ阻害剤と組み合わせて、多種多様な組成物及び投与方法が用いられ得
る。係る組成物は、本発明のキナーゼ阻害剤に加えて、従来の薬学的賦形剤及び他の従来
の薬学的に不活性な薬剤を包含することができる。さらに、該組成物は、本発明のキナー
ゼ阻害剤に加えて、活性な薬剤を含み得る。これらの付加的な活性薬剤は、他の本発明の
化合物、及び／又は１種以上の他の薬学的に活性な薬剤を含み得る。
【０５６７】
　該組成物は、気体状、液状、半液状又は固体状の形態であり得、使用する投与経路に適
した方法で処方され得る。経口投与では、通常、カプセル剤及び錠剤が用いられる。非経
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口投与では、通常、本明細書に記載のように調製した凍結乾燥粉末の再構成が用いられる
。
【０５６８】
　本発明のキナーゼ阻害剤を含む組成物は、経口、非経口、腹腔内、静脈内、動脈内、経
皮、舌下、筋肉内、直腸内、口腔内、鼻腔内、リポソーム、吸入経由、膣、眼内、局所送
達経由（例えば、カテーテル又はステントによる）、皮下、脂肪内、関節内、又はくも膜
下腔内で、投与又は同時投与され得る。本発明化合物及び／又は組成物はまた、徐放性の
剤形で投与又は同時投与され得る。
【０５６９】
　該キナーゼ阻害剤及びこれらを含有する組成物は、任意の従来の剤形で投与又は同時投
与され得る。本発明の文脈における同時投与とは、改善された臨床的結果を達成するため
の協調治療の過程で、１つより多い治療剤（該治療剤の１つはキナーゼ阻害剤を含む）を
投与することを意味する意図である。係る同時投与はまた、同延（coextensive）、即ち
重複する時間中に行われてもよい。
【０５７０】
　非経口、皮内、皮下又は局所使用に用いる溶液又は懸濁液は、任意に１種以上の以下の
成分を含んでいてもよい：注射用の水、生理食塩溶液、不揮発性油、ポリエチレングリコ
ール、グリセリン、プロピレングリコール又は他の合成溶媒等の無菌希釈剤；ベンジルア
ルコール及びメチルパラベン等の抗菌剤；アスコルビン酸及び重亜硫酸ナトリウム等の抗
酸化物質；エチレンジアミン四酢酸（ＥＤＴＡ）等のキレート剤；酢酸塩、クエン酸塩及
びリン酸塩等の緩衝液；塩化ナトリウム又はデキストロース等の張力調節剤、並びに、ア
ルカリ若しくは酸性化剤、又は炭酸塩、重炭酸塩、リン酸塩、塩酸、並びに酢酸及びクエ
ン酸などの有機酸のような緩衝液等の、組成物の酸性度又はアルカリ性度を調整するため
の薬剤。非経口製剤は、任意に、ガラス、プラスチック若しくは他の適切な材料製の、ア
ンプル、使い捨てシリンジ又は単回若しくは複数回投与バイアルに封入し得る。
【０５７１】
　本発明のキナーゼ阻害剤が不十分な溶解度を示す場合には、該化合物を可溶化する方法
が用いられ得る。係る方法は、当業者に公知であり、ジメチルスルホキシド（ＤＭＳＯ）
等の共溶媒の使用、ＴＷＥＥＮ等の界面活性剤の使用又は重炭酸ナトリウム水中での溶解
が挙げられるが、これらに限定されない。該化合物の誘導体（例、該化合物のプロドラッ
グ）もまた、有効な医薬組成物の処方に使用することが可能である。
【０５７２】
　本発明のキナーゼ阻害剤を、組成物に混合又は添加する際には、溶液、懸濁液、エマル
ション等が形成され得る。得られた組成物の形態は、意図した投与様式及び選択した担体
又はビヒクルにおける該化合物の溶解度を包含する多数の要素に依存するであろう。治療
される疾患を改善するために必要な有効濃度は、経験的に決定され得る。
【０５７３】
　本発明の組成物は、任意に、ヒト及び動物への投与用に、適量の該化合物（特にその薬
学的に許容され得る塩、好ましくはそのナトリウム塩）を含む単位投与型（例、錠剤、カ
プセル剤、丸剤、粉末剤、吸入器用の乾燥粉末剤、顆粒剤、無菌非経口溶液又は懸濁液及
び経口溶液又は懸濁液、並びに油－水エマルション）で提供される。医薬的に治療上活性
な化合物及びその誘導体は、通常、単位投与型又は複数回投与型で処方、及び投与される
。本明細書で使用する場合、単位投与型は、ヒト及び動物対象に適し、かつ当該技術分野
で公知であるように個別に包装された、物理的に別個の単位をいう。各単位用量は、必要
な医薬上の担体、ビヒクル又は希釈剤と関連して、望ましい治療効果を得るのに十分な、
所定量の治療上活性な化合物を含む。単位投与型の例としては、アンプル及びシリンジ　
個別に包装された錠剤又はカプセル剤が挙げられる。単位投与型は、分割して又はその複
数を投与できる。複数回投与型は、分離された単位投与型で投与されるべき単一の容器内
で収容された、複数の同等な単位投与製剤である。複数回投与型の例としては、バイアル
、錠剤若しくはカプセル剤のボトル、又はパイントボトル若しくはガロンボトルが挙げら
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れる。従って、複数回投与型は、包装によって分離されていない、単位用量の複数である
。
【０５７４】
　１以上の本発明のキナーゼ阻害剤に加えて、該組成物は、ラクトース、スクロース、リ
ン酸二カルシウム又はカルボキシメチルセルロース等の希釈剤；ステアリン酸マグネシウ
ム、ステアリン酸カルシウム及びタルク等の滑沢剤；並びに、デンプン、天然ゴム（例、
ゴム アカシアゼラチン（gum acaciagelatin））、グルコース、糖蜜、ポルビニルピロリ
ジン（polvinylpyrrolidine）、セルロース及びその誘導体、ポビドン、クロスポビドン
及び当業者に公知の他のそのような結合剤等の結合剤を含有し得る。液体の医薬的に投与
可能な組成物は、例えば上記で定義した活性化合物及び任意の医薬的アジュバントを、担
体（例えば、水、生理食塩水、水性デキストロース、グリセロール、グリコール、エタノ
ールなど）の中に、溶解、分散又は他の方法で混合して、溶液又は懸濁液を形成すること
により調製することができる。投与すべき医薬組成物はまた、必要に応じ、湿潤剤、乳化
剤又は可溶化剤、ｐＨ緩衝剤等の少量の補助的な物質（例えば、アセテート、クエン酸ナ
トリウム、シクロデキストリン誘導体、ソルビタンモノラウレート、トリエタノールアミ
ンナトリウムアセテート、トリエタノールアミンオレエート及び他のこのような薬剤）を
含み得る。このような投与製剤を製造する実際の方法は、当該技術分野で公知であるか、
又は当業者に明らかとなろう；例えば、Ｒｅｍｉｎｇｔｏｎ’ｓ　Ｐｈａｒｍａｃｅｕｔ
ｉｃａｌ　Ｓｃｉｅｎｃｅｓ，Ｍａｃｋ　Ｐｕｂｌｉｓｈｉｎｇ　Ｃｏｍｐａｎｙ，Ｅａ
ｓｔｏｎ，Ｐａ．，１５ｔｈ　Ｅｄｉｔｉｏｎ，１９７５を参照のこと。投与される組成
物又は製剤は、何れにしても、インビボでキナーゼ活性を低下させるのに十分な量の本発
明のキナーゼ阻害剤を含み、それにより対象の疾患状態を治療するであろう。
【０５７５】
　投与製剤又は組成物は、本明細書において上述したような付加的な物質を含むバランス
で、任意に、０．００５％～１００％（重量／重量）の範囲で、１つ以上の本発明のキナ
ーゼ阻害剤を含有し得る。経口投与では、薬学的に許容され得る組成物は、任意の１つ以
上の一般に使用される賦形剤（例えば、医薬グレードのマンニトール、ラクトース、デン
プン、ステアリン酸マグネシウム、タルカム、セルロース誘導体、クロスカルメロースナ
トリウム、グルコース、スクロース、炭酸マグネシウム、サッカリンナトリウム、タルカ
ム等）を任意に含有し得る。係る組成物としては、溶液、懸濁液、錠剤、カプセル剤、粉
末剤、吸入器用の乾燥粉末剤及び徐放性製剤（例えば、限定されないが、インプラント及
びマイクロカプセル化送達系）、並びに生分解性の生体適合性ポリマー（例、コラーゲン
、エチレン酢酸ビニル、ポリ無水物、ポリグリコール酸、ポリオルトエステル、ポリ乳酸
等）が挙げられる。これらの製剤の製法は、当業者には公知である。該組成物は、任意に
、０．０１％～１００％（重量／重量）（任意に０．１～９５％、任意に１～９５％）の
１つ以上のキナーゼ阻害剤を含有し得る。
【０５７６】
　一つの変形において、該組成物は、少なくとも０．１％、０．２５％、０．５％、１％
、５％、１０％、２５％、５０％、７５％、８０％、８５％、９０％、９５％、９７％ま
たは９９％（重量で）の一つ以上の本発のキナーゼ阻害剤を包含する。特定の変形におい
て、０．１％、１％、５％、１０％、２５％、５０％、７５％、８０％、８５％、９０％
、９５％、９７％または９９％（重量で）より多い一つ以上の本発明のキナーゼ阻害剤が
、単結晶またはアモルファス型として該組成物中に存在する。該組成物は、任意に医薬組
成物であり得る。該医薬組成物は、任意に、さらに一つ以上の医薬担体を含み得る。
【０５７７】
　キナーゼ阻害剤の塩（好ましくは、ナトリウム塩）は、持続放出型の製剤又はコーティ
ング剤のように、該化合物が本体から迅速に放出されないように保護する担体を用いて調
製され得る。該製剤は、所望の特性の組合せを得るために、他の活性化合物をさらに包含
し得る。
【０５７８】
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（経口投与用製剤）
　経口医薬剤形は、固体、ゲル又は液体であり得る。固体剤形の例としては、錠剤、カプ
セル剤、顆粒、及びバルク粉末剤が挙げられるが、これらに限定されない。経口錠剤のよ
り具体的な例としては、圧縮成型したチュワブルロゼンジ及び錠剤が挙げられ、これらは
腸溶性コーティング、糖衣コーティング又はフィルムコーティングされ得る。カプセル剤
の例としては、硬質又は軟質ゼラチンカプセル剤が挙げられる。顆粒及び粉末剤は、非発
泡型又は発泡型で提供され得る。各々は、当業者に公知の他の成分と併用され得る。
【０５７９】
　ある実施態様において、本発明のキナーゼ阻害剤は、固体剤形（好ましくは、カプセル
剤又は錠剤）として提供される。錠剤、丸剤、カプセル剤、トローチなどは、１つ以上の
以下の成分又は同様の性質を持つ化合物を任意に含有し得る：結合剤；希釈剤；崩壊剤；
滑沢剤；流動促進剤；甘味剤；及び香料添加剤。
【０５８０】
　用いられ得る結合剤の例としては、微結晶性セルロース、トラガカントゴム、グルコー
ス溶液、アラビアゴム粘液、ゼラチン溶液、スクロース及びスターチペーストが挙げられ
るが、これらに限定されない。
【０５８１】
　用いられ得る滑沢剤の例としては、タルク、スターチ、ステアリン酸マグネシウム又は
ステアリン酸カルシウム、石松子及びステアリン酸が挙げられるが、これらに限定されな
い。
【０５８２】
　用いられ得る希釈剤の例としては、ラクトース、スクロース、スターチ、カオリン、塩
、マンニトール及びリン酸二カルシウムが挙げられるが、これらに限定されない。
【０５８３】
　用いられ得る流動促進剤の例としては、コロイド状二酸化ケイ素が挙げられるが、これ
らに限定されない。
【０５８４】
　用いられ得る崩壊剤の例としては、クロスカルメロースナトリウム、カルボキシメチル
スターチナトリウム、アルギン酸、コーンスターチ、ポテトスターチ、ベントナイト、メ
チルセルロース、寒天及びカルボキシメチルセルロースが挙げられるが、これらに限定さ
れない。
【０５８５】
　用いられ得る着色剤の例としては、任意の承認認可された水溶性ＦＤ及びＣ色素、それ
らの混合物；並びにアルミナ水和物に懸濁した水不溶性ＦＤ及びＣ色素が挙げられるが、
これらに限定されない。
【０５８６】
　用いられ得る甘味剤の例としては、スクロース、ラクトース、マンニトール及びシクラ
ミン酸ナトリウム及びサッカリンなどの人工甘味剤、並びに任意の数の噴霧乾燥（spray-
dried）香味料が挙げられるが、これらに限定されない。
【０５８７】
　用いられ得る香料添加剤の例としては、果実などの植物から抽出した天然香料及び快い
感覚を生じさせる化合物の合成ブレンド（例えば、限定されないがペパーミント及びサリ
チル酸メチル）が挙げられるが、これらに限定されない。
【０５８８】
　用いられ得る湿潤剤の例としては、プロピレングリコールモノステアレート、ソルビタ
ンモノオレエート、ジエチレングリコールモノラウレート及びポリオキシエチレンラウリ
ルエーテルが挙げられるが、これらに限定されない。
【０５８９】
　用いられ得る制吐コーティングの例としては、脂肪酸、脂肪、ワックス、セラック、ア
ンモニア処理セラック及び酢酸フタル酸セルロースが挙げられるが、これらに限定されな
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い。
【０５９０】
　用いられ得るフィルムコーティングの例としては、ヒドロキシエチルセルロース、カル
ボキシメチルセルロースナトリウム、ポリエチレングリコール４０００及び酢酸フタル酸
セルロースが挙げられるが、これらに限定されない。
【０５９１】
　経口投与が所望される場合、該化合物の塩は、任意に、胃の酸性の環境からそれを保護
する組成物中で提供され得る。例えば、該組成物は、胃においてその完全性を維持し腸に
おいて活性化合物を放出する腸溶性コーティングで処方することができる。該組成物はま
た、制酸剤又は他のそのような成分と組み合わせて処方され得る。
【０５９２】
　投与単位製剤がカプセル剤の場合、任意に、脂肪油などの液体担体をさらに含み得る。
加えて、投与単位製剤は、任意に、投与単位の物理的形状を修飾する多様な他の物質（例
えば、糖及び他の腸溶性薬剤のコーティング）をさらに含有し得る。
【０５９３】
　本発明の化合物はまた、エリキシル剤、懸濁液、シロップ、ウエハー剤、スプリンクル
剤（sprinkle）、チューイングガムなどの成分として投与され得る。シロップは、活性化
合物に加えて、任意に甘味剤としてのスクロース、並びに特定の防腐剤、色素及び着色剤
及び香料を含有し得る。
【０５９４】
　本発明のキナーゼ阻害剤はまた、所望の作用を損なわない他の活性物質、又は制酸剤、
Ｈ２ブロッカー及び利尿剤などの所望の作用を補足する物質と混合し得る。例えば、化合
物が喘息又は高血圧の治療に用いられる場合、それぞれ他の気管支拡張剤及び降圧剤とと
もに用いられ得る。
【０５９５】
　本発明のキナーゼ阻害剤を含む錠剤に含まれ得る、薬学的に許容され得る担体の例とし
ては、結合剤、滑沢剤、希釈剤、崩壊剤、着色剤、香料添加剤及び湿潤剤が挙げられるが
、これらに限定されない。腸溶性コーティング錠剤は、その腸溶性コーティングのため、
胃酸の作用に侵されず、中性又はアルカリ性の腸内で溶解又は崩壊する。糖衣コーティン
グ錠剤は、様々な層の薬学的に許容され得る物質が適用された圧縮成型錠剤であり得る。
フィルムコーティング錠剤は、ポリマー又は他の適切なコーティングで覆われた圧縮成型
錠剤であり得る。多重圧縮成型錠剤は、上述の薬学的に許容され得る物質を用いて、１回
より多い圧縮サイクルにより製造した圧縮成型錠剤であり得る。着色剤もまた、錠剤に使
用され得る。香料添加剤及び甘味剤は、錠剤に用いられ得、チュワブル錠剤及びロゼンジ
の形成において特に有用である。
【０５９６】
　用いられ得る液体の経口剤形の例としては、水溶液、エマルション、懸濁液、非発泡性
顆粒から再構成した溶液及び／又は懸濁液、並びに発泡性顆粒から再構成した発泡性の製
剤が挙げられるが、これらに限定されない。
【０５９７】
　用いられ得る水溶液の例としては、エリキシル剤及びシロップが挙げられるが、これら
に限定されない。本明細書中で用いる場合、エリキシル剤とは、透明で、甘味のある、水
性アルコール製剤を言う。エリキシル剤において使用可能な薬学的に許容され得る担体の
例としては、溶媒が挙げられるが、これらに限定されない。使用可能な溶媒の特定の例と
しては、グリセリン、ソルビトール、エチルアルコール及びシロップが挙げられる。本明
細書中で用いる場合、シロップとは、糖（例えば、スクロース）の濃水溶液を言う。シロ
ップは、任意にさらに防腐剤を含み得る。
【０５９８】
　エマルションとは、一方の液体が、他方の液体全体に、小さな球の形態で分散されてい
る二相系を言う。エマルションは、任意に水中油型又は油中水型エマルションであり得る
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。エマルションにおいて使用可能な薬学的に許容され得る担体の例としては、非水性の液
体、乳化剤及び防腐剤が挙げられるが、これらに限定されない。
【０５９９】
　液体の経口剤形中に再構成される非発泡性顆粒において用いられ得る薬学的に許容され
得る物質の例としては、希釈剤、甘味料及び湿潤剤が挙げられる。
【０６００】
　液体の経口剤形中に再構成される発泡性顆粒において用いられ得る薬学的に許容され得
る物質の例としては、有機酸及び二酸化炭素源が挙げられる。
【０６０１】
　着色剤及び香料添加剤は、前述の剤形の全てにおいて任意に使用され得る。
【０６０２】
　用いられ得る防腐剤の特定の例としては、グリセリン、メチルパラベン及びプロピルパ
ラベン、安息香酸（benzoic add）、安息香酸ナトリウム並びにアルコールが挙げられる
。
【０６０３】
　エマルション中で用いられ得る非水性液体の特定の例としては、鉱物油及び綿実油が挙
げられる。
【０６０４】
　用いられ得る乳化剤の特定の例としては、ゼラチン、アカシア、トラガカント、ベント
ナイト、及びポリオキシエチレンソルビタンモノオレアートのような界面活性剤が挙げら
れる。
【０６０５】
　用いられ得る懸濁化剤の特定の例としては、カルボキシメチルセルロースナトリウム、
ペクチン、トラガカント、ビーガム及びアカシアが挙げられる。希釈剤としては、ラクト
ース及びスクロースが挙げられる。甘味剤としては、スクロース、シロップ、グリセリン
並びにシクラミン酸ナトリウム及びサッカリンのような人工甘味剤が挙げられる。
【０６０６】
　用いられ得る湿潤剤の特定の例としては、プロピレングリコールモノステアラート、ソ
ルビタンモノオレアート、ジエチレングリコールモノラウラート及びポリオキシエチレン
ラウリルエーテルが挙げられる。
【０６０７】
　用いられ得る有機酸の特定の例としては、クエン酸及び酒石酸が挙げられる。
【０６０８】
　発泡性組成物において使用可能な二酸化炭素源としては、重炭酸ナトリウム及び炭酸ナ
トリウムが挙げられる。着色剤としては、任意の承認認可された、水溶性ＦＤ及びＣ色素
、並びにそれらの混合物が挙げられる。
【０６０９】
　用いられ得る香料添加剤の特定の例としては、果実などの植物から抽出した天然香料、
及び快い味覚を生じさせる化合物の合成ブレンドが挙げられる。
【０６１０】
　固体剤形では、例えばプロピレンカーボネート、植物油又はトリグリセリド中の溶液又
は懸濁液は、好ましくはゼラチンカプセル中に封入される。このような溶液、並びにその
製造及び封入は、米国特許第４，３２８，２４５号；同第４，４０９，２３９号；及び同
第４，４１０，５４５号に開示されている。液体剤形では、溶液（例、例えばポリエチレ
ングリコール中）は十分量の薬学的に許容され得る液体担体（例、水）で希釈され、投与
のために容易に秤量され得る。
【０６１１】
　或いは、液体又は半固体の経口製剤は、活性化合物又は塩を、植物油、グリコール、ト
リグリセリド、プロピレングリコールエステル（例えば、プロピレンカーボネート）及び
他のそのような担体中に溶解又は分散させ、これらの溶液又は懸濁液を、硬質又は軟質ゼ
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ラチンカプセルシェル内に封入することにより調製され得る。他の有用な製剤としては、
米国再発行特許第２８，８１９号及び米国特許第４，３５８，６０３号に記載のものが挙
げられる。
【０６１２】
（注射剤、溶液、及びエマルション）
　本発明はまた、一般に皮下、筋肉内又は静脈内のいずれかへの注射を特徴とする非経口
投与によって、本発明のキナーゼ阻害剤を投与するように設計された組成物を対象とする
。注射剤は、任意の従来の形態（例えば、液体の溶液若しくは懸濁液、注射前に液体中に
溶解若しくは懸濁するのに適した固体形態、又はエマルションとして調製され得る。
【０６１３】
　本発明の注射剤と組合せて使用可能な賦形剤の例としては、水、生理食塩水、デキスト
ロース、グリセロール又はエタノールが挙げられるが、これらに限定されない。注射可能
な組成物はまた、少量の無毒性の補助物質（例えば、湿潤剤又は乳化剤、ｐＨ緩衝剤、安
定剤、溶解度増進剤、並びに他のそのような薬剤（例えば、酢酸ナトリウム、ソルビタン
モノラウラート、トリエタノールアミンオレアート及びシクロデキストリン等））を任意
に包含し得る。一定レベルの用量を維持するような、遅延放出性又は徐放性の系の移植（
例えば、米国特許第３，７１０，７９５号を参照のこと）もまた、本発明において意図す
るものである。このような非経口組成物に含まれる活性化合物の割合は、その特定の性質
並びに化合物の活性及び対象の必要性に大きく依存する。
【０６１４】
　製剤の非経口投与としては、静脈内、皮下及び筋肉内投与が挙げられる。非経口投与用
の製剤としては、そのまま注射できる無菌溶液、使用直前に即時に溶媒と組み合わされる
無菌の乾燥した可溶性製品（例、本明細書中に記載の凍結乾燥された粉末）（皮下錠剤を
含む）、そのまま注射できる無菌懸濁液、使用直前に即時にビヒクルと組み合わされる無
菌の乾燥した不溶性製品及び無菌エマルションが挙げられる。溶液は、水性又は非水性で
あり得る。
【０６１５】
　静脈内投与の場合、適切な担体の例としては、生理食塩水又はリン酸緩衝化生理食塩水
（ＰＢＳ）、並びにグルコース、ポリエチレングリコール及びポリプロピレングリコール
などの増粘剤及び可溶化剤を含む溶液、並びにそれらの混合物が挙げられるが、これらに
限定されない。
【０６１６】
　非経口製剤において任意に用いられ得る薬学的に許容され得る担体の例としては、水性
ビヒクル、非水性ビヒクル、抗菌剤、等張剤、緩衝液、抗酸化物質、局所麻酔薬、懸濁化
剤及び分散剤、乳化剤、捕捉剤又はキレート剤、並びに他の薬学的に許容され得る物質が
挙げられるが、これらに限定されない。
【０６１７】
　任意に用いられる得る水性ビヒクルの例としては、塩化ナトリウム注射液、リンゲル注
射液（Ringers Injection）、等張デキストロース注射液、無菌水注射液、デキストロー
ス及び乳酸化リンゲル注射液が挙げられる。
【０６１８】
　任意に用いられる得る非水性の非経口ビヒクルの例としては、植物性起源の固定油、綿
実油、コーン油、ゴマ油及びピーナッツ油が挙げられる。
【０６１９】
　特に、製剤が複数回投与用容器に包装され、従って、保存され、多数回の分割量が取り
出されるように設計されている場合には、静菌性又は静真菌性濃度の抗菌剤を、非経口製
剤に添加し得る。用いられ得る抗菌剤の例としては、フェノール又はクレゾール、水銀剤
、ベンジルアルコール、クロロブタノール、ｐ－ヒドロキシ安息香酸メチルエステル及び
ｐ－ヒドロキシ安息香酸プロピルエステル、チメロサール、塩化ベンザルコニウム及び塩
化ベンゼトニウムが挙げられる。
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【０６２０】
　用いられ得る等張剤の例としては、塩化ナトリウム及びデキストロースが挙げられる。
用いられ得る緩衝液の例としては、リン酸塩及びクエン酸塩が挙げられる。用いられ得る
抗酸化物質の例としては、重硫酸ナトリウムが挙げられる。用いられ得る局所麻酔薬の例
としては、塩酸プロカインが挙げられる。用いられ得る懸濁化剤及び分散剤の例としては
、カルボキシメチルセルロースナトリウム、ヒドロキシプロピルメチルセルロース及びポ
リビニルピロリドンが挙げられる。用いられ得る乳化剤の例としては、ポリソルベート８
０（ＴＷＥＥＮ ８０）が挙げられる。金属イオンの捕捉剤又はキレート剤としては、Ｅ
ＤＴＡが挙げられる。
【０６２１】
　医薬担体はまた、水混和性ビヒクルのためにエチルアルコール、ポリエチレングリコー
ル及びプロピレングリコールを、そしてｐＨ調整のために水酸化ナトリウム、塩酸、クエ
ン酸又は乳酸を任意に含み得る。
【０６２２】
　非経口製剤中のキナーゼ阻害剤の濃度は、注射により、所望の薬理学的効果を生じるの
に十分な、医薬的に有効な量が投与されるように調節され得る。キナーゼ阻害剤の正確な
濃度及び／又は使用すべき用量は、最終的に、当該技術分野で公知のように患者又は動物
の年齢、体重及び状態に依存するであろう。
【０６２３】
　単位用量の非経口製剤は、アンプル、バイアル又は注射針を備えたシリンジに包装され
得る。当該技術分野で公知でありかつ実施されているように、全ての非経口投与用製剤は
無菌であるべきである。
【０６２４】
　注射剤は、局所投与及び全身投与用に設計され得る。通常、治療有効用量は、少なくと
も約０．１％ ｗ／ｗから約９０％ ｗ／ｗ以上、好ましくは１％ ｗ／ｗを超える濃度の
キナーゼ阻害剤が、治療組織に含まれるように処方される。キナーゼ阻害剤は、一回で投
与され得、又は多数のより少ない用量に分割して、時間間隔で投与され得る。正確な用量
及び治療期間は、組成物が非経口投与される部位、担体、及び、公知のテストプロトコー
ルを用いて、又はインビボ若しくはインビトロにおけるテストデータから外挿することで
経験的に決定できる他の変数の関数であろうことが理解される。濃度及び用量の値はまた
、治療される個体の年齢により変動し得ることに注意すべきである。任意の特定の対象に
対しては、具体的な用量レジメンは、各個体の必要性及び製剤を投与し又はその投与を監
督する人間の専門的な判断に従って、時間の経過に伴って調節する必要があり得ることも
更に認識すべきである。従って、本明細書中に示された濃度範囲は例示的なものであり、
特許請求された製剤の範囲又はその実施を限定することを意図してはいない。
【０６２５】
　該キナーゼ阻害剤は、微細化された形態、若しくは他の適切な形態で任意に懸濁され得
、又はより可溶性の活性生成物を製造するか若しくはプロドラッグを製造するために誘導
体化され得る。得られた混合物の形態は、意図した投与様式及び選択された担体又はビヒ
クルにおける化合物の溶解度を含む、多くの要素に依存する。有効な濃度は、疾患状態の
症候を改善するのに十分なものであり、経験的に決定され得る。
【０６２６】
（凍結乾燥粉末）
　本発明のキナーゼ阻害剤はまた、凍結乾燥粉末として調製することができ、これは、溶
液、エマルション、及び他の混合物として投与するために再構成することができる。凍結
乾燥粉末はまた、固体又はゲルとして処方され得る。
【０６２７】
　無菌の凍結乾燥粉末は、化合物を、デキストロース又は他の適切な賦形剤を含むリン酸
ナトリウム緩衝溶液に溶解することで調製され得る。次いで溶液の滅菌濾過及びこれに続
く当業者に公知の標準的条件下での凍結乾燥により、所望の製剤が提供される。簡潔には
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、凍結乾燥粉末は、通常はほぼ中性ｐＨの適切な緩衝液（例えば、クエン酸塩、リン酸ナ
トリウム若しくはリン酸カリウム又は当業者に公知の他のこのような緩衝液）中に、約１
～２０％、好ましくは約５～１５％で、デキストロース、ソルビトール、フルクトース、
コーンシロップ、キシリトール、グリセリン、グルコース、スクロース又は他の適切な薬
剤を溶解することにより任意に調製され得る。次いで、キナーゼ阻害剤を、好ましくは室
温より上、より好ましくは約３０～３５℃にて、得られた混合物に添加し、それが溶解す
るまで攪拌する。得られた混合物は、更に緩衝液を添加して所望の濃度まで希釈する。得
られた混合物を滅菌濾過又は処理し、粒状物質を除去して無菌性を保証し、凍結乾燥のた
めにバイアルに分配する。各バイアルは、キナーゼ阻害剤の単回用量又は複数回用量を含
み得る。
【０６２８】
（局所投与）
　本発明のキナーゼ阻害剤は、局所混合物としても投与され得る。局所混合物は、局所及
び全身投与用に使用され得る。得られた混合物は、溶液、懸濁液、エマルションなどであ
り得、またクリーム、ゲル、軟膏、エマルション、溶液、エリキシル、ローション、懸濁
液、チンキ剤、ペースト、フォーム、エアロゾル、灌注剤（irrigation）、スプレー、坐
剤、絆創膏、皮膚パッチ又は局所投与に適した任意の他の製剤として処方される。
【０６２９】
　キナーゼ阻害剤は、吸入などによる局所適用のためのエアロゾルとして処方され得る（
米国特許第４，０４４，１２６号、同第４，４１４，２０９号、及び同第４，３６４，９
２３号参照のこと、これらは、炎症性疾患、特に喘息の治療に有用なステロイドを送達す
るためのエアロゾルを記載する）。気道への投与用のこれらの製剤は、単独又はラクトー
スなどの不活性担体との組合せで、噴霧器用のエアロゾル若しくは溶液の形態、又は吸入
用の微細な粉末としてであり得る。このような場合、製剤の粒子は、通常５０ミクロン未
満、好ましくは１０ミクロン未満の直径を有するであろう。
【０６３０】
　キナーゼ阻害剤はまた、局部又は局所適用、例えば皮膚及び粘膜など（例、目の中など
）への局所適用のために、ゲル、クリーム及びローションの形態で、並びに、目に適用す
るために、又は嚢内若しくは脊髄内適用のために、処方し得る。局所投与は、経皮的送達
、及び、目若しくは粘膜への投与、又は吸入療法をも意図している。キナーゼ阻害剤単独
又は他の薬学的に許容され得る賦形剤と組合せての経鼻溶液もまた、投与することができ
る。
【０６３１】
（他の投与経路用の製剤）
　治療される疾患状態に依存して、局所適用、経皮パッチ及び直腸投与などの他の投与経
路もまた、用いられ得る。例えば、直腸投与用の医薬剤形は、全身的効果を得るための直
腸坐剤、カプセル剤及び錠剤である。本明細書において使用する直腸坐剤とは、体温で溶
融又は軟化して、１個以上の薬理学的又は治療的に活性な成分を放出する、直腸に挿入す
るための固体本体を意味する。直腸坐剤において使用される薬学的に許容され得る物質は
、基剤又はビヒクル、及び融点を上げるための薬剤である。基剤の例としては、カカオバ
ター（カカオ脂）、グリセリン－ゼラチン、カーボワックス、（ポリオキシエチレングリ
コール）、並びに脂肪酸のモノグリセリド、ジグリセリド及びトリグリセリドの適切な混
合物が挙げられる。多様な基剤の組合せが使用され得る。坐剤の融点を上げるための薬剤
としては、鯨蝋及びワックスが挙げられる。直腸坐剤は、圧縮法又は成型法のいずれかに
よって調製され得る。直腸坐剤の典型的な重量は約２～３ｇｍである。直腸投与用の錠剤
及びカプセル剤は、経口投与用の製剤と同じ薬学的に許容され得る物質を用いて、同じ方
法により製造され得る。
【０６３２】
（製剤例）
　以下は、本発明の化合物とともに任意に使用可能な経口、静脈内及び錠剤製剤の特定の
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例である。これらの製剤は、使用する特定の化合物及び製剤を使用しようとする適応症に
より変化し得ることを特に言及する。
（経口製剤）
　本発明の化合物　　　　　　　１０～１００ｍｇ
　クエン酸一水和物　　　　　　１０５ｍｇ
　水酸化ナトリウム　　　　　　１８ｍｇ
　香味料
　水　　　　　　　　　　　　　全体が１００ｍＬとなるよう適量
（静脈内製剤）
　本発明の化合物　　　　　　　０．１～１０ｍｇ
　デキストロース一水和物　　　等張となるよう適量
　クエン酸一水和物　　　　　　１．０５ｍｇ
　水酸化ナトリウム　　　　　　０．１８ｍｇ
　注射用水　　　　　　　　　　全体が１．０ｍＬとなるよう適量
（錠剤製剤）
　本発明の化合物　　　　　　　１％
　微結晶性セルロース　　　　　７３％
　ステアリン酸　　　　　　　　２５％
　コロイド状シリカ　　　　　　１％
【０６３３】
（キナーゼ阻害剤を含むキット）
　本発明はまた、キナーゼに関連する疾患を治療するための、キット及び他の製品を対象
とする。疾患とは、キナーゼが状態の病理及び／又は症候に寄与する活性を有する全ての
状態に及ぶことを意図していることを特に言及する。
【０６３４】
　１つの実施態様において、少なくとも１つの本発明のキナーゼ阻害剤を含む組成物を使
用説明書と共に含むキットが提供される。該説明書は、該組成物が投与されるべき病態、
保存情報、服用情報及び／又は該組成物の投与方法に関する指示を示し得る。キットはま
た、包装材料を含み得る。包装材料は、該組成物を収容するための容器を含み得る。キッ
トはまた、組成物の投与のためのシリンジなどの付加的な構成要素を任意に包含し得る。
キットは、組成物を単回投与又は複数回投与形態で包含し得る。
【０６３５】
　本発明はまた、一つ以上の本発明の化合物を包含する組成物を包含するキット及び他の
製品を提供し、該一つ以上の本発明の化合物は、単結晶または非晶質型として存在する。
一つの変形において、該組成物は、少なくとも０．１％、０．２５％、０．５％、１％、
５％、１０％、２５％、５０％、７５％、８０％、８５％、９０％、９５％、９７％また
は９９％の一つ以上の本発明の化合物を包含し、０．１％、１％、５％、１０％、２５％
、５０％、７５％、８０％、８５％、９０％、９５％、９７％または９９％より多い一つ
以上の本発明の化合物（重量で）が単結晶または非晶質型として該組成物中に存在する。
キット及び製品中の組成物は、任意に医薬組成物であり得る。該医薬組成物は、任意にさ
らに一つ以上の医薬担体を含み得る。医薬組成物を含む前記のそれぞれの実施態様に関し
て、医薬組成物は、任意に、一つ以上の本発明の化合物の一部がヒトへの医薬製剤の投与
後一定期間、単結晶または非晶質型として存在するように処方され得る。
【０６３６】
　他の実施態様において、少なくとも１つの本発明のキナーゼ阻害剤を含む組成物を包装
材料と組合せて包含する製品が提供される。該包装材料は、該組成物を収容するための容
器を包含し得る。該容器は、該組成物を投与すべき病態、保存情報、服用情報及び／又は
該組成物の投与方法に関する指示を示すラベルを任意に包含し得る。該キットはまた、該
組成物の投与用のシリンジなどの付加的な構成要素を任意に包含し得る。該キットは、該
組成物を単回投与又は複数回投与形態で包含し得る。
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【０６３７】
　本発明のキット及び製品において使用する包装材料は、分割されたボトル又は分割され
たホイルパケットのような複数の分割された容器を形成し得ることを特に言及する。該容
器は、当業者に公知の任意の従来の形状又は形態であり得、これは薬学的に許容され得る
材料（例えば、紙若しくはボール箱、ガラス若しくはプラスチックのボトル若しくはジャ
ー、再封入可能なバッグ（例えば、異なる容器に移すための錠剤の「詰め換え」を保持す
るための）、又は治療スケジュールに従ってパックから押し出すための個々の用量を含む
ブリスターパック）で作られている。用いられる容器は、収容される正確な剤形に依存し
、例えば従来のボール箱は、一般的に液体の懸濁液を保持するためには使用されないであ
ろう。単回剤形を市販するために、２以上の容器を単一の包装内で同時に使用することが
可能である。例えば、錠剤をボトルに収容し、このボトルを次いで箱に収納することがで
きる。通常、キットは別々の成分を投与するための指示を含む。該キット形態は、別々の
成分が、好ましくは異なる投与形態（例えば、経口、局所、経皮及び非経口）で投与され
、異なる投与間隔で投与される場合、又は組合せの個々の成分の滴定（titration）が処
方医師により望まれる場合に、特に都合がよい。
【０６３８】
　本発明のキットの一つの具体例は、いわゆるブリスターパックである。ブリスターパッ
クは、包装産業において周知であり、医薬的な単位剤形（錠剤、カプセル剤など）の包装
のために広く利用されている。ブリスターパックは一般的に、好ましくは透明なプラスチ
ック材料のホイルで被覆された、比較的堅い物質のシートからなる。包装工程中に、プラ
スチックホイルに窪みが形成される。該窪みは、包装される個々の錠剤又はカプセル剤の
サイズ及び形状を有するか、又は包装される複数の錠剤及び／又はカプセル剤を収容する
サイズ及び形状を有し得る。次に、錠剤又はカプセル剤を該窪みに然るべく配置し、比較
的堅い材料のシートを、プラスチックホイルの、窪みが形成された方向と逆の面に対して
封入する。結果として、錠剤又はカプセル剤は、プラスチックホイルとシートとの間の窪
み中に、所望により個々に封入されるか、集合的に封入される。シートの強度は、好まし
くは、窪みに手動で圧をかけることによりその窪み部分におけるシートに開口が形成され
て、ブリスターパックから錠剤又はカプセル剤が取り出せるような強度である。錠剤又は
カプセル剤は次いで、該開口を介して取り出すことができる。
【０６３９】
　キットの他の特定の実施態様は、意図した使用の順に１回に１つずつ日用量を分配する
ように設計されたディスペンサーである。好ましくは、該ディスペンサーは、更に該投薬
計画に従いやすくするために、メモリーエイドを備えている。このようなメモリーエイド
の例は、分配された日用量の数を示す機械的な計数器である。このようなメモリーエイド
の他の例は、例えば、最後に日用量を取り出した日付を読み出し、及び／若しくは次の用
量を摂取すべき時期を思い出させる液晶読み出し装置又は音声合図信号と組み合わされた
電池駆動式のマイクロチップメモリーである。
【０６４０】
（投与量、宿主及び安全性）
　本発明の化合物は、安定であり、かつ安全に使用することができる。特に、本発明の化
合物は、種々の対象（例えば、ヒト、非ヒト哺乳動物及び非哺乳動物）に対し、キナーゼ
阻害剤として有用である。最適投与量は、例えば対象の種類、対象の体重、投与経路、及
び、使用される具体的な化合物の特性などの条件によって変化し得る。一般的には、成人
（体重約６０ｋｇ）に対する一日あたりの経口投与量は、約１～１０００ｍｇ、約３～３
００ｍｇ、約１０～２００ｍｇ、約１００～５００ｍｇ、約１５０～４５０ｍｇ、約２０
０～４００ｍｇ、又は、約２００～３００ｍｇである。当然のことながら、該日用量は、
一日当たり単回投与又は複数回（例、２回又は３回）投与で与えられる。
【０６４１】
（併用療法）
　本発明のキナーゼ阻害剤に対し、多様な治療薬が、治療上の相加効果又は相乗効果を有
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し得る。例えば：１）１つ以上の本発明の化合物及び／若しくは１つ以上の他の治療薬の
治療効果を増強させ；２）１つ以上の本発明の化合物及び／若しくは１つ以上の他の治療
薬によって示される副作用を減少させ；並びに／又は３）１つ以上の本発明の化合物及び
／若しくは１つ以上の他の治療薬の有効投与量を減少させるために、１つ以上の他の治療
薬と共に１つ以上の本発明の化合物を包含する併用療法を用いることができる。例えば、
係る治療薬は、不適切な細胞増殖による望ましくない良性症状又は腫瘍の増殖などの、望
ましくない細胞増殖を阻害するために、キナーゼ阻害剤と相加的又は相乗的に組み合わせ
得る。
【０６４２】
　一つの実施態様において、本発明の化合物を抗増殖剤と組み合わせて細胞を処理するこ
とを含む、細胞増殖性病態を治療するための方法であって、該細胞を抗増殖剤で処理する
前に、と同時に、及び／又は後に、該細胞を本発明の化合物により処理する方法（本明細
書中で併用療法と呼ぶ）を提供する。一つの薬剤による治療を別の薬剤での治療前に行う
のは、例え、これらの薬剤が同時に投与されたとしても、本明細書中では逐次的治療と呼
ぶことに留意する。併用療法は、薬剤を互いに前または後に投与する場合（逐次的治療）
のみならず、薬剤を同時に投与する場合を含むことを意図することに留意する。
【０６４３】
　キナーゼ阻害剤と組み合わせて使用可能な治療薬の例としては、抗癌剤、アルキル化剤
、抗生剤、抗代謝剤、ホルモン剤、植物由来剤及び生物剤（biologic agents）が挙げら
れるが、これらに限定されない。
【０６４４】
　アルキル化剤は、水素イオンをアルキル基に置換する能力を有する多官能化合物である
。アルキル化剤の例としては、ビスクロロエチルアミン（ナイトロジェンマスタード（例
、クロラムブシル、シクロホスファミド、イホスファミド、メクロレタミン、メルファラ
ン、ウラシルマスタード））、アジリジン（例、チオテパ）、アルキルアルコン（alkyl 
alkone）スルホナート（例、ブスルファン）、ニトロソウレア（例、カルムスチン、ロム
スチン、ストレプトゾシン）、非古典的アルキル化剤（アルトレタミン、ダカルバジン、
及びプロカルバジン）、白金化合物（カルボプラスチン及びシスプラチン）が挙げられる
が、これらに限定されない。これらの化合物は、リン酸、アミノ、ヒドロキシル、スルフ
ヒドリル（sulfihydryl）、カルボキシル、及びイミダゾール基と反応する。生理条件下
で、これらの薬剤はイオン化し、感受性核酸及び蛋白質に結合する正電イオンを生み出し
て、細胞周期停止及び／又は細胞死を導く。キナーゼ阻害剤及びアルキル化剤を含む併用
療法は、癌に関して治療の相乗効果を有し、これらの化学療法剤と関連した副作用を減少
させ得る。
【０６４５】
　抗生剤は、天然物の修飾としての抗生物質に類似する方法で製造される薬剤の群である
。抗生剤の例としては、アントラサイクリン（例、ドキソルビシン、ダウノルビシン、エ
ピルビシン、イダルビシン及びアントラセンジオン）、マイトマイシンＣ、ブレオマイシ
ン、ダクチノマイシン、プリカトマイシン（plicatomycin）が挙げられるが、これらに限
定されない。これらの抗生剤は、種々の細胞成分を標的とすることによって細胞増殖を妨
げる。例えば、アントラサイクリンは、転写活性のあるＤＮＡの領域においてＤＮＡトポ
イソメラーゼＩＩの作用を妨げ、ＤＮＡ鎖切断を導くと一般的に信じられている。ブレオ
マイシンは、鉄をキレートし活性複合体を形成し、これが次いでＤＮＡの塩基に結合して
、鎖切断及び細胞死を引き起こすと信じられている。キナーゼ阻害剤及び抗生剤を含む併
用療法は、癌に関して治療的な相乗効果を有し、これらの化学療法剤と関連した副作用を
減少させ得る。
【０６４６】
　代謝拮抗剤は、癌細胞の生理機能及び増殖に不可欠である代謝過程を妨げる薬剤の群で
ある。活発な増殖型癌細胞は、多量の核酸、蛋白質、脂質、及び他の重要な細胞成分の継
続的合成を必要とする。多くの代謝拮抗物質は、プリン又はピリミジンヌクレオシドの合
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成を阻害するか、或いはＤＮＡの複製酵素を阻害する。いくつかの代謝拮抗物質はまた、
リボヌクレオシドの合成、並びにＲＮＡ及び／又はアミノ酸代謝、及び蛋白質合成も妨げ
る。重要な細胞成分の合成を妨げることにより、代謝拮抗物質は、癌細胞の成長を遅らせ
るか停止することができる。代謝拮抗剤の例としては、フルオロウラシル（５－ＦＵ）、
フロクスウリジン（５－ＦＵｄＲ）、メトトレキサート、ロイコボリン、ヒドロキシウレ
ア、チオグアニン（６－ＴＧ）、メルカプトプリン（６－ＭＰ）、シタラビン、ペントス
タチン、リン酸フルダラビン、クラドリビン（２－ＣＤＡ）、アスパラギナーゼ、及びゲ
ムシタビンが挙げられるが、これらに限定されない。キナーゼ阻害剤及び代謝拮抗剤を含
む併用療法は、癌に関して治療的な相乗効果を有し、これらの化学療法剤と関連した副作
用を減少させ得る。
【０６４７】
　ホルモン剤は、それらの標的器官の成長及び発達を制御する薬剤の群である。ホルモン
剤の大部分は、性ステロイド並びにそれらの誘導体及び類縁体（例えば、エストロゲン、
アンドロゲン、及びプロゲスティン）である。これらのホルモン剤は、性ステロイドの受
容体のアンタゴニストとして働き、受容体発現及び重要な遺伝子の転写を下方制御し得る
。そのようなホルモン剤の例は、合成エストロゲン（例、ジエチルスチベストロール（di
ethylstibestrol）)、抗エストロゲン(例、タモキシフェン、トレミフェン、フルオキシ
メステロール（fluoxymesterol）及びラロキシフェン）、抗アンドロゲン（ビカルタミド
、ニルタミド、フルタミド）、アロマターゼ阻害剤（例、アミノグルテチミド、アナスト
ロゾール及びテトラゾール）、ケトコナゾール、酢酸ゴセレリン、ロイプロリド、酢酸メ
ゲストロール及びミフェプリストンである。キナーゼ阻害剤及びホルモン剤を含む併用療
法は、癌に関して治療的な相乗効果を有し、これらの化学療法剤と関連した副作用を減少
させ得る。
【０６４８】
　植物由来剤は、植物から誘導されるか、又は薬剤の分子構造に基づいて修飾された薬剤
の群である。植物由来剤の例としては、ビンカアルカロイド（例、ビンクリスチン、ビン
ブラスチン、ビンデシン、ビンゾリジン及びビノレルビン）、ポドフィロトキシン（例、
エトポシド（ＶＰ－１６）及びテニポシド（ＶＭ－２６））、タキサン（例、パクリタキ
セル及びドセタキセル）が挙げられるが、これらに限定されない。これらの植物由来剤は
、一般的に、チューブリンに結合する抗分裂剤として作用して、有糸分裂を阻害する。ポ
ドフィロトキシン（例えば、エトポシド）は、トポイソメラーゼＩＩと相互作用すること
によりＤＮＡ合成を妨げ、ＤＮＡ鎖切断を導くと信じられている。キナーゼ阻害剤及び植
物由来剤を含む併用療法は、癌に関して治療的な相乗効果を有し、これらの化学療法剤と
関連した副作用を減少させ得る。
【０６４９】
　生物剤は、単独又は化学療法及び／若しくは放射線療法と組み合わせて用いられる場合
、癌／腫瘍の退行を引き出す生体分子の群である。生物剤の例としては、免疫調節蛋白質
（例えば、サイトカイン）、腫瘍抗原に対するモノクローナル抗体、腫瘍抑制遺伝子、及
び癌ワクチンが挙げられるが、これらに限定されない。キナーゼ阻害剤及び生物剤を含む
併用療法は、癌に関して治療的な相乗効果を有し、腫瘍形成シグナルに対する患者の免疫
反応を高め、この化学療法剤と関連した潜在的副作用を減少させ得る。
【０６５０】
　サイトカインは、著しい免疫調節活性を有する。いくつかのサイトカイン（例えば、イ
ンターロイキン－２（ＩＬ－２、アルデスロイキン）及びインターフェロン）は、抗腫瘍
活性を示し、転移性腎細胞癌及び転移性悪性黒色腫の患者の治療に認可されている。ＩＬ
－２は、Ｔ細胞を介した免疫応答の中核をなすＴ細胞増殖因子である。いくらかの患者に
おけるＩＬ－２の選択的抗腫瘍効果は、自己及び非自己の間を識別する細胞媒介免疫応答
の結果であると信じられている。キナーゼ阻害剤と併用され得るインターロイキンの例と
しては、インターロイキン２（ＩＬ－２）、及びインターロイキン４（ＩＬ－４）、イン
ターロイキン１２（ＩＬ－１２）が挙げられるが、これらに限定されない。
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【０６５１】
　インターフェロンは、重複した活性を有する２３より多くの関連したザブタイプ、本発
明の範囲内の全てのＩＦＮサブタイプを含む。ＩＦＮは、多くの固形及び血液悪性腫瘍に
対する活性を示し、後者は、特に鋭敏であるように思われる。
【０６５２】
　キナーゼ阻害剤と併用され得る他のサイトカインとしては、造血及び免疫機能に著しい
効果を発揮するサイトカインが挙げられる。係るサイトカインの例としては、エリスロポ
エチン、顆粒球－ＣＳＦ（フィルグラスチン（filgrastin））、及び顆粒球、マクロファ
ージ－ＣＳＦ（サルグラモスチム）が挙げられるが、これらに限定されない。これらのサ
イトカインは、キナーゼ阻害剤と併用され、化学療法が引き起こす骨髄造血毒性を減少さ
せ得る。
【０６５３】
　サイトカイン以外の他の免疫調節剤もまた、異常細胞増殖を阻害するために、キナーゼ
阻害剤と併用され得る。係る免疫調節剤の例としては、カルメット・ゲラン菌、レバミゾ
ール、及び天然に存在するホルモンソマトスタチンの効果を模倣する長時間作用型オクタ
ペプチドであるオクトレオチドが挙げられるが、これらに限定されない。
【０６５４】
　腫瘍抗原に対するモノクローナル抗体は、腫瘍によって発現された抗原、好ましくは、
腫瘍特異的抗原に対して誘発された抗体である。例えば、モノクローナル抗体ハーセプチ
ン（ＨＥＲＣＥＰＴＩＮ（登録商標））（トラスツズマブ（Ｔｒａｓｔｒｕｚｕｍａｂ）
）は、転移性乳癌を含むいくつかの乳房腫瘍において過剰発現するヒト上皮増殖因子受容
体２（ＨＥＲ２）に対して産生される。ＨＥＲ２蛋白質の過剰発現は、より侵攻性の疾患
及び臨床におけるより悪い予後と関係がある。ハーセプチン（ＨＥＲＣＥＰＴＩＮ（登録
商標））は、腫瘍がＨＥＲ２蛋白質を過剰発現する転移性乳癌の患者の治療に単一剤とし
て用いられる。キナーゼ阻害剤及びハーセプチン（ＨＥＲＣＥＰＴＩＮ（登録商標））を
含む併用療法は、腫瘍、特に、転移性癌に関して治療的な相乗効果を有し得る。
【０６５５】
　腫瘍抗原に対するモノクローナル抗体の他の例は、リンパ腫細胞のＣＤ２０に対して産
生され、正常の若しくは転移性のＣＤ２０＋プレＢ（ｐｒｅ－Ｂ）細胞及び成熟Ｂ細胞を
選択的に消耗するリツキサン（ＲＩＴＵＸＡＮ（登録商標））（リツキシマブ（Ｒｉｔｕ
ｘｉｍａｂ））である。リツキサン（ＲＩＴＵＸＡＮ（登録商標））は、再発性又は難治
性の、低悪性度又は濾胞性の、ＣＤ２０＋、Ｂ細胞非ホジキンリンパ腫の患者の治療に単
一剤として用いられる。キナーゼ阻害剤及びリツキサン（ＲＩＴＵＸＡＮ（登録商標））
を含む併用療法は、リンパ腫のみならず他の形式又は型の悪性腫瘍にも治療的な相乗効果
を有し得る。
【０６５６】
　腫瘍抑制遺伝子は、細胞増殖及び分裂周期を阻害する機能の遺伝子であり、従って、新
生組織形成の発達を妨げる。腫瘍抑制遺伝子における突然変異により、該細胞が阻害シグ
ナルのネットワークの１つ以上の成分を無視し、細胞周期チェックポイントを克服するこ
とになり、より高速に制御された細胞増殖－癌をもたらす。腫瘍抑制遺伝子の例としては
、ＤＰＣ－４、ＮＦ－１、ＮＦ－２、ＲＢ、ｐ５３、ＷＴ１、ＢＲＣＡ１及びＢＲＣＡ２
が挙げられるが、これらに限定されない。
【０６５７】
　ＤＰＣ－４は、膵臓癌に関与し、細胞分裂を阻害する細胞質経路に加わる。ＮＦ－１は
、細胞質の阻害蛋白質である、ラス（Ras）を阻害する蛋白質をコードする。ＮＦ－１は
、神経系の神経線維腫及び褐色細胞腫、並びに骨髄性白血病に関与する。ＮＦ－２は、神
経系の髄膜腫、神経鞘腫（schwanoma）、及び上衣腫に関係する核蛋白質をコードする。
ＲＢは、細胞周期の主要な阻害剤である核蛋白質であるｐＲＢ蛋白質をコードする。ＲＢ
は、網膜芽細胞腫、並びに骨癌、膀胱癌、小細胞肺癌及び乳癌に関与する。Ｐ５３は、細
胞分裂を制御し、アポトーシスを誘導し得るｐ５３蛋白質をコードする。ｐ５３の突然変
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異及び／又は不活動は、広範囲の癌で見受けられる。ＷＴ１は、腎臓のウィルムス腫瘍に
関与する。ＢＲＣＡ１は、乳癌及び卵巣癌に関与し、ＢＲＣＡ２は、乳癌に関与する。腫
瘍抑制遺伝子は、腫瘍細胞に移ることができ、そこでその腫瘍抑制機能を発揮する。キナ
ーゼ阻害剤及び腫瘍抑制因子を含む併用療法は、様々な形式の癌を患った患者に治療的な
相乗効果を有し得る。
【０６５８】
　癌ワクチンは、腫瘍に対する生体の特異的免疫反応を誘導する薬剤の群である。研究開
発、並びに臨床試験下のほとんどの癌ワクチンは、腫瘍関連抗原（ＴＡＡ）である。ＴＡ
Ａは、腫瘍細胞に存在し、相対的に正常細胞には存在しないか、又は少ない構造体（即ち
、蛋白質、酵素若しくは炭化水素）である。腫瘍細胞に極めて特有であるため、ＴＡＡは
、認識する免疫系に標的を提供し、それらの破壊をもたらす。ＴＡＡの例としては、ガン
グリオシド（ＧＭ２）、前立腺特異抗原（ＰＳＡ）、αフェトプロテイン（ＡＦＰ）、癌
胎児性抗原（ＣＥＡ）（結腸癌及び他の腺癌（例えば、乳癌、肺癌、胃癌、及び膵臓癌）
により作られる）、黒色腫関連抗原（ＭＡＲＴ－１、ｇｐ１００、ＭＡＧＥ １，３チロ
シナーゼ）、パピローマウイルスＥ６及びＥ７フラグメント、自己（antologous）腫瘍細
胞及び同種異系腫瘍細胞の全細胞又は一部/溶解物が挙げられるが、これらに限定されな
い。
【０６５９】
　アジュバントは、ＴＡＡに対する免疫反応を増大するために用いられ得る。アジュバン
トの例としては、カルメット・ゲラン菌（ＢＣＧ）、エンドトキシンリポ多糖体、キーホ
ールリンペットヘモシアニン（ＧＫＬＨ）、インターロイキン－２（ＩＬ－２）、顆粒球
・マクロファージコロニー刺激因子（ＧＭ－ＣＳＦ）、及び低用量で投与すると腫瘍誘導
の抑制を減少すると信じられている化学療法剤であるシトキサンが挙げられるが、これら
に限定されない。
【０６６０】
１．キナーゼ阻害剤の調製
　様々な方法が、本発明の化合物を合成するために開発されうる。これらの化合物を合成
するためのそれぞれの方法を実施例で示す。しかしながら、本発明の化合物がまた、他者
が考え出しうる他の合成経路によっても合成できる点に留意する。
【０６６１】
　本発明の特定の化合物が、特定の立体化学を当該化合物に与える他の原子への結合を持
つ原子（例えば、キラル中心）を有することは、容易に理解されるだろう。本発明の化合
物の合成が、異なる立体異性体（エナンチオマー、ジアステレオマー）の混合物の創作を
結果として生じうることが理解される。特定の立体化学が明記されない限り、化合物の列
挙は、異なる可能性のある立体異性体のすべてを包含するように意図される。
【０６６２】
　異なる立体異性体の混合物を分離するための様々な方法が、当該分野で公知である。例
えば、化合物のラセミ混合物は、ジアステレオ異性体化合物のペアを形成するために、光
学活性な分割剤と反応されうる。次いで、ジアステレオマーは、光学的に純粋なエナンチ
オマーを回収するために、分離されうる。分離可能な複合体はまた、エナンチオマー（例
えば、結晶性のジアステレオ異性体塩）を分割するために使用されうる。ジアステレオマ
ーは、十分に異なる物理特性（例えば、融点、沸点、溶解度、反応性など）を典型的に有
しており、したがってこれらの非類似性を利用することによって、容易に分離することが
できる。例えば、ジアステレオマーは、典型的には、クロマトグラフィーによるか又は溶
解度における差異に基づく分離／分割技術によって、分離することができる。そのラセミ
混合物からの化合物の立体異性体の分割に使用されうる技術のさらに詳細な説明は、Ｊｅ
ａｎ　Ｊａｃｑｕｅｓ　Ａｎｄｒｅ　Ｃｏｌｌｅｔ，　Ｓａｍｕｅｌ　Ｈ．　Ｗｉｌｅｎ
，　Ｅｎａｎｔｉｏｍｅｒｓ，　Ｒａｃｅｍａｔｅｓ　ａｎｄ　Ｒｅｓｏｌｕｔｉｏｎｓ
，　Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　＆　Ｓｏｎｓ，　Ｉｎｃ．　（１９８１）に見出すことがで
きる。
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【０６６３】
　本発明の化合物はまた、当該化合物の遊離塩基形態を医薬上許容される無機又は有機の
酸と反応させることによって、医薬上許容される酸付加塩として調製されうる。あるいは
、化合物の医薬上許容される塩基付加塩は、当該化合物の遊離酸形態を医薬上許容される
無機又は有機塩基と反応させることによって、調製されうる。化合物の医薬上許容される
塩の調製に適した無機及び有機の酸並びに塩基は、本願の定義の項に記載されている。あ
るいは、化合物の塩形態は、出発物質又は中間体の塩を用いて調製されうる。
【０６６４】
　当該化合物の遊離酸又は遊離塩基の形態は、対応する塩基付加塩または酸付加塩の形態
から調製することができる。例えば、酸付加塩形態の化合物は、適切な塩基（例えば、水
酸化アンモニウム溶液、水酸化ナトリウムなど）で処理することによって、対応する遊離
塩基形態へと変換することができる。塩基付加塩形態の化合物は、適切な酸（例えば、塩
酸など）で処理することによって、対応する遊離酸へと変換することができる。
【０６６５】
　本発明の化合物のＮ－オキシドは、当業者に公知の方法によって調製することができる
。例えば、Ｎ－オキシドは、適切な不活性有機溶媒（例えば、ジクロロメタンなどのハロ
ゲン化炭化水素）中、およそ０℃で、非酸化形態の化合物を、酸化剤（例えば、トリフル
オロ過酢酸、過マレイン酸、過安息香酸、過酢酸、メタ－クロロペルオキシ安息香酸など
）で処理することによって、調製することができる。あるいは、化合物のＮ－オキシドは
、適切な出発物質のＮ－オキシドから調製することができる。
【０６６６】
　非酸化形態の化合物は、適切な不活性有機溶媒（例えば、アセトニトリル、エタノール
、水性ジオキサンなど）中、０～８０℃で、還元剤（例えば、イオウ、二酸化イオウ、ト
リフェニルホスフィン、水素化ホウ素リチウム、水素化ホウ素ナトリウム、リンの三塩化
物、三臭化物など）で処理することによって、化合物のＮ－オキシドから調製することが
できる。
【０６６７】
　化合物のプロドラッグ誘導体は、当業者に公知の方法によって調製することができる（
例えば、さらなる詳細については、Ｓａｕｌｎｉｅｒ　ｅｔ　ａｌ．（１９９４），　Ｂ
ｉｏｏｒｇａｎｉｃ　ａｎｄ　Ｍｅｄｉｃｉｎａｌ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ　Ｌｅｔｔｅｒ
ｓ，　Ｖｏｌ．　４，　ｐ．　１９８５を参照）。例えば、適切なプロドラッグは、誘導
体化されていない化合物を、適切なカルバミル化剤（例えば、１，１－アシルオキシアル
キルカルボノクロリデート、パラ－ニトロフェニルカーボネートなど）と反応させること
によって、調製することができる。
【０６６８】
　化合物の保護された誘導体は、当業者に公知の方法によって製造することができる。保
護基の作製及びその除去に適用可能な技術の詳細な説明は、Ｔ．Ｗ．　Ｇｒｅｅｎｅ，　
Ｐｒｏｔｅｃｔｉｎｇ　Ｇｒｏｕｐｓ　ｉｎ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｓｙｎｔｈｅｓｉｓ，　
３ｒｄ　ｅｄｉｔｉｏｎ，　Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　＆　Ｓｏｎｓ，　Ｉｎｃ．　１９９
９に見出すことができる。
【０６６９】
　本発明の化合物は、溶媒和物（例えば、水和物）として、都合よく調製されうるか、又
は、本発明のプロセスの間に形成されうる。本発明の化合物の水和物は、ダイオキシン、
テトラヒドロフラン又はメタノールなどの有機溶媒を用いて、水性／有機性溶媒の混合物
からの再結晶により都合よく調製されうる。
【０６７０】
　本発明の化合物はまた、当該化合物のラセミ混合物を、ジアステレオ異性体化合物のペ
アを形成するための光学活性な分割剤と反応させ、ジアステレオマーを分離し、光学的に
純粋なエナンチオマーを回収することによって、その個々の立体異性体として調製するこ
とができる。エナンチオマーの分割は、化合物の共有結合ジアステレオマー誘導体を用い
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て行うことができるが、分離可能な複合体が好ましい（例えば、結晶性のジアステレオ異
性体塩）。ジアステレオマーは、異なる物理特性（例えば、融点、沸点、溶解度、反応性
など）を持ち、これらの非類似性を利用することによって、容易に分離することができる
。ジアステレオマーは、クロマトグラフィーによって、又は好ましくは、溶解度における
差異に基づく分離／分割技術によって、分離されうる。次いで、光学的に純粋なエナンチ
オマーが、分割剤とともに、ラセミ化を生じないであろう任意の実用的手段によって、回
収される。そのラセミ混合物からの化合物の立体異性体の分割に適用可能な技術のさらに
詳細な説明は、Ｊｅａｎ　Ｊａｃｑｕｅｓ　Ａｎｄｒｅ　Ｃｏｌｌｅｔ，　Ｓａｍｕｅｌ
　Ｈ．　Ｗｉｌｅｎ，　Ｅｎａｎｔｉｏｍｅｒｓ，　Ｒａｃｅｍａｔｅｓ　ａｎｄ　Ｒｅ
ｓｏｌｕｔｉｏｎｓ，　Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　＆　Ｓｏｎｓ，　Ｉｎｃ．　（１９８１
）に見出すことができる。
【０６７１】
　本明細書中で使用される場合、これらのプロセス、スキーム及び例で使用される記号及
び慣習は、現代の科学文献、例えば、ｔｈｅ　Ｊｏｕｒｎａｌ　ｏｆ　ｔｈｅ　Ａｍｅｒ
ｉｃａｎ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｓｏｃｉｅｔｙ又はｔｈｅ　Ｊｏｕｒｎａｌ　ｏｆ　Ｂｉ
ｏｌｏｇｉｃａｌ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙで使用されているものと一致する。標準的な一文
字又は三文字略記を、アミノ酸残基を指定するために一般的に使用し、これらは、違うよ
うに記載されていなければ、Ｌ－配置であると仮定される。違うように記載されていなけ
れば、すべての出発物質は、商業的供給者から入手し、さらに精製することなく使用した
。具体的には、以下の略記が、実施例において及び明細書全体にわたって使用されうる：
【０６７２】
ｇ（グラム）；　　　　　　　　　　　　ｍｇ（ミリグラム）；
Ｌ（リットル）；　　　　　　　　　　　ｍＬ（ミリリットル）；
μＬ（マイクロリットル）；　　　　　　ｐｓｉ（平方インチあたりのポンド）；
Ｍ（モル濃度）；　　　　　　　　　　　ｍＭ（ミリモル濃度）；
ｉ．ｖ．（静脈注射）；　　　　　　　　Ｈｚ（ヘルツ）；
ＭＨｚ（メガヘルツ）；　　　　　　　　ｍｏｌ（モル）；
ｍｍｏｌ（ミリモル）；　　　　　　　　ＲＴ（周囲温度）；
ｍｉｎ（分）；　　　　　　　　　　　　ｈ（時間）；
ｍｐ（融点）；　　　　　　　　　　　　ＴＬＣ（薄層クロマトグラフィー）；
Ｔｒ（保持時間）；　　　　　　　　　　ＲＰ（逆相）；
ＭｅＯＨ（メタノール）；　　　　　　　ｉ－ＰｒＯＨ（イソプロパノール）；
ＴＥＡ（トリエチルアミン）；　　　　　ＴＦＡ（トリフルオロ酢酸）；
ＴＦＡＡ（無水トリフルオロ酢酸）；　　ＴＨＦ（テトラヒドロフラン）；
ＤＭＳＯ（ジメチルスルホキシド）；　　ＥｔＯＡｃ（酢酸エチル）；
ＤＭＥ（１，２－ジメトキシエタン）；　ＤＣＭ（ジクロロメタン）；
ＤＣＥ（ジクロロメタン）； 
ＤＭＦ（Ｎ，Ｎ－ジメチルホルムアミド）；
ＤＭＰＵ（Ｎ，Ｎ’－ジメチルプロピレンウレア）；
ＣＤＩ（１，１－カルボニルジイミダゾール）；
ＩＢＣＦ（クロロギ酸イソブチル）；
ＨＯＡｃ（酢酸）；
ＨＯＳｕ（Ｎ－ヒドロキシスクシンイミド）；
ＨＯＢＴ（１－ヒドロキシベンゾトリアゾール）；
Ｅｔ２Ｏ（ジエチルエーテル）；
ＥＤＣＩ（エチルカルボジイミド塩酸塩）；
ＢＯＣ（ｔｅｒｔ－ブチルオキシカルボニル）；ＦＭＯＣ（９－フルオレニルメトキシカ
ルボニル）；
ＤＣＣ（ジシクロヘキシルカルボジイミド）；ＣＢＺ（ベンジルオキシカルボニル）；
Ａｃ（アセチル）；
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ａｔｍ（気圧）；
ＴＭＳＥ（２－（トリメチルシリル）エチル）；ＴＭＳ（トリメチルシリル）；
ＴＩＰＳ（トリイソプロピルシリル）；
ＴＢＳ（ｔ－ブチルジメチルシリル）；
ＤＭＡＰ（４－ジメチルアミノピリジン）；
Ｍｅ（メチル）；
ＯＭｅ（メトキシ）； 
Ｅｔ（エチル）；
Ｅｔ（エチル）； 
ｔＢｕ（ｔｅｒｔ－ブチル）；
ＨＰＬＣ（高圧液体クロマトグラフィー）；
ＢＯＰ（塩化ビス（２－オキソ－３－オキサゾリジニル）ホスフィン酸）；
ＴＢＡＦ（フッ化テトラ－ｎ－ブチルアンモニウム）；
ｍＣＰＢＡ（メタ－クロロ過安息香酸。
【０６７３】
　エーテル又はＥｔ２Ｏに対するすべての参照は、ジエチルエーテルに対するものであり
；ブラインは、ＮａＣｌの飽和水溶液のことをいう。違うように示されていなければ、す
べての温度は℃（摂氏温度）で表されている。違うように記載されていなければ、すべて
の反応は、ＲＴで不活性雰囲気下行った。
【０６７４】
　１Ｈ　ＮＭＲスペクトルは、Ｂｒｕｋｅｒ　Ａｖａｎｃｅ　４００で記録した。化学シ
フトは、パーツ・パー・ミリオン（ｐｐｍ）で表されている。カップリング定数は、ヘル
ツ（Ｈｚ）単位である。分裂パターンは、見かけ上の多重度を記載し、ｓ（シングレット
）、ｄ（ダブレット）、ｔ（トリプレット）、ｑ（カルテット）、ｍ（マルチプレット）
、ｂｒ（ブロード）として表される。
【０６７５】
　低分解能マススペクトル（ＭＳ）及び化合物純度データは、エレクトロスプレーイオン
化（ＥＳＩ）源、ＵＶ検出器（２２０及び２５４ｎｍ）、及び蒸発光散乱検出器（ＥＬＳ
Ｄ）を取り付けたＷａｔｅｒｓ　ＺＱ　ＬＣ／ＭＳシングル四重極型システムで得た。薄
層クロマトグラフィーは、０．２５ｍｍ　Ｅ．Ｍｅｒｃｋシリカゲルプレート（６０Ｆ－
２５４）で行い、ＵＶ光、５％エタノール性リンモリブデン酸、ニンヒドリン又はｐ－ア
ニスアルデヒド溶液で可視化した。フラッシュカラムクロマトグラフィーは、シリカゲル
（２３０～４００メッシュ、Ｍｅｒｃｋ）で行った。
【０６７６】
　これらの化合物の調製に使用される出発物質及び試薬は、商業的供給者（例えば、Ａｌ
ｄｒｉｃｈ　Ｃｈｅｍｉｃａｌ　Ｃｏｍｐａｎｙ　（Ｍｉｌｗａｕｋｅｅ，　ＷＩ）、Ｂ
ａｃｈｅｍ　（Ｔｏｒｒａｎｃｅ，　ＣＡ）、Ｓｉｇｍａ　（Ｓｔ．　Ｌｏｕｉｓ，　Ｍ
Ｏ））から入手可能であるか、又は、Ｆｉｅｓｅｒ　ａｎｄ　Ｆｉｅｓｅｒ’ｓ　Ｒｅａ
ｇｅｎｔｓ　ｆｏｒ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｓｙｎｔｈｅｓｉｓ，　ｖｏｌｓ．　１－１７，
　Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　ａｎｄ　Ｓｏｎｓ，　Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，　ＮＹ，　１９９１
；　Ｒｏｄｄ’ｓ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ　ｏｆ　Ｃａｒｂｏｎ　Ｃｏｍｐｏｕｎｄｓ，　
ｖｏｌｓ．　１－５　ａｎｄ　ｓｕｐｐｓ．，　Ｅｌｓｅｖｉｅｒ　Ｓｃｉｅｎｃｅ　Ｐ
ｕｂｌｉｓｈｅｒｓ，　１９８９；　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｒｅａｃｔｉｏｎｓ，　ｖｏｌｓ
．　１－４０，　Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　ａｎｄ　Ｓｏｎｓ，　Ｎｅｗ　Ｙｏｒｋ，　Ｎ
Ｙ，　１９９１；　Ｍａｒｃｈ　Ｊ．：　Ａｄｖａｎｃｅｄ　Ｏｒｇａｎｉｃ　Ｃｈｅｍ
ｉｓｔｒｙ，　４ｔｈ　ｅｄ．，　Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　ａｎｄ　Ｓｏｎｓ，　Ｎｅｗ
　Ｙｏｒｋ，　ＮＹ；及びＬａｒｏｃｋ：　Ｃｏｍｐｒｅｈｅｎｓｉｖｅ　Ｏｒｇａｎｉ
ｃ　Ｔｒａｎｓｆｏｒｍａｔｉｏｎｓ，　ＶＣＨ　Ｐｕｂｌｉｓｈｅｒｓ，　Ｎｅｗ　Ｙ
ｏｒｋ，　１９８９のような標準的参考文献に記載される手順に従って、当業者に周知の
方法によって調製されうる。
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【０６７７】
　本願全体にわたり引用されるすべての文献の全開示は、参照により本明細書に援用され
る。
【０６７８】
２．本発明のキナーゼ阻害剤のための合成スキーム
　本発明のキナーゼ阻害剤は、以下に示される反応スキームに従って合成されうる。他の
反応スキームは当業者により容易に考え出されうるだろう。種々の異なる溶媒、温度及び
反応条件が反応の収率を最適化するために変更できることも理解されるべきである。
【０６７９】
　以下に記載する反応において、反応においてそれらの不要な関与を避けるために、反応
性官能基（例えば、ヒドロキシ、アミノ、イミノ、チオ又はカルボキシ基）（ここで、こ
れらは、最終生成物で望まれる）を保護することが必要でありうる。慣用の保護基が、標
準的な慣習に従って使用されうる（例えば、Ｔ．Ｗ．　Ｇｒｅｅｎｅ　ａｎｄ　Ｐ．　Ｇ
．　Ｍ．　Ｗｕｔｓ　ｉｎ　「Ｐｒｏｔｅｃｔｉｖｅ　Ｇｒｏｕｐｓ　ｉｎ　Ｏｒｇａｎ
ｉｃ　Ｃｈｅｍｉｓｔｒｙ」　Ｊｏｈｎ　Ｗｉｌｅｙ　ａｎｄ　Ｓｏｎｓ，　１９９１を
参照）。
【０６８０】
実験方法
本発明の化合物を調製するための一般的合成経路をスキーム１－８に示す。
【０６８１】
スキーム１：
【０６８２】
【化１４８】

【０６８３】
　スキーム１によれば、化合物Ａおよび化合物Ｂを混合し、種々の条件下で処理して化合
物Ｃを形成する。例えば、化合物Ａおよび化合物Ｂの混合物を、８０℃～２００℃の範囲
の温度で、ニートまたは適切な溶媒中のいずれかで、マイクロ波照射反応に付すことがで
きる。化合物Ｃにおけるニトロ基を、例えば、触媒的水素化または金属還元（例、ＳｎＣ
ｌ２による）により還元して化合物Ｄを形成する。化合物Ｄを適切な条件下（例、ＡｃＯ
Ｈ中）でＮａＮＯ２を用いて化合物Ｅに変換する。化合物Ｅを酸（例、ｏ－リン酸）また
は急速真空下、１５０℃～３５０℃で処理して、化合物Ｆを得る。化合物ＦにおけるＸ１

がハロであるならば、化合物Ｆを、アルコール、アミン、チオールによる処理、或いは鈴
木型カップリングのいずれかによって、さらに化合物Ｇへ変換することができる。
【０６８４】
スキーム２：
【０６８５】
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【化１４９】

【０６８６】
　スキーム２によれば、薗頭型カップリングを用いて、化合物Ｈを化合物Ｉと反応させて
化合物Ｊを得る。適切な条件下（例えば、塩基存在下また非存在下でのＰｄ介在）にて、
化合物Ｊをエチニルトリメチルシランと反応させて化合物Ｋを得る。Ｄｉｅｌｓ－Ａｌｄ
ｅｒ反応条件下（例えば、１００℃～２００℃の温度に加熱して）、化合物Ｋを化合物Ｌ
に変換する。化合物ＬのＴＭＳ基をハロ基に変換して、化合物Ｍを得る。化合物Ｍをアル
コール、アミンまたはチオールでの処理、或いは鈴木型カップリングのいずれかにより、
さらに化合物Ｎへ変換する。化合物Ｎの脱保護により化合物Ｏを得る。化合物ＯをＰＯＸ

３で処理して、化合物Ｐを得る。化合物Ｐをアルコール、アミンまたはチオールでの処理
、或いは鈴木型カップリングのいずれかにより、さらに化合物Ｑへ変換する。
【０６８７】
スキーム３：
【０６８８】

【化１５０】

【０６８９】
　スキーム３によれば、化合物Ｒの化合物Ｓとのウルマンカップリングにより化合物Ｔを
得る。化合物Ｔのニトロ基を還元して（例えば、触媒的水素化またはＦｅによるなどの金
属還元による）、化合物Ｕを形成する。化合物Ｕを環化して化合物Ｖを形成する。化合物
Ｖをザンドマイヤー反応条件に付し、化合物Ｗを得る。化合物Ｗをアルコール、アミンま
たはチオールでの処理、或いは鈴木型カップリングのいずれかにより、さらに化合物Ｘへ
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変換する。化合物Ｘを塩基（例、ＫＯＨ）で処理することにより化合物Ｘのシアノ基を加
水分解して、化合物Ｙを得る。
【０６９０】
スキーム４：
【０６９１】
【化１５１】

【０６９２】
　スキーム４によれば、化合物Ｒの化合物Ｚとのウルマンカップリングにより化合物ＡＡ
を得る。化合物ＡＡをアルコール、アミンまたはチオールでの処理、或いは鈴木型カップ
リングのいずれかにより、さらに化合物ＡＢへ変換する。化合物ＡＢのニトロ基を還元し
て（例えば、触媒的水素化またはＦｅによるなどの金属還元による）、化合物ＡＣを形成
する。化合物ＡＣを環化して化合物ＡＤを形成する。化合物ＡＤを酸で処理して化合物Ａ
Ｅを得る。化合物ＡＥの適切なアミンとのペプチドカップリングにより化合物ＡＦを得る
。
【０６９３】
スキーム５：
【０６９４】
【化１５２】

【０６９５】
　スキーム５によれば、Ｐｄ介在条件（例えば、５０℃～２００℃の温度でＮａ２ＣＯ３

のような塩基存在下、適切な溶媒中でのＰｄ（ＰＰｈ３）４）下における、化合物Ｒのボ
ロン酸（化合物ＡＧ）との鈴木型カップリングにより、化合物ＡＨを得る。化合物Ａをニ
トロ化条件に付して（例、ＨＮＯ３／Ｈ２ＳＯ４）、化合物ＡＩを得る。化合物ＡＩのニ
トロ基を還元して（例えば、触媒的水素化またはＦｅのような金属還元による）、化合物
ＡＪを形成する。化合物ＡＪを環化して化合物ＡＫを形成する。化合物ＡＫをアルコール
、アミンまたはチオールでの処理、或いは鈴木型カップリングのいずれかにより、さらに
化合物ＡＬへ変換する。化合物Ａｌをザンドマイヤー反応により対応するハロ誘導体（Ｒ

１＝ハロの化合物ＡＭ）または適切な酸とのペプチドカップリングにより対応するアミド
（Ｒ１＝ＮＨＣＯＲ２８の化合物ＡＭ）へ変換することができる。
【０６９６】
スキーム６：
【０６９７】
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【化１５３】

【０６９８】
　スキーム６によれば、化合物ＡＮの化合物ＡＯとのウルマンカップリングにより化合物
ＡＰを得る。さらに鈴木型カップリングにより、化合物ＡＰを化合物ＡＲに変換する。化
合物ＡＲのニトロ基を還元して（例えば、触媒的水素化またはＦｅのような金属還元によ
る）、化合物ＡＳを形成する。化合物ＡＳを環化して化合物ＡＴを得る。化合物ＡＴを酸
で加水分解して、化合物ＡＵを得る。化合物ＡＵのＡＶのような適切なアミンとのペプチ
ドカップリングにより化合物ＡＷを得る。
【０６９９】
スキーム７：
【０７００】

【化１５４】

【０７０１】
　スキーム７によれば、光延反応か、あるいは異なるアルキルハライドとの塩基介在求核
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置換反応のいずれかにより、化合物ＡＸをアルキル化して化合物ＡＺを得る。芳香族アミ
ンＢＡの化合物ＡＺとのブッフバルト反応により化合物ＢＢを得る。分子内ヘック反応を
化合物ＢＢに行って、化合物ＢＣを得る。化合物ＢＣでの官能基操作により、保護された
ヒドロキシル基を化合物ＢＤを経て化合物ＢＦにおける適切な脱離基に変換する。適切な
アミンＢＧによる化合物ＢＦの脱離基の直接置換により化合物ＢＨを得る。化合物ＢＨお
よび化合物ＢＩ間の鈴木型カップリング反応により化合物ＢＪを形成できる。
【０７０２】
スキーム８：
【０７０３】
【化１５５】

【０７０４】
　スキーム８によれば、化合物ＢＫのＢＬとの芳香族求核置換により、化合物ＢＭを得る
。芳香族求核置換反応を経て芳香環は適切にハロゲン化されて、化合物ＢＯが得られる。
化合物ＢＯの化合物ＢＰとのブッフバルト反応により、化合物ＢＯを得る。化合物ＢＱに
おけるニトロ基を還元して（例えば、触媒的水素化またはＦｅによるなどの金属還元によ
る）、化合物ＢＲを形成する。化合物ＢＲを環化して化合物ＢＳを形成する。化合物ＢＳ
をザンドマイヤー反応によって対応するハロ誘導体（Ｇ１１＝ハロの化合物ＢＵ）に変換
できる。化合物ＢＵをアルコール、アミンまたはチオールでの処理、或いは化合物ＢＶと
の鈴木型カップリングのいずれかによって、さらに化合物ＢＷへ変換する。
【０７０５】
　上述の反応手順又はスキームにおいて、種々の置換基は本明細書中に述べた以外の置換
基の中からも選ばれ得る。
【０７０６】
　前述の反応スキームに基づいて、本発明の特定の化合物の合成が、本明細書中に記載さ
れる。
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【０７０７】
３．キナーゼ阻害剤の例
本発明は、本発明に係る特定の化合物の合成を記載する下記の実施例によりさらに例示さ
れるが、これらに限定されるものではない。
【０７０８】
化合物１：Ｎ－（３－ブロモフェニル）－３－ニトロピリジン－２－アミン
【０７０９】
【化１５６】

【０７１０】
　２－クロロ－３－ニトロピリジン（２．０ｇ，１２．６ｍｍｏｌ，１ｅｑ）をマイクロ
波反応装置中２０分間１８０℃で５－ブロモアニリン（４．１２ｍｌ，３７．８ｍｍｏｌ
，３ｅｑ）と反応させた。生成物をカラムクロマトグラフィーで単離して、表題化合物を
赤色固体（４．９ｇ）として得た。［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１１Ｈ８ＢｒＮ３Ｏ２における計算値
、２９３；実測値、２９３．
【０７１１】
化合物２：Ｎ２－（３－ブロモフェニル）ピリジン－２，３－ジアミン
【０７１２】
【化１５７】

【０７１３】
　化合物１（４．９ｇ，１６．６ｍｍｏｌ）をエタノール（２０ｍｌ）中に溶解した。塩
化スズ（ＩＩ）二水和物（７．５ｇ，３３．３ｍｍｏｌ）を加え、溶液を７０℃で４時間
撹拌して、表題化合物を得た。生成物をＬＣ－ＭＳにて確認した。過剰のトリメチルアミ
ンを加えて固体とした。固体を濾過し、溶液をエバポレートしてオフホワイトの固体を得
た。固体をエタノールから再結晶して、表題化合物（３．８ｇ，８６％）を得た。［Ｍ＋
Ｈ］Ｃ１１Ｈ１０ＢｒＮ３における計算値、２６５；実測値、２６５．
【０７１４】
化合物３：３－（３－ブロモフェニル）－３Ｈ－［１，２，３］トリアゾロ［４，５－ｂ
］ピリジン
【０７１５】

【化１５８】

【０７１６】



(171) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

　化合物２（３．８ｇ，１４．４ｍｍｏｌ）を酢酸（４ｍＬ）、水（４ｍＬ）および塩化
メチレン（４ｍＬ）の混合物中に溶解した。混合物を０℃に冷却し、次いで硝酸ナトリウ
ム（１．２９ｇ，１８．７ｍｍｏｌ）をゆっくり加えた。硝酸ナトリウムの添加終了後、
混合物を室温とし２０分間撹拌した。所望の生成物をＬＣ－ＭＳで確認した。反応混合物
を塩化メチレン（３０ｍＬ）で希釈して、水（３×３０ｍＬ）で洗浄した。有機相を硫酸
マグネシウムで乾燥させ、次いでエバポレートして、表題化合物（２．９ｇ，７３％）を
得た。［Ｍ＋Ｈ］Ｃ１１Ｈ７ＢｒＮ４における計算値、２７４；実測値、２７４．
【０７１７】
化合物４：５－ブロモ－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【０７１８】
【化１５９】

【０７１９】
　化合物３（２．８ｇ，１０．２ｍｍｏｌ）をオルト－リン酸（４０ｍＬ）中に溶解した
。混合物を１８時間１５０℃で加熱して、所望の生成物をＬＣ－ＭＳで確認した。混合物
を０℃に冷却して、ＮａＯＨ水溶液で中和した。粗生成物を塩化メチレンで抽出し、分取
ＨＰＬＣで精製して、化合物４（１８０ｍｇ，９％）を得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨ
ｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　９．１６（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ　１Ｈ）　８．４８（ｓ，１Ｈ）
　７．６２（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ　１Ｈ）　７．５２（ｄ，Ｊ＝６．８Ｈｚ　１Ｈ）　７
．４４（ｍ，２Ｈ）．［Ｍ＋Ｈ］Ｃ１７Ｈ１２Ｎ２における計算値、２４５；実測値、２
４５．
【０７２０】
化合物５：５－フェニル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【０７２１】
【化１６０】

【０７２２】
　化合物４（２０ｍｇ，０．０８１ｍｍｏｌ）をジオキサン（３ｍＬ）および飽和Ｋ２Ｃ
Ｏ３溶液（１ｍＬ）を含む溶液中でフェニルボロン酸（２０ｍｇ，０．１６ｍｍｏｌ）お
よびＰｄ（ＰＰｈ３）４（１９ｍｇ，０．０１６ｍｍｏｌ）と混合した。混合物を１５０
℃で２０分間マイクロ波反応装置中で加熱した。ＨＰＬＣで精製することにより、表題化
合物を黄褐色固体（４ｍｇ，２２％）として得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３

ＯＤ）　δ　８．３９（ｓ，１Ｈ）　８．１０（ｄ，Ｊ＝７．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．６
７（ｍ，２Ｈ）　７．６０（ｍ，５Ｈ）　７．２７（ｍ，２Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１

７Ｈ１２Ｎ２における計算値、２４５；実測値、２４５．　　
【０７２３】
化合物６：５－ブロモ－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【０７２４】

【化１６１】
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【０７２５】
　５－ブロモ－２－メチルアニリンを出発物質として用いる以外は、化合物４の調製で記
載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨ
ｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　９．１６（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ　１Ｈ）　８．４８（ｓ，１Ｈ）
　７．６２（ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ　１Ｈ）　７．５２（ｄ，Ｊ＝６．８Ｈｚ　１Ｈ）　７
．４４（ｍ，２Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１７Ｈ１２Ｎ２におけ
る計算値、２５７；実測値、２５７．　　
【０７２６】
化合物７：５－ブロモ－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【０７２７】
【化１６２】

【０７２８】
　化合物４の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．４８（ｓ，３Ｈ）　２．
５２（ｓ，３Ｈ）　７．１８（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．３１（ｄ，Ｊ＝７．
８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．３７（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　８．６５（ｄ，Ｊ＝１．
７７Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０１（ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１３Ｈ１１ＢｒＮ２に
おける計算値、２７５，２７７；実測値、２７５．２，２７７．２．
【０７２９】
化合物８：５－（３－（メチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール
【０７３０】
【化１６３】

【０７３１】
　３－メチルスルホニルフェニルボロン酸を用いて、化合物５の調製で記載した手順と同
様の手順を適用して、表題化合物を合成した。収率＝２７％。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨ
ｚ，ＤＭＳＯ）　δ　８．４０（ｄ，Ｊ＝０．０７６Ｈｚ，１Ｈ）　８．１５（ｓ，１Ｈ
）　８．０８（ｄ，Ｊ＝８．５６Ｈｚ，１Ｈ）　８．０２（ｄ，Ｊ＝７．６Ｈｚ，１Ｈ）
　７．８７（ｔ，１Ｈ）　７．６８（ｄ，Ｊ＝６．０４，１Ｈ）　７．５９（ｍ，２Ｈ）
　７．１９（ｄ，Ｊ＝８．６Ｈｚ，１Ｈ）　７．０３（ｍ，１Ｈ）　３．３２（ｓ，３Ｈ
）．　　［Ｍ＋Ｈ］Ｃ１８Ｈ１４Ｎ２Ｏ２Ｓにおける計算値、３２３；実測値、３２３．
　　
【０７３２】
化合物９：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール
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【化１６４】

【０７３３】
　３－エチルスルホニルフェニルボロン酸を用いて、化合物５の調製で記載した手順と同
様の手順を適用して、表題化合物を合成した。収率＝４８％。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨ
ｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．４６（ｓ，１Ｈ）　８．１５（ｓ，１Ｈ）　８．０９（ｔ，
２Ｈ）　８．０２（ｄ，Ｊ＝７．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，１Ｈ）　７．７４（
ｍ，２Ｈ）　７．３５（ｍ，２Ｈ）　３．３０（ｓ，２Ｈ）　１．２８（ｍ，３Ｈ）．　
　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１９Ｈ１６Ｎ２Ｏ２Ｓにおける計算値、３３７；実測値、３３７．　　
【０７３４】
化合物１０：Ｎ－（３－（９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）フェニル
）エタンスルホンアミド
【０７３５】
【化１６５】

【０７３６】
　３－（メタンスルホニルアミノ）フェニルボロン酸を用いて、化合物５の調製で記載し
た手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。収率＝６３％。１Ｈ　ＮＭＲ（
４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．４２（ｓ，１Ｈ）　８．２８（ｄ，Ｊ＝７．６Ｈ
ｚ　１Ｈ）　７．７０（ｄ，Ｊ＝４．０４Ｈｚ　２Ｈ）　７．５７（ｔ，１Ｈ）　７．５
２（ｓ，１Ｈ）　７．４１（ｍ，１Ｈ）　７．３２（ｄ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ　１Ｈ）　７
．２４（ｄ，Ｊ＝８．６Ｈｚ，１Ｈ）　７．３１（ｔ，１Ｈ）　２．９３（ｓ，３Ｈ）．
　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１８Ｈ１５Ｎ３Ｏ２Ｓにおける計算値、３３８；実測値、３３８．　
　
【０７３７】
化合物１１：５－ｍ－トリル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【０７３８】

【化１６６】

【０７３９】
　ｍ－トリルボロン酸を用いて、化合物５の調製で記載した手順と同様の手順を適用して
、表題化合物を合成した。収率＝１８％。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　
δ　８．３５（ｓ，１Ｈ）　８．０１（ｄ，Ｊ＝７．８４Ｈｚ　１Ｈ）　７．６２（ｄ，
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Ｊ＝４．８Ｈｚ　２Ｈ）　７．４５（ｔ，１Ｈ）　７．３９（ｍ，３Ｈ）　７．２１（ｔ
，１Ｈ）　７．１６（ｍ，１Ｈ）　３．３０（ｍ，３Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１８Ｈ１

４Ｎ２における計算値、２５９；実測値、２５９．　　
【０７４０】
化合物１２：Ｎ－シクロプロピル－３－（９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－
イル）ベンゼンスルホンアミド
【０７４１】
【化１６７】

【０７４２】
　３－（Ｎ－シクロプロピルスルファモイル）フェニルボロン酸を用いて、化合物５の調
製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。収率＝１９％。１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．３８（ｓ，１Ｈ）　８．１２（ｓ，１
Ｈ）　８．０６（ｄ，Ｊ＝７．８４Ｈｚ　１Ｈ）　７．９７（ｄ，Ｊ＝８．６Ｈｚ　１Ｈ
）　７．９０（ｍ，１Ｈ）　７．８１（ｔ，１Ｈ）　７．６８（ｍ，２Ｈ）　７．２８（
ｄ，Ｊ＝６．３２Ｈｚ　１Ｈ）　７．１８（ｔ，１Ｈ）　２．２６（ｍ，１Ｈ）　１．２
８（ｓ，２Ｈ）　０．５３（ｍ，２Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２０Ｈ１７Ｎ３Ｏ２Ｓにお
ける計算値、３６４；実測値、３６４．　　
【０７４３】
化合物１３：５－（３－メトキシフェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【０７４４】
【化１６８】

【０７４５】
　３－メトキシフェニルボロン酸を用いて、化合物５の調製で記載した手順と同様の手順
を適用して、表題化合物を合成した。収率＝４２％。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ

３ＯＤ）　δ　８．０２（ｄ，Ｊ＝７．０８　１Ｈ）　７．６０（ｍ，２Ｈ）　７．４８
（ｔ，１Ｈ）　７．２２（ｍ，１Ｈ）　７．１７（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ　２Ｈ）　７．
１２（ｍ，１Ｈ）　７．１０（ｄ，Ｊ＝９．０８Ｈｚ　１Ｈ）　３．８５（ｓ，３Ｈ）．
　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１８Ｈ１４Ｎ２Ｏにおける計算値、２７５；実測値、２７５．　
【０７４６】
化合物１４：５－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イ
ル）－２－メトキシ－Ｎ－メチルベンゼンスルホンアミド
【０７４７】
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【化１６９】

【０７４８】
　化合物５の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．
５３（ｄ，Ｊ＝５．０５Ｈｚ，３Ｈ）　２．５９（ｓ，３Ｈ）　４．０１（ｓ，３Ｈ）　
７．００（ｄ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，１Ｈ）　７．１８（ｑ，Ｊ＝５．０５Ｈｚ，１Ｈ）　
７．３２（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　７．４３（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，１Ｈ）　
７．５８（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　７．８２（ｄｄ，Ｊ＝８．３４，　２．２７
Ｈｚ，１Ｈ）　７．９２（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　８．２７（ｄ，Ｊ＝２．０２
Ｈｚ，１Ｈ）　１１．９１（ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ２１Ｎ３Ｏ３Ｓにお
ける計算値、３９６；実測値、３９６．３．　　
【０７４９】
化合物１５：３－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イ
ル）－Ｎ－メチルベンゼンスルホンアミド
【０７５０】

【化１７０】

【０７５１】
　化合物５の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２．
４８（ｓ，３Ｈ）　２．６１（ｓ，３Ｈ）　７．０６（ｄ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，１Ｈ）　
７．３６（ｄ，Ｊ＝６．８２Ｈｚ，１Ｈ）　７．５１（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　
７．６０（ｑ，Ｊ＝５．０５Ｈｚ，１Ｈ）　７．８２（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　
７．８６－７．９３（ｍ，２Ｈ）　８．００（ｔ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．２７
（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　１１．９６（ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２０Ｈ

１９Ｎ３Ｏ２Ｓにおける計算値、３６６；実測値、３６６．３．
【０７５２】
化合物１６：３－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イ
ル）－Ｎ，Ｎ－ジメチルベンゼンスルホンアミド
【０７５３】



(176) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

【化１７１】

【０７５４】
　化合物５の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．
６２（ｓ，３Ｈ）　２．７０（ｓ，６Ｈ）　７．０８（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　
７．３８（ｄ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，１Ｈ）　７．５１（ｓ，１Ｈ）　７．８６－７．９６
（ｍ，４Ｈ）　８．３１（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２．１１（ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ
］　Ｃ２１Ｈ２１Ｎ３Ｏ２Ｓにおける計算値、３８０；実測値、３８０．３．
【０７５５】
化合物１７：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール
【０７５６】
【化１７２】

【０７５７】
　化合物５の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。収率
＝５１％。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．４１（ｓ，１Ｈ）　８
．１３（ｓ，１Ｈ）　８．０８（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ　１Ｈ）　７．９９（ｔ，２Ｈ）
　７．８６（ｔ，１Ｈ）　７．５２（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ　１Ｈ）　７．２３（ｍ，２
Ｈ）　２．７０（ｓ，３Ｈ）　１．２８（ｍ，３Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２０Ｈ１８Ｎ

２Ｏ２Ｓにおける計算値、３５１；実測値、３５１．　　
【０７５８】
化合物１８：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール
【０７５９】
【化１７３】

【０７６０】
　化合物５の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．２７（ｓ，１Ｈ）　８．１７（ｔ，Ｊ
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＝３．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０７（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ　１Ｈ）　７．９８（ｄ，Ｊ
＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．９２（ｓ，１Ｈ）　７．８６（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１
Ｈ）　７．５１（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，１Ｈ）　７．２３（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１
Ｈ）　２．６８（ｓ，３Ｈ）　２．３８（ｓ，３Ｈ）　１．２８（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ
，３Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］Ｃ２１Ｈ２０Ｎ２Ｏ２Ｓにおける計算値、；実測値、３６４．
【０７６１】
化合物１９：Ｎ－（３－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－
５－イル）フェニル）プロピオンアミド
【０７６２】
【化１７４】

【０７６３】
　化合物５の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　ｐｐｍ　１．２０（ｔ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ
，３Ｈ）　１．９３（ｓ，２Ｈ）　２．４１（ｓ，３Ｈ）　２．６８（ｓ，３Ｈ）　７．
２１（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　７．３１（ｄｔ，Ｊ＝７．０７，　１．６４Ｈｚ
，１Ｈ）　７．５０（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．４７（ｓ，１Ｈ）　７．５４
（ｄｄ，Ｊ＝３．４１，　１．６４Ｈｚ，２Ｈ）　７．９７（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１
Ｈ）　８．２９（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２１Ｎ３Ｏにおける計算値
、３４４；実測値、３４４．
【０７６４】
化合物２０：Ｎ－シクロプロピル－３－（３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール－５－イル）ベンズアミド
【０７６５】

【化１７５】

【０７６６】
　化合物５の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　ｐｐｍ　０．６５（ｄｄ，Ｊ＝３．７９，
　２．０２Ｈｚ，２Ｈ）　０．８２（ｄｄ，Ｊ＝７．２０，　２．１５Ｈｚ，２Ｈ）　１
．９３（ｓ，１Ｈ）　２．３７（ｓ，３Ｈ）　２．６８（ｓ，３Ｈ）　２．８８（ｔｄ，
Ｊ＝７．２０，　４．０４Ｈｚ，１Ｈ）　７．２２（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　７
．５０（ｄｄ，Ｊ＝７．５８，　０．７６Ｈｚ，１Ｈ）　７．５３－７．５９（ｍ，１Ｈ
）　７．６６（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．７７（ｄｔ，Ｊ＝７．６４，　１．
４８Ｈｚ，１Ｈ）　７．９１（ｄ，Ｊ＝０．７６Ｈｚ，１Ｈ）　７．９５（ｄｔ，Ｊ＝７
．６４，　０．９８Ｈｚ，１Ｈ）　８．０５（ｔ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　８．２４
（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２１Ｎ３Ｏにおける計算値、３５５；実測
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【０７６７】
化合物２１：Ｎ－（４－（９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イルチオ）フェ
ニル）アセトアミド
【０７６８】
【化１７６】

【０７６９】
　ＤＭＦ中で化合物４（２５ｍｇ，０．１０ｍｍｏｌ，４－メルカプト－Ｎ－メチルベン
ズアミド（２１μｌ，０．２０ｍｍｏｌ）、ＣＳ２ＣＯ３（３３ｍｇ，０．１０ｍｍｏｌ
）および［１，１’－ビス（ジフェニルホスホノ）－フェロセン］ジクロロパラジウム（
ＩＩ）（７ｍｇ，０．０１ｍｍｏｌ）を混合し、マイクロ波反応装置中、１７０℃で２０
分間加熱することにより、表題化合物を合成した。生成物をＨＰＬＣで精製した（収率＝
４２％）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．９７（ｄ，Ｊ＝７．８
４　１Ｈ）　８．４１（ｄ，Ｊ＝５．５６Ｈｚ　１Ｈ）　７．５５（ｍ，３Ｈ）　７．５
０（ｔ，１Ｈ）　７．４０（ｑ，１Ｈ）　７．３６（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ　２Ｈ）　７
．１２（ｄ，Ｊ＝７．３６Ｈｚ　１Ｈ）　２．１１（ｓ，３Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１

９Ｈ１５Ｎ３ＯＳにおける計算値、３３４；実測値、３３４．
【０７７０】
化合物２２：５－（ベンジルチオ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【０７７１】

【化１７７】

【０７７２】
　化合物２１の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。収
率＝３９％。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．４０（ｓ，１Ｈ）　
８．１５（ｓ，１Ｈ）　８．１０（ｄ，Ｊ＝７．８４Ｈｚ　１Ｈ）　８．０１（ｄ，Ｊ＝
８．５６Ｈｚ　２Ｈ）　７．８７（ｔ，１Ｈ）　７．７１（ｔ，２Ｈ）　７．３２（ｄ，
Ｊ＝８．３６Ｈｚ　１Ｈ）　７．２４（ｑ，１Ｈ）　１．２８（ｔ，２Ｈ）．　　［Ｍ＋
Ｈ］　Ｃ１８Ｈ１４Ｎ２Ｓにおける計算値、２９１；実測値、２９１．　　
【０７７３】
化合物２３：５－（フェニルチオ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【０７７４】
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【化１７８】

【０７７５】
　化合物２１の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。収
率＝１８％。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．６６（ｄ，Ｊ＝７．
８４Ｈｚ　１Ｈ）　８．３３（ｓ，１Ｈ）　７．５６（ｄ，Ｊ＝８．３２Ｈｚ　１Ｈ）　
７．４５（ｔ，１Ｈ）　７．２５（ｍ，３Ｈ）　７．２１（ｄ，Ｊ＝７．９３Ｈｚ　２Ｈ
）　７．１４（ｑ，１Ｈ）　１．３０（ｔ，２Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１７Ｈ１２Ｎ２

Ｓにおける計算値、２７７；実測値、２７７．　　
【０７７６】
化合物２４：５－（ベンジルチオ）－８－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル
【０７７７】
【化１７９】

【０７７８】
　化合物２１の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。収
率＝１４％。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．８８（ｄ，Ｊ＝７．
８４Ｈｚ　１Ｈ）　８．３４（ｓ，１Ｈ）　７．７４（ｓ，１Ｈ）　７．１９（ｍ，６Ｈ
）　７．１１（ｄ，Ｊ＝７．５６Ｈｚ　１Ｈ）　６．８９（ｓ，１Ｈ）　２．２８（ｓ，
３Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１９Ｈ１６Ｎ２Ｓにおける計算値、３０５；実測値、３０５
．　　
【０７７９】
化合物２５：５－（ベンジルチオ）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール
【０７８０】

【化１８０】

【０７８１】
　化合物２１の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ）　δ　ｐｐｍ　２．５４（ｓ，４Ｈ）　２．５９
（ｓ，３Ｈ）　４．２７（ｓ，２Ｈ）　７．１８（ｄｄ，Ｊ＝７．４５，　１．３９Ｈｚ
，１Ｈ）　７．１６－７．１９（ｍ，１Ｈ）　７．２１（ｄｄ，Ｊ＝６．１９，　１．３
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９Ｈｚ，２Ｈ）　７．２５（ｄ，Ｊ＝９．０９Ｈｚ，１Ｈ）　７．２４（ｓ，１Ｈ）　７
．８７（ｓ，１Ｈ）　８．２２（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　８．９１（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ
，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２０Ｈ１８Ｎ２Ｓにおける計算値、３１９；実測値、３１９
．
【０７８２】
化合物２６：１－ベンジル－３－（３－ブロモ－５－メチル－ピリジン－２－イルアミノ
）－５－クロロ－１Ｈ－ピラジン－２－オン
【０７８３】
【化１８１】

【０７８４】
　２－アミノ－３－ブロモ－５－メチル－ピリジン（１．０ｇ，５．３５ｍｍｏｌ）を室
温で窒素雰囲気下、水素化ナトリウム（６０％，３２１ｍｇ，８．０ｍｍｏｌ）の乾燥Ｔ
ＨＦ溶液（２０ｍＬ）に加えた。３０分後、１－ベンジル－３，５－ジクロロ－２（１Ｈ
）－ピラジノン（Ｖｅｋｅｍａｎｓ，ｅｔ．ａｌ．，Ｊ．Ｈｅｔｅｒｏｃｙｃｌｉｃ　Ｃ
ｈｅｍ．，２０，（１９８３），９１９－９２３参照）（１．３６ｇ，５．３５ｍｍｏｌ
）を加え、反応物を７２℃で４時間撹拌した。該溶液を真空で濃縮して、残渣をＣＨ２Ｃ
ｌ２中に溶解した。有機物をＨ２Ｏおよびブラインで洗浄し、乾燥し（ＭｇＳＯ４）、濃
縮した。シリカゲルクロマトグラフィーで精製（２：１：１　ヘキサン／ＥｔＯＡｃ／Ｃ
Ｈ２Ｃｌ２）して、表題化合物を淡黄色固体（８６０ｍｇ，４０％）として得た。１Ｈ　
ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　９．５１（ｓ，１Ｈ），　８．２７（
ｓ，１Ｈ），　８．００（ｓ，１Ｈ），　７．４３（ｓ，１Ｈ），　７．２９－７．３９
（ｍ，５Ｈ），　５．０７（ｓ，２Ｈ），　２．２９（ｓ，３Ｈ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　
［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１７Ｈ１４ＢｒＣｌＮ４Ｏにおける計算値、４０５，　４０７；実測値、
４０５，　４０７．
【０７８５】
化合物２７：１－ベンジル－５－クロロ－３－（５－メチル－３－トリメチルシラニルエ
チニル－ピリジン－２－イルアミノ）－１Ｈ－ピラジン－２－オン



(181) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

【０７８６】
【化１８２】

【０７８７】
　化合物２６（２．０ｇ，４．９ｍｍｏｌ）、トリフェニルホスフィン（５２ｍｇ，０．
２ｍｍｏｌ）、ジクロロビス（トリフェニルホスフィン）パラジウム（ＩＩ）（１７３ｍ
ｇ，０．２５ｍｍｏｌ）、トリメチルアミン（１．０３ｍＬ，７．４ｍｍｏｌ）およびＴ
ＭＳ－アセチレン（１．０５ｍＬ，７．４ｍｍｏｌ）を、ＴＨＦ（２０ｍＬ）中、室温で
、窒素雰囲気下にて混合した。１０分撹拌した後、ヨウ化銅（４０ｍｇ）を加え、反応物
を８時間撹拌した。反応物をＥｔＯＡｃで希釈し、ブラインで洗浄し、乾燥して（ＭｇＳ
Ｏ４）、真空で濃縮した。シリカゲルクロマトグラフィーで精製（２：１：２　ヘキサン
／ＥｔＯＡｃ／ＣＨ２Ｃｌ２）して、表題化合物を淡黄色固体（２．０ｇ，９６％）とし
て得た。ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］Ｃ２１Ｈ２３ＣｌＮ４ＯＳｉにおける計算値、４２３
，　４２５；実測値、４２３，　４２５．
【０７８８】
化合物２８：７－ベンジル－３－メチル－５－トリメチルシラニル－７，９－ジヒドロ－
ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－オン
【０７８９】
【化１８３】

【０７９０】
　化合物２７（３．５ｇ，８．２９ｍｍｏｌ）をブロモベンゼン（１５０ｍＬ）中に溶解
した。該溶液を、Ｎ２雰囲気下、１４０℃で７時間加熱した。溶液をエバポレートし、残
渣をフラッシュクロマトグラフィーで精製（３％ＭｅＯＨ／ＣＨ２Ｃｌ２）して、表題化
合物を黄褐色固体（２．５ｇ，８３％）として得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ
Ｃｌ３）：　δ　８．２２（ｓ，１Ｈ），　７．２７－７．３９（ｍ，６Ｈ），　５．４
０（ｓ，２Ｈ），　２．５７（ｓ，３Ｈ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ２

３Ｎ３ＯＳｉにおける計算値、３６２；実測値、３６２．
【０７９１】
化合物２９：７－ベンジル－５－ヨード－３－メチル－７，９－ジヒドロ－ジピリド［２
，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－オン
【０７９２】
【化１８４】

【０７９３】
　化合物２８（２．５ｇ，６．９３ｍｍｏｌ）を、乾燥エタノール（２００ｍＬ）中に溶
解し、窒素雰囲気下、０℃で撹拌した。テトラフルオロホウ酸銀（１．４５ｇ，７．４５
ｍｍｏｌ）を加え、溶液を１０分間撹拌した。ヨウ素（１．８５ｇ，７．３ｍｍｏｌ）を
加え、沈殿物が形成されるように反応物を１時間撹拌した。溶媒をエバポレーションした



(182) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

後、固体をＣＨ２Ｃｌ２中に入れ、水で洗浄し、不溶沈殿物を得た。固体を濾取し、酢酸
エチルで洗浄して、表題化合物（２．５ｇ，８７％）を得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨ
ｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　１２．７４（ｓ，１Ｈ），　８．６９（ｓ，１Ｈ），　８
．４２（ｓ，１Ｈ），　７．９０（ｓ，１Ｈ），　７．２５－７．３６（ｍ，５Ｈ），　
５．２６（ｓ，２Ｈ），　２．４６（ｓ，３Ｈ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１

８Ｈ１４ＩＮ３Ｏにおける計算値、４１６；実測値、４１６．
【０７９４】
化合物３０：７－ベンジル－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７
，９－ジヒドロ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－オン
【０７９５】
【化１８５】

【０７９６】
　ジオキサン（８ｍＬ）中、化合物２９（２．８２ｇ，６．７９ｍｍｏｌ）、３－エタン
スルホニルボロン酸（１．５９ｇ，７．４６ｍｍｏｌ）および飽和炭酸カリウム溶液（２
ｍＬ）を窒素でパージしたフラスコ内で混合した。テトラキス（トリフェニルホスフィン
）パラジウム（０）（１．５７ｇ，１．３６ｍｍｏｌ）を加え、マイクロ波反応装置中、
１５０℃で２０分間反応物を撹拌した。溶液を濾過し、固体を水、次いでＤＣＭで洗浄し
て、表題化合物をオフホワイト固体（１．７ｇ，５５％）として得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４
００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　１２．７３（ｓ，１Ｈ），　８．３６（ｓ，１Ｈ
），　８．０９（ｓ，１Ｈ），　７．９２－７．９９（ｍ，２Ｈ），　７．８３（ｔ，１
Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．６８（ｓ，１Ｈ），　７．５４（ｓ，１Ｈ），　７．２３
－７．４０（ｍ，５Ｈ），　５．３４（ｓ，２Ｈ），　３．３９（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２
Ｈｚ），　２．２７（ｓ，３Ｈ），　１．１５（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ
（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ２３Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４５８；実測値、４５
８．
【０７９７】
化合物３１：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７，９－ジヒドロ
－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－オン
【０７９８】
【化１８６】

【０７９９】
　無水酢酸（２ｍＬ）中、化合物３０（２４ｍｇ，０．０５３ｍｍｏｌ）を還流しながら
終夜撹拌した。溶液を真空で除去し、残渣を酢酸（５ｍＬ）中、水素雰囲気下３６℃で４
時間、炭素に担持させた２０％水酸化パラジウム（２５ｍｇ）で水素化に付した。反応物
をセライトを通して濾過して、真空で濃縮した。分取ＨＰＬＣで精製して、表題化合物を
白色固体（４．６ｍｇ，２４％）として得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－
ｄ４／ＣＤＣｌ３）：　δ　８．４１（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．１２（ｓ，１Ｈ），　８
．０２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８．０Ｈｚ），　７．９２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８．０Ｈｚ），　７
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．８０（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝８．０Ｈｚ），　７．６７（ｓ，１Ｈ），　７．３０（ｂｒｓ，
１Ｈ），　７．１４（ｓ，１Ｈ），　３．２５（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．３
５（ｓ，３Ｈ），　１．３１（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋
Ｈ］　Ｃ１９Ｈ１７Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、３６８；実測値、３６８．
【０８００】
化合物３２：８－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ
－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール
【０８０１】
【化１８７】

【０８０２】
　化合物３１（５０ｍｇ，０．１３６ｍｍｏｌ）を、窒素雰囲気下、１０８℃で１６時間
、ジメチルアニリン（０．１ｍＬ）と共にＰＯＣｌ３（２ｍＬ）中で撹拌した。溶液を濃
縮して、残渣をＣＨ２Ｃｌ２中に溶解した。氷および飽和ＮａＨＣＯ３溶液を加え、有機
物をＣＨ２Ｃｌ２で２回抽出し、乾燥し（ＭｇＳＯ４）、真空で濃縮した。シリカゲルク
ロマトグラフィーで精製（３％ＭｅＯＨ／ＣＨ２Ｃｌ２）して、表題化合物を淡黄色固体
（３６ｍｇ，６９％）として得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４／ＣＤ
Ｃｌ３）：　δ　８．４６（ｓ，１Ｈ），　８．２２（ｓ，１Ｈ），　８．１４（ｓ，１
Ｈ），　８．１１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８．０Ｈｚ），　８．０１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝８．０Ｈ
ｚ），　７．８９（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝８．０Ｈｚ），　７．８４（ｓ，１Ｈ），　７．７６
（ｓ，１Ｈ），　３．２８（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．３８（ｓ，３Ｈ），　
１．３１（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１９Ｈ１６

ＣｌＮ３Ｏ２Ｓにおける計算値、３８６，　３８８；実測値、３８６，　３８８．　
【０８０３】
　或いは、化合物３２は化合物３３から以下のように合成した。
【０８０４】
化合物３３：２－（４－メトキシベンジルアミノ）アセトニトリル－ＨＣｌ．
【０８０５】
【化１８８】

【０８０６】
　第一に、適切な丸底フラスコ中、４－メトキシベンジルアミン（４－ｍｅｔｈｏｘｙｙ
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ｂｅｎｚｙｌａｍｉｎｅ）（５０．５７ｇ，　３６８．６６ｍｍｏｌ）を無水ＴＨＦ（８
００ｍＬ）で懸濁し、トリメチルアミン（３９．０５ｇ，３８５．８９ｍｍｏｌ）で処理
して、氷／水浴中で冷却した。Ｎ２雰囲気下、ブロモアセトニトリル（４１．３３ｇ，３
４４．５４ｍｍｏｌ）を最後に加え、反応混合物をゆっくり周囲温度に温めた。３時間後
、反応物を真空で濃縮し、酢酸エチル（５００ｍＬ）で希釈して、４００ｍＬの水を含む
１Ｌ分液漏斗に移した。二相に分離後、水相を追加の酢酸エチル（２×１００ｍＬ）で洗
浄した。合わせた有機相をブライン（２×３００ｍＬ）で洗浄し、乾燥し（ＭｇＳＯ４）
、濾過し、真空で濃縮して、白濁色の固体を得た。酢酸エチル／ヘキサン（２／３）を用
いたシリカゲルクロマトグラフィーにより、無色油状物（４６．４ｇ，７６％）を得た。
得られた化合物は、１Ｈ－ＮＭＲおよび分析ＬＣＭＳで確認した。無色油状物をジエチル
エーテル中で懸濁した後、１．４当量の４Ｎ　ＨＣｌ／ジオキサン（９２．１ｍＬ，３６
８．６３ｍｍｏｌ）を加え、混合物を真空で濃縮して、白色固体を得た。得られた固体は
さらにに精製することなく用いた。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ
　ｐｐｍ　２．９４（ｔ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，１Ｈ）　３．５４（ｄ，Ｊ＝７．０７Ｈｚ
，２Ｈ）　３．６７（ｄ，Ｊ＝５．５６Ｈｚ，２Ｈ）　３．７３（ｓ，３Ｈ）　６．８８
（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，２Ｈ）　７．２３（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，２Ｈ）．　　ＥＳ
Ｉ－ＭＳ：ｍ／ｚ　１７７．３（Ｍ＋Ｈ）＋．
【０８０７】
化合物３４：３，５－ジクロロ－１－（４－メトキシベンジル）ピラジン－２（１Ｈ）－
オン．
【０８０８】

【化１８９】

【０８０９】
　２－（４－メトキシベンジルアミノ）アセトニトリル－ＨＣｌ（５５．６ｇ，２６１．
４３ｍｍｏｌ）を含む１Ｌ丸底スラスコに、Ｎ２雰囲気下、クロロベンゼン（４１４ｍＬ
）を加え、次いで塩化オキサリル（９９．５４ｇ，７８４．２７ｍｍｏｌ）を加えた。周
囲温度で３０分間撹拌した後、トリエチルアミン－ＨＣｌ（１７９．９ｇ，１３０７．１
３ｍｍｏｌ）を加えて、混合物を周囲温度で終夜撹拌した。反応混合物を真空で濃縮し、
粗製物をＤＣＭ（７００ｍＬ）に入れて、２Ｌ分液漏斗に移した。次いで有機相を水（２
×６００ｍＬ）およびブライン（２×５００ｍＬ）で洗浄した。乾燥（ＭｇＳＯ４）した
後、有機相を濾過し、透明な褐色油状物に濃縮した。酢酸エチル／ＤＣＭ（３／９７）を
用いたシリカゲルクロマトグラフィーにより、明るい黄色結晶固体（６３．１ｇ，８４．
６％）を得た。所望の生成物であることを、１Ｈ－ＮＭＲおよび分析ＬＣＭＳで確認した
。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　３．７３（ｓ，３Ｈ）
　５．０２（ｓ，２Ｈ）　６．９２（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，２Ｈ）　７．３６（ｄ，Ｊ
＝８．５９Ｈｚ，２Ｈ）　８．２４（ｓ，１Ｈ）．　　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　３０７．
２（Ｍ＋Ｎａ）＋．
【０８１０】
化合物３５：３－（３－ブロモ－５－メチルピリジン－２－イルアミノ）－５－クロロ－
１－（４－メトキシベンジル）ピラジン－２（１Ｈ）－オン．
【０８１１】
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【化１９０】

【０８１２】
　オーブンで乾燥した２Ｌ三頸丸底スラスコにＮａＨ（６０％油中分散，１１．９ｇ，２
９８．１１ｍｍｏｌ）を入れ、無水テトラヒドロフラン（５００ｍＬ）中に懸濁し、氷浴
して冷却した。冷却した混合物に２－アミノ－３－ブロモ－５－メチルピリジン溶液（３
９．４ｇ，２１０．４３３ｍｍｏｌ，１５０ｍＬの無水ＴＨＦ）を加えた。氷浴を除き、
反応物を１時間かけて室温に温めた。３，５－ジクロロ－１－（４－メトキシベンジル）
ピラジン－２（１Ｈ）－オン溶液（５０．０ｇ，１７５．３６ｍｍｏｌ，１５０ｍＬ無水
テトラヒドロフラン）を滴下漏斗を介して速やかに滴下し、還流コンデンサーを取り付け
て、油浴中、７２℃で加熱した（加熱により発熱反応が起こる）。３時間後、フラスコを
油浴から除き、室温まで冷却し、イソプロパノール（１５ｍＬ）およびＢＨＴ（０．０７
５ｇ）でクエンチし、真空で濃縮して、暗色粗製物を得た。酢酸エチル／ＤＣＭ（３／９
７）充填したシリカゲルクロマトグラフィーにより、明るい黄褐色固体として所望の生成
物を得た。混合した分画を合わせ、濃縮し、酢酸エチル／ジエチルエーテル中で再結晶し
て精製し、吸引濾過することにより、所望の生成物を単離した。２つの固体プールを混合
し（４３ｇ，５６％収率）、１Ｈ－ＮＭＲおよび分析ＬＣＭＳで確認した。１Ｈ　ＮＭＲ
（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．３０（ｓ，３Ｈ）　３．７４（ｓ
，３Ｈ）　５．００（ｓ，２Ｈ）　６．９３（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，２Ｈ）　７．３９
（ｓ，２Ｈ）　７．４２（ｓ，１Ｈ）　８．０１（ｓ，１Ｈ）　８．２８（ｓ，１Ｈ）　
９．５０（ｓ，１Ｈ）．　　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４３７．２（Ｍ＋Ｈ）＋．
【０８１３】
化合物３６：５－クロロ－１－（４－メトキシベンジル）－３－（５－メチル－３－（（
トリメチルシリル）エチニル）ピリジン－２－イルアミノ）ピラジン－２（１Ｈ）－オン
．
【０８１４】

【化１９１】

【０８１５】
　１Ｌ丸底中で、３－（３－ブロモ－５－メチルピリジン－２－イルアミノ）－５－クロ
ロ－１－（４－メトキシベンジル）ピラジン－２（１Ｈ）－オン（５１．９０ｇ，１１９
．１２ｍｍｏｌ）、トリフェニルホスフィン（１．５６ｇ，５．９６ｍｍｏｌ）、（Ｐｈ

３Ｐ）ＰｄＣｌ２（４．１８ｇ，５．９６ｍｍｏｌ）を混合し、無水ＴＨＦ（４５０ｍＬ
）中で懸濁した。次いでトリメチルアミン（１８．０８ｇ，１７８．６８ｍｍｏｌ）およ
びトリメチルシリルアセチレン（３５．１０ｇ，３５７．３６ｍｍｏｌ）を加え、Ｎ２雰
囲気下、周囲温度にて混合物を１０分間撹拌した。ヨウ化銅（触媒）を最後に加え、反応
物を周囲温度で撹拌した。反応物を分析ＬＣＭＳで１時間ごとにモニターし、反応が完結
するまでＣｕＩを加えた。反応終了物を真空で濃縮し、酢酸エチル（７００ｍＬ）および
ブライン（３００ｍＬ）を加え、抽出する前に、不溶固体を濾別した。有機相を更なるブ
ライン（４×３００ｍＬ）で洗浄し、ＭｇＳＯ４で乾燥し、濾過して、真空で濃縮した。
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酢酸エチル／ヘキサン（１／９）充填したシリカゲルクロマトグラフィーを２回試行して
、所望の生成物（４３．３６ｇ．８１％収率）を得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｄ
ＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．１１（ｓ，９Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　３．７３
（ｓ，３Ｈ）　５．００（ｓ，２Ｈ）　６．９１（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，２Ｈ）　７．
３８（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，２Ｈ）　７．４５（ｓ，１Ｈ）　７．７４（ｄ，Ｊ＝２．
２７Ｈｚ，１Ｈ）　８．２５（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　９．５１（ｓ，１Ｈ）．
　　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４５３．３（Ｍ＋Ｈ）＋．
【０８１６】
化合物３７：７－（４－メトキシベンジル）－３－メチル－５－トリメチルシリル－７，
９－ジヒドロ－８Ｈ－ピリド［４’，３’：４，５］ピロロ［２，３－ｂ］ピリジン－８
－オン．
【０８１７】
【化１９２】

【０８１８】
　２Ｌ丸底スラスコ中、５－クロロ－１－（４－メトキシベンジル）－３－（５－メチル
－３－（（トリメチルシリル）エチニル）ピリジン－２－イルアミノ）ピラジン－２（１
Ｈ）－オン（３５．２ｇ，７７．８５ｍｍｏｌ）に無水トルエン（８８０ｍＬ）を加え、
還流コンデンサーを装着し、油浴に移して１３００Ｃに加熱した。反応物を油浴中で９４
時間撹拌し、真空で濃縮して、褐色固体を得た。該粗製物を酢酸エチル（２００ｍＬ）中
に懸濁し、緩やかに沸騰するよう加熱した。固体を濾取し、酢酸エチル、ジエチルエーテ
ルで洗浄し、真空で乾燥させて、表題化合物を淡黄色粉末（２７．４ｇ，８９％）として
得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＨＬＯＲＯＦＯＲＭ－ｄ）　δ　ｐｐｍ　０．４
３（ｓ，９Ｈ）　２．５６（ｓ，３Ｈ）　３．８０（ｓ，３Ｈ）　５．３０（ｓ，２Ｈ）
　６．８９（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，２Ｈ）　７．１１（ｓ，１Ｈ）　７．３５（ｄ，Ｊ
＝８．８４Ｈｚ，２Ｈ）　８．２２（ｓ，１Ｈ）　８．５２（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１
Ｈ）．　　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　３９２．４（Ｍ＋Ｈ）＋．
【０８１９】
化合物３８：５－ヨード－７－（４－メトキシベンジル）－３－メチル－７，９－ジヒド
ロ－８Ｈ－ピリド［４’，３’：４，５］ピロロ［２，３－ｂ］ピリジン－８－オン．
【０８２０】

【化１９３】

【０８２１】
　２Ｌ丸底スラスコ中、７－（４－メトキシベンジル）－３－メチル－５－トリメチルシ
リル－７，９－ジヒドロ－８Ｈ－ピリド［４’，３’：４，５］ピロロ［２，３－ｂ］ピ
リジン－８－オン（１８．６ｇ，４７．５０５ｍｍｏｌ）をエタノール（１Ｌ）およびＤ
ＣＭ（１５０ｍＬ）に懸濁し、次いで氷浴で冷却した。冷却した混合物にテトラフルオロ
ホウ酸銀（ＡｇＢＦ４，１０．１７ｇ，５２．３ｍｍｏｌ）を加え、１５分撹拌した後、
ヨウ素（１８．０８ｇ，７１．３ｍｍｏｌ）を加えた。反応物を０℃で１時間撹拌し、次
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いで周囲温度で５時間撹拌した。粗製の黄色固体を濾取し、１０％ｗｔのＮａ２Ｓ２Ｏ３

（７００ｍＬ）に懸濁し、１時間撹拌した。固体を濾取し、再度１０％ｗｔのＮａ２Ｓ２

Ｏ３で洗浄した。生成物（明るい黄色の固体）を濾取し、水およびジエチルエーテルで洗
浄し、高真空下で乾燥させた。該物質はさらに精製することなく次の反応に用いた。１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＨＬＯＲＯＦＯＲＭ－ｄ）　δ　ｐｐｍ　２．５９（ｓ，３
Ｈ）　３．８１（ｓ，３Ｈ）　５．２６（ｓ，２Ｈ）　６．９０（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ
，２Ｈ）　７．３４（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，２Ｈ）　７．４４（ｓ，１Ｈ）　８．５１
（ｓ，１Ｈ）　８．９２（ｓ，１Ｈ）．　　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４４６．２（Ｍ＋Ｈ
）＋．
【０８２２】
化合物３９：５－［３－（エチルスルホニル）フェニル］－７－（４－メトキシベンジル
）－３－メチル－７，９－ジヒドロ－８Ｈ－ピリド［４’，３’：４，５］ピロロ［２，
３－ｂ］ピリジン－８－オン．
【０８２３】

【化１９４】

【０８２４】
　適切なマイクロ波反応容器中、５－ヨード－７－（４－メトキシベンジル）－３－メチ
ル－７，９－ジヒドロ－８Ｈ－ピリド［４’，３’：４，５］ピロロ［２，３－ｂ］ピリ
ジン－８－オン（８．０ｇ，１７．９６７ｍｍｏｌ）、３－（エチルスルホニル）フェニ
ルボロン酸（４．６２ｇ，２１．６ｍｍｏｌ）およびテトラキス（トリフェニルホスフィ
ン）Ｐｄ（０）（６．２３ｇ，５．４ｍｍｏｌ）を入れた。次いで固体をジオキサン／飽
和Ｋ２ＣＯ３溶液（４０．０ｍＬ，４／１）に懸濁し、大型のＣＥＭマイクロ波反応装置
中、１５００Ｃで２０分間混合物を加熱した。反応混合物をＤＣＭ（４００ｍＬ）で希釈
し、次いで不溶固体を濾別した。有機相をブライン（３００ｍＬ）で洗浄し、ＭｇＳＯ４

で乾燥させ、濾過し、真空で濃縮して、橙色の固体を得た。粗製の固体を熱酢酸熱エチル
／ヘキサン（４００ｍＬ，１／１）で洗浄し、次いで熱エタノール／ＤＣＭ溶液（４００
ｍＬ，４／１）で洗浄した。生成物を濾過して単離しエーテルで洗浄し、真空下で乾燥さ
せて、オフホワイト固体を得た。（６．８３ｇ，７８％）１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，
ＣＨＬＯＲＯＦＯＲＭ－ｄ）　δ　ｐｐｍ　１．３６（ｔ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，３Ｈ）　
２．４４（ｓ，３Ｈ）　３．２０（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．８０（ｓ，３Ｈ
）　５．３７（ｓ，２Ｈ）　６．９０（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，２Ｈ）　７．１６（ｓ，
１Ｈ）　７．３７（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，３Ｈ）　７．７５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，
１Ｈ）　７．７８－７．８７（ｍ，２Ｈ）　８．０３（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　
８．１２（ｓ，１Ｈ）　８．４３（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４８８．３（
Ｍ＋Ｈ）＋．　
【０８２５】
化合物４０：８－クロロ－５－［３－（エチルスルホニル）フェニル］－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［４’，３’：４，５］ピロロ［２，３－ｂ］ピリジン
【０８２６】
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【化１９５】

【０８２７】
　Ｎ２吸気口と還流コンデンサーとを備えた５００ｍＬ丸底スラスコに、室温で、５－［
３－（エチルスルホニル）フェニル］－７－（４－メトキシベンジル）－３－メチル－７
，９－ジヒドロ－８Ｈ－ピリド［４’，３’：４，５］ピロロ［２，３－ｂ］ピリジン－
８－オン（１９．３ｇ，３９．６ｍｍｏｌ）、塩化テトラメチルアンモニウム（４．７７
ｇ，４３．５４２ｍｍｏｌ）およびＰＯＣｌ３（２４９．５ｇ，１６２６．９ｍｍｏｌ）
を加え、油浴に移して１００℃に加熱した。反応物をＨＰＬＣでモニターし、２時間経過
後に終了させた。混合物を周囲温度まで冷却した。分かれた三頸の３Ｌフラスコには、冷
却温度計と、２つの追加の滴下漏斗とを取り付けた。このフラスコ３３重量％のＫ３ＰＯ

４（１５００ｍＬ）水溶液を加え、ドライアイス／アセトン浴中で冷却して、次いで塩化
アリール懸濁液を滴下した。内部温度を５乃至２０℃の間に保ち、ｐＨを注意深くモニタ
ーし、必要に応じて１０Ｍ　ＫＯＨをゆっくり加えてクエンチして、ｐＨ１１．５を維持
した。懸濁液を添加終了後１０分間５℃で、さらに周囲温度で２時間撹拌した。粗生成物
をＤＣＭ（５×５００ｍＬ）を用いて水相から抽出し、ＭｇＳＯ４で乾燥し、濾過して、
全体積が約５００ｍＬになるまで真空で濃縮した。周囲温度で溶液を終夜静置した。沈殿
物を濾取し、追加のＤＣＭで洗浄し、乾燥して、明るい灰色の固体（９．７９ｇ）を得た
。得られた固体は遊離塩基として分析ＬＣＭＳおよび１Ｈ－ＮＭＲで確認した。ＤＣＭ母
液を濃縮し、メタノール／ＤＣＭ混合物（３００ｍＬ，１５／８５）を加えた。明るい緑
色の溶液に、ジオキサン中、３０ｍＬの４Ｎ　ＨＣｌをゆっくり加え、混合物を周囲温度
で１時間撹拌した。１２００ｍＬのＭＴＢＥをゆっくり加え、得られた懸濁液を濾過した
。メタノール／ＤＣＭ（３／９７）を充填したシリカゲルクロマトグラフィーにより、黄
色固体を得た。固体を温メタノール（３０ｍＬ）で洗浄し、得られた生成物を濾取し、ジ
エチルエーテルで洗浄して、追加の１．７ｇの生成物を遊離塩基として得た。（９．７９
＋１．７＝１１．４９ｇ，７５％収率）。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６

）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．３２（ｓ，３Ｈ）　３
．４４（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　７．７０（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　７
．９３（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０４－８．１５（ｍ，２Ｈ）　８．２１（
ｄ，Ｊ＝１０．６１Ｈｚ，２Ｈ）　８．５３（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　１２．７
８（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）．　　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　３８６．３（Ｍ＋Ｈ）＋．
【０８２８】
化合物４１：Ｎ’－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジ
ピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－Ｎ，Ｎ－ジメチル－プロ
パン－１，３－ジアミン
【０８２９】
【化１９６】

【０８３０】
　化合物４０（１６ｍｇ，０．０４１ｍｍｏｌ）を３－ジメチルアミノ－１－プロピルア
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ミン（１ｍＬ）と共に、マイクロ波反応装置中、２０６℃で３０分間加熱した。分取ＨＰ
ＬＣで精製して、表題化合物を淡黄色固体（１０．２ｍｇ，５５％）として得た。１Ｈ　
ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ　８．６５（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．１
７（ｓ，１Ｈ），　８．１２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９８（ｄ，１Ｈ，Ｊ
＝７．６Ｈｚ），　７．９１（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．６７（ｓ，１Ｈ），
　７．６６（ｓ，１Ｈ），　３．８０（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６．８Ｈｚ），　３．２８－３．
４３（ｍ，４Ｈ），　２．９６（ｓ，６Ｈ），　２．２９－２．３８（ｍ，５Ｈ），　１
．２８（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２４Ｈ２９Ｎ

５Ｏ２Ｓにおける計算値、４５２；実測値、４５２．
【０８３１】
化合物４２：Ｎ’－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジ
ピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－Ｎ，Ｎ－ジメチル－エタ
ン－１，２－ジアミン
【０８３２】

【化１９７】

【０８３３】
　化合物４１の調製で概説した手順で、Ｎ，Ｎ－ジメチルエチレンジアミンを用いて、表
題化合物を収率７７％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　
δ　８．５３（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．１５（ｓ，１Ｈ），　８．１２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝
７．６Ｈｚ），　７．９７（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８８（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝
７．６Ｈｚ），　７．７３（ｓ，１Ｈ），　７．７２（ｓ，１Ｈ），　４．１１（ｔ，２
Ｈ，Ｊ＝５．６Ｈｚ），　３．６６（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝５．６Ｈｚ），　３．３２（ｑ，２
Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　３．０６（ｓ，６Ｈ），　２．３７（ｓ，３Ｈ），　１．２９
（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２７Ｎ５Ｏ２

Ｓにおける計算値、４３８；実測値、４３８．
【０８３４】
化合物４３：［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド
［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－（３－モルホリン－４－イル－
プロピル）－アミン
【０８３５】
【化１９８】

【０８３６】
　化合物４１の調製で概説した手順で、１－（３－アミノプロピル）－モルホリンを用い
て、表題化合物を収率８１％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４

）：　δ　８．５２（ｓ，１Ｈ），　８．１８（ｓ，１Ｈ），　８．１４（ｄ，１Ｈ，Ｊ
＝７．６Ｈｚ），　７．９９（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９０（ｔ，１Ｈ，Ｊ
＝７．６Ｈｚ），　７．６６（ｓ，１Ｈ），　７．６５（ｓ，１Ｈ），　３．８２－４．
０３（ｍ，４Ｈ），　３．８１（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６．４Ｈｚ），　３．２０－３．５５（
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ｍ，８Ｈ），　２．３２－２．４０（ｍ，５Ｈ），　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈ
ｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３１Ｎ５Ｏ３Ｓにおける計算値、４９４
；実測値、４９４．
【０８３７】
化合物４４：［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド
［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－（１－メチル－ピペリジン－４
－イル）－アミン
【０８３８】
【化１９９】

【０８３９】
　化合物４１の調製で概説した手順で、４－アミノ－１－メチル－ピペリジンを用いて、
表題化合物を収率３１％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：
　δ　８．５３（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．１９（ｓ，１Ｈ），　８．１３（ｄ，１Ｈ，Ｊ
＝７．６Ｈｚ），　８．０１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９０（ｔ，１Ｈ，Ｊ
＝７．６Ｈｚ），　７．７２（ｓ，１Ｈ），　７．６７（ｓ，１Ｈ），　４．２３－４．
３１（ｍ，１Ｈ），　３．６９－３．７７（ｍ，２Ｈ），　３．２０－３．３８（ｍ，４
Ｈ），　２．９７（ｓ，３Ｈ），　２．４６－２．５４（ｍ，２Ｈ），　２．３６（ｓ，
３Ｈ），　２．０１－２．１５（ｍ，２Ｈ），　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）
．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ２９Ｎ５Ｏ２Ｓにおける計算値、４６４；実
測値、４６４．
【０８４０】
化合物４５：２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピ
リド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルアミノ］－エタノール
【０８４１】
【化２００】

【０８４２】
　化合物４１の調製で概説した手順で、エタノールアミンを用いて、表題化合物を収率８
８％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ　８．５１（ｓ
，１Ｈ），　８．２０（ｓ，１Ｈ），　８．１３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８．
００（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９０（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．
６４（ｓ，１Ｈ），　７．６３（ｓ，１Ｈ），　３．９９（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝４．８Ｈｚ）
，　３．８２（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝４．８Ｈｚ），　３．３３（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）
，　２．３５（ｓ，３Ｈ），　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ
）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ２２Ｎ４Ｏ３Ｓにおける計算値、４１１；実測値、４１１．
【０８４３】
化合物４６：［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド
［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］－（１－メチル－ピペリジン－４
－イルメチル）－アミン
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【化２０１】

【０８４５】
　化合物４１の調製で概説した手順で、４－アミノメチル－１－メチル－ピペリジンを用
いて、表題化合物を収率５５％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ

４）：　δ　８．５５（ｓ，１Ｈ），　８．２２（ｓ，１Ｈ），　８．１６（ｄ，１Ｈ，
Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８．０３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９４（ｔ，１Ｈ，
Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．６９（ｓ，１Ｈ），　７．６８（ｓ，１Ｈ），　３．６０－３
．７０（ｍ，４Ｈ），　３．３３（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　３．０３－３．１２
（ｍ，２Ｈ），　２．９２（ｓ，３Ｈ），　２．３９（ｓ，３Ｈ），　２．２１－２．３
０（ｍ，３Ｈ），　１．６９－１．７９（ｍ，２Ｈ），　１．３１（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．
２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３１Ｎ５Ｏ２Ｓにおける計算値、４
７８；実測値、４７８．
【０８４６】
化合物４７：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ジピ
リド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール
【０８４７】
【化２０２】

【０８４８】
　封管中、窒素雰囲気下で、ジオキサン（１ｍＬ）中の化合物４０（９．０ｍｇ，０．０
２３ｍｍｏｌ）およびテトラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム（０）（１３．
３ｍｇ，０．０１２ｍｍｏｌ）の溶液に、トリメチルアルミニウム（２．０Ｍ，７０μＬ
，０．１４ｍｍｏｌ）を加えた。マイクロ波反応装置中、反応物を１２０℃で２０分間加
熱して、次いで真空で濃縮した。分取ＨＰＬＣで精製して、表題化合物を淡黄色固体（８
．２ｍｇ，９６％）として得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ
　８．６８（ｓ，１Ｈ），　８．４３（ｓ，１Ｈ），　８．３２（ｓ，１Ｈ），　８．２
１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８．１１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９
７（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８１（ｓ，１Ｈ），　３．３４（ｑ，２Ｈ，Ｊ
＝７．２Ｈｚ），　３．１４（ｓ，３Ｈ），　２．３９（ｓ，３Ｈ），　１．２９（ｔ，
３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２０Ｈ１９Ｎ３Ｏ２Ｓにお
ける計算値、３６６；実測値、３６６．
【０８４９】
化合物４８：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－エチル－３－メチル－９Ｈ
－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール
【０８５０】
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【化２０３】

【０８５１】
　化合物４７の調製で概説した手順で、トリエチルアルミニウムを用いて、表題化合物を
収率６８％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ　８．６
９（ｓ，１Ｈ），　８．４２（ｓ，１Ｈ），　８．３１（ｓ，１Ｈ），　８．２１（ｄ，
１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８．１２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９８（ｔ，
１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８０（ｓ，１Ｈ），　３．５１（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．６
Ｈｚ），　３．３３（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．３９（ｓ，３Ｈ），　１．５
７（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ
（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ２１Ｎ３Ｏ２Ｓにおける計算値、３８０；実測値、３８
０．
【０８５２】
化合物４９：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［
２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－カルボニトリル
【０８５３】

【化２０４】

【０８５４】
　封管中、窒素雰囲気下で、化合物４０（１２．０ｍｇ，０．０３１ｍｍｏｌ）およびテ
トラキス（トリフェニルホスフィン）パラジウム（０）（１１ｍｇ，０．００９ｍｍｏｌ
）のＤＭＦ（１ｍＬ）溶液に、シアン化亜鉛（５．０ｍｇ，０．０３７ｍｍｏｌ）を加え
た。マイクロ波反応装置中、反応物を１６０℃で３０分間加熱して、次いで真空で濃縮し
た。分取ＨＰＬＣで精製して、表題化合物を淡黄色固体（１０ｍｇ，８６％）として得た
。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ　８．７６（ｂｒｓ，１Ｈ），
　８．４８（ｓ，１Ｈ），　８．２６（ｓ，１Ｈ），　８．１６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６
Ｈｚ），　８．０２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９１（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．６
Ｈｚ），　７．８１（ｓ，１Ｈ），　３．２９（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．４
０（ｓ，３Ｈ），　１．３５（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋
Ｈ］　Ｃ２０Ｈ１６Ｎ４Ｏ２Ｓにおける計算値、３７７；実測値、３７７．
【０８５５】
化合物５０：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［
２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－カルボン酸アミド
【０８５６】
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【化２０５】

【０８５７】
　撹拌した、化合物４９（１０ｍｇ，０．０２７ｍｍｏｌ）のＴＨＦ（１ｍＬ）溶液に、
ＫＯＨ（２５ｍｇ，０．４４ｍｍｏｌ）および３０％Ｈ２Ｏ２（０．５ｍＬ）の溶液を加
えた。反応物を３時間室温で撹拌した。分取ＨＰＬＣで精製して、表題化合物をオフホワ
イト固体（８．２ｍｇ，７７％）として得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－
ｄ４）：　δ　８．４９（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．４１（ｓ，１Ｈ），　８．２６（ｓ，
１Ｈ），　８．１５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８．０６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６
Ｈｚ），　７．９２（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８５（ｓ，１Ｈ），　３．３
２（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．３９（ｓ，３Ｈ），　１．３１（ｔ，３Ｈ，Ｊ
＝７．６Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２０Ｈ１８Ｎ４Ｏ３Ｓにおける計算
値、３９５；実測値、３９５．
【０８５８】
化合物５１：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－エトキシ－３－メチル－９
Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール
【０８５９】
【化２０６】

【０８６０】
　マイクロ波反応装置中のナトリウムエトキシドのエタノール溶液（２１ｗｔ．％，０．
５ｍＬ）中で、化合物４０（４ｍｇ，０．０１ｍｍｏｌ）を２００℃で３０分間加熱した
。分取ＨＰＬＣで精製して、表題化合物を淡黄色固体（３．２ｍｇ，７８％）として得た
。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ　８．４７（ｂｒｓ，１Ｈ），
　８．１８（ｓ，１Ｈ），　８．０３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９６（ｄ，
１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８１－７．８９（ｍ，３Ｈ），　４．６３（ｑ，２Ｈ，
Ｊ＝７．２Ｈｚ），　３．２６（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．３８（ｓ，３Ｈ）
，　１．５６（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　１．３２（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ）
．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ２１Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、３９６；実
測値、３９６．
【０８６１】
化合物５２：｛３－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジ
ピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロピル｝－ジメ
チル－アミン
【０８６２】
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【化２０７】

【０８６３】
　３－ジメチルアミノ－１－プロパノール（１００ｍＬ，０．８４ｍｍｏｌ）を、窒素雰
囲気下、水素化ナトリウム（６０％，３４ｍｇ，０．８４ｍｍｏｌ）の乾燥ジオキサン（
１ｍＬ）溶液に加えた。２０分間撹拌した後、化合物４０（３０ｍｇ，０．１１ｍｍｏｌ
）を加え、マイクロ波反応装置中、反応物を１８０℃で１時間撹拌した。溶液を濃縮し、
分取ＨＰＬＣで精製して、表題化合物を淡黄色固体（３０ｍｇ，６９％）として得た。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ　８．４２（ｂｒｓ，１Ｈ），　８
．２４（ｓ，１Ｈ），　８．１０（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８．０３（ｄ，１Ｈ
，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９０（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８９（ｓ，１Ｈ
），　７．８２（ｓ，１Ｈ），　４．７５（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝５．６Ｈｚ），　３．４６－
３．５４（ｍ，２Ｈ），　３．３４（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　３．０１（ｓ，６
Ｈ），　２．３８－２．４６（ｍ，２Ｈ），　２．３８（ｓ，３Ｈ），　１．３２（ｔ，
３Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２４Ｈ２８Ｎ４Ｏ３Ｓにお
ける計算値、４５３；実測値、４５３．
【０８６４】
化合物５３：２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピ
リド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－エタノール
【０８６５】
【化２０８】

【０８６６】
　化合物５２の調製で概説した手順で、エチレングリコールを用いて、表題化合物を収率
１８％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ　８．４７（
ｂｒｓ，１Ｈ），　８．１９（ｓ，１Ｈ），　８．０２－８．０９（ｍ，２Ｈ），　７．
９７（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９４（ｓ，１Ｈ），　７．８８（ｔ，１Ｈ，
Ｊ＝７．６Ｈｚ），　４．６８（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝４．８Ｈｚ），　４．０５（ｔ，２Ｈ，
Ｊ＝４．８Ｈｚ），　３．３１（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．４１（ｓ，３Ｈ）
，　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ

２１Ｎ３Ｏ４Ｓにおける計算値、４１２；実測値、４１２．
【０８６７】
化合物５４：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－８－（１－メチル
－ピペリジン－４－イルメトキシ）－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピ
ロール
【０８６８】
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【化２０９】

【０８６９】
　化合物５２の調製で概説した手順で、１－メチル－ピペリジン－３－メタノールを用い
て、表題化合物を収率７８％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４

）：　δ　８．４２（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．２０（ｓ，１Ｈ），　８．０６（ｄ，１Ｈ
，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９９（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８１－７．８９
（ｍ，３Ｈ），　４．５１（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝６．４Ｈｚ），　３．５７－３．６３（ｍ，
２Ｈ），　３．３２（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　３．０２－３．１３（ｍ，２Ｈ）
，　２．９０（ｓ，３Ｈ），　２．３６（ｓ，３Ｈ），　２．２４－２．３２（ｍ，３Ｈ
），　１．６１－１．７３（ｍ，２Ｈ），　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　
　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３０Ｎ４Ｏ３Ｓにおける計算値、４７９；実測値
、４７９．
【０８７０】
化合物５５：３－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピ
リド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロパン－１－オー
ル
【０８７１】
【化２１０】

【０８７２】
　化合物５２の調製で概説した手順で、１，３－プロパンジオールを用いて、表題化合物
を収率３０％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ　８．
５２（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．２３（ｓ，１Ｈ），　８．０９（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈ
ｚ），　７．９６－８．０３（ｍ，２Ｈ），　７．９３（ｓ，１Ｈ），　７．８９（ｔ，
１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　４．７５（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６．４Ｈｚ），　３．８８（ｔ，
２Ｈ，Ｊ＝６．４Ｈｚ），　３．３４（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．４１（ｓ，
３Ｈ），　２．１６－２．２２（ｍ，２Ｈ），　１．３２（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）
．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２３Ｎ３Ｏ４Ｓにおける計算値、４２６；実
測値、４２６．
【０８７３】
化合物５６：（Ｒ）－２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシメチル］－プロ
パン－１，３－ジオール
【０８７４】
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【化２１１】

【０８７５】
　化合物５２の調製で概説した手順で、（Ｓ）－２，２－ジメチル－１，３－ジオキソラ
ン－４－メタノールを用い、次いでＴＦＡ／Ｈ２Ｏ／ＴＨＦ（１：１：５）中で３時間脱
保護して、表題化合物を収率６８％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ
－ｄ６）：　δ　１２．３７（ｓ，１Ｈ），　８．４２（ｓ，１Ｈ），　８．１４（ｓ，
１Ｈ），　７．９６－８．０４（ｍ，２Ｈ），　７．８０－７．８８（ｍ，２Ｈ），　７
．６９（ｓ，１Ｈ），　４．４０－４．９０（ｍ，４Ｈ），　３．９１－３．９９（ｍ，
１Ｈ），　３．５２－３．６０（ｍ，２Ｈ），　３．５５（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）
，　２．２９（ｓ，３Ｈ），　１．１８（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ
）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２３Ｎ３Ｏ５Ｓにおける計算値、４４２；実測値、４４２．
【０８７６】
化合物５７：（Ｓ）－２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシメチル］－プロ
パン－１，３－ジオール
【０８７７】
【化２１２】

【０８７８】
　化合物５２の調製で概説した手順で、（Ｒ）－２，２－ジメチル－１，３－ジオキソラ
ン－４－メタノールを用い、次いでＴＦＡ／Ｈ２Ｏ／ＴＨＦ（１：１：５）中で３時間脱
保護して、表題化合物を収率６５％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ
－ｄ６）：　δ　１２．３７（ｓ，１Ｈ），　８．４２（ｓ，１Ｈ），　８．１４（ｓ，
１Ｈ），　７．９６－８．０４（ｍ，２Ｈ），　７．８０－７．８８（ｍ，２Ｈ），　７
．６９（ｓ，１Ｈ），　４．４０－４．９０（ｍ，４Ｈ），　３．９１－３．９９（ｍ，
１Ｈ），　３．５２－３．６０（ｍ，２Ｈ），　３．５５（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）
，　２．２９（ｓ，３Ｈ），　１．１８（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ
）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２３Ｎ３Ｏ５Ｓにおける計算値、４４２；実測値、４４２．
【０８７９】
化合物５８：１－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピ
リド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－２－メチル－プロパ
ン－２－オール
【０８８０】
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【化２１３】

【０８８１】
　化合物５２の調製で概説した手順で、２－ベンジルオキシ－２－メチル－１－プロパノ
ール（Ｆｌｅｍｉｎｇ，ｅｔ．ａｌ．，Ｃａｎ．Ｊ．Ｃｈｅｍ．，５２，（１９７４），
８８８－８９２参照）を用い、次いでＭｅＯＨ中、１０％Ｐｄ／Ｃを用いて、１気圧で１
時間水素化してベンジル脱保護することにより、表題化合物を収率１６％で調製した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　１２．４０（ｓ，１Ｈ），　８．
４５（ｓ，１Ｈ），　８．１５（ｓ，１Ｈ），　７．９８－８．０５（ｍ，２Ｈ），　７
．８２－７．８９（ｍ，２Ｈ），　７．７１（ｓ，１Ｈ），　４．２７（ｓ，２Ｈ），　
３．４０（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．３１（ｓ，３Ｈ），　１．３０（ｓ，６
Ｈ），　１．１７（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２

３Ｈ２５Ｎ３Ｏ４Ｓにおける計算値、４４０；実測値、４４０．
【０８８２】
化合物５９：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－８－フェノキシ－
９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール
【０８８３】
【化２１４】

【０８８４】
　化合物５２の調製で概説した手順で、フェノールを用いて、表題化合物を収率３０％で
調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ　８．４０（ｂｒｓ，
１Ｈ），　８．１８（ｓ，１Ｈ），　８．０３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９
２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．７７－７．８５（ｍ，３Ｈ），　７．４０－７
．４８（ｍ，２Ｈ），　７．２１－７．２９（ｍ，３Ｈ），　３．２１（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝
７．２Ｈｚ），　２．３８（ｓ，３Ｈ），　１．３１（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　
　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ２１Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４４４；実測値
、４４４．
【０８８５】
化合物６０：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－８－（チアゾール
－５－イルメトキシ）－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール
【０８８６】
【化２１５】

【０８８７】
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　化合物５２の調製で概説した手順で、チアゾール－５－メタノールを用いて、表題化合
物を収率２０％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ　８
．９８（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．３４（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．１９（ｓ，１Ｈ），　７
．９６－８．０７（ｍ，３Ｈ），　７．９０（ｓ，１Ｈ），　７．８０－７．８７（ｍ，
２Ｈ），　５．９１（ｓ，２Ｈ），　３．２６（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．３
５（ｓ，３Ｈ），　１．３２（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋
Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２０Ｎ４Ｏ３Ｓ２における計算値、４６５；実測値、４６５．
【０８８８】
化合物６１：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－（１－エチル－ピペリジン
－４－イルメトキシ）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピ
ロール
【０８８９】
【化２１６】

【０８９０】
　化合物５２の調製で概説した手順で、１－エチル－ピペリジン－３－メタノールを用い
て、表題化合物を収率２４％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４

）：　δ　８．４９（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．２０（ｓ，１Ｈ），　８．０３－８．１０
（ｍ，２Ｈ），　７．９９（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９５（ｓ，１Ｈ），　
７．８９（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　４．５６（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝６．４Ｈｚ），　
３．６５－３．７３（ｍ，２Ｈ），　３．２１－３．３６（ｍ，４Ｈ），　３．０２－３
．１２（ｍ，２Ｈ），　２．４３（ｓ，３Ｈ），　２．２４－２．４０（ｍ，３Ｈ），　
１．８０－１．９０（ｍ，２Ｈ），　１．４３（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　１．３
１（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２７Ｈ３２Ｎ４Ｏ

３Ｓにおける計算値、４９３；実測値、４９３．
【０８９１】
化合物６２：（Ｓ）－１－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロパン－
２－オール
【０８９２】
【化２１７】

【０８９３】
　化合物５２の調製で概説した手順で、（Ｓ）－２－ベンジルオキシ－１－プロパノール
（Ｍｉｓｌｏｗ，ｅｔ．ａｌ．，Ｊ．Ａｍ．Ｃｈｅｍ．Ｓｏｃ．，８２，（１９６０），
５５１２－５５１３参照）を用い、次いでＭｅＯＨ中、１０％Ｐｄ／Ｃを用いて、１気圧
で１時間水素化してベンジル脱保護することにより、表題化合物を収率１３％で調製した
。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ　８．４３（ｂｒｓ，１Ｈ），
　８．２１（ｓ，１Ｈ），　８．０９（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８．０２（ｄ，
１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８２－７．９０（ｍ，３Ｈ），　４．２９－４．５９（
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ｍ，３Ｈ），　３．３６（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　２．３９（ｓ，３Ｈ），　１
．３８（ｄ，３Ｈ，Ｊ＝６．４Ｈｚ），　１．３０（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ）．　　
ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２３Ｎ３Ｏ４Ｓにおける計算値、４２６；実測値、
４２６．
【０８９４】
化合物６３：（Ｒ）－１－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロパン－
２－オール
【０８９５】
【化２１８】

【０８９６】
　化合物５２の調製で概説した手順で、（Ｓ）－２－ベンジルオキシ－１－プロパノール
（Ｍｕｌｚｅｒ，ｅｔ．ａｌ．，Ｔｅｔｒａｈｅｄｒｏｎ　Ｌｅｔｔ．，２４，（１９８
３），２８４３－２８４６参照）を用い、次いでＭｅＯＨ中、１０％Ｐｄ／Ｃを用いて、
１気圧で１時間水素化してベンジル脱保護することにより、表題化合物を収率５６％で調
製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　１２．４０（ｓ，１Ｈ
），　８．４４（ｓ，１Ｈ），　８．１６（ｓ，１Ｈ），　８．００－８．０７（ｍ，２
Ｈ），　７．８５－７．９２（ｍ，２Ｈ），　７．７１（ｓ，１Ｈ），　４．３０－４．
４０（ｍ，２Ｈ），　４．０８－４．１５（ｍ，１Ｈ），　３．４３（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７
．２Ｈｚ），　２．３１（ｓ，３Ｈ），　１．２６（ｄ，３Ｈ，Ｊ＝６．４Ｈｚ），　１
．１８（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２３Ｎ

３Ｏ４Ｓにおける計算値、４２６；実測値、４２６．
【０８９７】
化合物６４：Ｌ－バリン－２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－エチル
　エステル
【０８９８】
【化２１９】

【０８９９】
　ＢＯＣ－Ｌ－バリン（５１ｍｇ，０．２３ｍｍｏｌ）および化合物５３（８０ｍｇ，０
．１９ｍｍｏｌ）を、ＣＨ２Ｃｌ２（６ｍＬ）中、室温で撹拌した。ＤＩＥＡ（５１μＬ
，０．２９ｍｍｏｌ）およびＨＡＴＵ（１１０ｍｇ，０．２９ｍｍｏｌ）を加え、反応物
を６時間撹拌した。有機物を０．１Ｎ　ＨＣｌおよびブラインで洗浄し、乾燥し（Ｎａ２

ＳＯ４）、真空で濃縮した。残渣を３３％ＴＦＡ／ＣＨ２Ｃｌ２（３ｍＬ）中で１時間撹
拌し、濃縮し、分取ＨＰＬＣで精製して、表題化合物を淡黄色粉末（６８ｍｇ，６８％）
として得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ　８．４０（ｂｒｓ
，１Ｈ），　８．１９（ｓ，１Ｈ），　８．０６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．
９７（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８１－７．８８（ｍ，３Ｈ），　４．６９－
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４．９６（ｍ，４Ｈ），　３．９７（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝４．８Ｈｚ），　３．３３（ｑ，２
Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．３５（ｓ，３Ｈ），　２．２０－２．３０（ｍ，１Ｈ），
　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　０．９３－１．０２（ｍ，６Ｈ）．　　Ｍ
Ｓ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３０Ｎ４Ｏ５Ｓにおける計算値、５１１；実測値、５
１１．
【０９００】
化合物６５：Ｌ－アラニン－（Ｒ）－２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－
３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ
］－１－メチル－エチル　エステル
【０９０１】
【化２２０】

【０９０２】
　化合物６４の調製で概説した手順で、ＢＯＣ－Ｌ－アラニンおよび化合物６３を用いて
、表題化合物を収率７９％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）
：　δ　８．４６（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．１９（ｓ，１Ｈ），　８．０５（ｄ，１Ｈ，
Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９８（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．７９－７．８８（
ｍ，３Ｈ），　５．５１－５．５９（ｍ，１Ｈ），　４．６０－４．８５（ｍ，２Ｈ），
　４．１２（ｑ，１Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　３．３３（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），
　２．３４（ｓ，３Ｈ），　１．５５（ｄ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　１．５１（ｄ，
３Ｈ，Ｊ＝６．４Ｈｚ），　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）
　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ２８Ｎ４Ｏ５Ｓにおける計算値、４９７；実測値、４９７．
【０９０３】
化合物６６：３－（３－ブロモ－５－クロロ－ピリジン－２－イルアミノ）－５－クロロ
－１－（４－メトキシ－ベンジル）－１Ｈ－ピラジン－２－オン
【０９０４】

【化２２１】

【０９０５】
　化合物２６の調製の方法と同様の方法で、２－アミノ－３－ブロモ－５－クロロピリジ
ンおよび３，５－ジクロロ－１－（４－メトキシ－ベンジル）－１Ｈ－ピラジン－２－オ
ンから、表題化合物を収率５８％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－
ｄ６）：　δ　９．５８（ｓ，１Ｈ），　８．５１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．４Ｈｚ），　８
．４０（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．４Ｈｚ），　７．５１（ｓ，１Ｈ），　７．３６（ｄ，２Ｈ
，Ｊ＝８．８Ｈｚ），　６．９２（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝８．８Ｈｚ），　５．００（ｓ，２Ｈ
），　３．７３（ｓ，３Ｈ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１７Ｈ１３ＢｒＣｌ２

Ｎ４Ｏ２における計算値、４５５，　４５７，　４５９；実測値、４５５，　４５７，　
４５９．
【０９０６】
化合物６７：５－クロロ－３－（５－クロロ－３－トリメチルシラニルエチニル－ピリジ
ン－２－イルアミノ）－１－（４－メトキシ－ベンジル）－１Ｈ－ピラジン－２－オン
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【０９０７】
【化２２２】

【０９０８】
　化合物２７の調製で概説した手順に従って、化合物６６から表題化合物を収率８９％で
調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　９．６８（ｓ，１Ｈ
），　８．４６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．８Ｈｚ），　８．０７（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．８Ｈｚ
），　７．５４（ｓ，１Ｈ），　７．３７（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝８．８Ｈｚ），　６．９０（
ｄ，２Ｈ，Ｊ＝８．８Ｈｚ），　５．００（ｓ，２Ｈ），　３．７２（ｓ，３Ｈ），　０
．１６（ｓ，９Ｈ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２２Ｃｌ２Ｎ４Ｏ２Ｓｉ
における計算値、４７３，　４７５；実測値、４７３，　４７５．
【０９０９】
化合物６８：３－クロロ－７－（４－メトキシ－ベンジル）－５－トリメチルシラニル－
７，９－ジヒドロ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－オン
【０９１０】

【化２２３】

【０９１１】
　化合物６７（５．８ｇ，１２．３ｍｍｏｌ）およびＤＩＥＡ（３．２ｍＬ，１８．４ｍ
ｍｏｌ）をトルエン（６００ｍＬ）に溶解し、Ｎ２雰囲気下、該溶液を４日間加熱還流し
た。該溶液を濃縮し、フラッシュクロマトグラフィー（３０％ＥｔＯＡｃ／ＣＨ２Ｃｌ２

）で精製して、表題化合物を黄褐色固体（４．４ｇ，８７％）として得た。１Ｈ　ＮＭＲ
（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　１２．９８（ｓ，１Ｈ），　８．５４（ｄ，
１Ｈ，Ｊ＝２．４Ｈｚ），　８．２０（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．４Ｈｚ），　７．３７（ｓ，
１Ｈ），　７．３２（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝８．８Ｈｚ），　６．９０（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝８．８
Ｈｚ），　５．２５（ｓ，２Ｈ），　３．７１（ｓ，３Ｈ），　０．３９（ｓ，９Ｈ）．
　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ２２ＣｌＮ３Ｏ２Ｓｉにおける計算値、４１２
，　４１４；実測値、４１２，　４１４．
【０９１２】
化合物６９：３－クロロ－５－ヨード－７－（４－メトキシ－ベンジル）－７，９－ジヒ
ドロ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－オン
【０９１３】
【化２２４】
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【０９１４】
　化合物２９の調製で概説した手順に従って、化合物６８から定量的収率で表題化合物を
調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　１３．１２（ｓ，１
Ｈ），　８．８４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．４Ｈｚ），　８．５９（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．４Ｈ
ｚ），　７．９４（ｓ，１Ｈ），　７．３４（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝８．８Ｈｚ），　６．８９
（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝８．８Ｈｚ），　５．１９（ｓ，２Ｈ），　３．７１（ｓ，３Ｈ）．　
　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１８Ｈ１３ＣｌＩＮ３Ｏ２における計算値、４６６，　
４６８；実測値、４６６，　４６８．
【０９１５】
化合物７０：３－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－７－（４－メトキ
シ－ベンジル）－７，９－ジヒドロ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール
－８－オン
【０９１６】
【化２２５】

【０９１７】
　化合物３０の調製で概説した手順に従って、化合物６９から表題化合物を収率４８％で
調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　１３．１２（ｓ，１
Ｈ），　８．５２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．４Ｈｚ），　８．０６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．４Ｈ
ｚ），　７．８０－７．９９（ｍ，３Ｈ），　７．７３（ｓ，１Ｈ），　７．６５（ｓ，
１Ｈ），　７．３９（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝８．８Ｈｚ），　６．８９（ｄ，２Ｈ，Ｊ＝８．８
Ｈｚ），　５．２７（ｓ，２Ｈ），　３．７０（ｓ，３Ｈ），　３．３９（ｑ，２Ｈ，Ｊ
＝７．２Ｈｚ），　１．１５（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋
Ｈ］　Ｃ２６Ｈ２２ＣｌＮ３Ｏ４Ｓにおける計算値、５０８，　５１０；実測値、５０８
，　５１０．
【０９１８】
化合物７１：３，８－ジクロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－９Ｈ－ジピ
リド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール
【０９１９】

【化２２６】

【０９２０】
　オキシ塩化リン（８ｍＬ）を化合物７０（１．０５ｇ，２．０７ｍｍｏｌ）および塩化
アンモニウム（３８０ｍｇ，２．２８ｍｍｏｌ）の混合物に加え、反応物を１０８℃で４
時間加熱した。反応物を真空で濃縮して、氷でクエンチした。沈殿物を濾取し、Ｈ２Ｏお
よび冷ＭｅＯＨで洗浄して、表題化合物を淡黄色固体（６６０ｍｇ，７９％）として得た
。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　１３．１２（ｓ，１Ｈ），　
８．６９（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．４Ｈｚ），　８．２５（ｓ，１Ｈ），　８．２０（ｄ，１
Ｈ，Ｊ＝２．４Ｈｚ），　８．０４－８．１０（ｍ，２Ｈ），　７．９３（ｔ，１Ｈ，Ｊ
＝７．６Ｈｚ），　７．８０（ｓ，１Ｈ），　３．４２（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），
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　１．１７（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１８Ｈ１

３Ｃｌ２Ｎ３Ｏ２Ｓにおける計算値、４０６，　４０８；実測値、４０６，　４０８．
【０９２１】
化合物７２：３－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－（１－メチル
－ピペリジン－４－イルメトキシ）－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピ
ロール
【０９２２】
【化２２７】

【０９２３】
　化合物５２の調製で概説した手順で、化合物７１および１－メチル－ピペリジン－３－
メタノールを用いて、表題化合物を収率１４％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ
，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ　８．４９（ｓ，１Ｈ），　８．１７（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１．６
Ｈｚ），　８．０８（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９９（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６
Ｈｚ），　７．８２－７．９０（ｍ，２Ｈ），　７．８０（ｓ，１Ｈ），　４．５２（ｄ
，２Ｈ，Ｊ＝６．０Ｈｚ），　３．５６－３．６２（ｍ，２Ｈ），　３．３３（ｑ，２Ｈ
，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　３．０２－３．１１（ｍ，２Ｈ），　２．９０（ｓ，３Ｈ），　
２．２５－２．３３（ｍ，３Ｈ），　１．６０－１．７２（ｍ，２Ｈ），　１．３１（ｔ
，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ２７ＣｌＮ４Ｏ３

Ｓにおける計算値、４９９，　５０１；実測値、４９９，　５０１．
【０９２４】
化合物７３：（Ｒ）－１－［３－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－９
Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イルオキシ］－プロパン－
２－オール
【０９２５】
【化２２８】

【０９２６】
　化合物５２の調製で概説した手順で、（Ｓ）－２－ベンジルオキシ－１－プロパノール
（Ｍｕｌｚｅｒ，ｅｔ．ａｌ．，Ｔｅｔｒａｈｅｄｒｏｎ　Ｌｅｔｔ．，２４，（１９８
３），２８４３－２８４６参照）および化合物７１を用い、次いでＭｅＯＨ中、１０％Ｐ
ｄ／Ｃを用いて、１気圧で１時間水素化してベンジル脱保護することにより、表題化合物
を収率１５％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ－ｄ４）：　δ　８．
４９（ｓ，１Ｈ），　８．１７（ｓ，１Ｈ），　８．０６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ）
，　７．９７（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８０－７．８９（ｍ，３Ｈ），　４
．３０－４．５９（ｍ，３Ｈ），　３．３２（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　１．３２
－１．４０（ｍ，６Ｈ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ２０ＣｌＮ３Ｏ４Ｓ
における計算値、４４６，　４４８；実測値、４４６，　４４８．
【０９２７】
化合物７４：２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピ
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リド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］メチル　アミン
【０９２８】
【化２２９】

【０９２９】
　化合物４１の調製で概説した手順で、メチルアミンを用いて、表題化合物を調製した。
１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　ｐｐｍ　１．３０（ｓ，３Ｈ）　２．
３７（ｓ，３Ｈ）　７．６４（ｓ，１Ｈ）　７．６６（ｄｄ，Ｊ＝２．０２，　０．７６
Ｈｚ，１Ｈ）　７．９１（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０１－８．０４（ｍ，Ｊ
＝７．７１，　１．１４，　０．８８，　０．８８Ｈｚ，１Ｈ）　８．１５（ｄｄｄ，Ｊ
＝７．８９，　１．８３，　１．１４Ｈｚ，１Ｈ）　８．２２（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，
１Ｈ）　８．５３（ｓ，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２０Ｈ２０Ｎ４Ｏ２Ｓにおける計算値、
３８１；実測値、３８１．
【０９３０】
化合物７５：２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピ
リド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］メタンチオール．
【０９３１】

【化２３０】

【０９３２】
　化合物４１の調製で概説した手順で、メタンチオールを用いて、表題化合物を調製した
。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　ｐｐｍ　１．２８－１．３１（ｍ，
３Ｈ）　２．３８（ｓ，３Ｈ）　２．８５（ｓ，３Ｈ）　７．８２（ｓ，１Ｈ）　７．９
２（ｔ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，１Ｈ）　８．０５－８．０８（ｍ，Ｊ＝７．７１，　１．１
４，　０．８８，　０．８８Ｈｚ，１Ｈ）　８．１４（ｄｄｄ，Ｊ＝７．６４，　１．２
０，　１．０１Ｈｚ，１Ｈ）　８．２７（ｄｄ，Ｊ＝３．６６，　０．６３Ｈｚ，１Ｈ）
　８．３０（ｓ，１Ｈ）　８．４９（ｓ，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２０Ｈ１９Ｎ３Ｏ２Ｓ

２における計算値、３９８；実測値、３９８．
【０９３３】
化合物７６：２－［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ジピ
リド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］エタンチオール
【０９３４】
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【化２３１】

【０９３５】
　化合物４１の調製で概説した手順で、エタンチオールを用いて、表題化合物を調製した
。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　ｐｐｍ　１．３０（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　１．４５（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．９３（ｓ，３Ｈ）　２
．３７（ｓ，２Ｈ）　３．４４（ｄ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　７．８２（ｓ，１Ｈ）
　７．９２（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０７（ｄｔ，Ｊ＝７．７７，　１．４
２Ｈｚ，１Ｈ）　８．１３（ｄｔ，Ｊ＝７．８３，　１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．２７（
ｔ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　８．３１（ｓ，１Ｈ）　８．５０（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）
　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ２１Ｎ３Ｏ２Ｓ２における計算値、４１２；実測値、４１２．
【０９３６】
化合物７７：５－［３－（シクロプロピルカルボキサミド）フェニル］－７－（４－メト
キシベンジル）－３－メチル－７，９－ジヒドロ－８Ｈ－ピリド［４’，３’：４，５］
ピロロ［２，３－ｂ］ピリジン－８－オン
【０９３７】

【化２３２】

【０９３８】
　化合物３９の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を調製した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＨＬＯＲＯＦＯＲＭ－ｄ）　δ　ｐｐｍ　０．６３（ｄｄ
ｄ，Ｊ＝３．７９，　１．７７，　１．５２Ｈｚ，２Ｈ）　０．８１（ｄｄ，Ｊ＝７．３
３，　２．０２Ｈｚ，２Ｈ）　２．３１（ｓ，２Ｈ）　２．６６（ｓ，３Ｈ）　３．７６
（ｓ，３Ｈ）　５．３４（ｓ，２Ｈ）　６．８９（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，２Ｈ）　７．
３５（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，２Ｈ）　７．４０（ｓ，１Ｈ）　７．６４（ｄ，Ｊ＝７．
８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．６０（ｔ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　７．７５（ｄ，Ｊ＝２．
７８Ｈｚ，１Ｈ）　７．９２（ｄｄ，Ｊ＝７．９６，　１．１４Ｈｚ，１Ｈ）　８．００
（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．３４（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ
］　Ｃ２９Ｈ２６Ｎ４Ｏ３における計算値、４７９；実測値、４７９．
【０９３９】
化合物７８：８－クロロ－５－［３－（シクロプロピルカルボキサミド）フェニル］－３
－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール
【０９４０】
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【化２３３】

【０９４１】
　化合物４０の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物７７から表題化合物
を調製した。［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ１７ＣｌＮ４Ｏにおける計算値、３７７．１；実測値
、３７７．２．
【０９４２】
化合物７９：２－［５－（３－シクロプロピルカルボニルアミノ－フェニル）－３－メチ
ル－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール－８－イル］エタンチオー
ル
【０９４３】
【化２３４】

【０９４４】
　化合物４１の調製で概説した手順で、エタンチオールを用いて、表題化合物を調製した
。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　ｐｐｍ　０．８８（ｄ，Ｊ＝７．８
３Ｈｚ，２Ｈ）　０．９７（ｔ，Ｊ＝２．４０Ｈｚ，２Ｈ）　１．４４（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　２．３８（ｓ，３Ｈ）　３．４１（ｄ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　７
．３９（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．５６（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７
．６６（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．８５（ｓ，１Ｈ）　８．２６（ｓ，１Ｈ）
　８．４８（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１０．２６（ｓ，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２２

Ｎ４ＯＳにおける計算値、４０３；実測値、４０３．
【０９４５】
化合物８０：１－アセチル－４－ブロモ－１，２－ジヒドロ－インドール－３－オン
【０９４６】

【化２３５】



(207) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

【０９４７】
　４－ブロモ－１Ｈ－インドール－３－カルバルデヒド（４．０ｇ，１７．８ｍｍｏｌ）
を無水酢酸（２０ｍＬ）中で４時間還流しながら撹拌した。反応物を冷却して、真空で濃
縮した。冷ＭｅＯＨを加えて白色固体を沈殿させ、これを濾過して回収して、表題化合物
（３．５ｇ，７４％）を得た。ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１１Ｈ８ＢｒＮＯ２におけ
る計算値、２６６，　２６８；実測値、２６６，　２６８．　　
【０９４８】
　１－アセチル－４－ブロモ－１Ｈ－インドール－３－カルバルデヒド（３．５ｇ，１３
．２ｍｍｏｌ）をＣＨ２Ｃｌ２（５０ｍＬ）中に溶解した。３－クロロ過安息香酸（３．
９ｇ，１５．８ｍｍｏｌ）を加え、反応物を１６時間室温で撹拌した。該溶液を飽和Ｎａ
ＨＣＯ３およびブラインで洗浄し、乾燥し（ＭｇＳＯ４）、濃縮した。残渣をＭｅＯＨ（
５０ｍＬ）中のＫ２ＣＯ３（１００ｍｇ）と共に２分間撹拌した。溶液を濃縮し、シリカ
ゲルカラムクロマトグラフィー（１００％ＣＨ２Ｃｌ２）で精製して、表題化合物を淡青
色の固体（８８０ｍｇ，２６％）として得た。ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１０Ｈ８Ｂ
ｒＮＯ２における計算値、２５４，　２５６；実測値、２５４，　２５６．
【０９４９】
化合物８１：９－ブロモ－５Ｈ－ピラジノ［２，３－ｂ］インドール
【０９５０】
【化２３６】

【０９５１】
　１－アセチル－４－ブロモ－１，２－ジヒドロ－インドール－３－オン（４６０ｍｇ，
１．８１ｍｍｏｌ）をＣＨ２Ｃｌ２（８ｍＬ）中に溶解した。臭素（１１１μＬ，２．２
ｍｍｏｌ）をゆっくり加え、反応物を２０分間撹拌し、次いで真空で濃縮した。残渣をＴ
ＨＦ（８ｍＬ）中に溶解した。エチレンジアミン（２４４μＬ，３．６ｍｍｏｌ）を加え
、反応物を室温で１６時間撹拌した。トリメチルアミン（２ｍＬ）およびＭｅＯＨ（４ｍ
Ｌ）を加え、反応物を空気中に開放して２４時間撹拌した。溶液を真空で濃縮し、シリカ
ゲルカラムクロマトグラフィー（８％ＭｅＯＨ／ＣＨ２Ｃｌ２）で精製して、表題化合物
を赤色固体（２４８ｍｇ，５５％）として得た。ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１０Ｈ６

ＢｒＮ３における計算値、２４８，　２５０；実測値、２４８，　２５０．　　
【０９５２】
化合物８２：９－（３－エタンスルホニル－フェニル）－５Ｈ－ピラジノ［２，３－ｂ］
インドール
【０９５３】

【化２３７】

【０９５４】
　封管中、窒素雰囲気下で、化合物８１（５０ｍｇ，０．２ｍｍｏｌ）、３－エタンスル
ホニル－フェニルボロン酸（６５ｍｇ，０．３ｍｍｏｌ）、テトラキス（トリフェニルホ
スフィン）パラジウム（０）（１１６ｍｇ，０．１ｍｍｏｌ）および炭酸カリウム（８３
ｍｇ，０．６ｍｍｏｌ）を、ジオキサン（２ｍＬ）およびＨ２Ｏ（０．２ｍＬ）中で混合
した。マイクロ波反応装置中、反応物を１５０℃で２０分間加熱し、次いで真空で濃縮し
た。シリカゲルクロマトグラフィーで精製（５％ＭｅＯＨ／ＣＨ２Ｃｌ２）して、表題化



(208) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

合物を明るい橙色固体（４６ｍｇ，６８％）として得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，
ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．４２（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝２．８Ｈｚ），　８．３１（ｄ，１Ｈ，Ｊ
＝２．８Ｈｚ），　８．２４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝２．８Ｈｚ），　８．０６（ｄ，１Ｈ，Ｊ
＝７．６Ｈｚ），　７．９６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．６０－７．７５（ｍ
，３Ｈ），　７．３１　（ｄｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．２，　１．２Ｈｚ），　３．３３（ｑ，
２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　１．３７（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　ＭＳ（ＥＳ）　
［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１８Ｈ１５Ｎ３Ｏ２Ｓにおける計算値、３３８；実測値、３３８．　
【０９５５】
化合物８３：３－（６－クロロ－３－メチル－２－ニトロ－４－（トリフルオロメチル）
フェニル）－２－フルオロ－５－メチルピリジン
【０９５６】
【化２３８】

【０９５７】
　撹拌した、３，４－ジクロロ－２－ニトロ－６－（トリフルオロメチル）－トルエン（
５２．１ｇ，１９０ｍｍｏｌ）および銅（１２．１ｇ，１９０ｍｍｏｌ）のＮＭＰ（１１
５ｍＬ）懸濁液に、ＮＭＰ（２０ｍＬ）溶液として２－フルオロ－３－ヨード－５－ピコ
リン（１５．０ｇ，６３ｍｍｏｌ）を１９０℃で２時間かけて滴下した。反応が完結した
後（２．５ｈ）、混合物を室温まで冷却し、濾過し、ＮＭＰ（３×５ｍＬ）次いでＥｔＯ
Ａｃ（１×１００ｍＬ）でリンスした。濾液をＥｔＯＡｃ（４００ｍＬ）で希釈し、混濁
液を得た。有機相を飽和ＮａＨＣＯ３（１５０ｍＬ）で分液して、懸濁液／エマルジョン
を得た。溶解を補助するためＨ２Ｏ（５０ｍＬ）およびＭｅＯＨ（５０ｍＬ）を加えた。
水相をＥｔＯＡｃ（５×１５０ｍＬ）で洗浄した。有機相を合わせ、乾燥し（ＭｇＳＯ４

）、真空で濃縮した。粗生成物をシリカゲルカラムクロマトグラフィー（９８：２　トル
エン：ＥｔＯＡｃ）で精製して、表題化合物を黄褐色固体（１１．４ｇ，５２％）として
得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　８．３４（ｓ，１Ｈ），
　８．２６（ｓ，１Ｈ），　７．８６－７．８９（ｍ，１Ｈ），　２．４（ｓ，３Ｈ），
　２．３４（ｓ，３Ｈ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１４Ｈ９ＣｌＦ４Ｎ２Ｏ２

における計算値、３４９；実測値、３４９．２．
【０９５８】
化合物８４：３－（３’－（エチルスルホニル）－４－メチル－３－ニトロ－５－（トリ
フルオロメチル）ビフェニル－２－イル）－２－フルオロ－５－メチルピリジン
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【０９５９】
【化２３９】

【０９６０】
　化合物８３（６．０ｇ，１７．２ｍｍｏｌ）、３－エチルスルホニルフェニルボロン酸
（４．７９ｇ，２２．４ｍｍｏｌ）、ビス（ジベンジリジンアセトン）Ｐｄ（０）（１．
４８ｇ，２．６ｍｍｏｌ）、トリシクロヘキシルホスフィン（１．４５ｇ，５．２ｍｍｏ
ｌ）、Ｃｓ２ＣＯ３（１４．０ｇ，４３ｍｍｏｌ）、およびジオキサン（６０ｍＬ）の混
合物を４．５時間加熱還流した。反応終了後、反応物を室温まで冷却し、濾過し、ジオキ
サンでリンスし、真空で濃縮した。得られた油状物をＥｔＯＡｃ（７５ｍＬ）中で再構成
し、Ｈ２Ｏ（１×３０ｍＬ）およびブライン（１×３０ｍＬ）で洗浄し、乾燥し（ＭｇＳ
Ｏ４）、真空で濃縮した。粗生成物をシリカゲルカラムクロマトグラフィー（４：１　ヘ
キサン／ＥｔＯＡｃ）で精製して、表題化合物を黄褐色固体（６．５ｇ，７８％）として
得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　８．１５（ｓ，１Ｈ），
　８．０４（ｓ，１Ｈ），　７．９０－７．９３（ｍ，１Ｈ），　７．８０－７．８２（
ｍ，１Ｈ），　７．６０－７．７０（ｍ，３Ｈ），　３．１－３．２（ｍ，２Ｈ），　２
．４９（ｓ，３Ｈ），　２．２５（ｓ，３Ｈ），　０．８５（ｔ，３Ｈ）．　　ＭＳ（Ｅ
Ｓ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ１８Ｆ４Ｎ２Ｏ４Ｓにおける計算値、４８３；実測値、４８
３．３．
【０９６１】
化合物８５：３’－（エチルスルホニル）－２－（２－フルオロ－５－メチルピリジン－
３－イル）－４－メチル－５－（トリフルオロメチル）ビフェニル－３－アミン
【０９６２】

【化２４０】

【０９６３】
　化合物８４（６．４ｇ，１３．３ｍｍｏｌ）、鉄（３．７ｇ，６６．３ｍｍｏｌ）、Ｈ
ＯＡｃ（３２ｍＬ）およびＨ２Ｏ（１１ｍＬ）の混合物を８０℃で２時間加熱した。反応
終了後、反応物を真空で濃縮した。残渣をジクロロメタン（１００ｍＬ）中で再構築し、
濾過し、ジクロロメタン（３×３０ｍＬ）でリンスした。有機相を飽和ＮａＨＣＯ３（１
×１００ｍＬ）およびブライン（１×５０ｍＬ）で洗浄し、乾燥し（ＭｇＳＯ４）、濾過
して、真空で濃縮した。粗生成物をシリカゲルカラムクロマトグラフィー（１：１　ヘキ
サン／ＥｔＯＡｃ）で精製して、表題化合物を黄褐色固体（５．０ｇ，８３％）として得
た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　７．９３（ｓ，１Ｈ），　
７．６７－７．７．７１（ｍ，２Ｈ），　７．５３（ｔ，１Ｈ），　７．４６－７．４８
（ｍ，１Ｈ），　７．４２（ｓ，１Ｈ），　６．９３（ｓ，１Ｈ），　５．０９（ｓ，２
Ｈ），　３．１１（ｑ，２Ｈ），　２．２７（ｓ，３Ｈ），　２．２１（ｓ，３Ｈ），　
０．８５（ｔ，３Ｈ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２０Ｆ４Ｎ２Ｏ２Ｓに
おける計算値、４５３；実測値、４５３．３．
【０９６４】
化合物８６：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－７－（ト
リフルオロメチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール　酢酸塩
【０９６５】



(210) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

【化２４１】

【０９６６】
　化合物８５（４．９ｇ，１０．８ｍｍｏｌ）をＨＯＡｃ（３５ｍＬ）に溶解して、３時
間加熱還流した。反応混合物を室温まで冷却して、結晶生成物を得た。得られた懸濁液を
濾過し、ＨＯＡｃ（３×５ｍＬ）に次いでＨ２Ｏ（３×１０ｍＬ）でリンスし、固体を真
空で乾燥させて、表題化合物を白色固体（３．７３ｇ，７０％）として得た。ＮＭＲ分析
により生成物が一酢酸塩として単離されていることを確認した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００Ｍ
Ｈｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　１２．３５（ｓ，１Ｈ），　１２．０（ｓ，１Ｈ），　
８．３９（ｓ，１Ｈ），　８．１５（ｓ，１Ｈ），　８．０４－８．０９（ｍ，２Ｈ），
　７．９０（ｔ，１Ｈ），　７．５１（ｓ，１Ｈ），　７．４２（ｓ，１Ｈ），　３．４
３（ｑ，２Ｈ），　２．７６（ｓ，３Ｈ），　２．２８（ｓ，３Ｈ），　１．９１（ｓ，
３Ｈ），　１．１８（ｔ，３Ｈ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ１９Ｆ３Ｎ

２Ｏ２Ｓにおける計算値、４３３；実測値、４３３．３．
【０９６７】
化合物８７：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸
【０９６８】

【化２４２】

【０９６９】
　化合物８６（３．６ｇ，７．３ｍｍｏｌ）を濃Ｈ２ＳＯ４（３０ｍＬ）中に溶解して、
１２０℃で３０分間加熱した。反応物を室温まで冷却し、氷上に注いで、白色沈殿物を得
た。得られた懸濁液を濾過し、Ｈ２Ｏ（３×３０ｍＬ）次いでＩＰＡ（３×１０ｍＬ）で
リンスし、真空で乾燥させて、表題化合物を白色固体（３．２ｇ，定量的）として得た。
１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　１２．２０（ｓ，１Ｈ），　８
．３６（ｓ，１Ｈ），　８．１２（ｓ，１Ｈ），　８．０２－８．０７（ｍ，２Ｈ），　
７．８９（ｔ，１Ｈ），　７．６１（ｓ，１Ｈ），　７．５４（ｓ，１Ｈ），　３．４３
（ｑ，２Ｈ），　２．８５（ｓ，３Ｈ），　２．２８（ｓ，３Ｈ），　１．１８（ｔ，３
Ｈ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２０Ｎ２Ｏ４Ｓにおける計算値、４０９
；実測値、４０９．３．
【０９７０】
化合物８８：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１
－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド
【０９７１】
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【化２４３】

【０９７２】
　化合物８７（１１．３ｇ，２７．６ｍｍｏｌ）、１－メチルピペリジン－４－アミン（
９．４７ｇ，８２．９ｍｍｏｌ）、ＨＡＴＵ（１３．６６ｇ，３５．９ｍｍｏｌ）、ＤＩ
ＥＡ（１７．８８ｇ，１３８ｍｍｏｌ）、ＤＭＦ（２５０ｍＬ）およびＤＣＭ（２５０ｍ
Ｌ）の混合物を室温で３０分間撹拌した。得られた懸濁液を濾過し、ＤＭＦ（１０ｍＬ×
４）でリンスし、真空で濃縮した。残渣をＤＭＳＯ（７７ｍＬ）中に溶解し、濾過し、濾
液を分取ＨＰＬＣで精製した（ＴＦＡと共のＡＣＮ／Ｈ２Ｏ）。ＨＰＬＣ精製に次いで、
純粋な画分を合わせ、重炭酸ナトリウムで塩基性とし、半分の容量まで真空で濃縮した。
得られた懸濁液を濾過し、Ｈ２Ｏ（２００ｍＬ×５）でリンスし、真空で乾燥させて、化
合物８８を白色固体（１１．４１ｇ，８１．８％）として得た。
【０９７３】
　化合物８８の塩酸塩は、次のように調製した。ＡＣＮ（１７５ｍＬ）およびＨ２Ｏ（１
７５ｍＬ）中の化合物８８（８．７ｇ）の撹拌懸濁液に１Ｎ　ＨＣｌ（１８．１ｍＬ，１
．０５ｅｑ）を加えて、黄色の溶液を得た。１５分後、溶液をドライアイス／アセトンで
凍結し、凍結乾燥させて、５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチ
ル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－７－カルボキサミド　塩酸塩を黄色固体（９．０２ｇ，９６．７％）として得た。前述
の工程により５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１
－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド　塩酸塩をアモルファス物質（「アモルファス形態」）として得た。これは、以
下で示される物理的特性の一つ以上を有することにより特徴付けられうる（組成物は、ア
モルファス形態の存在を示すために、それらすべての特徴を必ずしも必要としないことに
注意する）：
（ａ）化合物８８の、ＡＣＮ、水およびＨＣｌとの溶液を凍結乾燥することにより形成さ
れ得る；
（ｂ）識別可能なピークがない核酸ハローで特徴付けられるＸＲＰＤスペクトルを有する
；および／または
（ｃ）イオンクロマトグラフィーにより７．６重量％のＣｌ－の存在が示される。
【０９７４】
　化合物８８の塩酸塩結晶は、次のように調製した。撹拌した、化合物８８（０．５５ｇ
）のＩＰＡ（２．５ｍＬ）およびＨ２Ｏ（２．５ｍＬ）との懸濁液に、１２．１Ｎ　ＨＣ
ｌ（１．０５－１．１０ｅｑ）を加えて、黄色の溶液を得た。４５分間撹拌した後、結晶
化が生じ、追加のＩＰＡ（１５ｍＬ）を室温で加えた。得られた懸濁液を終夜撹拌した。
固体を濾過して単離し、真空中、６０℃で乾燥させて、５－（３－（エチルスルホニル）
フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド　塩酸塩を、黄褐色から金色の固体（
０．５１ｇ，８７％）として得た。
【０９７５】
　化合物８８の二塩酸塩は、次のように調製した。撹拌した、化合物８８（１０１ｍｇ）
の、ＡＣＮ（２．５ｍＬ）およびＨ２Ｏ（２．５ｍＬ）との懸濁液に、１２．１Ｎ　ＨＣ
ｌ（０．４２ｍＬ，２．１ｅｑ）を加えて、黄色の溶液を得た。５分後、溶液をドライア
イス／アセトンで凍らせ、凍結乾燥させて、５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３
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－ｂ］インドール－７－カルボキサミド　二塩酸塩を黄色固体（０．１０８ｇ）として得
た。
【０９７６】
　化合物８８のベンゼンスルホン酸塩は、次のように調製した。撹拌した、化合物８８（
９８ｍｇ）の、ＡＣＮ（２．５ｍＬ）およびＨ２Ｏ（２．５ｍＬ）との懸濁液に、ベンゼ
ンスルホン酸（３２ｍｇ，１．０５ｅｑ）を加えて、わずかに濁った（ｓｌｉｇｈｔｌｙ
　ｃｌｏｕｄｙ）溶液を得、溶解を助けるためにこれを温めた。５分後、溶液をドライア
イス／アセトンで凍らせ、凍結乾燥させて、５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３
－ｂ］インドール－７－カルボキサミド　ベンゼンスルホン酸塩（１１８ｍｇ）を得た。
【０９７７】
　化合物８８のメタンスルホン酸塩は、次のように調製した。撹拌した、化合物８８（１
０１ｍｇ）のＡＣＮ（２．５ｍＬ）およびＨ２Ｏ（２．５ｍＬ）との懸濁液に、メタンス
ルホン酸（０．０１４ｍＬ，１．０５ｅｑ）を加えて、透明な溶液を得た。５分後、溶液
をドライアイス／アセトンで凍らせ、凍結乾燥させて、５－（３－（エチルスルホニル）
フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミドメタンスルホン酸塩（１１６ｍｇ）を
得た。
【０９７８】
　化合物８８のコハク酸塩は、次のように調製した。撹拌した、化合物８８（１００ｍｇ
）のＡＣＮ（２．５ｍＬ）およびＨ２Ｏ（２．５ｍＬ）との懸濁液に、コハク酸（２５ｍ
ｇ，１．０５ｅｑ）を加えて、透明な溶液を得た。５分後、溶液をドライアイス／アセト
ンで凍らせ、凍結乾燥させて、５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジ
メチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール－７－カルボキサミド　コハク酸塩（１１９ｍｇ）を得た。
【０９７９】
　化合物８８の酒石酸塩は、次のように調製した。撹拌した、化合物８８（１０８ｍｇ）
のＡＣＮ（２．５ｍＬ）およびＨ２Ｏ（２．５ｍＬ）との懸濁液に、Ｌ－酒石酸（３４ｍ
ｇ，１．０５ｅｑ）を加えて、透明な溶液を得た。５分後、溶液をドライアイス／アセト
ンで凍らせ、凍結乾燥させて、５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジ
メチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール－７－カルボキサミド　酒石酸塩（１３７ｍｇ）を得た。
【０９８０】
　化合物８８のクエン酸塩は、次のとおりである。撹拌した、化合物８８（１０４ｍｇ）
のＡＣＮ（２．５ｍＬ）およびＨ２Ｏ（２．５ｍＬ）との懸濁液に、クエン酸（４２ｍｇ
，１．０５ｅｑ）を加えて、透明な溶液を得た。５分後、溶液をドライアイス／アセトン
で凍らせ、凍結乾燥させて、５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメ
チル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－７－カルボキサミド　クエン酸塩（１４２ｍｇ）を得た。
【０９８１】
　化合物８８のフマル酸塩は、次のように調製した。撹拌した、化合物８８（１０４ｍｇ
）のＡＣＮ（２．５ｍＬ）およびＨ２Ｏ（２．５ｍＬ）との懸濁液に、フマル酸（２５ｍ
ｇ，１．０５ｅｑ）を加えて、ごくわずかに濁った溶液を得た。５分後、溶液をドライア
イス／アセトンで凍らせ、凍結乾燥させて、５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３
－ｂ］インドール－７－カルボキサミド　フマル酸塩（１２３ｍｇ）を得た。
【０９８２】
　化合物８８の硫酸塩は、次のように調製した。撹拌した、化合物８８（１０７ｍｇ）の
ＡＣＮ（２．５ｍＬ）およびＨ２Ｏ（２．５ｍＬ）との懸濁液に、硫酸（０．０１２ｍＬ
，１．０５ｅｑ）を加えて、黄色の溶液を得た。５分後、溶液をドライアイス／アセトン
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で凍らせ、凍結乾燥させて、５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメ
チル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－７－カルボキサミド　硫酸塩（１２５ｍｇ）を得た。
【０９８３】
　化合物８８のリン酸塩は、次のように調製した。撹拌した、化合物８８（１０４ｍｇ）
のＡＣＮ（２．５ｍＬ）およびＨ２Ｏ（２．５ｍＬ）との懸濁液に、リン酸（０．０１５
ｍＬ，１．０５ｅｑ）を加えて、わずかに濁った溶液を得、溶解を助けるためにこれを温
めた。５分後、溶液をドライアイス／アセトンで凍らせ、凍結乾燥させて、５－（３－（
エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－
イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド　リン酸塩（１２
２ｍｇ）を得た。
【０９８４】
　化合物８８の安息香酸塩は、次のように調製した。撹拌した、化合物８８（１００ｍｇ
）のＡＣＮ（２．５ｍＬ）およびＨ２Ｏ（２．５ｍＬ）との懸濁液に、安息香酸（２５ｍ
ｇ，１．０５ｅｑ）を加えて、ごく少量の懸濁された安息香酸結晶を含む透明な溶液を得
た。５分後、溶液をドライアイス／アセトンで凍らせ、凍結乾燥させて、５－（３－（エ
チルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イ
ル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド　安息香酸塩（１１
８ｍｇ）を得た。
【０９８５】
　化合物８８のビス－トリフルオロ酢酸塩は、次のように調製した。粗製の化合物８８を
ＨＰＬＣ（ＴＦＡと共のＡＣＮ／Ｈ２Ｏ）で精製し、次いで純粋な分画を混合し、凍結乾
燥させて、５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－
メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキ
サミド　ビス（２，２，２－トリフルオロ酢酸塩）を黄色固体として得た。
【０９８６】
　化合物８８のトシル酸塩は、次のように調製した。撹拌した、化合物８８（１０３ｍｇ
）のＡＣＮ（２．５ｍＬ）およびＨ２Ｏ（２．５ｍＬ）との懸濁液に、ｐ－トルエンスル
ホン酸（３９ｍｇ，１．０５ｅｑ）を加えて、透明な溶液を得た。５分後、溶液をドライ
アイス／アセトンで凍らせ、凍結乾燥させて、５－（３－（エチルスルホニル）フェニル
）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド　トシル酸塩（１３０ｍｇ）を得た。
【０９８７】
　化合物８８のヘミ－フマル酸塩は、次のように調製した。化合物８８（３６０ｍｇ）の
ＭｅＯＨ懸濁溶液に、５８℃で０．５Ｍフマル酸塩のＭｅＯＨ溶液（０．５３ｅｑ）を加
えた。１５分後に結晶化が生じ、得られた懸濁液を室温まで冷却して、さらに２時間撹拌
した。固体を濾過して単離し、真空中で乾燥させて、５－（３－（エチルスルホニル）フ
ェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド　ヘミフマル酸塩を白色結晶性粉末（２
１９．２４ｍｇ，５０％）として得た。
【０９８８】
化合物８９：Ｎ－（２－（メチルアミノ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フ
ェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサ
ミド
【０９８９】
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【化２４４】

【０９９０】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６３（ｔ，Ｊ＝５．３１Ｈｚ，３Ｈ）　２
．６７（ｓ，３Ｈ）　３．１２（ｄｄｄ，Ｊ＝１１．８７，　６．３２，　６．０６Ｈｚ
，２Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７．４１Ｈｚ，２Ｈ）　３．５６（ｑ，Ｊ＝６．１５Ｈｚ
，２Ｈ）　７．２８（ｓ，１Ｈ）　７．５１（ｓ，１Ｈ）　７．９１（ｔ，Ｊ＝７．８３
Ｈｚ，１Ｈ）　８．０４（ｄｄｄ，Ｊ＝１６．３６，　７．７７，　１．１４Ｈｚ，２Ｈ
）　８．１２（ｓ，１Ｈ）　８．３３（ｓ，１Ｈ）　８．４３（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　８
．５７（ｔ，Ｊ＝５．６８Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０９（ｓ，１Ｈ）　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／
ｚ　４６５（Ｍ＋Ｈ）＋

【０９９１】
化合物９０：Ｎ－（２－（メトキシ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニ
ル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
【０９９２】

【化２４５】

【０９９３】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．
３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６３（ｓ，３Ｈ）　３．２９（ｓ，３Ｈ
）　３．３７－３．５１（ｍ，６Ｈ）　７．１２（ｓ，１Ｈ）　７．５３（ｄ，Ｊ＝１．
２６Ｈｚ，１Ｈ）　７．８９（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９９－８．０６（ｍ
，２Ｈ）　８．１２（ｓ，１Ｈ）　８．３１（ｓ，１Ｈ）　８．４３（ｔ，Ｊ＝５．３１
Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０５（ｓ，１Ｈ）　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４６６（Ｍ＋Ｈ）＋

【０９９４】
化合物９１：Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－Ｎ－メチル－５－（３－（エチル
スルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－
７－カルボキサミド
【０９９５】

【化２４６】

【０９９６】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．２
０Ｈｚ，３Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２．６４（ｂｒ．ｓ．，３Ｈ）　２．８６（ｓ
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，３Ｈ）　２．９１（ｓ，３Ｈ）　３．３５－３．４５（ｍ，６Ｈ）　７．０６（ｓ，１
Ｈ）　７．４７（ｓ，１Ｈ）　７．８９（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．００－８
．０９（ｍ，３Ｈ）　８．３１（ｓ，１Ｈ）　９．４９（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２．１
１（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４９３（Ｍ＋Ｈ）＋

【０９９７】
化合物９２：Ｎ，Ｎ－ジメチル－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－
ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－メチルカルボキサミド
【０９９８】
【化２４７】

【０９９９】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．４６（ｂｒ．ｓ．，３Ｈ）　２．８４（ｓ
，３Ｈ）　３．０５（ｂｒ．ｓ．，３Ｈ）　３．３３－３．５０（ｍ，２Ｈ）　６．９７
（ｓ，１Ｈ）　７．５２（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　７．８７（ｔ，Ｊ＝７．７１
Ｈｚ，１Ｈ）　８．０２（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　８．１０（ｓ，１Ｈ）　８．
３０（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０８（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／
ｚ　４３６（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０００】
化合物９３：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）（４－メチルピペラジン－１－イル）メタノ
ン
【１００１】

【化２４８】

【１００２】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．５７（ｂｒ．ｓ．，３Ｈ）　２．８２－２
．８５（ｂｒ，３Ｈ）　３．１０－３．６８（ｍ，９Ｈ）　４．７７（ｍ，１Ｈ）　７．
１０（ｂｒ．　ｄ．，１Ｈ）　７．５１（ｂｒ．ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．９
０（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，１Ｈ）　７．９９－８．１３（ｍ，３Ｈ）　８．３２（ｓ，
１Ｈ）　９．９６（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２．１５（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ
／ｚ　４９１（Ｍ＋Ｈ）＋

【１００３】
化合物９４：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（２
－ピペラジン－１－イル）エチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カル
ボキサミド
【１００４】
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【化２４９】

【１００５】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６６（ｓ，３Ｈ）　３．１７－３．４５（
ｍ，１２Ｈ）　３．５９（ｑ，Ｊ＝５．６４Ｈｚ，２Ｈ）　７．２０（ｓ，１Ｈ）　７．
５２（ｓ，１Ｈ）　７．９０（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０４（ｍ，２Ｈ）　
８．１２（ｓ，１Ｈ）　８．３３（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　８．５６（ｔ，Ｊ＝
５．６８Ｈｚ，１Ｈ）　８．９９（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２．１０（ｓ，１Ｈ）．　Ｅ
ＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　５２０（Ｍ＋Ｈ）＋

【１００６】
化合物９５：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（３
－（４－メチルピペラジン－１－イル）プロピル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール－７－カルボキサミド
【１００７】

【化２５０】

【１００８】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．８
３Ｈｚ，３Ｈ）　１．８７（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６４（ｓ
，３Ｈ）　２．８２（ｂｒ．ｓ．，３Ｈ）　３．０３（ｂｒ．ｓ．，４Ｈ）　３．３１－
３．４９（ｍ，８Ｈ）　７．１５（ｓ，１Ｈ）　７．５２（ｓ，１Ｈ）　７．９０（ｔ，
Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．００－８．０７（ｍ，２Ｈ）　８．１１（ｓ，１Ｈ）　
８．３２（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　８．４９－８．５３（ｍ，１Ｈ）　１２．０
８（ｓ，１Ｈ）　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　５４８（Ｍ＋Ｈ）＋

【１００９】
化合物９６：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）（モルホリノ）メタノン
【１０１０】

【化２５１】

【１０１１】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．３８（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　２．３７（ｓ，３Ｈ）　２．７１（ｓ，３Ｈ）　３．２３（ｑ，Ｊ＝７
．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．３９（ｍ，２Ｈ）　３．６４（ｄ，Ｊ＝１３．１４Ｈｚ，１Ｈ
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）　３．６４（ｄ，Ｊ＝５．０５Ｈｚ，１Ｈ）　３．８０－４．０１（ｍ，４Ｈ）　７．
０４（ｓ，１Ｈ）　７．６２（ｓ，１Ｈ）　７．７８（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　
７．９３（ｄｔ，Ｊ＝７．７７，　１．４２Ｈｚ，１Ｈ）　８．０７（ｄｄｄ，Ｊ＝７．
７１，　１．６４，　１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．２４（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）
　８．３４（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　１０．９７（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　ＥＳＩ
－ＭＳ：ｍ／ｚ　４７８（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０１２】
化合物９７：アゼチジン－１－イル（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，
８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）メタノン
【１０１３】
【化２５２】

【１０１４】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．３７（ｔ，Ｊ＝７．４
５Ｈｚ，３Ｈ）　２．２８－２．４１（ｍ，５Ｈ）　２．７５（ｓ，３Ｈ）　３．２３（
ｑ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，２Ｈ）　４．０３（ｔ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，２Ｈ）　４．３０（
ｔ，Ｊ＝７．９６Ｈｚ，２Ｈ）　７．１２（ｓ，１Ｈ）　７．６１（ｓ，１Ｈ）　７．７
７（ｔ，Ｊ＝７．９６Ｈｚ，１Ｈ）　７．９４（ｄｄｄ，Ｊ＝７．８９，　１．４５，　
１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　８．０６（ｄｄ，Ｊ＝８．２１，　１．３９Ｈｚ，１Ｈ）　８．
２２（ｔ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．３３（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　１０
．２５（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４４８（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０１５】
化合物９８：（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）（チアゾリジン（ｔｈａｉａｚｏｌｉｄｉ
ｎ）－３－イル）メタノン
【１０１６】
【化２５３】

【１０１７】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．５６（ｓ，３Ｈ）　２．９９（ｍ，１Ｈ）
　３．１２（ｍ，１Ｈ）　３．４３－３．５１　ｍ，３Ｈ）　３．８９（ｍ，１Ｈ）　４
．３２（ｓ，１Ｈ）　４．７１（ｓ，１Ｈ）　７．０６（ｄ，Ｊ＝３．０３Ｈｚ，１Ｈ）
　７．５２（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．９８
－８．０７（ｍ，２Ｈ）　８．１２（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．３２（ｄ，Ｊ
＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　１２．１１（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　
４８０（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０１８】
化合物９９：（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキ
シプロピル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
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【１０１９】
【化２５４】

【１０２０】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１３（ｄ，Ｊ＝６．８
２Ｈｚ，３Ｈ）　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２
．６２（ｓ，３Ｈ）　３．３０－３．４５（ｍ，２Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈ
ｚ，２Ｈ）　４．００－４．０６（ｍ，１Ｈ）　７．１２（ｓ，１Ｈ）　７．５１（ｄ，
Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　７．８９（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９９－８．
０５（ｍ，２Ｈ）　８．１１（ｍ，２Ｈ）　８．３０（ｓ，１Ｈ）　１２．０４（ｓ，１
Ｈ）　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４６６（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０２１】
化合物１００：（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロ
キシプロピル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カル
ボキサミド
【１０２２】

【化２５５】

【１０２３】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１０（ｄ，Ｊ＝６．３
２Ｈｚ，３Ｈ）　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２
．６４（ｓ，３Ｈ）　３．２２（ｔ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，２Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７
．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．７２－３．８８（ｍ，１Ｈ）　７．１７（ｓ，１Ｈ）　７．５
５（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　７．８９（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０
３（ｍ，２Ｈ）　８．１３（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．３１（ｄ，Ｊ＝１．５
２Ｈｚ，１Ｈ）　８．３４（ｔ，Ｊ＝５．９４Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０９（ｓ，１Ｈ）．
　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４６６（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０２４】
化合物１０１：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシエチ
ル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
【１０２５】
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【化２５６】

【１０２６】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６３（ｓ，３Ｈ）　３．３４（ｑ，Ｊ＝６
．２３Ｈｚ，２Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．５３（ｔ，Ｊ＝６
．１９Ｈｚ，２Ｈ）　７．１７（ｓ，１Ｈ）　７．５３（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）
　７．８９（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０３（ｍ，２Ｈ）　８．１３（ｔ，Ｊ
＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．３４（ｔ，Ｊ＝５．６８Ｈｚ，１Ｈ）　８．３１（ｄ，Ｊ
＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０５（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４５２（
Ｍ＋Ｈ）＋

【１０２７】
化合物１０２：Ｎ－（２，３－ジヒドロキシプロピル）－５－（３－（エチルスルホニル
）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド
【１０２８】
【化２５７】

【１０２９】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６４（ｓ，３Ｈ）　３．２２（ｄｄｄ，Ｊ
＝１３．１４，　６．４４，　６．１９Ｈｚ，１Ｈ）　３．３５－３．４５（ｍ，５Ｈ）
　３．６６（ｑｄ，Ｊ＝５．６０，　５．４３Ｈｚ，１Ｈ）　７．１８（ｓ，１Ｈ）　７
．５４（ｓ，１Ｈ）　７．８９（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０３（ｍ，２Ｈ）
　８．１３（ｓ，１Ｈ）　８．２９－８．３５（ｍ，２Ｈ）　１２．０９（ｓ，１Ｈ）．
　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４８２（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０３０】
化合物１０３：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－ヒドロキシ－２
メチルプロピル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボキサミド
【１０３１】
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【化２５８】

【１０３２】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７－１．１４（ｍ，
９Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６４（ｓ，３Ｈ）　３．２６（ｄ，Ｊ＝６．３２Ｈ
ｚ，２Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　７．１６（ｓ，１Ｈ）　７．５
４（ｓ，１Ｈ）　７．８９（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０４（ｄ，Ｊ＝７．５
８Ｈｚ，２Ｈ）　８．１３（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．２５（ｔ，Ｊ＝５．９
４Ｈｚ，１Ｈ）　８．３１（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０７（ｓ，１Ｈ）．
　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４８０（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０３３】
化合物１０４：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（１－イソプロピルピ
ペリジン－４－イル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７
－カルボキサミド
【１０３４】

【化２５９】

【１０３５】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１３－１．２７（ｍ，
９Ｈ）　１．７２－１．８４（ｍ，２Ｈ）　２．０５－２．１７（ｍ，２Ｈ）　２．２７
（ｓ，３Ｈ）　２．６３（ｓ，３Ｈ）　３．１３（ｍ，３Ｈ）　３．４２（ｍ，４Ｈ）　
４．０８（ｍ，１Ｈ）　７．１２（ｓ，１Ｈ）　７．５３（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ
）　７．８９（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０４（ｍ，２Ｈ）　８．０９－８．
１４（ｓ，１Ｈ）　８．３２（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．５５（ｄ，Ｊ＝７．
５８Ｈｚ，１Ｈ）　９．１１（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２．１１（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ
－ＭＳ：ｍ／ｚ　５３３（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０３６】
化合物１０５：Ｎ－（１－エチルピペリジン－４－イル）－５－（３－（エチルスルホニ
ル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カル
ボキサミド
【１０３７】
【化２６０】

【１０３８】
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　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１４－１．２５（ｍ，
６Ｈ）　１．７３（ｍ，２Ｈ）　２．００－２．１２（ｍ，２Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ
）　２．６３（ｓ，３Ｈ）　３．００－３．１７（ｍ，４Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７．
３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．５３（ｍ，２Ｈ）　７．１２（ｓ，１Ｈ）　７．５２（ｄ，Ｊ＝
１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　７．８９（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９９－８．０７
（ｍ，２Ｈ）　８．１１（ｓ，１Ｈ）　８．３１（ｓ，１Ｈ）　８．５３（ｄ，Ｊ＝７．
５８Ｈｚ，１Ｈ）　９．１７（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２．０８（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ
－ＭＳ：ｍ／ｚ　５１９（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０３９】
化合物１０６：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－チ
アゾール－２－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
【１０４０】
【化２６１】

【１０４１】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　２．３０（ｓ，３Ｈ）　２．７２（ｓ，３Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７
．４１Ｈｚ，２Ｈ）　７．３０（ｄ，Ｊ＝３．５４Ｈｚ，１Ｈ）　７．４１（ｓ，１Ｈ）
　７．５６（ｄ，Ｊ＝３．７９Ｈｚ，１Ｈ）　７．６３（ｓ，１Ｈ）　７．９０（ｔ，Ｊ
＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０４（ｄ，Ｊ＝７．５９Ｈｚ，１Ｈ）　８．１２（ｄ，Ｊ
＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　８．２１（ｓ，１Ｈ）　８．３６（ｓ，１Ｈ）　１２．２５（
ｓ，１Ｈ）　１２．６６（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４９１（Ｍ＋
Ｈ）＋

【１０４２】
化合物１０７：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（
２－（２，２，２－トリフルオロエトキシ）エチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール－７－カルボキサミド
【１０４３】
【化２６２】

【１０４４】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６３（ｓ，３Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７
．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．４７（ｑ，Ｊ＝５．５６Ｈｚ，２Ｈ）　３．７５（ｔ，Ｊ＝５
．６８Ｈｚ，２Ｈ）　４．１１（ｑ，Ｊ＝９．５２Ｈｚ，２Ｈ）　７．１４（ｓ，１Ｈ）
　７．５６（ｓ，１Ｈ）　７．９１（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．９９－８．０
６（ｍ，２Ｈ）　８．１２（ｓ，１Ｈ）　８．３２（ｓ，１Ｈ）　８．４９（ｔ，Ｊ＝５
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．６８Ｈｚ，１Ｈ）　１２．１０（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　５３４（Ｍ＋
Ｈ）＋

【１０４５】
化合物１０８：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（
ピペリジン－３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
【１０４６】
【化２６３】

【１０４７】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　１．５６－１．６９（ｍ，２Ｈ）　１．９６－１．８８（ｍ，２Ｈ）　
２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６３（ｓ，３Ｈ）　２．８２（ｍ，２Ｈ）　３．２２（ｍ，
１Ｈ）　３．４２（ｍ，３Ｈ）　４．１６（ｍ，１Ｈ）　７．１６（ｓ，１Ｈ）　７．５
１（ｓ，１Ｈ）　７．９０（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９９－８．０８（ｍ，
２Ｈ）　８．１１（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．３２（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，
１Ｈ）　８．５１（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　８．５８－８．７４（ｍ，２Ｈ）　
１２．０９（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４９１（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０４８】
化合物１０９：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（
ピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
【１０４９】

【化２６４】

【１０５０】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　１．６０－１．７７（ｍ，２Ｈ）　２．０５－２．０３（ｍ，２Ｈ）　
２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６２（ｓ，３Ｈ）　３．０４（ｑ，Ｊ＝９．８５Ｈｚ，２Ｈ
）　３．３３－３．２９（ｍ，２Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７．４９Ｈｚ，２Ｈ）　４．
１０（ｍ，１Ｈ）　７．１２（ｓ，１Ｈ）　７．５１（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　
７．８９（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９９－８．０８（ｍ，２Ｈ）　８．１１
（ｓ，１Ｈ）　８．３２（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．３４－８．４２（ｍ，１
Ｈ）　８．５１（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　８．６０－８．６６（ｍ，１Ｈ）　１
２．０８（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４９１（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０５１】
化合物１１０：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（
ピペリジン－３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
【１０５２】
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【化２６５】

【１０５３】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．４
５Ｈｚ，３Ｈ）　１．５７－１．６９（ｍ，２Ｈ）　１．８３－２．０１（ｍ，２Ｈ）　
２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６３（ｓ，３Ｈ）　２．７４－２．９０（ｍ，２Ｈ）　３．
２１（ｍ，１Ｈ）　３．４２　（（ｍ，３Ｈ））　４．１７（ｍ，１Ｈ）　７．１６（ｓ
，１Ｈ）　７．５１（ｓ，１Ｈ）　７．９０（ｔ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　８．０３
（ｍ，２Ｈ）　８．１１（ｓ，１Ｈ）　８．３２（ｓ，１Ｈ）　８．５０（ｄ，Ｊ＝７．
５８Ｈｚ，１Ｈ）　８．５８－８．７１（ｍ，２Ｈ）　１２．０９（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳ
Ｉ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４９１（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０５４】
化合物１１１：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－Ｎ－（２－（２－ヒドロキ
シエトキシ）エチル－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－
カルボキサミド
【１０５５】
【化２６６】

【１０５６】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．２
０Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６３（ｓ，３Ｈ）　３．３７－３．５８（
ｍ，１１Ｈ）　７．１４（ｓ，１Ｈ）　７．５５（ｓ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝７．
８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０４－８．０３（ｍ，２Ｈ）　８．１２（ｓ，１Ｈ）　８．３１
（ｓ，１Ｈ）　８．４１（ｔ，Ｊ＝５．６８Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０８（ｓ，１Ｈ）．　
ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４９６（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０５７】
化合物１１２：５－（３－（シクロプロパンカルボキサミド）フェニル）－Ｎ－（２－（
ジメチルアミノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－７－カルボキサミド
【１０５８】
【化２６７】

【１０５９】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．７５－０．８４（ｍ，
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４Ｈ）　１．８０（ｔ，Ｊ＝４．９３Ｈｚ，１Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６４（
ｓ，３Ｈ）　２．８７（ｄ，Ｊ＝４．５５Ｈｚ，６Ｈ）　３．２９（ｑ，Ｊ＝５．５６Ｈ
ｚ，２Ｈ）　３．６１（ｑ，Ｊ＝５．６４Ｈｚ，２Ｈ）　７．１６（ｓ，１Ｈ）　７．２
７（ｄ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，１Ｈ）　７．５０（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．６
３（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　７．６８（ｓ，１Ｈ）　７．９９（ｓ，１Ｈ）　８
．２９（ｓ，１Ｈ）　８．５８（ｔ，Ｊ＝５．４３Ｈｚ，１Ｈ）　９．３９（ｂｒ．ｓ．
，１Ｈ）　１０．３８（ｓ，１Ｈ）　１１．９９（ｓ，１Ｈ）；　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ
　Ｃ２８Ｈ３１Ｎ５Ｏ２　における計算値、４６９．２５；実測値、４７０．４（Ｍ＋Ｈ
）＋

【１０６０】
化合物１１３：Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル
）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド　
【１０６１】

【化２６８】

【１０６２】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）：　δ　１２．０４（ｓ，１Ｈ），　８．
２８－８．３１（ｍ，２Ｈ），　８．１２（ｓ，１Ｈ），　８．０１－８．０５（ｍ，２
Ｈ），　７．８９（ｔ，１Ｈ），　７．５２（ｓ，１Ｈ），　７．１２（ｓ，１Ｈ），　
３．４３（ｑ，２Ｈ），　２．６３（ｓ，３Ｈ），　２．２７（ｓ，３Ｈ），　２．２０
（ｓ，６Ｈ），　１．１７（ｔ，３Ｈ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３０

Ｎ４Ｏ３Ｓにおける計算値、４７９；実測値、４７９．４．
【１０６３】
化合物１１４：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（
（１－メチルピペリジン－４－イル）メチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－７－カルボキサミド
【１０６４】

【化２６９】

【１０６５】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　１．３８（ｄ，Ｊ＝１０．８６Ｈｚ，２Ｈ）　１．７８（ｂｒ．ｓ．，
１Ｈ）　１．９１（ｄ，Ｊ＝１３．３９Ｈｚ，２Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６３
（ｓ，３Ｈ）　２．７５（ｄ，Ｊ＝４．８０Ｈｚ，３Ｈ）　２．８６－２．９７（ｍ，２
Ｈ）　３．２０（ｔ，Ｊ＝６．１９Ｈｚ，２Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，４
Ｈ）　７．１４（ｓ，１Ｈ）　７．５１（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　７．８９（ｔ
，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０３（ｄｄ，Ｊ＝１０．６１，　８．５９Ｈｚ，２Ｈ
）　８．１２（ｓ，１Ｈ）　８．３２（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．５０（ｑ，
Ｊ＝６．０６Ｈｚ，１Ｈ）　９．１８（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２．０８（ｓ，１Ｈ）；
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　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　Ｃ２９Ｈ３４Ｎ４Ｏ３Ｓ　における計算値、５１８．２４；実
測値、５１９．４（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０６６】
化合物１１５：Ｎ－（３－（ジメチルアミノ）プロピル）－５－（３－（エチルスルホニ
ル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カル
ボキサミド
【１０６７】
【化２７０】

【１０６８】
化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．３３
Ｈｚ，３Ｈ）　１．８５－１．９５（ｍ，１Ｈ）　１．９１（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１
Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６５（ｓ，３Ｈ）　２．８０（ｄ，Ｊ＝４．８０Ｈｚ
，６Ｈ）　３．１３（ｄｔ，Ｊ＝１０．３６，　５．１８Ｈｚ，２Ｈ）　３．３４（ｑ，
Ｊ＝６．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７．４１Ｈｚ，２Ｈ）　７．１７（ｓ，
１Ｈ）　７．５２（ｓ，１Ｈ）　７．９０（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０４（
ｔ，Ｊ＝９．０９Ｈｚ，２Ｈ）　８．１２（ｓ，１Ｈ）　８．３２（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈ
ｚ，１Ｈ）　８．５３（ｔ，Ｊ＝５．８１Ｈｚ，１Ｈ）　９．３５（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）
　１２．０８（ｓ，１Ｈ）；　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　Ｃ２７Ｈ３２Ｎ４Ｏ３Ｓ　におけ
る計算値、４９２．２２；実測値、４９３．４（Ｍ＋Ｈ）＋

【１０６９】
化合物１１６：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（
２－（ピロリジン－１－イル）エチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－
カルボキサミド
【１０７０】

【化２７１】

【１０７１】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　１．８７（ｄｄ，Ｊ＝７．２０，　４．９３Ｈｚ，２Ｈ）　２．０３（
ｔ，Ｊ＝６．８２Ｈｚ，２Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　３．０８（ｄｄ，Ｊ＝１０．４
８，　７．４５Ｈｚ，２Ｈ）　３．３６（ｑ，Ｊ＝５．８９Ｈｚ，２Ｈ）　３．４２（ｑ
，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．６３（ｔｄ，Ｊ＝１２．８８，　５．５６Ｈｚ，４Ｈ
）　７．２４（ｓ，１Ｈ）　７．５２（ｓ，１Ｈ）　７．９０（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，
１Ｈ）　８．０４（ｄｄ，Ｊ＝１４．２７，　７．７１Ｈｚ，２Ｈ）　８．１２（ｓ，１
Ｈ）　８．３３（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．６２（ｔ，Ｊ＝５．６８Ｈｚ，１
Ｈ）　９．５３（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２．１０（ｓ，１Ｈ）；　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／
ｚ　Ｃ２８Ｈ３２Ｎ４Ｏ３Ｓ　における計算値、５０４．２２；実測値、５０５．４（Ｍ
＋Ｈ）＋

【１０７２】
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化合物１１７：（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル
－Ｎ－（１－メチルピペリジン－３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－
７－カルボキサミド
【１０７３】
【化２７２】

【１０７４】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．４
５Ｈｚ，３Ｈ）　１．２０－２．０（ｍ，６Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６２（ｓ
，３Ｈ）　２．７０－４．４（ｍ，８Ｈ）　７．１２（ｓ，１Ｈ）　７．５２（ｓ，１Ｈ
）　７．９１（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　８．０１（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ
）　８．０６（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ）　８．１１（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ
）　８．３３（ｓ，１Ｈ）　８．６２（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］
　Ｃ２８Ｈ３２Ｎ２Ｏ２Ｓにおける計算値、５０５；実測値、５０５．４．　　
【１０７５】
化合物１１８：（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル
－Ｎ－（１－メチルピペリジン－３－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－
７－カルボキサミド
【１０７６】

【化２７３】

【１０７７】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．４
５Ｈｚ，３Ｈ）　１．２０－２．０（ｍ，６Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．６２（ｓ
，３Ｈ）　２．７０－４．４０（ｍ，８Ｈ）　７．１３（ｓ，１Ｈ）　７．５３（ｄ，Ｊ
＝１．０１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９０（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０４（ｄｄ，
Ｊ＝１７．４３，　８．３４Ｈｚ，２Ｈ）　８．１１（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　
８．３３（ｓ，１Ｈ）　８．６２（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　１２．１１（ｓ，１
Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２８Ｈ３２Ｎ２Ｏ２Ｓ　における計算値、５０５；実測値、５
０５．４．　　
【１０７８】
化合物１１９：５－クロロ－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル
）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
【１０７９】
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【化２７４】

【１０８０】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、５－クロロ－３，８－ジメ
チル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸および１－メチルピペリ
ジン－４－アミンから、表題化合物を合成した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ
－ｄ６　ｗｉｔｈ　ＴＦＤ）　δ　ｐｐｍ　１．７０－２．２（ｍ，４Ｈ）　２．５３（
ｂｒ．ｓ．，３Ｈ）　２．５８（ｓ，３Ｈ）　２．７４－２．８２（ｍ，３Ｈ）　２．８
０－４．１０（ｍ，５Ｈ）　７．２９（ｓ，１Ｈ）　８．４７（ｓ，１Ｈ）　８．７０（
ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２０Ｈ１８Ｎ２Ｏ２Ｓ　における計算値、３７１；実測
値、３７１．４．　
【１０８１】
化合物１２０：５－（３－（シクロプロパンカルボキサミド）フェニル）－３，８－ジメ
チル－Ｎ－（１－メチル－ピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール－７－カルボキサミド
【１０８２】

【化２７５】

【１０８３】
　化合物８４の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、化合物１１９および３－（
シクロプロパンカルボキサミド）フェニルボロン酸から、表題化合物を合成した。１Ｈ　
ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．７７－０．８２（ｍ，４Ｈ
）　１．５３（ｑｄ，Ｊ＝１１．６６，　３．４１Ｈｚ，２Ｈ）　１．７９－１．８２（
ｍ，３Ｈ）　１．９５（ｔ，Ｊ＝１０．８６Ｈｚ，２Ｈ）　２．１５（ｓ，３Ｈ）　２．
２７（ｓ，３Ｈ）　２．５９（ｓ，３Ｈ）　２．７４（ｄ，Ｊ＝１１．１２Ｈｚ，２Ｈ）
　３．７５（ｍ，１Ｈ）　６．９８（ｓ，１Ｈ）　７．２７（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１
Ｈ）　７．４９（ｔ，Ｊ＝７．９６Ｈｚ，１Ｈ）　７．６９（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，２
Ｈ）　７．９１（ｓ，１Ｈ）　８．２５－８．３０（ｍ，２Ｈ）　１０．３７（ｓ，１Ｈ
）　１１．９２（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ３０Ｈ３４Ｎ５Ｏ２における計算
値、４９６．３．；実測値、４９６．４．
【１０８４】
化合物１２１：５－クロロ－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－３，８－ジメチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
【１０８５】
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【化２７６】

【１０８６】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、５－クロロ－３，８－ジメ
チル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸およびＮ，Ｎ－ジメチル
エタン－１，２－ジアミンから、表題化合物を合成した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，
ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．２０（ｓ，６Ｈ）　２．４２（ｔ，Ｊ＝６．６９Ｈ
ｚ，２Ｈ）　２．４９（ｂｒ．ｓ．，３Ｈ）　２．５５（ｓ，３Ｈ）　３．３５（ｄ，Ｊ
＝６．５７Ｈｚ，２Ｈ）　７．１８（ｓ，１Ｈ）　８．３１（ｔ，Ｊ＝５．５６Ｈｚ，１
Ｈ）　８．４０（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　８．５３（ｓ，１Ｈ）　１２．１４（
ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１８Ｈ２１ＣｌＮ４Ｏ　における計算値、３４５；実測
値、３４５．４．　　
【１０８７】
化合物１２２：５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－Ｎ－（２－（ジ
メチルアミノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－
７－カルボキサミド
【１０８８】

【化２７７】

【１０８９】
　化合物８４の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、５－クロロ－Ｎ－（２－（
ジメチルアミノ）エチル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－７－カルボキサミドおよび３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニルボロン酸から
、表題化合物を合成した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ
　０．５７（ｄｄ，Ｊ＝３．９２，　２．４０Ｈｚ，２Ｈ）　０．７１（ｄｄ，Ｊ＝６．
９５，　２．４０Ｈｚ，２Ｈ）　１．２３（ｓ，１Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２．６
５（ｓ，３Ｈ）　２．８７（ｄ，Ｊ＝５．０５Ｈｚ，６Ｈ）　３．２９（ｑ，Ｊ＝５．９
８Ｈｚ，２Ｈ）　３．６１（ｑ，Ｊ＝６．１５Ｈｚ，２Ｈ）　７．２０（ｓ，１Ｈ）　７
．５０（ｓ，１Ｈ）　７．６６（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．７７（ｄ，Ｊ＝７
．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．９８（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０８（ｓ，１Ｈ）
　８．３１（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　８．５７－８．６１（ｍ，１Ｈ）　８．５
９（ｄ，Ｊ＝４．５５Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０５（ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２８

Ｈ３１Ｎ５Ｏ２　における計算値、４７０；実測値、４７０．４．　　
【１０９０】
化合物１２３：４－（２－フルオロ－５－メチル－ピリジン－３－イル）－３，５－ジニ
トロ－ベンゾニトリル
【１０９１】
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【化２７８】

【１０９２】
　４－クロロ－３，５－ジニトロ－ベンゾニトリル（２００ｍｇ，０．８８ｍｍｏｌ）、
２－フルオロ－３－ヨード－５－ピコリオン（２０８ｍｇ，０．８８ｍｍｏｌ）および銅
（４５μｍ粉，１６８ｍｇ，２．６ｍｍｏｌ）を、ＤＭＦ（２ｍＬ）中、窒素でパージし
た封管内で混合した。マイクロ波反応装置中、反応物を１５０℃で３０分間加熱した。反
応物をアセトンで希釈して、固体を濾過して除去した。該溶液を真空で濃縮した。粗生成
物をシリカゲルカラムクロマトグラフィー（８０％　ＣＨ２Ｃｌ２／ヘキサン）で精製し
て、表題化合物を淡黄色固体（１１９ｍｇ，４５％）として得た。これをゆっくりと結晶
化した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）：　δ　８．５０（ｓ，２Ｈ），　
８．１６（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝１．２Ｈｚ），　７．４２　（ｄｄ，１Ｈ，Ｊ＝８．８，　２
．０Ｈｚ），　２．３８（ｓ，３Ｈ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１３Ｈ７ＦＮ

４Ｏ４における計算値、３０３；実測値、３０３．
【１０９３】
化合物１２４：３，５－ジアミノ－４－（２－フルオロ－５－メチル－ピリジン－３－イ
ル）－ベンゾニトリル
【１０９４】
【化２７９】

【１０９５】
　ＨＯＡｃ（３ｍＬ）中の化合物１２３（１１９ｍｇ，０．３９ｍｍｏｌ）を、Ｈ２Ｏ（
０．５ｍＬ）と共に７６℃で撹拌した。鉄粉（～３２５メッシュ，８８ｍｇ，１．５６ｍ
ｍｏｌ）を加え、反応物を４時間撹拌した。溶液を真空で濃縮し、ＥｔＯＡｃ（３０ｍＬ
）で希釈して、飽和ＮａＨＣＯ３で塩基性とした。次いで当該物質をセライトを通して濾
過し、有機物を分離し、乾燥し（ＭｇＳＯ４）、真空で濃縮して、表題化合物を褐色油状
物（１４８ｍｇ，６６％）として得た。ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１３Ｈ１１ＦＮ４

における計算値、２４３；実測値、２４３．
【１０９６】
化合物１２５：５－アミノ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－
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カルボニトリル
【１０９７】
【化２８０】

【１０９８】
　化合物１２４（１４８ｍｇ，０．６１ｍｍｏｌ）をジオキサン（２ｍＬ）および塩化ピ
リジニウム（８０ｍｇ）中に溶解し、マイクロ波反応装置中、溶液を１８０℃で１５分間
加熱した。溶液を真空で濃縮した。フラッシュクロマトグラフィー（２０％アセトン／Ｃ
Ｈ２Ｃｌ２）で精製して、表題化合物をオフホワイト固体（１１８ｍｇ，８７％）として
得た。ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１３Ｈ１０Ｎ４における計算値、２２３；実測値、
２２３．
【１０９９】
化合物１２６：５－ヨード－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－
カルボニトリル
【１１００】
【化２８１】

【１１０１】
　化合物１２５（１１８ｍｇ，０．５３ｍｍｏｌ）をＨＯＡｃ（２ｍＬ）およびＨ２Ｏ（
１ｍＬ）中に溶解し、溶液を０℃で撹拌した。Ｈ２Ｏ（１２０ｍＬ）中の濃ＨＣｌ（１２
０μＬ）を加え、反応物を５分間撹拌した。Ｈ２Ｏ（１２０μＬ）中の亜硝酸ナトリウム
（５４ｍｇ，０．７８ｍｍｏｌ）を滴下し、赤色溶液を１０分間撹拌した。ヨウ素（１０
ｍｇ）およびヨウ化カリウム（１２９ｍｇ，０．７８ｍｍｏｌ）の水溶液（３００μＬ）
を滴下し、褐色の泡状溶液を０℃で３０分間拡販し、次いで３０分かけて室温に温めた。
反応物をＨ２Ｏ（５ｍＬ）で希釈しＣＨＣｌ３で抽出した。有機物を乾燥し（ＭｇＳＯ４

）、真空で濃縮した。シリカゲルクロマトグラフィーで精製して、表題化合物を淡黄色固
体（１０８ｍｇ，６１％）として得た。ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１３Ｈ８ＩＮ３に
おける計算値、３３４；実測値、３３４．
【１１０２】
化合物１２７：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－７－カルボニトリル
【１１０３】
【化２８２】

【１１０４】
　化合物８４の調製で概説した手順に従って、化合物１２６から、表題化合物を収率４３
％で調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．３４（ｓ，１Ｈ）
，　８．２１（ｓ，１Ｈ），　８．１３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８．００（ｔ
，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８９－７．９８（ｍ，２Ｈ），　７．５９（ｓ，１Ｈ



(231) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

），　７．４９（ｓ，１Ｈ），　３．３５（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．３３（
ｓ，３Ｈ），　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］
　Ｃ２１Ｈ１７Ｎ３Ｏ２Ｓにおける計算値、３７６；実測値、３７６．
【１１０５】
化合物１２８：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸アミド
【１１０６】
【化２８３】

【１１０７】
　化合物１２７（３０ｍｇ，０．０８ｍｍｏｌ）をジオキサン（２ｍＬ）に溶解し、室温
で撹拌した。水酸化カリウム（２５ｍｇ，０．４４ｍｍｏｌ）の３０％Ｈ２Ｏ２溶液（１
ｍＬ）溶液を加え、反応物を１８時間撹拌した。溶液を１Ｎ　ＨＣｌで中和し、真空で濃
縮した。シリカゲルクロマトグラフィーで精製（５乃至８％ＭｅＯＨ／ＣＨ２Ｃｌ２　ｇ
して、表題化合物を白色固体（１４．８ｍｇ，４７％）として得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４０
０ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．２８（ｓ，１Ｈ），　８．２２（ｓ，１Ｈ），　８．
１２（ｓ，１Ｈ），　８．１０（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８．０２（ｄ，１Ｈ，
Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８８（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．６８（ｓ，１Ｈ）
，　７．６２（ｓ，１Ｈ），　３．３４（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．３１（ｓ
，３Ｈ），　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　
Ｃ２１Ｈ１９Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、３９４；実測値、３９４．
【１１０８】
化合物１２９：４－（２－フルオロ－５－メチル－ピリジン－３－イル）－３，５－ジニ
トロ－安息香酸　メチル　エステル
【１１０９】
【化２８４】

【１１１０】
　化合物１２３の調製で概説した手順に従って、４－クロロ－３，５－ジニトロ－安息香
酸　メチル　エステルから、表題化合物を収率９４％で調製した。ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋
Ｈ］　Ｃ１４Ｈ１０ＦＮ３Ｏ６における計算値、３３６；実測値、３３６．
【１１１１】
化合物１３０：３，５－ジアミノ－４－（２－フルオロ－５－メチル－ピリジン－３－イ
ル）－安息香酸　メチル　エステル
【１１１２】
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【１１１３】
　ＭｅＯＨ（１５０ｍＬ）中、化合物１２９（２．０２，６．０３ｍｍｏｌ）を１０％Ｐ
ｄ／Ｃ（２００ｍｇ）と共に水素雰囲気下で１．５時間撹拌した。反応物をセライトを通
して濾過し、濃縮して、表題化合物を褐色固体（１．６４ｇ，９９％）として得た。ＭＳ
（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１４Ｈ１４ＦＮ３Ｏ２における計算値、２７６；実測値、２７
６．
【１１１４】
化合物１３１：５－アミノ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－
カルボン酸　メチル　エステル
【１１１５】

【化２８６】

【１１１６】
　化合物１２５の調製で概説した手順に従って、実施例化合物１３０から、表題化合物を
収率８８％で調製した。ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１４Ｈ１３Ｎ３Ｏ２における計算
値、２５６；実測値、２５６．
【１１１７】
化合物１３２：５－ヨード－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－
カルボン酸　メチル　エステル
【１１１８】
【化２８７】

【１１１９】
　化合物１２６の調製で概説した手順に従って、化合物１３１から、表題化合物を収率６
９％で調製した。ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ１４Ｈ１１ＩＮ２Ｏ２における計算値、
３６７；実測値、３６７．
【１１２０】
化合物１３３：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸　メチル　エステル
【１１２１】
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【化２８８】

【１１２２】
　化合物８４の調製で概説した手順に従って、化合物１３２から、表題化合物を収率６５
％で調製した。ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２０Ｎ２Ｏ４Ｓにおける計算値、４
０９；実測値、４０９．
【１１２３】
化合物１３４：［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－７－イル］－メタノール
【１１２４】
【化２８９】

【１１２５】
　化合物１３３のＬＡＨ還元により表題化合物を得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍ
ｅＯＤ）　δ　ｐｐｍ　１．２９（ｔ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，５　Ｈ）　２．４０（ｓ，４
Ｈ）　７．３４（ｓ，１Ｈ）　７．７４（ｄ，Ｊ＝０．５１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９０（ｔ
，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，２Ｈ）　７．９９（ｓ，１Ｈ）　８．０３（ｄｄｄ，Ｊ＝７．７１
，　１．３９，　１．２６Ｈｚ，２Ｈ）　８．１１（ｄ，Ｊ＝７．０７Ｈｚ，１Ｈ）　８
．２２（ｔ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．２７（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　
Ｃ２１Ｈ２０Ｎ２Ｏ３Ｓにおける計算値、３８１；実測値、３８１．
【１１２６】
化合物１３５：［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－７－イルメチル］－ジメチル－アミン
【１１２７】
【化２９０】

【１１２８】
　塩化メタンスルホニル（１８μＬ，０．２４ｍｍｏｌ）を、化合物１３４（４６ｍｇ，
０．１２ｍｍｏｌ）およびジイソプロピルエチルアミン（４３μＬ，０．２５ｍｍｏｌ）
のＴＨＦ（１ｍＬ）溶液に０℃で加えた。３時間撹拌した後、ジメチルアミン（２Ｍ，１
ｍＬ，２ｍｍｏｌ）を加え、反応物を１６時間撹拌した。溶液を真空で濃縮し、分取ＨＰ
ＬＣで精製して、表題化合物を淡黄色の油状物（３２ｍｇ，６５％）として得た。１Ｈ　
ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．３６（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．２２（ｓ
，１Ｈ），　８．１３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８．０５（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．
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６Ｈｚ），　７．８８－７．９４（ｍ，２Ｈ），　７．８５（ｓ，１Ｈ），　７．４４（
ｓ，１Ｈ），　４．５７（ｓ，２Ｈ），　３．３３（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２
．９４（ｓ，６Ｈ），　２．３９（ｓ，３Ｈ），　１．３０（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ
）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２５Ｎ３Ｏ２Ｓにおける計算値、４０８；
実測値、４０８．
【１１２９】
化合物１３６：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７－モルホリン
－４－イルメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１１３０】
【化２９１】

【１１３１】
　化合物１３５の調製で概説した手順に従って、化合物１３４およびモルホリンから、表
題化合物を調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．４２（ｂｒ
ｓ，１Ｈ），　８．２４（ｓ，１Ｈ），　８．１４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８
．０３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９７（ｓ，１Ｈ），　７．９０（ｔ，１Ｈ
，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８７（ｓ，１Ｈ），　７．４８（ｓ，１Ｈ），　４．６２（
ｓ，２Ｈ），　４．００－４．０９（ｍ，２Ｈ），　３．７１－３．８０（ｍ，２Ｈ），
　３．４１－３．５０（ｍ，２Ｈ），　３．２７－３．３２（ｍ，４Ｈ），　２．３９（
ｓ，３Ｈ），　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］
　Ｃ２５Ｈ２７Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４５０；実測値、４５０．
【１１３２】
化合物１３７：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７－（４－メチ
ル－ピペラジン－１－イルメチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１１３３】

【化２９２】

【１１３４】
　化合物１３５の調製で概説した手順に従って、化合物１３４および１－メチルピペラジ
ンから、表題化合物を調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．
３９（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．２３（ｓ，１Ｈ），　８．１２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈ
ｚ），　８．０５（ｓ，１Ｈ），　８．０３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９０
（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８３（ｓ，１Ｈ），　７．４９（ｓ，１Ｈ），　
４．３８（ｓ，２Ｈ），　３．４８－３．５６（ｍ，２Ｈ），　３．２６－３．４０（ｍ
，６Ｈ），　２．９５（ｓ，３Ｈ），　２．４１（ｓ，３Ｈ），　１．２９（ｔ，３Ｈ，
Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３０Ｎ４Ｏ２Ｓにおける計
算値、４６３；実測値、４６３．
【１１３５】
化合物１３８：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７－ピロリジン
－１－イルメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
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【１１３６】
【化２９３】

【１１３７】
　化合物１３５の調製で概説した手順に従って、化合物１３４およびピロリジンから、表
題化合物を調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．３６（ｂｒ
ｓ，１Ｈ），　８．２３（ｓ，１Ｈ），　８．１３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８
．０４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９６（ｓ，１Ｈ），　７．９１（ｔ，１Ｈ
，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８７（ｓ，１Ｈ），　７．４７（ｓ，１Ｈ），　４．６２（
ｓ，２Ｈ），　３．５１－３．６０（ｍ，２Ｈ），　３．２０－３．３６（ｍ，４Ｈ），
　２．３９（ｓ，３Ｈ），　２．１５－２．２３（ｍ，２Ｈ），　１．９９－２．０７（
ｍ，２Ｈ），　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］
　Ｃ２５Ｈ２７Ｎ３Ｏ２Ｓにおける計算値、４３４；実測値、４３４．
【１１３８】
化合物１３９：［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－７－イルメチル］－エチル－アミン
【１１３９】

【化２９４】

【１１４０】
　化合物１３５の調製で概説した手順に従って、化合物１３４およびエチルアミンから、
表題化合物を調製した。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．１９（ｓ
，１Ｈ），　８．１３（ｓ，１Ｈ），　８．０４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．
９７（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８４（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．
６４（ｓ，１Ｈ），　７．５４（ｓ，１Ｈ），　７．２２（ｓ，１Ｈ），　４．２５（ｓ
，２Ｈ），　３．３４（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．９９－３．０７（ｍ，２Ｈ
），　２．２５（ｓ，３Ｈ），　１．２０－１．２９（ｍ，６Ｈ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　
［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２５Ｎ３Ｏ２Ｓにおける計算値、４０８；実測値、４０８．
【１１４１】
化合物１４０：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸
【１１４２】
【化２９５】
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【１１４３】
　化合物１３３（２６０ｍｇ，０．６４ｍｍｏｌ）を、１Ｎ　ＮａＯＨ（１ｍＬ）および
ＭｅＯＨ（２ｍＬ）に、６０℃で２時間かけて溶解した。反応物を冷却し１Ｎ　ＨＣｌで
酸性として、ＣＨＣｌ３で抽出した。有機物を乾燥し（ＭｇＳＯ４）、濃縮して、表題化
合物を白色固体（２２８ｍｇ，９０％）として得た。１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ

３ＯＤ）　δ　８．３４（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．２９（ｓ，１Ｈ），　８．２１（ｓ，
１Ｈ），　８．１１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８．０１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６
Ｈｚ），　７．９０（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８７（ｓ，１Ｈ），　７．７
９（ｓ，１Ｈ），　３．３１（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．３５（ｓ，３Ｈ），
　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ１

８Ｎ２Ｏ４Ｓにおける計算値、３９５；実測値、３９５．
【１１４４】
化合物１４１：［５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－７－イル］－（４－メチル－ピペラジン－１－イル）－メタ
ノン
【１１４５】
【化２９６】

【１１４６】
　化合物１４０（４０ｍｇ，０．１ｍｍｏｌ）およびＨＯＢＴ（１７ｍｇ，０．１１ｍｍ
ｏｌ）を室温でＣＨ２Ｃｌ２（２ｍＬ）に溶解した。ＥＤＣ（２９ｍｇ，０．１５ｍｍｏ
ｌ）および１－メチルピペラジン（４５ｍＬ，０．４ｍｍｏｌ）を加え、反応物を３時間
撹拌した。有機物をブラインで洗浄し、乾燥し（Ｎａ２ＳＯ４）、真空で濃縮した。分取
ＨＰＬＣで精製して、表題化合物を淡黄色固体（３２ｍｇ，６７％）として得た。１Ｈ　
ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．３６（ｓ，１Ｈ），　８．２２（ｓ，１
Ｈ），　８．１２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８．０３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈ
ｚ），　７．８７－７．９５（ｍ，２Ｈ），　７．８０（ｓ，１Ｈ），　７．４０（ｓ，
１Ｈ），　３．３９－３．６２（ｍ，４Ｈ），　３．３１（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）
，　３．１６－３．３０（ｍ，４Ｈ），　２．９５（ｓ，３Ｈ），　２．３８（ｓ，３Ｈ
），　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６

Ｈ２８Ｎ４Ｏ３Ｓにおける計算値、４７７；実測値、４７７．
【１１４７】
化合物１４２：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸（２－ジメチルアミノ－エチル）－アミド
【１１４８】
【化２９７】

【１１４９】
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　化合物１４１の調製で概説した手順に従って、表題化合物を収率６５％で調製した。１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．３８（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．２３
（ｓ，１Ｈ），　８．２０（ｓ，１Ｈ），　８．１２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　
８．０４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．９１（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　
７．８４（ｓ，１Ｈ），　７．７５（ｓ，１Ｈ），　３．８０－３．８６（ｍ，２Ｈ），
　３．４２（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝５．６Ｈｚ），　３．３４（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），
　３．０１（ｓ，６Ｈ），　２．３８（ｓ，３Ｈ），　１．３０（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２
Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ２８Ｎ４Ｏ３Ｓにおける計算値、４６
５；実測値、４６５．
【１１５０】
化合物１４３：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸　（３－ジメチルアミノ－プロピル）－アミド
【１１５１】
【化２９８】

【１１５２】
　化合物１４１の調製で概説した手順に従って、表題化合物を収率６３％で調製した。　
１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．３９（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．２
４（ｓ，１Ｈ），　８．１９（ｓ，１Ｈ），　８．１３（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），
　８．０４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８８－７．９６（ｍ，２Ｈ），　７．
７８（ｓ，１Ｈ），　３．５６（ｔ，２Ｈ，Ｊ＝６．４Ｈｚ），　３．２０－３．３５（
ｍ，４Ｈ），　２．９３（ｓ，６Ｈ），　２．３９（ｓ，３Ｈ），　２．０２－２．１１
（ｍ，２Ｈ），　１．３０（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ
］　Ｃ２６Ｈ３０Ｎ４Ｏ３Ｓにおける計算値、４７８；実測値、４７８．
【１１５３】
化合物１４４：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－７－（２Ｈ－テ
トラゾール－５－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１１５４】
【化２９９】

【１１５５】
　化合物１２７（１４ｍｇ，０．０３７ｍｍｏｌ）、アジ化ナトリウム（９．７ｍｇ，０
．１５ｍｍｏｌ）および塩化アンモニウム（８．０ｍｇ，０．１５ｍｍｏｌ）をＤＭＦ（
１ｍＬ）中に溶解し、マイクロ波反応装置中、１５８℃で１時間加熱した。分取ＨＰＬＣ
で精製して、表題化合物を白色固体（１２ｍｇ，７７％）として得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（
４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　１２．３５（ｓ，１Ｈ），　８．３５（ｓ，１Ｈ
），　８．２６（ｓ，１Ｈ），　８．２０（ｓ，１Ｈ），　８．０２－８．１１（ｍ，２
Ｈ），　７．９４（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝５．６Ｈｚ），　７．８３（ｓ，１Ｈ），　７．５４
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（ｓ，１Ｈ），　３．４４（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．２７（ｓ，３Ｈ），　
１．１７（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ１８

Ｎ６Ｏ２Ｓにおける計算値、４１９；実測値、４１９．
【１１５６】
化合物１４５：（３－ジメチルアミノ－ピロリジン－１－イル）－［５－（３－エタンス
ルホニル－フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル
］－メタノン
【１１５７】
【化３００】

【１１５８】
　化合物１４１の調製で概説した手順に従って、表題化合物を収率７１％で調製した。　
１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤ３ＯＤ）　δ　８．３３（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．２
１（ｓ，１Ｈ），　８．１１（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　８．０３（ｄ，１Ｈ，Ｊ
＝７．６Ｈｚ），　７．９０（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．８１（ｓ，１Ｈ），
　７．７６（ｓ，１Ｈ），　７．４０（ｓ，１Ｈ），　３．７１－４．１６（ｍ，５Ｈ）
，　３．３２（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．８５－３．０５（ｍ，６Ｈ），　２
．４５－２．５５（ｍ，１Ｈ），　２．３５（ｓ，３Ｈ），　２．１６－２．２４（ｍ，
１Ｈ），　１．２９（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　に
おける計算値、Ｃ２７Ｈ３０Ｎ４Ｏ３Ｓ，　４９１；実測値、４９１．
【１１５９】
化合物１４６：Ｎ－エチル－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
【１１６０】

【化３０１】

【１１６１】
　化合物１４１の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ）　δ　ｐｐｍ　１．２８（ｄｔ，Ｊ＝１０．
２９，　７．２３Ｈｚ，７Ｈ）　２．３７（ｓ，３Ｈ）　３．３２－３．３６（ｍ，２Ｈ
）　３．４８（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　７．７１（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ
）　７．８５（ｓ，１Ｈ）　７．９１（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０６（ｄｄ
ｄ，Ｊ＝７．７０，　１．３９，　１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　８．１１－８．１４（ｍ，１
Ｈ）　８．１２（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．２４（ｔ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１
Ｈ）　８．３３（ｓ，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２３Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４
２２；実測値、４２２．
【１１６２】
化合物１４７：６－ブロモ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸メチルエステル
【１１６３】
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【１１６４】
　Ｎ－ブロモスクシンイミド（５９ｍｇ，０．３３ｍｍｏｌ）を室温で化合物１３３（１
２８ｍｇ，０．３１ｍｍｏｌ）のＣＨ２Ｃｌ２（３ｍＬ）溶液に加えた。反応物を３０℃
で１８時間撹拌し、次いで真空で濃縮した。分取ＨＰＬＣで精製して、表題化合物を白色
固体（３６ｍｇ，２４％）として得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）　
δ　１２．２８（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．２３（ｓ，１Ｈ），　８．１５－８．１９（ｍ
，２Ｈ），　７．９８（ｓ，１Ｈ），　７．８７（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．
７２（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．０８（ｓ，１Ｈ），　４．０３（ｓ，３Ｈ）
，　３．２２（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．３４（ｓ，３Ｈ），　１．３３（ｔ
，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ１９ＢｒＮ２Ｏ４

Ｓにおける計算値、４８７，　４８９；実測値、４８７，　４８９．
【１１６５】
化合物１４８：８－ブロモ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸メチルエステル
【１１６６】
【化３０３】

【１１６７】
　化合物１４７の調製の間に、表題化合物を収率８％で単離した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４０
０ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）　δ　１３．３２（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．２３（ｓ，１Ｈ），
　８．１０－８．２０（ｍ，３Ｈ），　７．９４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．
７９－７．８８（ｍ，２Ｈ），　４．０２（ｓ，３Ｈ），　３．２２（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７
．２Ｈｚ），　２．４９（ｓ，３Ｈ），　１．３５（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　
ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ１９ＢｒＮ２Ｏ４Ｓにおける計算値、４８７，　４
８９；実測値、４８７，　４８９．
【１１６８】
化合物１４９：６－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸メチルエステル
【１１６９】
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【化３０４】

【１１７０】
　Ｎ－クロロスクシンイミド（７９ｍｇ，０．５９ｍｍｏｌ）を室温で化合物１３３（２
２０ｍｇ，０．５４ｍｍｏｌ）のＣＨ２Ｃｌ２（３ｍＬ）／ＨＯＡｃ（１ｍＬ）溶液に加
えた。反応物を３２℃で１８時間撹拌し、次いで真空で濃縮した。分取ＨＰＬＣで精製し
て、表題化合物を白色固体（８８ｍｇ，３７％）として得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００Ｍ
Ｈｚ，ＣＤＣｌ３）　δ　１４．２０（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．２３（ｓ，１Ｈ），　８
．１１－８．１９（ｍ，２Ｈ），　８．００（ｓ，１Ｈ），　７．８７（ｔ，１Ｈ，Ｊ＝
７．６Ｈｚ），　７．７４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．２８（ｓ，１Ｈ），　
４．０１（ｓ，３Ｈ），　３．２３（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ），　２．３７（ｓ，３
Ｈ），　１．３４（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２

２Ｈ１９ＣｌＮ２Ｏ４Ｓにおける計算値、４４３，　４４５；実測値、４４３，　４４５
．
【１１７１】
化合物１５０：８－クロロ－５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－３－メチル－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボン酸メチルエステル
【１１７２】
【化３０５】

【１１７３】
　化合物１４９の調製の間に、表題化合物を収率５％で単離した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４０
０ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）　δ　１３．７０（ｂｒｓ，１Ｈ），　８．３０（ｓ，１Ｈ），
　８．１１－８．２６（ｍ，３Ｈ），　７．９４（ｄ，１Ｈ，Ｊ＝７．６Ｈｚ），　７．
８０－７．８８（ｍ，２Ｈ），　４．０３（ｓ，３Ｈ），　３．２３（ｑ，２Ｈ，Ｊ＝７
．２Ｈｚ），　２．５０（ｓ，３Ｈ），　１．３６（ｔ，３Ｈ，Ｊ＝７．２Ｈｚ）．　　
ＭＳ（ＥＳ）　［ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ１９ＣｌＮ２Ｏ４Ｓにおける計算値、４４３，　４
４５；実測値、４４３，　４４５．
【１１７４】
化合物１５１：５－（ベンジルチオ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール－７－カルボン酸
【１１７５】
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【化３０６】

【１１７６】
　化合物２１の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。　
１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ　δ　ｐｐｍ　２．５２（ｓ，３Ｈ）　４．３９
（ｓ，２Ｈ）　７．１５－７．２９（ｍ，３Ｈ）　７．３４（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，２
Ｈ）　７．８７（ｓ，２Ｈ）　７．９２（ｓ，１Ｈ）　８．０７（ｓ，１Ｈ）　８．３０
（ｓ，１Ｈ）　８．７５（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２０Ｈ１６Ｎ２Ｏ２Ｓに
おける計算値、３４９；実測値、３４９．
【１１７７】
化合物１５２：５－（ベンジルチオ）－Ｎ－（２－（ジメチルアミノ）エチル）－３－メ
チル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド
【１１７８】
【化３０７】

【１１７９】
　化合物１４１の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、化合物１５１から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ）　δ　ｐｐｍ　２．５３（
ｓ，３Ｈ）　３．０２（ｓ，６Ｈ）　３．４３（ｔ，Ｊ＝５．８１Ｈｚ，２Ｈ）　３．８
２（ｔ，Ｊ＝５．８１Ｈｚ，２Ｈ）　４．４２（ｓ，２Ｈ）　７．１６－７．２６（ｍ，
３Ｈ）　７．３１（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，２Ｈ）　７．８２（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，
１Ｈ）　７．９６（ｓ，１Ｈ）　８．３０（ｓ，１Ｈ）　８．８０（ｓ，１Ｈ）　［Ｍ＋
Ｈ］　Ｃ２４Ｈ２６Ｎ４ＯＳにおける計算値、４１９；実測値、４１９．
【１１８０】
化合物１５３：５－（３－（Ｎ－エチルスルファモイル）フェニル）－８－メトキシ－３
－メチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イン
ドール－７－カルボキサミド
【１１８１】

【化３０８】

【１１８２】
　化合物８４の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、化合物１１９および３－（
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Ｎ－エチルスルファモイル）フェニルボロン酸から表題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭ
Ｒ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．２８（ｓ，１Ｈ）　８．１３（
ｓ，１Ｈ）　８．０４（ｍ，１Ｈ）　７．８８（ｍ，１Ｈ）　７．７５（ｍ，１Ｈ）　７
．８１（ｔ，Ｊ＝７．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．２４（ｓ，１Ｈ）　４．２２（ｍ，１Ｈ）
　３．６２（ｍ，ｂｒ，２Ｈ）　３．２２（ｍ，２Ｈ）　３．０１（ｑ，Ｊ＝７．３２Ｈ
ｚ，２Ｈ）　２．９２（ｓ，３Ｈ）　２．７２（ｓ，３Ｈ）　２．３６（ｍ，５Ｈ）　１
．９３（ｍ，２Ｈ）　１．１１（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　　Ｃ２

８Ｈ３４Ｎ５Ｏ３Ｓにおける計算値、５２０；実測値、５２０．
【１１８３】
化合物：５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－
（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カ
ルボキサミド
【１１８４】
【化３０９】

【１１８５】
　化合物８４の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、化合物１１９および３－（
Ｎ－シクロプロピルスルホニル）フェニルボロン酸から表題化合物を合成した。　１Ｈ　
ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．３２（ｓ，１Ｈ）　８．１
９（ｓ，１Ｈ）　８．１１（ｍ，１Ｈ）　７．９９（ｍ，１Ｈ）　７．８９（ｍ，２Ｈ）
　７．３（ｓ，１Ｈ）　４．２２（ｍ，１Ｈ）　３．７４（ｍ，１Ｈ）　３．６５（ｍ，
２Ｈ）　３．２２（ｍ，２Ｈ）　２．９３（ｓ，３Ｈ）　２．７２（ｓ，３Ｈ）　２．３
６（ｍ，５Ｈ）　１．９３（ｍ，２Ｈ）　１．２８（ｍ，２Ｈ）　１．１４（ｍ，２Ｈ）
．　［Ｍ＋Ｈ］　　Ｃ２９Ｈ３３Ｎ４Ｏ３Ｓにおける計算値、５１７；実測値、５１７．
【１１８６】
化合物１５５：３－ブロモ－Ｎ－（５－クロロ－２－メトキシフェニル）－５－メチルピ
リジン－アミン
【１１８７】
【化３１０】

【１１８８】
　オーブンで乾燥した５０ｍＬ丸底フラスコ中に、４－クロロ－２－ヨード－１－メトキ
シベンゼン（１．１３ｇ，４．２ｍｍｏｌ）、３－ブロモ－５－メチルピリジン－２－ア
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ミン（９４５ｍｇ，５．０５ｍｍｏｌ）、Ｐｄ２（ｄｂａ）３（１９２ｍｇ，０．２１ｍ
ｍｏｌ）、キサントホス（１４６ｍｇ，０．２５ｍｍｏｌ）およびＮａｔＢｕＯ（６０５
ｍｇ，６．３ｍｍｏｌ）を、室温で順に加えた。固体の物質を５分間真空下に維持し、次
いで窒素を補充した。乾燥、脱気したジオキサン（１０ｍＬ）を加える前に、このプロセ
スを３回繰り返した。不均質な混合物を室温で１５分間、次いで１００℃で１時間撹拌し
た。最後に反応が終了した際、反応物をエーテルで希釈し、数回洗浄しながらシリカゲル
の小パッドを通して濾過した。洗浄液および濾液はすべて真空中で濃縮し、粗製残渣をフ
ラッシュクロマトグラフィーでさらに精製し、表題化合物（１．１６ｇ，８４％）を得た
。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＨＬＯＲＯＦＯＲＭ－ｄ）　δ　ｐｐｍ　２．２６
（ｓ，３Ｈ）　３．９４（ｓ，３Ｈ）　６．８１（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，１Ｈ）　６．
９３（ｄｄ，Ｊ＝８．７２，　２．６５Ｈｚ，１Ｈ）　７．６５（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ
，１Ｈ）　７．７７（ｂｒ．ｓ，１Ｈ）　８．０７（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　８
．５８（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１３Ｈ１３ＣｌＮ２Ｏにおけ
る計算値、３２６．９８；実測値、３２７．２．
【１１８９】
化合物１５６：５－クロロ－８－メトキシ－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１１９０】
【化３１１】

【１１９１】
　Ｐｄ（ＯＡｃ）２（６９ｍｇ，０．３１ｍｍｏｌ）およびＤＢＵ（１．３７ｍＬ，９．
１５ｍｍｏｌ）を、窒素雰囲気下、撹拌した、化合物１５５（１．０ｇ，３．０５ｍｍｏ
ｌ）の脱気無水ＤＭＦ（１０ｍＬ）溶液に加えた。１５５℃で６時間撹拌した後、水（２
０ｍＬ）を加えて反応物をクエンチした。固体沈殿物を濾過し、水で十分に洗浄した。残
渣を真空下で乾燥し、フラッシュクロマトグラフィーで精製して、表題化合物（４８８ｍ
ｇ，６５％）を提供した。
【１１９２】
化合物１５７：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル－８－メトキシ－３－メチル－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１１９３】
【化３１２】

【１１９４】
　Ｐｄ（ｄｂａ）２（１４０ｍｇ，０．２４ｍｍｏｌ）、ＰＣｙ３（０．６８ｍＬ，２０
％ｗｔトルエン溶液，０．４９ｍｍｏｌ）およびＣｓ２ＣＯ３（１．３２ｇ，４．０５ｍ
ｍｏｌ）を、窒素雰囲気下、撹拌した、化合物１５６（４００ｍｇ，１．６２ｍｍｏｌ）
および３－（エチルスルホニル）フェニルボロン酸（６９４ｍｇ，３．２４ｍｍｏｌ）の
、脱気無水ジオキサン（８ｍＬ）溶液に加えた。６時間還流しながら撹拌した後（油浴の
温度１２５℃）、反応物をＥｔＯＡｃで希釈し、セライトの小パッドを通して濾過した。
残渣をＥｔＯＡｃおよびＣＨ２Ｃｌ２中の１０％ＭｅＯＨで十分に洗浄した。洗浄液およ
び濾液はすべて真空中で濃縮し、粗製残渣をエーテル、次いでＭｅＯＨにより粉末化した
。粗製の塊を真空下で乾燥し、表題化合物（４９３ｍｇ，８０％）を得た。これはさらに
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精製することなく直接次の工程に用いた。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ

６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　
３．４１（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　４．０２（ｓ，３Ｈ）　７．０６－７．１８
（ｍ，２Ｈ）　７．５３（ｂｒ．ｓ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）
　７．９８（ｔ，Ｊ＝６．９５Ｈｚ，１Ｈ）　８．０５－８．１０（ｍ，１Ｈ）　８．２
６（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０３（ｓ，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ

２１Ｎ２Ｏ３Ｓにおける計算値、３８１．１２；実測値、３８１．３．
【１１９５】
化合物１５８：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－８－オール
【１１９６】
【化３１３】

【１１９７】
　化合物１５７（４５０ｍｇ，１．１８ｍｍｏｌ）およびピリジン塩酸塩（２．７３ｇ，
２３．６ｍｍｏｌ）を封管中に取り、２１５℃で１２時間加熱した。黒色の塊を水中に溶
解し、ＣＨ２Ｃｌ２中５％ＥｔＯＨで２回抽出した。混合した有機抽出物を濃縮し、残渣
の塊をフラッシュクロマトグラフィーで精製して、表題化合物（２５９ｍｇ，６０％）を
得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，
Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２５（ｓ，３Ｈ）　３．４０（ｑ，Ｊ＝７．４９Ｈｚ，
２Ｈ）　６．９７（ｓ，２Ｈ）　７．５４（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　７．８３（
ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９４－７．９８（ｍ，２Ｈ）　８．０６（ｔ，Ｊ＝
１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．２４（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　１０．０８（ｓ，１
Ｈ）　１１．７３（ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２０Ｈ１８Ｎ２Ｏ３Ｓ　における計
算値、３６７；実測値、３６７．１．　　
【１１９８】
化合物１５９：８－メトキシ－３－メチル－５－（３－（ピロリジン－１－イルスルホニ
ル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１１９９】
【化３１４】

【１２００】
　化合物１５７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５６から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．
７２－１．６８（ｍ，４Ｈ）　２．２５（ｓ，３Ｈ）　３．２３－３．１９（ｍ，４Ｈ）
　４．０２（ｓ，３Ｈ）　７．０７（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ）　７．１５（ｄ，Ｊ＝
８．０Ｈｚ，１Ｈ）　７．４７（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　７．８３（ｄ，Ｊ＝７
．５８Ｈｚ，１Ｈ）　７．９０－７．９４（ｍ，３Ｈ）　８．２６（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈ
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ｚ，１Ｈ）　１２．０３（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２４Ｎ３Ｏ-３Ｓにおける
計算値、４２２．２；実測値、４２２．３．
【１２０１】
化合物１６０：（Ｒ）－８－メトキシ－３－メチル－５－（３－（ピロリジン－３－イル
スルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１２０２】
【化３１５】

【１２０３】
　化合物１５７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５６から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．
９２－２．０２（ｍ，２Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２．７４－２．８７（ｍ，２Ｈ）
　３．０３（ｄｄ，Ｊ＝８．０，　８．１，Ｈｚ，１Ｈ）　３．１１（ｄｄ，Ｊ＝５．３
１，　８．０Ｈｚ，１Ｈ）　３．１７（ｄ，Ｊ＝５．３１Ｈｚ，１Ｈ）　４．０２（ｓ，
３Ｈ）　７．０９（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ）　７．１５（ｄ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ
）　７．５１（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ
）　７．９７（ｄ，Ｊ＝７．９６Ｈｚ，１Ｈ）　８．０１（ｄ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ）
　８．０７（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．２６（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）
　１２．０４（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２３Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４２
２．２；実測値、４２２．３．
【１２０４】
化合物１６１：Ｎ－シクロプロピル－４－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－５－イル）ピコリンアミド
【１２０５】
【化３１６】

【１２０６】
　化合物１５７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５６から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ）　δ　ｐｐｍ　０．７４（
ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　０．８８（ｄ，Ｊ＝９．３５Ｈｚ，２Ｈ）　２．３７（ｓ，３Ｈ）
　４．１１（ｓ，３Ｈ）　７．２２（ｓ，２Ｈ）　７．８２（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　７．
９４（ｓ，１Ｈ）　８．２６（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　８．３６（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　８
．７６（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２０Ｎ４Ｏ２における計算値、３７
３；実測値、３７３．
【１２０７】
化合物１６２：Ｎ－（３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール－５－イル）フェニル）アセトアミド
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【１２０８】
【化３１７】

【１２０９】
　化合物１５７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５６から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．
２４（ｓ，１Ｈ）　８．１８（ｓ，１Ｈ）　７．９３（ｓ，１Ｈ）　７．５６（ｍ，１Ｈ
）　７．５２（ｔ，Ｊ＝７．５６Ｈｚ，１Ｈ）　７．３４（ｍ，１Ｈ）　７．２２（ｄ，
Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．１８（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　４．１１（ｓ，
３Ｈ）　２．４０（ｓ，３Ｈ）　２．１７（ｓ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ２０Ｎ

３Ｏ２における計算値、３４６；実測値、３４６．
【１２１０】
化合物１６３：Ｎ－（３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール－５－イル）フェニル）シクロプロパンカルボキサミド
【１２１１】

【化３１８】

【１２１２】
　化合物１５７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５６から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．
４４（ｓ，１Ｈ）　８．２５（ｓ，１Ｈ）　８．００（ｓ，１Ｈ）　７．５２（ｍ，２Ｈ
）　７．２７（ｍ，３Ｈ）　４．１１（ｓ，３Ｈ）　２．４３（ｓ，３Ｈ）　１．８０（
ｍ，１Ｈ）　０．９５（ｍ，２Ｈ）　０．８８（ｍ，２Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２

２Ｎ３Ｏ２における計算値、３７２；実測値、３７２．
【１２１３】
化合物１６４：Ｎ－シクロプロピル－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズアミド
【１２１４】
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【化３１９】

【１２１５】
　化合物１５７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５６から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．
２６（ｓ，１Ｈ）　８．０７（ｓ，１Ｈ）　７．９１（ｍ，２Ｈ）　７．７７（ｍ，１Ｈ
）　７．６６（ｔ，Ｊ＝７．５６Ｈｚ，１Ｈ）　７．２４（ｍ，２Ｈ）　４．１２（ｓ，
３Ｈ）　２．８０（ｍ，１Ｈ）　２．３８（ｓ，３Ｈ）　０．８２（ｍ，２Ｈ）　０．６
６（ｍ，２Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２２Ｎ３Ｏ２における計算値、３７２；実測値
、３７２．
【１２１６】
化合物１６５：Ｎ，Ｎ－ジエチル－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズアミド
【１２１７】

【化３２０】

【１２１８】
　化合物１５７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５６から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．
２６（ｓ，１Ｈ）　８．０７（ｓ，１Ｈ）　７．９１（ｍ，２Ｈ）　７．７７（ｍ，１Ｈ
）　７．６６（ｔ，Ｊ＝７．５６Ｈｚ，１Ｈ）　７．２４（ｍ，２Ｈ）　４．１２（ｓ，
３Ｈ）　３．９９（ｑ，Ｊ＝７．５２Ｈｚ，４Ｈ）　２．３８（ｓ，３Ｈ）　１．３５（
ｔ，Ｊ＝７．５２Ｈｚ，６Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２４Ｈ２５Ｎ３Ｏ２における計算値、
３８７；実測値、３８７．２
【１２１９】
化合物１６６：５－（ベンゾ［ｄ］［１，３］ジオキソ－５－イル）－８－メトキシ－３
－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１２２０】
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【化３２１】

【１２２１】
　化合物１５７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５６から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．
１４（ｓ，１Ｈ）　７．２０（ｄ，Ｊ＝８．３６Ｈｚ，１Ｈ）　７．１８（ｄ，Ｊ＝８．
３６Ｈｚ，１Ｈ）　７．０４（ｍ，４Ｈ）　６．１０（ｓ，２Ｈ）　４．１１（ｓ，３Ｈ
）　２．４２（ｓ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２０Ｈ１７Ｎ２Ｏ３における計算値、３３
３；実測値、３３３．
【１２２２】
化合物１６７：６－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－５－イル）－４Ｈ－クロメン－４－オン
【１２２３】

【化３２２】

【１２２４】
　化合物１５７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５６から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．
３７（ｓ，１Ｈ）　８．２９（ｍ，２Ｈ）　８．０７（ｍ，２Ｈ）　７．８４（ｄ，Ｊ＝
８．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．３１（ｍ，２Ｈ）　６．４８（ｄ，Ｊ＝５．８Ｈｚ，１Ｈ）
　４．１５（ｓ，３Ｈ）　２．４０（ｓ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ１７Ｎ２Ｏ３

における計算値、３５７；実測値、３５７．
【１２２５】
化合物１６８：Ｎ－（２－ヒドロキシエチル）－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズアミド
【１２２６】
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【化３２３】

【１２２７】
　化合物１５７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５６から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．
３０（ｓ，１Ｈ）　８．１２（ｍ，２Ｈ）　８．００（ｍ，１Ｈ）　７．７２（ｍ，１Ｈ
）　７．７０（ｔ，Ｊ＝７．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．３４（ｍ，２Ｈ）　４．１４（ｓ，
３Ｈ）　３．７５（ｔ，Ｊ＝５．８Ｈｚ，２Ｈ）　３．５６（ｔ，Ｊ＝５．８Ｈｚ，２Ｈ
）　２．４３（ｓ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２２Ｎ３Ｏ３における計算値、３７
６；実測値、３７６．
【１２２８】
化合物１６９：（３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール－５－イル）フェニル）（ピロリジン－１－イル）メタノン
【１２２９】

【化３２４】

【１２３０】
　化合物１５７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５６から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．
２７（ｓ，１Ｈ）　８．０３（ｓ，１Ｈ）　７．７０（ｍ，４Ｈ）　７．２６（ｄ，Ｊ＝
８．３２Ｈｚ，１Ｈ）　７．２１（ｄ，Ｊ＝８．３２Ｈｚ，１Ｈ）　４．１２（ｓ，３Ｈ
）　３．６４（ｔ，Ｊ＝６．８４Ｈｚ，２Ｈ）　３．５８（ｔ，Ｊ＝６．８４Ｈｚ，２Ｈ
）　２．４１（ｓ，３Ｈ）　１．９５（ｍ，４Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２２Ｎ３Ｏ

３における計算値、３７６；実測値、３７６．
【１２３１】
化合物１７０：Ｎ－エチル－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－
ｂ］インドール－５－イル）ベンゼンスルホンアミド
【１２３２】
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【化３２５】

【１２３３】
　化合物１５７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５６から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．
００（ｔ，Ｊ＝７．２０Ｈｚ，３Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２．８６（ｄｄ，Ｊ＝７
．３３，　５．８１Ｈｚ，２Ｈ）　４．０２（ｓ，３Ｈ）　７．０７（ｄ，Ｊ＝８．０８
Ｈｚ，１Ｈ）　７．１２－７．１８（ｍ，１Ｈ）　７．５２（ｓ，１Ｈ）　７．６９（ｔ
，Ｊ＝５．８１Ｈｚ，１Ｈ）　７．７９（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　７．８４（ｄ
，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　７．８９（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　８．００（ｄ
，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　８．２６（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０６（
ｓ，１Ｈ）；　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　Ｃ２１Ｈ２１Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、３９５
．１３；実測値、３９６．３（Ｍ＋Ｈ）＋

【１２３４】
化合物１７１：８－エトキシ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１２３５】
【化３２６】

【１２３６】
　化合物１５７の調製において概説した合成順序に類似の合成順序を用いて表題化合物を
合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（
ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．４８（ｔ，Ｊ＝６．９５Ｈｚ，３Ｈ）　２．２６（
ｓ，３Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７．４９Ｈｚ，２Ｈ）　４．３１（ｑ，Ｊ＝７．２４Ｈ
ｚ，２Ｈ）　７．０７－７．１１（ｍ，１Ｈ）　７．０９（ｄ，Ｊ＝６．３２Ｈｚ，１Ｈ
）　７．１２－７．１７（ｍ，１Ｈ）　７．５６（ｓ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．
７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．００（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　７．９７（ｄｄ，Ｊ＝３
．４１，　１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．０８（ｓ，１Ｈ）　８．２８（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ
）　１２．０３（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）；　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　Ｃ２２Ｈ２２Ｎ２Ｏ３

Ｓにおける計算値、３９４．１４；実測値、３９５．３（Ｍ＋Ｈ）＋

【１２３７】
化合物１７２：８－（ジフルオロメトキシ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル
）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１２３８】
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【化３２７】

【１２３９】
　化合物１５７の調製において概説した合成順序に類似の合成順序を用いて表題化合物を
合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（
ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈ
ｚ，２Ｈ）　７．１７（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．４０（ｔ，Ｊ＝７．３６Ｈ
ｚ，１Ｈ）　７．４２（ｓ，１Ｈ）　７．５０（ｓ，１Ｈ）　７．８９（ｔ，Ｊ＝７．７
１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０－８．１（ｍ，２Ｈ）　８．１１（ｔ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ
）　８．３３（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２．３６（ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１

Ｈ１８Ｆ２Ｎ２Ｏ３Ｓにおける計算値、４１７；実測値、４１７．３．　　
【１２４０】
化合物１７３：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（２，２
，２－トリフルオロエトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１２４１】

【化３２８】

【１２４２】
　化合物１５７の調製において概説した合成順序に類似の合成順序を用いて表題化合物を
合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（
ｔ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈ
ｚ，２Ｈ）　５．０３（ｑ，Ｊ＝９．０１Ｈｚ，２Ｈ）　７．１３（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈ
ｚ，１Ｈ）　７．３２（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　７．５４（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈ
ｚ，１Ｈ）　７．８７（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．００（ｔｄ，Ｊ＝８．７２
，　１．２６Ｈｚ，２Ｈ）　８．０９（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．３１（ｄ，
Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　１２．２３（ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ１９Ｆ

３Ｎ２Ｏ３Ｓにおける計算値、４４９；実測値、４４９．３．　　
【１２４３】
化合物１７４：４－（（４－クロロ－２－ヨードフェノキシ）メチル）－１－メチルピペ
リジン
【１２４４】
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【化３２９】

【１２４５】
　撹拌した、４－クロロ－２－ヨードフェノール（１．７２ｇ，６．７５ｍｍｏｌ）の無
水ＴＨＦ（１０．０ｍＬ）溶液に、（１－メチルピペリジン－４－イル）メタノール（１
．３１ｇ，１０．１４ｍｍｏｌ）およびトリフェニルホスフィン（２．６６ｇ，１０．１
４ｍｍｏｌ）を順に加えた。反応混合物を０℃に冷却し、それにジイソプロピル－アゾジ
カルボキシレート（１．９６ｍＬ，１０．１４ｍｍｏｌ）を１滴ずつ加えた。添加終了後
、０℃でさらに０．５時間、次いで室温で１２時間継続して撹拌した。真空中で溶媒を除
去し、残渣をシリカゲルカラムクロマトグラフィーで精製して、化合物１７２（１．８５
ｇ，７５％）を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＨＬＯＲＯＦＯＲＭ－ｄ）　δ
　ｐｐｍ　１．６０－１．６３（ｍ，２Ｈ）　１．６３（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１．９３
－２．００（ｍ，３Ｈ）　２．１９（ｔ，Ｊ＝１１．２４Ｈｚ，２Ｈ）　２．４２（ｓ，
３Ｈ）　３．０７（ｂｒ．ｄ，Ｊ＝１１．６２Ｈｚ，２Ｈ）　３．８４（ｄ，Ｊ＝６．３
２Ｈｚ，２Ｈ）　６．６９（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，１Ｈ）　７．２５（ｄｄ，Ｊ＝８．
０，　３．６Ｈｚ，１Ｈ）　７．７３（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　
Ｃ１３Ｈ１８ＣｌＩＮＯにおける計算値、３６６．０；実測値、３６６．２．
【１２４６】
化合物１７５：３－ブロモ－Ｎ－（５－クロロ－２－（（１－メチルピペリジン－４－イ
ル）メトキシ）フェニル）－５－メチルピリジン－２－アミン
【１２４７】
【化３３０】

【１２４８】
　オーブンで乾燥した５０ｍＬ丸底フラスコ中に、化合物１７４（６２０ｍｇ，１．６９
ｍｍｏｌ）、３－ブロモ－５－メチルピリジン－２－アミン（３８１ｍｇ，２．０３ｍｍ
ｏｌ）、Ｐｄ２（ｄｂａ）３（７７ｍｇ，０．０８ｍｍｏｌ）、キサントホス（５９ｍｇ
，０．１０ｍｍｏｌ）およびＮａｔＢｕＯ（２４４ｍｇ，２．５３ｍｍｏｌ）を、室温で
順に加えた。該固体の物質を５分間真空下に維持し、次いで窒素を補充した。乾燥、脱気
したジオキサン（８ｍＬ）を加える前に、このプロセスを３回繰り返した。不均質な混合
物を室温で１５分間、次いで１００℃で２時間撹拌した。反応が終了した際、最後にＥｔ
ＯＡｃで希釈し、数回洗浄しながらシリカゲルの小パッドを通して濾過した。洗浄液およ
び濾液はすべて真空中で濃縮し、粗製残渣をフラッシュクロマトグラフィーでさらに精製
し、純粋な化合物１７５（５７４ｍｇ，８０％）を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ
，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．５３（ｂｒ．ｍ，２Ｈ）　２．０６（ｂｒ．ｍ，
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３Ｈ）　２．２３（ｓ，３Ｈ）　２．７７（ｓ，３Ｈ）　３．００（ｂｒ．ｍ，２Ｈ）　
３．４８（ｂｒ．ｄ，Ｊ＝１２．８Ｈｚ，２Ｈ）　４．０３（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　６．
９４－７．０１（ｍ，１Ｈ）　７．０８（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．８６（ｓ
，１Ｈ）　７．９３（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．１４（ｓ，１Ｈ）　８．６１
（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ）　９．０７（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１

９Ｈ２４ＢｒＣｌＮ３Ｏにおける計算値、４２４．０７；実測値、４２４．２．
【１２４９】
化合物１７６：５－クロロ－３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メ
トキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１２５０】
【化３３１】

【１２５１】
　Ｐｄ（ＯＡｃ）２（５９ｍｇ，０．２６ｍｍｏｌ）およびＤＢＵ（０．４８ｍＬ，３．
１８ｍｍｏｌ）を、窒素雰囲気下、撹拌した化合物１７５（４５０ｍｇ，１．０６ｍｍｏ
ｌ）の脱気無水ＤＭＦ（３ｍＬ）溶液に加えた。１５５℃で６時間撹拌した後、水（５ｍ
Ｌ）を加えて反応物をクエンチした。該固体の沈殿を濾過し、水で十分に洗浄した。残渣
を真空下で乾燥し、フラッシュクロマトグラフィーで精製して、化合物１７６（２３７ｍ
ｇ，６５％）を与えた。　　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐ
ｍ　１．４４（ｂｒ．ｍ．，２Ｈ）　１．８５－１．９８（ｍ，５Ｈ）　２．３３（ｂｒ
．ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，２Ｈ）　２．４３（ｓ，３Ｈ）　２．９７（ｓ，３Ｈ）　４．
０２（ｄ，Ｊ＝６．５７Ｈｚ，２Ｈ）　７．０２（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，１Ｈ）　７．
１４（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　８．３６（ｓ，１Ｈ），　８．４９（ｓ，１Ｈ）
．　［Ｍ＋Ｈ］　における計算値、Ｃ１９Ｈ２３ＣｌＮ３Ｏ，　３４４．１５；実測値、
３４４．２．
【１２５２】
化合物１７７：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－
メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１２５３】
【化３３２】

【１２５４】
　Ｐｄ（ｄｂａ）２（７０ｍｇ，０．１２ｍｍｏｌ）、ＰＣｙ３（０．３４ｍＬ，２０％
ｗｔトルエン溶液，０．２４ｍｍｏｌ）およびＣｓ２ＣＯ３（４７９ｍｇ，１．４７ｍｍ
ｏｌ）を、窒素雰囲気下、撹拌した、化合物１７６（１７０ｍｇ，０．４９ｍｍｏｌ）お
よび３－（エチルスルホニル）フェニルボロン酸（２６５ｍｇ，１．２４ｍｍｏｌ）の脱
気無水ジオキサン（５ｍＬ）溶液に加えた。６時間還流しながら撹拌した後（油浴の温度
１２５℃）、反応物をＥｔＯＡｃで希釈し、セライトの小パッドを通して濾過した。残渣
をＥｔＯＡｃおよびＣＨ２Ｃｌ２中の１０％ＭｅＯＨで十分に洗浄した。洗浄液および濾
液はすべて真空下で濃縮し、粗製残渣をエーテル、次いでＭｅＯＨにより粉末化し、次い
で分取ＨＰＬＣを通して精製して、化合物１７７を黄色固体（１７６ｍｇ，７５％）とし
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て得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．２０（ｔ
，Ｊ＝７．３４Ｈｚ，３Ｈ）　１．５０－１．６１（ｍ，２Ｈ）　２．１３－　２．２０
（ｍ，１Ｈ）　２．２３－２．３１（ｍ，５Ｈ）　２．８２（ｓ，３Ｈ）　２．９８－３
．０９（ｍ，２Ｈ）　３．３９（ｑ，Ｊ＝７．３４Ｈｚ，２Ｈ）　３．５４（ｄ，Ｊ＝１
０．６０Ｈｚ，２Ｈ）　４．１２（ｄ，Ｊ＝６．５２Ｈｚ，２Ｈ）　７．０６－７．１７
（ｍ，２Ｈ）　７．５３（ｓ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７４Ｈｚ，１Ｈ）　７．
９６（ｄ，Ｊ＝７．６６Ｈｚ，１Ｈ）　８．００（ｄ，Ｊ＝７．６６Ｈｚ，１Ｈ）　８．
０６（ｓ，１Ｈ）　８．２８（ｄ，Ｊ＝１．４７Ｈｚ，１Ｈ）　１１．８３（ｂｒ．ｓ．
，１Ｈ），　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２７Ｈ３２Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４７８．２；実測値
、４７８．４；　［Ｍ＋Ｈ＋ＴＦＡ］　Ｃ２９Ｈ３３Ｎ３Ｏ５Ｆ３Ｓにおける計算値、５
９２．２；実測値、５９２．４．
【１２５５】
　化合物８８のＨＣｌ塩の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化
合物１７７の塩酸塩を調製した。
【１２５６】
　化合物８８のＴＦＡ塩の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化
合物１７７のビス－トリフルオロ酢酸塩を調製した。
【１２５７】
化合物１７８：Ｎ－シクロプロピル－３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン
－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズア
ミド
【１２５８】
【化３３３】

【１２５９】
　化合物１７７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．２８（ｓ，１Ｈ）
　８．０７（ｓ，１Ｈ）　７．９２（ｍ，３Ｈ）　７．７９（ｍ，１Ｈ）　７．６７（ｔ
，Ｊ＝７．５６Ｈｚ，１Ｈ）　７．２５（ｄ，Ｊ＝８．３６Ｈｚ，１Ｈ）　７．２１（ｄ
，Ｊ＝８．３６Ｈｚ，１Ｈ）　４．２４（ｄ，Ｊ＝６．０８Ｈｚ，２Ｈ）　３．６５（ｂ
ｒ，ｍ，２Ｈ）　３．１４（ｍ，２Ｈ）　２．９４（ｍ，４Ｈ）　２．３８（ｍ，６Ｈ）
　１．７５（ｍ，２Ｈ）　０．８３（ｍ，２Ｈ）　０．６６（ｍ，２Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］
　Ｃ２９Ｈ３３Ｎ４Ｏ２における計算値、４６９；実測値、４６９．
【１２６０】
化合物１７９：５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－
（（１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール
【１２６１】
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【化３３４】

【１２６２】
　化合物１７７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．２８（ｓ，１Ｈ）
　８．１８（ｓ，１Ｈ）　８．０５（ｍ，２Ｈ）　７．９３（ｍ，１Ｈ）　７．８５（ｔ
，Ｊ＝７．５６Ｈｚ，１Ｈ）　７．２７（ｍ，２Ｈ）　４．２１（ｄ，Ｊ＝５．８Ｈｚ，
２Ｈ）　３．６５（ｂｒ，ｍ，２Ｈ）　３．１４（ｍ，２Ｈ）　２．９４（ｓ，３Ｈ）　
２．８５（ｍ，１Ｈ）　２．４０（ｍ，６Ｈ）　１．７５（ｍ，２Ｈ）　１．２９（ｍ，
２Ｈ）　１．１４（ｍ，２Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２８Ｈ３２Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値
、４９０；実測値、４９０．
【１２６３】
化合物１８０：Ｎ－メチル－３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イ
ル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンゼンスルホン
アミド
【１２６４】

【化３３５】

【１２６５】
　化合物１７７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．２８（ｓ，１Ｈ）
　８．１８（ｓ，１Ｈ）　８．０５（ｍ，２Ｈ）　７．９３（ｍ，１Ｈ）　７．８５（ｔ
，Ｊ＝７．５６Ｈｚ，１Ｈ）　７．２７（ｍ，２Ｈ）　４．２１（ｄ，Ｊ＝５．８Ｈｚ，
２Ｈ）　３．６５（ｂｒ，ｍ，２Ｈ）　３．１４（ｍ，２Ｈ）　２．９４（ｓ，３Ｈ）　
２．８５（ｍ，１Ｈ）　２．４７（ｄ，Ｊ＝６．２Ｈｚ，３Ｈ）　１．７５（ｍ，２Ｈ）
　１．２９（ｍ，２Ｈ）　１．１４（ｍ，２Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３０Ｎ４Ｏ３

Ｓにおける計算値、４７９；実測値、４７９．２
【１２６６】
化合物１８１：Ｎ，Ｎ－ジメチル－３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－
４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンゼンス
ルホンアミド
【１２６７】
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【化３３６】

【１２６８】
　化合物１７７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．２８（ｓ，１Ｈ）
　８．１８（ｓ，１Ｈ）　８．０５（ｍ，２Ｈ）　７．９３（ｍ，１Ｈ）　７．８５（ｔ
，Ｊ＝７．５６Ｈｚ，１Ｈ）　７．２７（ｍ，２Ｈ）　４．２１（ｄ，Ｊ＝５．８Ｈｚ，
２Ｈ）　３．６５（ｂｒ　ｍ，２Ｈ）　３．１４（ｍ，２Ｈ）　２．９４（ｓ，３Ｈ）　
２．８５（ｍ，１Ｈ）　２．６６（ｓ，３Ｈ）　１．７５（ｍ，２Ｈ）　１．２９（ｍ，
２Ｈ）　１．１４（ｍ，２Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２７Ｈ３２Ｎ４Ｏ３Ｓにおける計算値
、４９３；実測値、４９３．２
【１２６９】
化合物１８２：Ｎ－（３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メ
トキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）フェニル）シクロプルパ
ンカルボキサミド
【１２７０】

【化３３７】

【１２７１】
　化合物１７７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．７８－０．８０（
ｍ，４Ｈ）　１．４５－１．５５（ｍ，２Ｈ）　１．７５－１．８４（ｍ，１Ｈ）　２．
０９－２．１８（ｍ，１Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．５４（ｓ，３Ｈ）　２．８０
（ｄ，Ｊ＝４．８０Ｈｚ，２Ｈ）　２．９６－３．０８（ｍ，２Ｈ）　３．５３（ｄ，Ｊ
＝１１．３７Ｈｚ，２Ｈ）　４．０８（ｄ，Ｊ＝６．８２Ｈｚ，２Ｈ）　６．９８（ｄ，
Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．０９（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　７．２２（ｄ，
Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．４６（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．６１（ｄ，
Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．７２（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　７．９１（ｓ，
１Ｈ）　８．２５（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　９．２３（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１
０．３３（ｓ，１Ｈ）　１１．８９（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２９Ｈ３３Ｎ４Ｏ２に
おける計算値、４６９．３；実測値、４６９．５；　［Ｍ＋Ｈ＋ＴＦＡ］　Ｃ３１Ｈ３４

Ｎ４Ｏ４Ｆ３における計算値、５８３．３；実測値、５８３．５．
【１２７２】
化合物１８３：５－（３－（エチルチオ）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチル
ピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１２７３】
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【化３３８】

【１２７４】
　化合物１７７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．２８（ｔ，Ｊ＝７
．２０Ｈｚ，３Ｈ）　１．４８－１．５６（ｍ，２Ｈ）　２．０９－２．２０（ｍ，１Ｈ
）　２．２５（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．８０（ｄ，Ｊ＝４．５
５Ｈｚ，３Ｈ）　３．０３（ｑ，Ｊ＝７．１６Ｈｚ，４Ｈ）　３．５３（ｄ，Ｊ＝１１．
３７Ｈｚ，２Ｈ）　４．０８（ｄ，Ｊ＝６．８２Ｈｚ，２Ｈ）　７．００（ｄ，Ｊ＝８．
０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．１０（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　７．３６－７．５２（ｍ
，４Ｈ）　７．５９（ｓ，１Ｈ）　８．２７（ｓ，１Ｈ）　９．４１（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ
）　１１．９５（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２７Ｈ３２Ｎ３ＯＳにおける計算値、４４
６．２；実測値、４４６．４；　［Ｍ＋Ｈ＋ＴＦＡ］　Ｃ２９Ｈ３３Ｎ３Ｏ３Ｆ３Ｓにお
ける計算値、５６０．２；実測値、５６０．４．
【１２７５】
化合物１８４：５－（３－エトキシフェニル）－３－メチル－８－（（１－メチルピペリ
ジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１２７６】
【化３３９】

【１２７７】
　化合物１７７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．３５（ｔ，Ｊ＝６
．９５Ｈｚ，３Ｈ）　１．４４－１．５６（ｍ，２Ｈ）　２．１０－２．１８（ｍ，１Ｈ
）　２．２５（ｂｒ．ｓ．，５Ｈ）　２．８０（ｄ，Ｊ＝４．８０Ｈｚ，３Ｈ）　２．９
７－３．０７（ｍ，２Ｈ）　３．５２（ｄ，Ｊ＝１１．６２Ｈｚ，２Ｈ）　４．０６－４
．０９（ｍ，４Ｈ）　６．９８－７．１４（ｍ，５Ｈ）　７．４４（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈ
ｚ，１Ｈ）　７．６４（ｓ，１Ｈ）　８．２５（ｓ，１Ｈ）　９．２８（ｂｒ．ｓ．，１
Ｈ）　１１．８７（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２７Ｈ３２Ｎ３Ｏ２における計算値、４
３０．２；実測値、４３０．５；　［Ｍ＋Ｈ＋ＴＦＡ］　Ｃ２９Ｈ３３Ｎ３Ｏ４Ｆ３にお
ける計算値、５４４．２；実測値、５４４．４．
【１２７８】
化合物１８５：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－（ピペリ
ジン－４－イルメトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１２７９】
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【化３４０】

【１２８０】
　化合物１７７の調製において概説した合成順序に類似の合成順序を用い、表題化合物を
合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ）　δ　ｐｐｍ　１．２９（ｔ，Ｊ
＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．７１（ｄ，Ｊ＝１１．３７Ｈｚ，２Ｈ）　２．２７－２．
４０（ｍ，６Ｈ）　３．１１（ｔ，Ｊ＝１２．２５Ｈｚ，２Ｈ）　３．５１（ｄ，Ｊ＝１
２．８８Ｈｚ，２Ｈ）　４．２０（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　７．２８（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）
　７．８６（ｔ，Ｊ＝７．７０Ｈｚ，１Ｈ）　７．９２－８．００（ｍ，１Ｈ）　８．０
０－８．０８（ｍ，２Ｈ）　８．１８（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　８．２９（ｂｒ．ｓ．，１
Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ２９Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４６４；実測値、４６４．
【１２８１】
化合物１８６：（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－
（（１－メチルピロリジン－３－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール
【１２８２】

【化３４１】

【１２８３】
　化合物１７７の調製において概説した合成順序に類似の合成順序を用い、表題化合物を
合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．３１（
ｓ，ｂｒ，１Ｈ）　８．１９（ｓ，１Ｈ）　８．０６（ｍ，１Ｈ）　８．００（ｍ，１Ｈ
）　７．８９（ｍ，２Ｈ）　７．２７（ｍ，２Ｈ）　４．３８（ｍ，２Ｈ）　３．９１（
ｍ，２Ｈ）　３．５０（ｍ，１Ｈ）　３．３５（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．１
９（ｍ，１Ｈ）　３．０７（ｓ，３Ｈ）　２．６－２．２５（ｍ，６Ｈ）　１．３１（ｔ
，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３０Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、
４６４；実測値、４６４．
【１２８４】
化合物１８７：（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－
（（１－メチルピロリジン－３－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール
【１２８５】
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【化３４２】

【１２８６】
　化合物１７７の調製において概説した合成順序に類似の合成順序を用い、表題化合物を
合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．３１（
ｓ，ｂｒ，１Ｈ）　８．１９（ｓ，１Ｈ）　８．０６（ｍ，１Ｈ）　８．００（ｍ，１Ｈ
）　７．８９（ｍ，２Ｈ）　７．２７（ｍ，２Ｈ）　４．３８（ｍ，２Ｈ）　３．９１（
ｍ，２Ｈ）　３．５０（ｍ，１Ｈ）　３．３５（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．１
９（ｍ，１Ｈ）　３．０７（ｓ，３Ｈ）　２．６－２．２５（ｍ，６Ｈ）　１．３１（ｔ
，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３０Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、
４６４；実測値、４６４．
【１２８７】
化合物１８８：（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－
（（１－メチルピロリジン－２－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール
【１２８８】

【化３４３】

【１２８９】
　化合物１７７の調製において概説した合成順序に類似の合成順序を用い、表題化合物を
合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（
ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．７１－１．７７（ｍ，４Ｈ）　２．１２（ｍ，１Ｈ
）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２．４５（ｓ，３Ｈ）　２．７８（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　３
．０３（ｍ，１Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　４．０７（ｄｄ，Ｊ＝
９．６０，　６．３２Ｈｚ，１Ｈ）　４．２８（ｄｄ，Ｊ＝９．８５，　５．０５Ｈｚ，
１Ｈ）　７．０６（ｄ，Ｊ＝８．０１Ｈｚ，１Ｈ）　７．１６（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，
１Ｈ）　７．５４（ｓ，１Ｈ）　７．８４（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９８（
ｔ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，２Ｈ）　８．０８（ｓ，１Ｈ）　８．２８（ｓ，１Ｈ）　１２．
０６（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３０Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４６４．２．
；実測値、４６４．４．
【１２９０】
化合物１８９：（Ｓ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－
（ピロリジン－３－イルメトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１２９１】
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【化３４４】

【１２９２】
　化合物１７７の調製において概説した合成順序に類似の合成順序を用い、表題化合物を
合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．２９－
８．２１（ｍ，２Ｈ）　８．０７（ｍ，１Ｈ）　８．００－７．９２（ｍ，２Ｈ）　７．
８６（ｍ，１Ｈ）　７．２７（ｍ，２Ｈ）　４．５０－４．１２（ｍ，４Ｈ）　３．７０
－３．４８（ｍ，１Ｈ）　３．３５（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．１９（ｍ，１
Ｈ）　２．５８（ｍ，３Ｈ）　２．３７（ｓ，３Ｈ）　１．３１（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ
，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ２８Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４５０；実測値、４
５０．
【１２９３】
化合物１９０：（Ｒ）－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－８－
（ピロリジン－３－イルメトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１２９４】

【化３４５】

【１２９５】
　化合物１７７の調製において概説した合成順序に類似の合成順序を用い、表題化合物を
合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．２９－
８．２１（ｍ，２Ｈ）　８．０７（ｍ，１Ｈ）　８．００－７．９２（ｍ，２Ｈ）　７．
８６（ｍ，１Ｈ）　７．２７（ｍ，２Ｈ）　４．５０－４．１２（ｍ，４Ｈ）　３．７０
－３．４８（ｍ，１Ｈ）　３．３５（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．１９（ｍ，１
Ｈ）　２．５８（ｍ，３Ｈ）　２．３７（ｓ，３Ｈ）　１．３１（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ
，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ２８Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４５０；実測値、４
５０．
【１２９６】
化合物１９１：３－（４－クロロ－２－ヨードフェノキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン
－１－アミン
【１２９７】
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【化３４６】

【１２９８】
　化合物１７４の調製において概説した手順に類似の手順で、４－クロロ－２－ヨードフ
ェノールおよび３－（ジメチルアミノ）プロパン－１－オールを用いて表題化合物を合成
した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＤＣｌ３）　δ　ｐｐｍ　１．９９－２．１５
（ｍ，２Ｈ）　２．３８（ｓ，６Ｈ）　２．６７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　４．
０７（ｔ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，２Ｈ）　６．７３（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．
２５（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ）　７．７４（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ）．　［
Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１１Ｈ１６ＣｌＩＮＯにおける計算値、３３９．９９；実測値、３４０．２
．
【１２９９】
化合物１９２：３－ブロモ－Ｎ－（５－クロロ－２－（３－（ジメチルアミノ）プロポキ
シ）フェニル）－５－メチルピリジン－２－アミン
【１３００】

【化３４７】

【１３０１】
　化合物１７５の調製で概説した合成方法と同様の合成方法を適用して、表題化合物を合
成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．１８（ｍ
，２Ｈ）　２．２３（ｓ，３Ｈ）　２．８０（ｓ，６Ｈ）　３．１９－３．２８（ｍ，２
Ｈ）　４．１８（ｔ，Ｊ＝５．８１Ｈｚ，２Ｈ）　６．９６－７．０２（ｍ，１Ｈ）　７
．０４－７．０９（ｍ，１Ｈ）　７．８２（ｓ，１Ｈ）　７．９３（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈ
ｚ，１Ｈ）　８．１３（ｓ，１Ｈ）　８．５６（ｄ，Ｊ＝２．７８Ｈｚ，１Ｈ）．　［Ｍ
＋Ｈ］　Ｃ１７Ｈ２２ＢｒＣｌＮ３Ｏにおける計算値、３９８．０６；実測値、３９８．
２．
【１３０２】
化合物１９３：３－（５－クロロ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－アミン
【１３０３】
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【化３４８】

【１３０４】
　化合物１７６の調製で概説した合成順序と同様の合成順序を適用して、表題化合物を合
成した。　　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．９１－
１．９９（ｍ，２Ｈ），　２．２１（ｓ，６Ｈ），　２．４７（ｓ，３Ｈ），　２．５２
－２．５６（ｍ，２Ｈ），　４．１９（ｔ，Ｊ＝３．６Ｈｚ，２Ｈ），　７．０３（ｄ，
　Ｊ－８．１Ｈｚ，１Ｈ），　７．１４（ｄ，Ｊ＝７．８４Ｈｚ，１Ｈ），　８．３６（
ｓ，１Ｈ），　８．４９（ｄ，Ｊ＝１．８Ｈｚ，１Ｈ），　１２．２５（ｓ，１Ｈ）；［
Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１７Ｈ２１ＣｌＮ３Ｏにおける計算値、３１８．１３；実測値、３１８．２
【１３０５】
化合物１９４：３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパ
ン－１－アミン
【１３０６】

【化３４９】

【１３０７】
　化合物１７７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１９１から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．
２８（ｍ，４Ｈ）　２．２１－２．２４（ｍ，２Ｈ）　２．２６（ｍ，５Ｈ）　２．４７
（ｓ，３Ｈ）　３．３２（ｑ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，２Ｈ）　３．４７－３．５２（ｍ，２Ｈ
）　４．２９（ｔ，Ｊ＝５．４３Ｈｚ，２Ｈ）　７．０５（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ
）　７．１３（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．５４（ｓ，１Ｈ）　７．６２（ｔ，
Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．７２（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　７．９３（ｄ，
Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０３（ｓ，１Ｈ）　８．２８（ｓ，１Ｈ）　８．５５（
ｄ，Ｊ＝４．０４Ｈｚ，１Ｈ）　９．６０（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１１．９３（ｓ，１Ｈ
）；　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ２９Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４６４．６；実測値、４
６４．６．
【１３０８】
化合物１９５：Ｎ－（３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）フェニル）シクロプロパンカルボキ
サミド
【１３０９】

【化３５０】
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【１３１０】
　化合物１７７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１９３から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．
７５－０．８１（ｍ，４Ｈ）　１．８０（ｍ，１Ｈ）　２．２２（ｄｄ，Ｊ＝９．９８，
　５．４３Ｈｚ，２Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．８８（ｓ，３Ｈ）　２．８９（ｓ
，３Ｈ）　３．４６－３．５１（ｍ，２Ｈ）　４．２８（ｔ，Ｊ＝５．５６Ｈｚ，２Ｈ）
　６．９９（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．１０（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）
　７．２３（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．４６（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）
　７．６１（ｄ，Ｊ＝９．０９Ｈｚ，１Ｈ）　７．７４（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）
　７．９２（ｓ，１Ｈ）　８．２７（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　９．６３（ｂｒ．
ｓ．，１Ｈ）　１０．３４（ｓ，１Ｈ）　１１．９０（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２７

Ｈ３１Ｎ４Ｏ２における計算値、４４３．２；実測値、４４３．３．
【１３１１】
化合物１９６：３’－（エチルスルホニル）ビフェニル－４－オール
【１３１２】
【化３５１】

【１３１３】
　４－ブロモフェノール（１０．０ｇ，５７．８ｍｍｏｌ）、３－（エチルスルホニル）
フェニルボロン酸（１３．６ｇ，６３．６ｍｍｏｌ）およびＰｄ（ＰＰｈ３）４（３．３
ｇ，０．０５ｍｍｏｌ）を、ジオキサンおよび炭酸カリウム飽和水溶液の混合物（３：１
，２８０ｍＬ）中に取り、１００℃で５時間加熱した。出発物質の消失（ＴＬＣで追跡）
後、真空中でジオキサンを除去し、有機物をＥｔＯＡｃで抽出した。有機抽出物をブライ
ンで洗浄し、Ｎａ２ＳＯ４で乾燥、濃縮し、フラッシュクロマトグラフィーで精製して、
化合物１９６（１２．８ｇ，８５％）を得た。
【１３１４】
化合物１９７：３’－（エチルスルホニル）－３－ヨードビフェニル－４－オール
【１３１５】
【化３５２】

【１３１６】
　化合物１９６（１１．１ｇ，４２．３ｍｍｏｌ）をＭｅＯＨ（１５０ｍＬ）に溶解し、
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そこにＮａＩ（６．９８ｇ，４６．５ｍｍｏｌ）およびＮａＯＨ（１．９５ｇ，４８．６
ｍｍｏｌ）を順に加えた。該混合物を０℃に冷却し、ＮａＯＣｌ水溶液（２３．２ｍＬ，
１３％水溶液；使用前に２３．２ｍＬを１００ｍＬに希釈）を０℃～５℃で２．５時間に
わたって１滴ずつ加えた。生じたスラリーをさらに１時間撹拌し、最後に１０％Ｎａ２Ｓ
Ｏ３水溶液でクエンチした。溶液のｐＨを５％ＨＣｌ水溶液で７に調整した。真空中Ｍｅ
ＯＨを一部除去し、残存する水相をＥｔＯＡｃで抽出した。有機相をブラインで洗浄し、
乾燥（Ｎａ２ＳＯ４）、濃縮し、固体をエーテルにより粉末化した。白色の残渣を乾燥し
て、化合物１９７（１１．４ｇ，７０％）を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭ
ＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１２（ｔ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，３Ｈ）　６．９９（ｄ，
Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　７．６２（ｄｄ，Ｊ＝８．５９，　２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　
７．６９（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．８０（ｂｒ．ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１
Ｈ）　７．９７（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０１－８．０３（ｍ，１Ｈ）　８
．０７（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　１０．６５（ｓ，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１

４Ｈ１５ＩＯ３Ｓにおける計算値、３８８．９６；実測値、３８９．０．
【１３１７】
化合物１９８：４－（（３’－（エチルスルホニル）－３－ヨードビフェニル－４－イル
オキシ）メチル）－１－メチルピペリジン
【１３１８】
【化３５３】

【１３１９】
　撹拌した、化合物１９７（１．０６ｇ，２．７３ｍｍｏｌ）の無水ベンゼン（８．０ｍ
Ｌ）溶液に、（１－メチルピペリジン－４－イル）メタノール（５２９ｍｇ，４．０９ｍ
ｍｏｌ）およびトリフェニルホスフィン（１．０７ｇ，４．０９ｍｍｏＬ）を順に加えた
。反応混合物を０℃に冷却し、そこにジイソプロピル－アゾジカルボキシレート（０．７
９ｍＬ，４．０９ｍｍｏｌ）を１滴ずつ加えた。加え終わった後、さらに０℃で０．５時
間、次いで室温で１２時間継続して撹拌した。真空中で溶媒を除去し、残渣をシリカゲル
カラムクロマトグラフィーで精製して、化合物１９８（９８２ｍｇ，７２％）を得た。　
１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１３（ｔ，Ｊ＝７．
３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．４２（ｑｄ，Ｊ＝１１．８７，　３．５４Ｈｚ，１Ｈ）　１．７
７－１．９０（ｍ，４Ｈ）　２．１７（ｓ，２Ｈ）　２．８１（ｄ，Ｊ＝１１．１２Ｈｚ
，２Ｈ）　３．４０（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．９６（ｄ，Ｊ＝５．８１Ｈｚ
，２Ｈ）　７．１０（ｄ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ）　７．７１（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，
１Ｈ）　７．７５（ｄｄ，Ｊ＝８．５９，　２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　７．８２（ｄ，Ｊ＝
７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０１（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　８．０５（ｂｒ．ｍ
，１Ｈ）　８．１６（ｄ，Ｊ＝３．９Ｈｚ，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ２７ＩＮＯ

３Ｓにおける計算値、５００．０７；実測値、５００．２．
【１３２０】
化合物１９９：３－ブロモ－５－クロロ－Ｎ－（３’－（エチルスルホニル）－４－（（
１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）ビフェニル－３－イル）ピリジン－２－ア
ミン
【１３２１】
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【化３５４】

【１３２２】
　オーブンで乾燥した５０ｍＬ丸底フラスコ中に、化合物１９８（１．１８ｇ，２．３６
ｍｍｏｌ）、化合物３－ブロモ－５－クロロピリジン－２－アミン（５８９ｍｇ，２．８
３ｍｍｏｌ）、Ｐｄ２（ｄｂａ）３（１０８ｍｇ，０．１２ｍｍｏｌ）、キサントホス（
２０８ｍｇ，０．３６ｍｍｏｌ）およびＮａｔＢｕＯ（３４０ｍｇ，３．５１ｍｍｏｌ）
を、室温で順に加えた。該固体の物質を５分間真空下に維持し、次いで窒素を補充した。
乾燥、脱気したジオキサン（１０ｍＬ）を加える前に、このプロセスを３回繰り返した。
不均質な混合物を、室温で１５分間、次いで１００℃で２時間撹拌した。反応が終了した
際、最後にＥｔＯＡｃで希釈し、数回洗浄しながらシリカゲルの小パッドを通して濾過し
た。洗浄液および濾液はすべて真空中で濃縮し、粗製残渣をフラッシュクロマトグラフィ
ーでさらに精製して、純粋な化合物１９９（９５６ｍｇ，７０％）を得た。　１Ｈ　ＮＭ
Ｒ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１４（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，
３Ｈ）　１．４２－１．５７（ｍ，２Ｈ）　１．９２（ｄ，Ｊ＝１３．８９Ｈｚ，２Ｈ）
　１．９８（ｂｒ．ｍ，３Ｈ）　２．６０（ｓ．，３Ｈ）　２．６７（ｂｒ．ｍ，２Ｈ）
　３．３８（ｑ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，２Ｈ）　４．０６（ｄ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，２Ｈ）
　７．２２（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，１Ｈ）　７．４３（ｄｄ，Ｊ＝８．５９，　２．２
７Ｈｚ，１Ｈ）　７．７４（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．８４（ｄ，Ｊ＝７．８
３Ｈｚ，１Ｈ）　７．９９（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　８．０４（ｔ，Ｊ＝１．６
４Ｈｚ，１Ｈ）　８．０５（ｓ，１Ｈ）　８．２５（ｓ，１Ｈ）　８．６３（ｄ，Ｊ＝２
．５３Ｈｚ，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３０ＢｒＣｌＮ３Ｏ３Ｓにおける計算値、
５７８．０８；実測値、５７８．２．
【１３２３】
化合物２００：３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（（１－
メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１３２４】
【化３５５】

【１３２５】
　Ｐｄ（ＯＡｃ）２（４４ｍｇ，０．１９ｍｍｏｌ）およびＤＢＵ（０．８８ｍＬ，５．
８６ｍｍｏｌ）を、窒素雰囲気下、撹拌した、化合物１９９（１．１３ｇ，１．９５ｍｍ
ｏｌ）の脱気無水ＤＭＦ（８ｍＬ）溶液に加えた。１５５℃で６時間撹拌した後、水（１
０ｍＬ）を加えて反応物をクエンチした。固体の沈殿を濾過し、水で十分に洗浄した。残
渣を真空下で乾燥し、分取ＨＰＬＣで精製して、化合物２００（３８８ｍｇ，４０％）を
与えた。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ
，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．４１（ｑｄ，Ｊ＝１１．６２，　３．０３Ｈｚ，２Ｈ
）　１．８６－１．９６（ｍ，５Ｈ）　２．１９（ｓ，３Ｈ）　２．８４（ｂｒ．ｄ，Ｊ
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＝１０．８６Ｈｚ，２Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７．４９Ｈｚ，２Ｈ）　４．０９（ｄ，
Ｊ＝６．３２Ｈｚ，２Ｈ）　７．１１－７．２１（ｍ，２Ｈ）　７．６２（ｄ，Ｊ＝２．
５３Ｈｚ，１Ｈ）　７．８７（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．００（ｔ，Ｊ＝７．
８３Ｈｚ，２Ｈ）　８．０５（ｓ，１Ｈ）　８．４５（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ）　
１２．４５（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ２９ＣｌＮ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４
９８．２；実測値、４９８．２；　［Ｍ＋Ｈ＋ＴＦＡ］　Ｃ２８Ｈ３０ＣｌＮ３Ｏ５Ｆ３

Ｓにおける計算値、６１２．２；実測値、６１２．１．
【１３２６】
　化合物８８のＨＣｌ塩の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化
合物２００の塩酸塩を調製した。
【１３２７】
　化合物８８のＴＦＡ塩の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化
合物２００のビス－トリフルオロ酢酸塩を調製した。
【１３２８】
化合物２０１：３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（ピペリ
ジン－４－イルメトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１３２９】
【化３５６】

【１３３０】
　化合物２００の調製で概説した合成順序と同様の合成順序を適用することによって、表
題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ）　δ　ｐｐｍ　１．３
２（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．６０－１．７２（ｍ，５Ｈ）　２．３１（ｄ，
Ｊ＝１３．８９Ｈｚ，２Ｈ）　３．１１（ｔｄ，Ｊ＝１２．８２，　２．４０Ｈｚ，２Ｈ
）　３．５１（ｄ，Ｊ＝１２．６３Ｈｚ，２Ｈ）　４．１９（ｄ，Ｊ＝６．５７Ｈｚ，２
Ｈ）　７．１１－７．１５（ｍ，１Ｈ）　７．１６－７．２０（ｍ，１Ｈ）　７．６４（
ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９５（
ｄｄｄ，Ｊ＝７．７１，　１．３９，　１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　８．０５（ｄｄｄ，Ｊ＝
８．０８，　１．５２，　１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　８．１３（ｔ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１
Ｈ）　８．３１（ｓ，１Ｈ）
【１３３１】
化合物２０２：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（（１－メチルピペリ
ジン－４－イル）メトキシ）－３－（トリフルオロメチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール
【１３３２】
【化３５７】

【１３３３】
　化合物２００の調製で概説した合成順序と同様の合成順序を適用することによって、表
題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　
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８．７２（ｓ，１Ｈ）　８．１５（ｓ，１Ｈ）　８．１０（ｍ，１Ｈ）　７．９９（ｍ，
１Ｈ）　７．９３（ｓ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝７．６Ｈｚ，１Ｈ）　７．２８（ｄ
，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．２３（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　４．２４（ｄ
，Ｊ＝６．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．６５（ｂｒ，ｍ，２Ｈ）　３．４３（ｑ，Ｊ＝７．３
２Ｈｚ，２Ｈ）　３．１４（ｂｒ，ｍ，２Ｈ）　２．９５（ｓ，３Ｈ）　２．３８（ｂｒ
，ｍ，３Ｈ）　１．６８（ｍ，ｂｒ，２Ｈ）　１．３１（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，３Ｈ）
．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２７Ｈ２９Ｆ３Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、５３２；実測値、５３２
．
【１３３４】
化合物２０３：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（（１－メチルピペリ
ジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－３－カルボニト
リル
【１３３５】
【化３５８】

【１３３６】
　化合物２００の調製で概説した合成順序と同様の合成順序を適用することによって、表
題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　
８．６３（ｓ，１Ｈ）　８．２２（ｓ，１Ｈ）　８．０９（ｍ，１Ｈ）　７．９８（ｍ，
１Ｈ）　７．９４（ｍ，２Ｈ）　７．８９（ｔ，Ｊ＝７．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．２６（
ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．２３（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　４．２４（
ｄ，Ｊ＝６．２８Ｈｚ，２Ｈ）　３．６５（ｍ，ｂｒ，２Ｈ）　３．３８（ｑ，Ｊ＝７．
３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．１５（ｂｒ，ｍ，２Ｈ）　２．９５（ｓ，３Ｈ）　２．４２（ｂ
ｒ，ｍ，３Ｈ）　１．７２（ｂｒ，ｍ，２Ｈ）　１．３１（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，３Ｈ
）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２７Ｈ２９Ｎ４Ｏ３Ｓにおける計算値、４８９；実測値、４８９．
【１３３７】
化合物２０４：２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－７－フルオロ－３－
メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチル
エタンアミン
【１３３８】
【化３５９】

【１３３９】
　化合物２００の調製で概説した合成順序と同様の合成順序を適用することによって、表
題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ）　δ　ｐｐｍ　１．２
９（ｔ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，３Ｈ）　２．３２（ｓ，３Ｈ）　３．１３（ｓ，６Ｈ）　３
．７４（ｔ，Ｊ＝４．８Ｈｚ，２Ｈ）　４．６４（ｔ，Ｊ＝４．８０Ｈｚ，２Ｈ）　７．
１１（ｄ，Ｊ＝１２．６３Ｈｚ，１Ｈ）　７．５９（ｓ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝７
．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９８（ｄｄ，Ｊ＝６．８２，　２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　８．１
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０（ｄｄ，Ｊ＝７．４５，　１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．１６（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，
１Ｈ）　８．２６（ｓ，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２４Ｈ２６ＦＮ３Ｏ３Ｓにおける計算値
、４５６；実測値、４５６．
【１３４０】
化合物２０５：３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－７－フ
ルオロ－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチル
プロパン－１－アミン
【１３４１】
【化３６０】

【１３４２】
　化合物２００の調製で概説した合成順序と同様の合成順序を適用することによって、表
題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ）　δ　ｐｐｍ　１．３
１（ｔ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，３Ｈ）　２．３４（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　３．００（ｓ，６
Ｈ）　３．５４（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，２Ｈ）　４．４６（ｔ，Ｊ＝６．１９Ｈｚ，２
Ｈ）　７．０９（ｄ，Ｊ＝１２．６３Ｈｚ，１Ｈ）　７．５７（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，
１Ｈ）　７．８９（ｄ，Ｊ＝７．０７Ｈｚ，１Ｈ）　７．９７（ｄ，Ｊ＝９．３５Ｈｚ，
１Ｈ）　８．０９－８．１４（ｍ，２Ｈ）　８．３５（ｓ，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２４

Ｈ２５ＣｌＦＮ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４９０；実測値、４９０．
【１３４３】
化合物２０６：３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－
アミン
【１３４４】

【化３６１】

【１３４５】
　５ｍＬのマイクロウェーブバイアルに、窒素雰囲気下、化合物１５８（２９０ｍｇ，０
．７９ｍｍｏｌ）、３－（ジメチルアミノ）プロピル－４－メチルベンゼンスルホン酸塩
（２２４ｍｇ，０．８７ｍｍｏｌ）、炭酸カリウム（２１８ｍｇ，１．５８ｍｍｏｌ）お
よび２ｍＬの無水ＤＭＦを充填した。高吸収のマイクロ波反応装置中、２００度で３０分
間、反応混合物を加熱した。水を加えて反応物をクエンチし、固体の沈殿を濾過して回収
し、分取ＨＰＬＣを通して精製して、表題化合物を淡黄色固体（１４３ｍｇ，４０％）と
して得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（
ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．９９（ｑｄ，Ｊ＝６．６１，　６．４４Ｈｚ，２Ｈ
）　２．２０（ｓ，６Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２．５３－２．５６（ｍ，２Ｈ）　
３．４１（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　４．２５（ｔ，Ｊ＝６．１９Ｈｚ，２Ｈ）　
７．０５－７．０９（ｍ，１Ｈ）　７．１１－７．１４（ｍ，１Ｈ）　７．５４（ｄ，Ｊ
＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．９８（ｔ，Ｊ
＝６．９５Ｈｚ，２Ｈ）　８．０６－８．０８（ｍ，１Ｈ）　８．２７（ｄ，Ｊ＝１．７
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７Ｈｚ，１Ｈ）　１２．１３（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ３０Ｎ３Ｏ３Ｓにおけ
る計算値、４５２．２；実測値、４５２．４．
【１３４６】
　化合物８８のＨＣｌ塩の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化
合物２０６の塩酸塩を調製した。
【１３４７】
　化合物８８のＴＦＡ塩の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化
合物２０６のビス－トリフルオロ酢酸塩を調製した。
【１３４８】
化合物２０７：２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルエタンアミン
【１３４９】
【化３６２】

【１３５０】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、２－ブロモ－Ｎ，Ｎ－ジ
メチルエタンアミンを用いて化合物１５８から表題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（
４００ＭＨｚ，ＭｅＯＤ）　δ　ｐｐｍ　１．２９（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２
．３２（ｓ，３Ｈ）　２．９１（ｔ，Ｊ＝５．３１Ｈｚ，２Ｈ）　４．３４（ｔ，Ｊ＝５
．４３Ｈｚ，２Ｈ）　７．０７－７．１４（ｍ，２Ｈ）　７．６５（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈ
ｚ，１Ｈ）　７．８２（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．９４－７．９８（ｍ，１Ｈ
）　８．０２（ｄｄ，Ｊ＝７．３３，　１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．１５（ｔ，Ｊ＝１．
６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．２０（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２４Ｈ２

７Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４３８；実測値、４３８．
【１３５１】
化合物２０８：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（２－メトキシエトキ
シ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１３５２】

【化３６３】

【１３５３】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、２－ブロモエチルメチル
エーテルを用いて化合物１５８から表題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨ
ｚ，ＣＤＣｌ３）　δ　８．２２（ｓ，１Ｈ）　８．１９（ｓ，１Ｈ）　８．１４（ｍ，
１Ｈ）　８．０６（ｍ，１Ｈ）　７．９１（ｍ，１Ｈ）　７．８１（ｍ，１Ｈ）　７．２
８（ｄ，Ｊ＝８．３２Ｈｚ，１Ｈ）　７．２２（ｄ，Ｊ＝８．３２Ｈｚ，１Ｈ）　４．４
４（ｍ，２Ｈ）　３．９５（ｍ，２Ｈ）　３．５８（ｓ，３Ｈ）　３．２３（ｑ，Ｊ＝７
．３２Ｈｚ，２Ｈ）　２．４９（ｓ，３Ｈ）　１．３７（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，３Ｈ）
．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２５Ｎ２Ｏ４Ｓにおける計算値、４２５；実測値、４２５．
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【１３５４】
化合物２０９：２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル－３－メチル－９Ｈ－ピ
リド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）アセトニトリル
【１３５５】
【化３６４】

【１３５６】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５８および２－
ブロモアセトニトリルから表題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＨ
ＬＯＲＯＦＯＲＭ－ｄ）　δ　ｐｐｍ　１．３６（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．
３２（ｓ，３Ｈ）　３．２２（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　５．１４（ｓ，２Ｈ）　
７．３１－７．３７（ｍ，２Ｈ）　７．８２（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９１
（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０９（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．１１
－８．１５（ｍ，２Ｈ）　８．２２（ｓ，１Ｈ）　１４．０４（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　［
Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ１９Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４０６；実測値、４０６．
【１３５７】
化合物２１０：３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパンニトリル
【１３５８】

【化３６５】

【１３５９】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５８および３－
ブロモプロピオニトリルから表題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍ
ｅＯＤ）　δ　ｐｐｍ　１．２８（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．３０（ｓ，３Ｈ
）　３．１０（ｔ，Ｊ＝６．６９Ｈｚ，２Ｈ）　５．１２（ｔ，Ｊ＝６．８２Ｈｚ，２Ｈ
）　７．００－７．０５（ｍ，２Ｈ）　７．５３（ｄｄ，Ｊ＝２．０２，　０．７６Ｈｚ
，１Ｈ）　７．８１（ｔ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，１Ｈ）　７．９２（ｄｄｄ，Ｊ＝７．８９
，　１．４５，　１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　８．０２（ｄｔ，Ｊ＝７．８３，　１．５２Ｈ
ｚ，１Ｈ）　８．１０（ｔ，Ｊ＝１．８９Ｈｚ，１Ｈ）　８．２６（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈ
ｚ，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２１Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４２１；実測値、４
２１．
【１３６０】
化合物２１１：（Ｒ）－８－（１－ｔｅｒｔ－ブチルジフェニルシリロキシ）プロパン－
２－イルオキシ）－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール
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【１３６１】
【化３６６】

【１３６２】
　撹拌した、化合物１５８（７５ｍｇ，０．２０４ｍｍｏｌ）の無水ＴＨＦ（３．０ｍＬ
）溶液に（Ｒ）－（ｔｅｒｔ－ブチルジフェニルシリロキシ）プロパン－２－オール（７
７ｍｇ，０．２４５ｍｍｏｌ）およびトリフェニルホスフィン（８１ｍｇ，０．３１ｍｍ
ｏｌ）を順に加えた。反応混合物を０℃に冷却し、それにジイソプロピル－アゾジカルボ
キシレート（６０μＬ，０．３１ｍｍｏｌ）を１滴ずつ加えた。添加終了後、０℃でもう
０．５時間、次いで室温で１２時間継続して撹拌した。真空中で溶媒を除去し、残渣をシ
リカゲルカラムクロマトグラフィーで精製して、表題化合物（１０８ｍｇ，８０％）を得
た。
【１３６３】
化合物２１２：（Ｒ）－２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール
【１３６４】

【化３６７】

【１３６５】
　化合物２１１（１００ｍｇ，０．１５ｍｍｏｌ）をＴＨＦ（３ｍＬ）中に取り、ＴＢＡ
Ｆ（０．１９ｍＬ，０．１９ｍｍｏｌ，１Ｍ　ＴＨＦ溶液）と共に室温で１２時間撹拌し
た。反応混合物をＥｔＯＡｃで希釈し、ＮＨ４Ｃｌ水溶液およびブラインで洗浄した。有
機抽出物をＮａ２ＳＯ４で乾燥し、濃縮し、分取ＨＰＬＣで精製して、表題化合物（５０
ｍｇ，７３％）を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ
　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，３Ｈ）　１．３６（ｄ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，３Ｈ）
　２．２６（ｓ，３Ｈ）　３．４０（ｑ，Ｊ＝７．４１Ｈｚ，２Ｈ）　３．６３－３．７
２（ｍ，２Ｈ）　４．６３（ｍ，１Ｈ）　４．９０（ｔ，Ｊ＝６．１９Ｈｚ，１Ｈ）　７
．０７（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．１５－７．１９（ｍ，１Ｈ）　７．５６（
ｓ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９７－７．９９（ｍ，２Ｈ
）　８．０７－８．１０（ｍ，１Ｈ）　８．２７（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　１１
．８２（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２５Ｎ２Ｏ４Ｓにおける計算値、４２５．２
．；実測値、４２５．３．
【１３６６】
化合物２１３：（Ｓ）－２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール
【１３６７】
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【化３６８】

【１３６８】
　化合物２１２の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５８から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．
１７（ｔ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，３Ｈ）　１．３６（ｄ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，３Ｈ）　２．
２６（ｓ，３Ｈ）　３．４０（ｑ，Ｊ＝７．４１Ｈｚ，２Ｈ）　３．６３－３．７２（ｍ
，２Ｈ）　４．６３（ｍ，１Ｈ）　４．９０（ｔ，Ｊ＝６．１９Ｈｚ，１Ｈ）　７．０７
（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．１５－７．１９（ｍ，１Ｈ）　７．５６（ｓ，１
Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９７－７．９９（ｍ，２Ｈ）　８
．０７－８．１０（ｍ，１Ｈ）　８．２７（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　１１．８２
（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２５Ｎ２Ｏ４Ｓにおける計算値、４２５．２．；実
測値、４２５．３．
【１３６９】
化合物２１４：１－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－２－オール
【１３７０】
【化３６９】

【１３７１】
　化合物２１２の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５８から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．
２８（ｓ，１Ｈ）　８．１９（ｍ，１Ｈ）　８．０６（ｍ，１Ｈ）　８．００（ｍ，１Ｈ
）　７．９２（ｓ，１Ｈ）　７．８７（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ）　７．２６（ｍ，２
Ｈ）　４．３１（ｍ，２Ｈ）　４．１０（ｍ，１Ｈ）　３．３０（ｑ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，
２Ｈ）　２．４０（ｓ，３Ｈ）　１．４０（ｄ，Ｊ＝８Ｈｚ，３Ｈ）　１．３１（ｔ，Ｊ
＝７．５Ｈｚ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２５Ｎ２Ｏ４Ｓにおける計算値、４２５
；実測値、４２５．
【１３７２】
化合物２１５：（Ｓ）－４－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－２－メチルペンタン－２
－オール
【１３７３】
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【化３７０】

【１３７４】
　化合物２１２の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５８から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．
１６（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．１７（ｄ，Ｊ＝６．２Ｈｚ，３Ｈ）　１．４
３（ｓ，３Ｈ）　１．４６（ｓ，３Ｈ）　１．９３（ｄ，Ｊ＝５．８１Ｈｚ，２Ｈ）　２
．２６（ｓ，３Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝６．３３Ｈｚ，２Ｈ）　４．０５（ｍ，１Ｈ）
　７．０７（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．２３（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）
　７．５３（ｓ，１Ｈ）　７．８６（ｔ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　８．００（ｄｄ，
Ｊ＝７．７１，　１．６４Ｈｚ，２Ｈ）　８．０９－８．１１（ｍ，１Ｈ）　８．２８（
ｓ，１Ｈ）　１１．９５（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３１Ｎ２Ｏ４Ｓにおける計
算値、４６７．２；実測値、４６７．３．
【１３７５】
化合物２１６：２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エタノール
【１３７６】
【化３７１】

【１３７７】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５８および２－
ブロモエタノールから表題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈ
ａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．３０（ｓ，１Ｈ）　８．１９（ｍ，１Ｈ）　８．０６（ｍ，
１Ｈ）　８．００（ｍ，２Ｈ）　７．８７（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ）　７．２６（ｍ
，２Ｈ）　４．３８（ｔ，Ｊ＝４Ｈｚ，２Ｈ）　４．０８（ｔ，Ｊ＝４Ｈｚ，２Ｈ）　３
．３０（ｑ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，２Ｈ）　２．４１（ｓ，３Ｈ）　１．３１（ｔ，Ｊ＝７．
５Ｈｚ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２３Ｎ２Ｏ４Ｓにおける計算値、４１１；実測
値、４１１．　
【１３７８】
化合物２１７：３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール
【１３７９】

【化３７２】
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【１３８０】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５８および３－
ブロモプロパノールから表題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳ
Ｏ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．０１（ｔ，Ｊ
＝６．１９Ｈｚ，２Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２
Ｈ）　３．７２（ｑ，Ｊ＝５．９８Ｈｚ，２Ｈ）　４．３０（ｔ，Ｊ＝６．１９Ｈｚ，２
Ｈ）　４．５７（ｔ，Ｊ＝５．１８Ｈｚ，１Ｈ）　７．０６－７．１７（ｍ，２Ｈ）　７
．５５（ｓ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．００（ｂｒ．ｓ．
，１Ｈ）　７．９８（ｄ，Ｊ＝５．０５Ｈｚ，２Ｈ）　８．０８（ｓ，１Ｈ）　８．２８
（ｓ，１Ｈ）　１１．９９（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２５Ｎ２Ｏ４Ｓ　におけ
る計算値、４２５．１５；実測値、４２５．３　
【１３８１】
化合物２１８：３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メ
トキシ－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－オール
【１３８２】
【化３７３】

【１３８３】
　化合物２００の調製で概説した合成順序と同様の合成順序を適用することによって、表
題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　
１．１８（ｔ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，３Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　
４．０５（ｓ，３Ｈ）　７．１５－７．１９（ｍ，１Ｈ）　７．２１－７．２５（ｍ，１
Ｈ）　７．６２（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１
Ｈ）　７．９８－８．０３（ｍ，２Ｈ）　８．０６（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８
．４４（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ）　１２．４７（ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ

２０Ｈ１８ＣｌＮ２Ｏ３Ｓ　における計算値、４０１；実測値、４０１．２．
【１３８４】
化合物２１９：（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリ
ド［２，３－ｂ］インドール－８－オール
【１３８５】
【化３７４】

【１３８６】
　化合物１５８の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２１
８から表題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４

）　δ　８．３５（ｓ，１Ｈ）　８．１５（ｍ，１Ｈ）　８．０７（ｍ，１Ｈ）　７．９
７（ｍ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ）　７．６６（ｓ，１Ｈ）　７．
２３（ｄ，Ｊ＝８．３６Ｈｚ，１Ｈ）　７．１６（ｄ，Ｊ＝８．３６Ｈｚ，１Ｈ）　４．
４４（ｔ，Ｊ＝５．８Ｈｚ，２Ｈ）　３．７２（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ）　３．４３
（ｑ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．０３（ｓ，６Ｈ）　２．４１（ｍ，２Ｈ）　１．
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３４（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２４Ｈ２７ＣｌＮ３Ｏ３Ｓにお
ける計算値、４７２；実測値、４７２．
【１３８７】
化合物２２０：３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－
アミン
【１３８８】
【化３７５】

【１３８９】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２１
９から表題化合物を合成した。化合物２２０は黄色固体として単離した。１Ｈ　ＮＭＲ（
４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．３５（ｓ，１Ｈ）　８．１５（ｍ，
１Ｈ）　８．０７（ｍ，１Ｈ）　７．９７（ｍ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ
，１Ｈ）　７．６６（ｓ，１Ｈ）　７．２３（ｄ，Ｊ＝８．３６Ｈｚ，１Ｈ）　７．１６
（ｄ，Ｊ＝８．３６Ｈｚ，１Ｈ）　４．４４（ｔ，Ｊ＝５．８Ｈｚ，２Ｈ）　３．７２（
ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ）　３．４３（ｑ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．０３（ｓ
，６Ｈ）　２．４１（ｍ，２Ｈ）　１．３４（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，３Ｈ）．　［Ｍ＋
Ｈ］　Ｃ２４Ｈ２７ＣｌＮ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４７２；実測値、４７２．
【１３９０】
　化合物８８のＴＦＡ塩の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化
合物２２０のトリフルオロ酢酸塩を調製した。
【１３９１】
化合物２２１：２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジエチルエタンアミン
【１３９２】
【化３７６】

【１３９３】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２１
９から表題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４

）　δ　８．３７（ｓ，１Ｈ）　８．１５（ｍ，１Ｈ）　８．０７（ｍ，１Ｈ）　７．９
７（ｍ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ）　７．６７（ｓ，１Ｈ）　７．
３０（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．２０（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　４．
６７（ｔ，Ｊ＝４．０Ｈｚ，２Ｈ）　３．８０（ｔ，Ｊ＝４．０Ｈｚ，２Ｈ）　３．５１
（ｍ，４Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ）　１．４５（ｔ，Ｊ＝７．３６Ｈ
ｚ，６Ｈ）　１．３３（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ２９Ｃｌ
Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４８６；実測値、４８６．
【１３９４】
化合物２２２：２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－
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ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルエタンアミン
【１３９５】
【化３７７】

【１３９６】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物２１９および２－
ブロモ－Ｎ，Ｎ’－ジメチルエタンアミンから表題化合物を調製した。化合物２２２は淡
黄色固体として単離した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　
δ　８．４０（ｓ，１Ｈ）　８．１４（ｍ，１Ｈ）　８．１０（ｍ，１Ｈ）　８．００（
ｍ，１Ｈ）　７．８９（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ）　７．６９（ｓ，１Ｈ）　７．２８
（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．２０（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　４．６８
（ｔ，Ｊ＝５．０Ｈｚ，２Ｈ）　３．８０（ｔ，Ｊ＝５．０Ｈｚ，２Ｈ）　３．４３（ｑ
，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．１３（ｓ，６Ｈ）　１．３３（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ
，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２５ＣｌＮ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４５８；実測値
、４５８．
【１３９７】
　化合物８８のＴＦＡ塩の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化
合物２２２のトリフルオロ酢酸塩を調製した。
【１３９８】
化合物２２３：３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（２－（
ピロリジン－１－イル）エトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１３９９】
【化３７８】

【１４００】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２１
９から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４

）　δ　８．４０（ｓ，１Ｈ）　８．１３（ｍ，１Ｈ）　８．１０（ｍ，１Ｈ）　７．９
８（ｍ，１Ｈ）　７．９０（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ）　７．８９（ｓ，１Ｈ）　７．
２８（ｄ，Ｊ＝８．３２Ｈｚ，１Ｈ）　７．２０（ｄ，Ｊ＝８．３２Ｈｚ，１Ｈ）　４．
６５（ｔ，Ｊ＝５．０Ｈｚ，２Ｈ）　３．８７（ｔ，Ｊ＝５．０Ｈｚ，２Ｈ）　３．４０
（ｑ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．２５（ｂｒ，４Ｈ）　２．２５（ｂｒ，４Ｈ）　
１．３３（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ２７ＣｌＮ３Ｏ３Ｓ
における計算値、４８４；実測値、４８４．
【１４０１】
化合物２２４：３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（２－（
４－メチルピペラジン－１－イル）エトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１４０２】
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【化３７９】

【１４０３】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２１
９から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　
８．４７（ｓ，１Ｈ）　７．９０（ｍ，３Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ）
　７．６４（ｓ，１Ｈ）　７．２８（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．２０（ｄ，Ｊ
＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　４．４６（ｔ，Ｊ＝５．０Ｈｚ，２Ｈ）　３．７５－３．０（
ｍ，ｂｒ，１０Ｈ）　２．８０（ｓ，３Ｈ）　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．６Ｈｚ，３Ｈ）．
　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３０ＣｌＮ４Ｏ３Ｓにおける計算値、５１３；実測値、５１３．
【１４０４】
化合物２２５：２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エタノール
【１４０５】
【化３８０】

【１４０６】
　化合物２１６の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２１
９から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４

）　δ　８．３９（ｓ，１Ｈ）　８．１４（ｍ，１Ｈ）　８．０６（ｍ，１Ｈ）　８．０
０（ｍ，１Ｈ）　７．８７（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ）　７．７１（ｄ，Ｊ＝４．０Ｈ
ｚ，１Ｈ）　７．２１（ｄ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ）　７．１６（ｄ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，
１Ｈ）　４．３６（ｔ，Ｊ＝４Ｈｚ，２Ｈ）　４．０７（ｔ，Ｊ＝４Ｈｚ，２Ｈ）　３．
３０（ｑ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，２Ｈ）　１．３１（ｔ，Ｊ＝７．５Ｈｚ，３Ｈ）．　［Ｍ＋
Ｈ］　Ｃ２１Ｈ２０ＣｌＮ２Ｏ４Ｓにおける計算値、４３１；実測値、４３１．
【１４０７】
化合物２２６：（Ｓ）－２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル　２－アミノプロパ
ノエート
【１４０８】

【化３８１】

【１４０９】
　化合物６５の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２１６
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から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ）　δ　ｐｐｍ　
１．１８（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．４０（ｄ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　
２．２７（ｓ，３Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　４．２０（ｄ，Ｊ＝
５．０５Ｈｚ，１Ｈ）　４．５３（ｔ，Ｊ＝４．４２Ｈｚ，２Ｈ）　４．５８－４．６９
（ｍ，２Ｈ）　７．１２（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．２３（ｄ，Ｊ＝８．０８
Ｈｚ，１Ｈ）　７．５５（ｓ，１Ｈ）　７．８７（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．
００（ｄｄ，Ｊ＝１２．６３，　７．５８Ｈｚ，２Ｈ）　８．０８（ｓ，１Ｈ）　８．２
９（ｓ，１Ｈ）　８．３３（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　１１．９５（ｓ，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］
　Ｃ２５Ｈ２７Ｎ３Ｏ５Ｓにおける計算値、４８２；実測値、４８２．
【１４１０】
化合物２２７：（Ｓ）－３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル　２－アミノプロ
パノエート
【１４１１】

【化３８２】

【１４１２】
　化合物６５の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２１７
から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐ
ｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．３９（ｄ，Ｊ＝７．０７Ｈｚ，３
Ｈ）　２．２０－２．２４（ｍ，２Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　４．１４（ｍ，１Ｈ）
　４．３２（ｔ，Ｊ＝５．６８Ｈｚ，２Ｈ）　４．５４－４．５８　（ｍ．，２Ｈ）　７
．０８－７．１１（ｍ，１Ｈ）　７．１２－７．１６（ｍ，１Ｈ）　７．５５（ｓ，１Ｈ
）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．９８（ｄｄ，Ｊ＝１０．２３，　８
．４６Ｈｚ，２Ｈ）　８．０６（ｓ，１Ｈ）　８．２８（ｂｒ．ｓ．，３Ｈ）　１２．０
７（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３０Ｎ３Ｏ５Ｓにおける計算値、４９６．２．；
実測値、４９６．４．
【１４１３】
化合物２２８：５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－３，８－ジメチ
ル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－７－カルボキサミド
【１４１４】

【化３８３】

【１４１５】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、５－クロロ－３，８－ジメ
チル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－７－カルボキサミドおよび３－（シクロプルピルカルバモイル）フェニルボロン酸か
ら、表題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐ
ｐｍ　０．７７－０．８２（ｍ，４Ｈ）　１．５３（ｑｄ，Ｊ＝１１．６６，　３．４１
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Ｈｚ，２Ｈ）　１．７９－１．８２（ｍ，３Ｈ）　１．９５（ｔ，Ｊ＝１０．８６Ｈｚ，
２Ｈ）　２．１５（ｓ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　２．５９（ｓ，３Ｈ）　２．７
４（ｄ，Ｊ＝１１．１２Ｈｚ，２Ｈ）　３．７５（ｍ，１Ｈ）　６．９８（ｓ，１Ｈ）　
７．２７（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　７．４９（ｔ，Ｊ＝７．９６Ｈｚ，１Ｈ）　
７．６９（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，２Ｈ）　７．９１（ｓ，１Ｈ）　８．２５－８．３０
（ｍ，２Ｈ）　１０．３７（ｓ，１Ｈ）　１１．９２（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］
　Ｃ３０Ｈ３３Ｎ５Ｏ２における計算値、４９６．３；実測値、４９６．４．
【１４１６】
化合物２２９：（Ｒ）－８－（（２，２－ジメチル－１，３－ジオキソラン－４－イル）
メトキシ－５－（３－エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール
【１４１７】
【化３８４】

【１４１８】
　撹拌した、化合物１５８（１６０ｍｇ，０．４４ｍｍｏｌ）の無水ＴＨＦ（２．５ｍＬ
）溶液に、（Ｒ）－（２，２－ジメチル－１，３－ジオキソラン－４－イル）メタノール
（８２μＬ，０．６６ｍｍｏｌ）およびトリフェニルホスフィン（１７３ｍｇ，０．６６
ｍｍｏＬ）を順に加えた。反応混合物を０℃に冷却し、それにジイソプロピル－アゾジカ
ルボキシレート（１２８μＬ，０．６６ｍｍｏｌ）を１滴ずつ加えた。添加終了後、さら
に０℃で０．５時間、次いで室温で１２時間継続して撹拌した。真空中で溶媒を除去し、
残渣をシリカゲルカラムクロマトグラフィーで精製して、表題化合物（１４８ｍｇ，７０
％）を得た。　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ２８Ｎ２Ｏ-５Ｓにおける計算値、４８１．１；実
測値、４８１．３．
【１４１９】
化合物２３０：（Ｓ）－３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１，２－ジオー
ル
【１４２０】
【化３８５】

【１４２１】
　化合物２２９（１２０ｍｇ，０．２５ｍｍｏｌ）をＴＨＦ－ＴＦＡ－Ｈ２Ｏ（３：１：
１，５ｍＬ）の混合物中に取り、室温で６時間撹拌した。反応混合物を塩化メチレンで希
釈し、ＮａＨＣＯ３水溶液およびブラインで洗浄した。有機抽出物をＮａ２ＳＯ４で乾燥
し、濃縮し、精製して表題化合物を与えた。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－
ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）
　３．４１（ｑ，Ｊ＝７．４１Ｈｚ，２Ｈ）　３．６０（ｔ，Ｊ＝５．８１Ｈｚ，２Ｈ）
　３．９６（ｍ，１Ｈ）　４．１１（ｄｄ，Ｊ＝９．６０，　６．０６Ｈｚ，１Ｈ）　４
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．２７（ｄｄ，Ｊ＝９．６０，　４．２９Ｈｚ，１Ｈ）　４．７３（ｔ，Ｊ＝５．６８Ｈ
ｚ，１Ｈ）　４．９９（ｄ，Ｊ＝５．３１Ｈｚ，１Ｈ）　７．０７－７．１５（ｍ，２Ｈ
）　７．５７（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ
）　７．９７（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　７．９９（ｍ，１Ｈ）　８．０９（ｔ，
Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．２８（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　１１．９３（ｓ
，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２５Ｎ２Ｏ-５Ｓにおける計算値、４４１．１；実測値
、４４１．３．
【１４２２】
化合物２３１：（Ｒ）－３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１，２－ジオー
ル
【１４２３】
【化３８６】

【１４２４】
　化合物２３０の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、化合物１５８から表題化
合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．
１７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７．
４１Ｈｚ，２Ｈ）　３．６０（ｔ，Ｊ＝５．８１Ｈｚ，２Ｈ）　３．９６（ｍ，１Ｈ）　
４．１１（ｄｄ，Ｊ＝９．６０，　６．０６Ｈｚ，１Ｈ）　４．２７（ｄｄ，Ｊ＝９．６
０，　４．２９Ｈｚ，１Ｈ）　４．７３（ｔ，Ｊ＝５．６８Ｈｚ，１Ｈ）　４．９９（ｄ
，Ｊ＝５．３１Ｈｚ，１Ｈ）　７．０７－７．１５（ｍ，２Ｈ）　７．５７（ｄ，Ｊ＝１
．７７Ｈｚ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９７（ｔ，Ｊ＝１
．６４Ｈｚ，１Ｈ）　７．９９（ｍ，１Ｈ）　８．０９（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）
　８．２８（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　１１．９３（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ

２３Ｈ２５Ｎ２Ｏ-５Ｓにおける計算値、４４１．１；実測値、４４１．４．
【１４２５】
化合物２３２：（Ｒ）－１－（ジメチルアミノ）－３－（５－（３－（エチルスルホニル
）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）
プロパン－２－オール
【１４２６】

【化３８７】

【１４２７】
　化合物２３１（７５ｍｇ，０．１７ｍｍｏｌ）のＤＭＦおよびＣＨ２Ｃｌ２（５ｍＬ，
２：３）混合溶液にトリエチルアミン（５μＬ，０．３４ｍｍｏｌ）および塩化ｐ－トル
エンスルホニル（５０ｍｇ，０．２６ｍｍｏｌ）を０℃で順に加えた。反応温度をゆっく
り室温に上げ、１２時間撹拌した。反応物をＣＨ２Ｃｌ２で希釈し、有機相をＮＨ４Ｃｌ
およびブライン溶液で続けて洗浄した。溶媒をＮａ２ＳＯ４で乾燥し、真空下で除去した
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。残渣の塊を直接次の工程に用いた。
【１４２８】
　粗製の塊を１ｍＬのＭｅＯＨに取り、封管中、８０℃６時間、０．５ｍＬのジメチルア
ミンで処理した。溶媒を除去し、分取ＨＰＬＣによる精製に直接付して、表題化合物（２
２ｍｇ，２工程で２７％）を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　
δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，３Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２．３
２（ｓ，６Ｈ）　２．６６－２．７３（ｍ，２Ｈ）　４．０５－４．１６（ｍ，２Ｈ）　
４．２５（ｄｄ，Ｊ＝９．０９，　３．２８Ｈｚ，１Ｈ）　７．０７－７．１６（ｍ，２
Ｈ）　７．５７（ｓ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９８（ｄ
ｔ，Ｊ＝７．７７，　１．８０Ｈｚ，２Ｈ）　８．０９（ｓ，１Ｈ）　８．２９（ｄ，Ｊ
＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０２（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ３０Ｎ３Ｏ４

Ｓにおける計算値、４６８．２；実測値、４６８．３．
【１４２９】
化合物２３３：（Ｒ）－１－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－２－オール
【１４３０】
【化３８８】

【１４３１】
　５ｍＬのマイクロウェーブバイアルに、化合物１５８（２００ｍｇ，０．５４５ｍｍｏ
ｌ）、（Ｒ）－２－メチルオキシラン（１９１μＬ，２．７２ｍｍｏｌ）、トリエチルア
ミン（８μＬ，０．０５４ｍｍｏｌ）および２ｍＬのＥｔＯＨを入れた。マイクロ波反応
装置中、反応混合物を１４０℃で４０分間加熱した。真空中で溶媒を除去し、残渣を分取
ＨＰＬＣで精製して、表題化合物（４６ｍｇ，２０％）を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００
ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１
．２５（ｄ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７
．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．９４（ｍ，１Ｈ）　４．０９－４．１６（ｍ，２Ｈ）　４．９
７（ｄ，Ｊ＝４．０４Ｈｚ，１Ｈ）　７．０７－７．１４（ｍ，２Ｈ）　７．５７（ｓ，
１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９６－８．００（ｍ，２Ｈ）　
８．０９（ｓ，１Ｈ）　８．２８（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　１１．９４（ｓ，１
Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２５Ｎ２Ｏ-４Ｓにおける計算値、４２５．２．；実測値、
４２５．３．
【１４３２】
化合物２３４：（Ｓ）－１－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－２－オール
【１４３３】
【化３８９】

【１４３４】
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　化合物２３３の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、化合物１５８から表題化
合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．
１７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．２５（ｄ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，３Ｈ）　２．
２７（ｓ，３Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．９４（ｍ，１Ｈ）　
４．０９－４．１６（ｍ，２Ｈ）　４．９７（ｄ，Ｊ＝４．０４Ｈｚ，１Ｈ）　７．０７
－７．１４（ｍ，２Ｈ）　７．５７（ｓ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１
Ｈ）　７．９６－８．００（ｍ，２Ｈ）　８．０９（ｓ，１Ｈ）　８．２８（ｄ，Ｊ＝１
．５２Ｈｚ，１Ｈ）　１１．９４（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２５Ｎ２Ｏ-４Ｓ
における計算値、４２５．２．；実測値、４２５．３．
【１４３５】
化合物２３５：３－２（－ブロモ－５－メトキシフェニル）－２－フルオロ－５－メチル
－ピリジン
【１４３６】
【化３９０】

【１４３７】
　２－フルオロ－３－ヨード－５－メチルピリジン（４．６５ｇ，１９．６ｍｍｏｌ）お
よびＰｄ（ＰＰｈ３）４（２．２６ｇ，１．９６ｍｍｏｌ）の混合物のＤＭＥ（２００ｍ
Ｌ）溶液に、２－ブロモ－５－メトキシフェニルボロン酸（４．９９ｇ，２１．６ｍｍｏ
ｌ）のＥｔＯＨ（１５ｍＬ）溶液を加えた。上記混合物に、Ｎａ２ＣＯ３水溶液（３Ｍ，
３９．２ｍＬ）を加え、混合物を還流しながら１６時間加熱した。該溶液をセライトベッ
ドを通して濾過し、濃縮して、残りの水相をエーテルで抽出し、水、５％ＮａＯＨ水溶液
、１０％ＨＣｌ水溶液、ＮａＨＣＯ３飽和水溶液およびブラインで連続して洗浄した。有
機相を乾燥（Ｎａ２ＳＯ４）、濃縮し、フラッシュクロマトグラフィーで精製して、表題
化合物（５．３ｇ，９１％）を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）
　δ　ｐｐｍ　２．３４（ｓ，３Ｈ）　３．７８（ｓ，３Ｈ）　６．９９（ｄｄ，Ｊ＝８
．７２，　３．１６Ｈｚ，１Ｈ）　７．０２－７．０４（ｍ，１Ｈ）　７．６４（ｄ，Ｊ
＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．７６（ｄｄ，Ｊ＝９．４７，　１．８９Ｈｚ，１Ｈ）　８
．１１（ｓ，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１３Ｈ１２ＢｒＦＮＯにおける計算値、２９６．
０；実測値、２９６．２．
【１４３８】
化合物２３６：３－（６－ブロモ－３－メトキシ－２，４－ジニトロフェニル）－２－フ
ルオロ－５－メチルピリジン
【１４３９】
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【化３９１】

【１４４０】
　化合物２３５（２．０ｇ，６．７５ｍｍｏｌ）を濃ＨＮＯ３（９０％）および濃Ｈ２Ｓ
Ｏ４（９５－９８％）の混合物（２０ｍＬ，２：３）に－２０℃で加えた。反応物を徐々
に－５℃に加温し、さらに１．５時間撹拌した。粗製混合物を氷水に注ぎ、固体の沈殿を
濾過して回収し、水で十分に洗浄し、真空下で乾燥して表題化合物（２．０８ｇ，８０％
）を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．３４（
ｓ，３Ｈ）　３．９７（ｓ，３Ｈ）　７．８７（ｄｄ，Ｊ＝９．２２，　２．１５Ｈｚ，
１Ｈ）　８．２７（ｓ，１Ｈ）　８．７８（ｓ，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１３Ｈ１０Ｂ
ｒＦＮ３Ｏ５における計算値、３８５．９７；実測値、３８６．２．
【１４４１】
化合物２３７：５－４－（２－フルオロ－５－メチルピリジン－３－イル）－メトキシベ
ンゼン－１，３－ジアミン
【１４４２】

【化３９２】

【１４４３】
　ＡｃＯＨ－Ｈ２Ｏ（８ｍＬ，３：１）中の化合物２３６（１．０２ｇ，２．６５ｍｍｏ
ｌ）に、８０℃で鉄粉末（１．４８ｇ，２６．５ｍｍｏｌ）を加え、２．０時間撹拌した
。真空下で溶媒を除去し、残渣をＣＨ２Ｃｌ２中に溶解し、ＮａＨＣＯ３水溶液およびブ
ラインで洗浄した。有機抽出物を乾燥（Ｎａ２ＳＯ４）し、濃縮し、フラッシュクロマト
グラフィーで精製して、表題化合物（８３０ｍｇ，９６％）を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４
００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．３０（ｓ，２Ｈ）　３．５９（ｓ，２
Ｈ）　４．４６（ｓ，２Ｈ）　５．０９（ｓ，２Ｈ）　６．３４（ｓ，１Ｈ）　７．５６
（ｄｄ，Ｊ＝４．０，　１２．０Ｈｚ，１Ｈ），　８．０２（ｓ，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］
　Ｃ１３Ｈ１４ＢｒＦＮ３Ｏにおける計算値、３２６．０２；実測値、３２６．２．
【１４４４】
化合物２３８：５－ブロモ－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール－７－アミン
【１４４５】
【化３９３】

【１４４６】
　化合物２３７（５．０ｇ，１５．３２ｍｍｏｌ）をジオキサン－Ｈ２Ｏ（１００ｍＬ，
１：４）の混合物中に取り、それにＨＣｌ水溶液（９．６ｍＬ，水中１．６Ｎ）を加えた
。反応混合物を６時間還流しながら加熱した（ｈｅａｔｅｄｒｅｆｌｕｘ）。反応物をＥ
ｔＯＡｃで希釈し、ＮａＨＣＯ３水溶液およびブラインで洗浄した。有機抽出物を乾燥（
Ｎａ２ＳＯ４）し、濃縮し、フラッシュクロマトグラフィーで精製して、表題化合物（４
．２ｇ，８９％）を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐ
ｍ　２．４１（ｓ，３Ｈ）　３．７７（ｓ，３Ｈ）　５．３６（ｓ，２Ｈ）　６．８１（
ｓ，１Ｈ）　８．１２（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　８．３３（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈ
ｚ，１Ｈ）　１１．６５（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１３Ｈ１３ＢｒＮ３Ｏにおける計
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算値、３０６．０２；実測値、３０６．２．
【１４４７】
化合物２３９：（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチ
ル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－アミン
【１４４８】
【化３９４】

【１４４９】
　１５ｍＬのマイクロウェーブバイアルを、化合物２３８（５００ｍｇ，１．６３ｍｍｏ
ｌ）、３－（エチルスルホニル）フェニルボロン酸（４１９ｍｇ，１．９６ｍｍｏｌ）お
よびＰｄ（ＰＰｈ３）４（１８８ｍｇ，０．１６ｍｍｏｌ）で充填した。該混合物に、ジ
オキサン（５ｍＬ）および飽和Ｋ２ＣＯ３水溶液（２．５ｍＬ）を加えた。反応混合物を
マイクロ波反応装置中、１４０℃で２０分間加熱した。反応物をＥｔＯＡｃで希釈し、水
およびブラインで洗浄した。有機抽出物を乾燥（Ｎａ２ＳＯ４）し、濃縮し、フラッシュ
クロマトグラフィーで精製して、表題化合物（５２８ｍｇ，８２％）を得た。　１Ｈ　Ｎ
ＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１６（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ
，３Ｈ）　２．２０（ｓ，３Ｈ）　３．８３（ｓ，３Ｈ）　５．２９（ｓ，２Ｈ）　６．
５７（ｓ，１Ｈ）　７．２７（ｄ，Ｊ＝２．２４Ｈｚ，１Ｈ）　７．８３（ｔ，Ｊ＝７．
５８Ｈｚ，１Ｈ）　７．９４（ｄ，Ｊ＝３．２８Ｈｚ，１Ｈ）　７．９８（ｄ，Ｊ＝７．
３３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０２－８．０５（ｍ，２Ｈ）　１１．５９（ｓ．，１Ｈ）；［Ｍ
＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ２１Ｎ３Ｏ-４Ｓにおける計算値、３９６．２；実測値、３９６．３．
【１４５０】
化合物２４０：３－（ジメチルアミノ）－Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニ
ル）－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）
プロパンアミド
【１４５１】

【化３９５】

【１４５２】
　化合物２３９（１５０ｍｇ，０．３８ｍｍｏｌ）のピリジン（２．０ｍＬ）懸濁液に、
塩化３－（ジメチルアミノ）プロパン（７１ｍｇ，０．３８ｍｍｏｌ）を加え、反応混合
物を１０５℃で５時間加熱し、ＮＨ４Ｃｌ水溶液でクエンチした。有機物をＣＨ２Ｃｌ２

（１０％ＥｔＯＨを含む）で抽出し、ブラインで洗浄した。有機抽出物を乾燥（Ｎａ２Ｓ
Ｏ４）し、濃縮し、分取ＨＰＬＣで精製して、表題化合物（１０３ｍｇ，５５％）を得た
。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１６（ｔ，Ｊ＝
７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２４（ｓ，３Ｈ）　２．３３（ｓ，６Ｈ）　２．５６（ｔ，
Ｊ＝５．８１Ｈｚ，２Ｈ）　２．６２（ｔ，Ｊ＝５．３１Ｈｚ，２Ｈ）　３．４１（ｑ，
Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．９３（ｓ，３Ｈ）　７．４１（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，
１Ｈ）　７．８７（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９３－７．９７（ｍ，１Ｈ）　
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８．０３（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ）　８．０６（ｓ，２Ｈ）　８．２２（ｄ，Ｊ＝
２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　１０．９９（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２．０７（ｓ，１Ｈ）；［
Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３１Ｎ４Ｏ-４Ｓにおける計算値、４９５．２．；実測値、４９５．
４．
【１４５３】
化合物２４１：Ｎ－（３－（７－アミノ－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール－５－イル）フェニル）－シクロプロパンカルボキサミド
【１４５４】
【化３９６】

【１４５５】
　化合物２３９の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２３
８から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　
ｐｐｍ　０．７７－０．８１（ｍ，４Ｈ）　１．７９（ｐ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，１Ｈ）　
２．２０（ｓ，３Ｈ）　３．８２（ｓ，３Ｈ）　５．２１（ｓ，２Ｈ）　６．４８（ｓ，
１Ｈ）　７．１８（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　７．４５－７．４１（ｍ，２Ｈ）　
７．６３（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　７．８３（ｓ，１Ｈ）　８．００（ｓ，１Ｈ
）　１０．３１（ｓ，１Ｈ）　１１．４７（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２２Ｎ４

Ｏ２における計算値、３８７．１７；実測値、３８７．１３．
【１４５６】
化合物２４２：Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３－
メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）－シクロプロパンカルボキ
サミド
【１４５７】

【化３９７】

【１４５８】
　化合物２４０の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２３
９から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　
ｐｐｍ　０．８２（ｂｒ．ｓ．，４Ｈ）　１．１６（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２
．１７　（ｍ．，１Ｈ）　２．２５（ｓ，３Ｈ）　３．９５（ｓ，３Ｈ）　７．４４（ｂ
ｒ．ｓ．，１Ｈ）　７．７８（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　７．８７（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，
１Ｈ）　７．９６（ｄ，Ｊ＝３．２８Ｈｚ，１Ｈ）　８．０１（ｄ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，
１Ｈ）　８．０７（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　８．２３（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　９．８８（ｂ
ｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２．０７（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ２６Ｎ３Ｏ
-４Ｓにおける計算値、４６４．２；実測値、４６４．３．
【１４５９】
化合物２４３：１－アセチル－Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル－８－メ
トキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）ピペリジン－
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４－カルボキサミド
【１４６０】
【化３９８】

【１４６１】
　化合物２４０の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２３
９から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　
ｐｐｍ　１．１６（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．４５（ｑｄ，Ｊ＝１２．２５，
　３．９２Ｈｚ，１Ｈ）　１．６０（ｑｄ，Ｊ＝１２．０８，　３．９２Ｈｚ，１Ｈ）　
１．８６（ｔ，Ｊ＝１２．１３Ｈｚ，１Ｈ）　１．８５（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）
　２．０１（ｓ，３Ｈ）　２．２５（ｓ，３Ｈ）　２．５７－２．６５（ｍ，１Ｈ）　２
．８７（ｍ，１Ｈ）　３．０８（ｔ，Ｊ＝１３．８９Ｈｚ，１Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝
７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．８８（ｄ，Ｊ＝１３．８９Ｈｚ，１Ｈ）　３．９３（ｓ，３
Ｈ）　４．４２（ｄ，Ｊ＝１３．３９Ｈｚ，１Ｈ）　７．４４（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，
１Ｈ）　７．７０（ｓ，１Ｈ）　７．８７（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９６（
ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０２（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０６（
ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．２４（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　９．６２（
ｓ，１Ｈ）　１２．０９（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２９Ｈ３３Ｎ４Ｏ-５Ｓにおける
計算値、５４９．２；実測値、５４９．４．３．
【１４６２】
化合物２４４：３－（７－アミノ－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－
ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－シクロプロピルベンズアミド
【１４６３】

【化３９９】

【１４６４】
　化合物２３９の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２３
８から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　
ｐｐｍ　０．７７－０．８０（ｍ，４Ｈ）　１．７９（ｍ，１Ｈ）　２．２０（ｓ，３Ｈ
）　３．８２（ｓ，３Ｈ）　５．２１（ｓ，２Ｈ）　６．４８（ｓ，１Ｈ）　７．１８（
ｄ，Ｊ＝７．８Ｈｚ，１Ｈ），　７．４１－７．４５（ｍ，２Ｈ）　７．６２（ｄ，Ｊ＝
８．０Ｈｚ，１Ｈ）　７．８３（ｂｒ．ｓ，１Ｈ）　８．００（ｂｒ．ｓ，１Ｈ）　１０
．３１（ｓ，１Ｈ）　１１．４７（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２２Ｎ４Ｏ-２に
おける計算値、３８７．２；実測値、３８７．４．
【１４６５】
化合物２４５：３－（７－（シクロプロパンカルボキサミド）－８－メトキシ－３－メチ
ル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－シクロプロピルベンズア
ミド
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【１４６６】
【化４００】

【１４６７】
　化合物２４０の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２４
４から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　
ｐｐｍ　０．５３－０．５７（ｍ，２Ｈ）　０．６８－０．７１（ｍ，２Ｈ）　０．８１
（ｂｒ．ｍ，４Ｈ）　２．１７（ｍ，１Ｈ）　２．２３（ｓ，３Ｈ）　２．８７（ｍ，１
Ｈ）　３．９４（ｓ，３Ｈ）　７．４０（ｓ，１Ｈ）　７．６３（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ
，１Ｈ）　７．７２－７．７１（ｍ，２Ｈ）　７．９４（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）
　８．０１（ｓ，１Ｈ）　８．２１（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　８．５４（ｄ，Ｊ
＝４．０４Ｈｚ，１Ｈ）　９．８４（ｓ，１Ｈ）　１２．００（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］
　Ｃ２７Ｈ２７Ｎ４Ｏ-３における計算値、４５５．２；実測値、４５５．４．
【１４６８】
化合物２４６：７－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ
－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１４６９】

【化４０１】

【１４７０】
　化合物２３９（１９．０ｍｇ，０．０５ｍｍｏｌ）のＣＨ３ＣＮ（１ｍＬ）懸濁液に、
ＣｕＣｌ２（９．７ｍｇ，０．０７２ｍｍｏｌ）およびｔ－ＢｕＯＮＯ（１２．６ｍＬ，
０．０９６ｍｍｏｌ）を取った。反応混合物を６５℃で３０分間加熱し、ＮＨ４Ｃｌ水溶
液でクエンチした。有機物をＥｔＯＡｃで抽出し、ブラインで洗浄した。有機抽出物を乾
燥（Ｎａ２ＳＯ４）し、濃縮し、分取ＨＰＬＣで精製して、表題化合物（４．２ｍｇ，２
１％）を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ａｃｅｔｏｎｅ）　δ　ｐｐｍ　１．１
６（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　４．００（ｓ，３Ｈ）　７
．２４（ｓ，１Ｈ）　７．４５（ｓ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）
　８．０１（ｄｔ，Ｊ＝１．２６，　８．０２Ｈｚ，２Ｈ）　８．１１（ｓ，１Ｈ）　８
．３１（ｓ，１Ｈ）　１２．３８（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ２０ＣｌＮ２Ｏ-

３における計算値、４１５．１；実測値、４１５．３．
【１４７１】
化合物２４７：７－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－オール
【１４７２】
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【化４０２】

【１４７３】
　化合物１５８の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２４
６から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　
ｐｐｍ　１．１６（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２５（ｓ，３Ｈ）　３．４１（
ｑ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，２Ｈ）　７．２３（ｓ，１Ｈ）　７．４６（ｓ，１Ｈ）　７．８
７（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０３（ｔ，Ｊ＝７．２０Ｈｚ，２Ｈ）　８．１
１（ｓ，１Ｈ）　８．３１（ｓ，１Ｈ）　１２．２７（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］
　Ｃ２０Ｈ１７ＣｌＮ２Ｏ-３Ｓにおける計算値、４０１．１；実測値、４０１．３．
【１４７４】
化合物２４８：３－（７－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メ
チル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール
【１４７５】
【化４０３】

【１４７６】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物２４７および３－
ブロモプロパン－１－オールから表題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ
，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１６（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．９９
－２．０６（ｍ，２Ｈ）　２．２５（ｓ，３Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，２
Ｈ）　３．７１（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　４．２６（ｔ，Ｊ＝６．４４Ｈｚ，２Ｈ）　４．
８１（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　７．２３（ｓ，１Ｈ）　７．４６（ｓ，１Ｈ）　７．８７（
ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０３（ｔ，Ｊ＝７．２０Ｈｚ，２Ｈ）　８．１１（
ｓ，１Ｈ）　８．３１（ｓ，１Ｈ）　１２．２７（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ

２３Ｈ２４ＣｌＮ２Ｏ-４Ｓにおける計算値、４５９．１；実測値、４５９．３．
【１４７７】
化合物２４９：ｔｅｒｔ－ブチル　５－ブロモ－７－（ｔｅｒｔ－ブトキシカルボニルア
ミノ）－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－９－カル
ボン酸
【１４７８】
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【化４０４】

【１４７９】
　化合物２３８（６６０ｍｇ，２．１５ｍｍｏｌ）のＣＨ２Ｃｌ２－ＴＨＦ（４ｍＬ，１
：１）混合物の溶液に、（Ｂｏｃ）２Ｏ（１．２４ｍＬ，５．３８ｍｍｏｌ）を加え、封
管中、混合物を温度５０℃で２４時間加熱した。真空下で溶媒を除去し、粗製残渣をフラ
ッシュクロマトグラフィーで精製して、化合物２４９（７６２ｍｇ，７０％）を得た。　
１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．４９（ｓ，９Ｈ）　
１．６２（ｓ，９Ｈ）　２．４８（ｓ，３Ｈ）　３．７４（ｓ，３Ｈ）　７．９１（ｓ，
１Ｈ）　３．７４（ｓ，３Ｈ）　８．３８　（（ｄｄ，Ｊ＝１．５，　４．０Ｈｚ，１Ｈ
），　８．６２　（（ｄｄ，Ｊ＝１．５，　４．０Ｈｚ，１Ｈ），　８．９９（ｓ，１Ｈ
）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２３Ｈ２９ＢｒＮ３Ｏ５における計算値、５０６．１２；実測値、
５０６．３．
【１４８０】
化合物２５０：ｔｅｒｔ－ブチル　５－ブロモ－７－（ｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル（
メチル）アミノ）－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－９－カルボン酸
【１４８１】
【化４０５】

【１４８２】
　化合物２４９（６１０ｍｇ，１．２ｍｍｏｌ）の乾燥ＤＭＦ（３ｍＬ）溶液に、０℃で
ＮａＨ（６０ｍｇ，１．５１ｍｍｏｌ）を加え、混合物を２０分間撹拌した。この氷冷反
応混合物に、ＭｅＩ（０．７２ｍＬ，１．４４ｍｍｏｌ，２Ｍ溶液）を加え、さらに０℃
で３０分間撹拌した。温度をゆっくり室温に上げ、更に１時間撹拌した。反応物を水でク
エンチし、エーテルで抽出し、ブラインで洗浄し、Ｎａ２ＳＯ４で乾燥し、最後にフラッ
シュクロマトグラフィーで精製（ｐｕｒｉｆｉｅｄ　ｆｌａｓｈ）して、化合物２５０（
４６８ｍｇ，７５％）を与えた。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ
　ｐｐｍ　１．３５（ｓ，９Ｈ）　１．６３（ｓ，９Ｈ）　３．２０（ｓ，３Ｈ）　３．
７７（ｓ，３Ｈ）　７．５２（ｓ，１Ｈ）　８．４４（ｓ，１Ｈ）　８．６８（ｓ，１Ｈ
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）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２４Ｈ３１ＢｒＮ３Ｏ５における計算値、５２０．１４；実測値、
５２０．３．
【１４８３】
化合物２５１：７－（ｔｅｒｔ－ブトキシカルボニル（メチル）アミノ）－５－（３－（
エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ
］インドール－９－カルボン酸　ｔｅｒｔ－ブチル　
【１４８４】
【化４０６】

【１４８５】
　５ｍＬのマイクロウェーブバイアルに化合物２５０（５２０ｍｇ，１．０ｍｍｏｌ）、
３－（エチルスルホニル）フェニルボロン酸（３２１ｍｇ，１．５ｍｍｏｌ）およびＰｄ
（ＰＰｈ３）４（１１６ｍｇ，０．１０ｍｍｏｌ）を充填した。混合物にジオキサン（２
ｍＬ）および飽和Ｋ２ＣＯ３水溶液（１ｍＬ）を加えた。マイクロ波反応装置中、反応混
合物を１４０℃で２０分間加熱した。反応物をＥｔＯＡｃで希釈し、水およびブラインで
洗浄した。有機抽出物を乾燥（Ｎａ２ＳＯ４）し、濃縮し、粗精製化合物２５１のＢｏｃ
の脱保護反応に付した。
【１４８６】
化合物２５２：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－Ｎ，３－ジ
メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－アミン
【１４８７】
【化４０７】

【１４８８】
　前工程（化合物２５１）からの粗製残渣を３ｍＬのＣＨ２Ｃｌ２に溶解し、それに０．
２ｍＬのアニソールおよび１ｍＬのＴＦＡを順に加えた。混合物を室温で２時間撹拌した
。真空中で溶媒を除去し、残渣を飽和ＮａＨＣＯ３水溶液で塩基性とし、ＥｔＯＡｃで抽
出した。有機相をブラインで洗浄し、Ｎａ２ＳＯ４で乾燥し、最後にフラッシュクロマト
グラフィーで精製して、化合物２５２（２工程で２８７ｍｇ，７０％）を提供した。
【１４８９】
化合物２５３：Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－メトキシ－３－
メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）－Ｎ－メチルシクロプロパ
ンカルボキサミド
【１４９０】
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【化４０８】

【１４９１】
　化合物２５２（１５０ｍｇ，０．３７ｍｍｏｌ）の乾燥ＴＨＦ（３ｍＬ）溶液に、塩化
シクロプロピルカルボニル（３４μＬ，０．３７ｍｍｏｌ）を０℃で加えた。温度をゆっ
くり室温に上げ、更に１時間撹拌した。反応物をＮａＨＣＯ３水溶液でクエンチし、Ｅｔ
ＯＡｃで抽出し、ブラインで洗浄し、Ｎａ２ＳＯ４で乾燥し、最後に分取ＨＰＬＣで精製
して、化合物２５３（１３２ｍｇ，７５％）を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｄ
ＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．６３（ｂｒ．ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，２Ｈ）　０．８０
（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，３Ｈ）　１．４８（ｔｄ，Ｊ
＝８．０２，　３．９２Ｈｚ，１Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　３．２６（ｓ，３Ｈ）　
３．４１（ｑ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，２Ｈ）　３．９８（ｓ，３Ｈ）　７．１７（ｓ，１Ｈ
）　７．５４（ｓ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０４（ｄ，
Ｊ＝８．０８Ｈｚ，２Ｈ）　８．１４（ｓ，１Ｈ）　８．３１（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，
１Ｈ）　１２．３１（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ２８Ｎ３Ｏ４Ｓにおける計算値
、４７８．２；実測値、４７８．３．
【１４９２】
化合物２５４：３－（ジメチルアミノ）－Ｎ－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニ
ル）－８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－イル）
－Ｎ－メチルプロパンアミド
【１４９３】
【化４０９】

【１４９４】
　化合物２４０の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２５
２から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　
ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．０２（ｂｒ．ｓ．，　６　Ｈ）
　２．１９－２．３３（ｍ，７Ｈ）　３．２６（ｓ，３Ｈ）　３．９６（ｓ，３Ｈ）　７
．１４（ｓ，１Ｈ）　７．５３（ｓ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）
　８．０３（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，２Ｈ）　８．１２（ｓ，１Ｈ）　８．３２（ｄ，Ｊ
＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　１２．３１（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２７Ｈ３３Ｎ４Ｏ４

Ｓにおける計算値、５０９．２；実測値、５０９．３．
【１４９５】
化合物２５５：４－（２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）モルホリン
【１４９６】
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【化４１０】

【１４９７】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２１
９から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４

）　δ　８．１２（ｓ，１Ｈ）　８．００（ｍ，１Ｈ）　７．９２（ｍ，１Ｈ）　７．７
４（ｔ，Ｊ＝７．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．６４（ｓ，１Ｈ）　７．０９（ｍ，１Ｈ）　７
．０２（ｍ，１Ｈ）　６．８４（ｓ，１Ｈ）　４．４０（ｔ，Ｊ＝５．０Ｈｚ，２Ｈ）　
４．１１（ｂｒ．ｍ，４Ｈ）　３．８０（ｂｒ．ｍ，４Ｈ）　３．５５（ｔ，Ｊ＝５．０
Ｈｚ，２Ｈ）　３．３０（ｑ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，２Ｈ）　１．２７（ｔ，Ｊ＝７．３２
Ｈｚ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　　Ｃ２５Ｈ２７ＣｌＮ３Ｏ４Ｓにおける計算値、５００；
実測値、５００．
【１４９８】
化合物２５６：３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパンニトリル
【１４９９】

【化４１１】

【１５００】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２１
９から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４

）　δ　８．３９（ｄ，Ｊ＝２．２４Ｈｚ，１Ｈ）　８．０８（ｍ，１Ｈ）　８．０６（
ｍ，１Ｈ）　７．９２（ｍ，１Ｈ）　７．８４（ｔ，Ｊ＝７．５６Ｈｚ，１Ｈ）　７．５
４（ｄ，Ｊ＝２．２４Ｈｚ，１Ｈ）　７．０８（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．０
６（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　５．１３（ｔ，Ｊ＝６．８４Ｈｚ，２Ｈ）　３．３
０（ｑ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．１３（ｔ，Ｊ＝６．８４Ｈｚ，２Ｈ）　１．２
７（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ１９ＣｌＮ３Ｏ３Ｓにおけ
る計算値、４４０；実測値、４４０．
【１５０１】
化合物２５７：３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（１－メ
チルピペリジン－４－イルオキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１５０２】
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【化４１２】

【１５０３】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２１
９から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４

）　δ　８．４４（ｂｒ，２Ｈ）　８．１５（ｓ，１Ｈ）　８．０５（ｍ，２Ｈ）　７．
９０（ｔ，Ｊ＝７．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．７０（ｓ，１Ｈ）　７．３０（ｓ，１Ｈ）　
４．７６（ｂｒ，１Ｈ）　３．５６（ｍ，ｂｒ，２Ｈ）　３．３３（ｍ，４Ｈ）　３．１
２（ｓ，３Ｈ）　２．８０（ｍ，２Ｈ）　１．３０（ｍ，５Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５

Ｈ２７ＣｌＮ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４８４；実測値、４８４．
【１５０４】
化合物２５８：３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－（トリフルオロ
メチル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチ
ルプロパン－１－アミン
【１５０５】

【化４１３】

【１５０６】
　化合物２００の調製で概説した合成順序と同様の合成順序を適用することによって、表
題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　
８．７２（ｓ，１Ｈ）　８．１５（ｓ，１Ｈ）　８．１０（ｍ，１Ｈ）　７．９９（ｍ，
１Ｈ）　７．９３（ｓ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝７．６Ｈｚ，１Ｈ）　７．２８（ｄ
，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．２３（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　４．４４（ｔ
，Ｊ＝５．８Ｈｚ，２Ｈ）　３．７２（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，２Ｈ）　３．４３（ｑ，Ｊ
＝７．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．０３（ｓ，６Ｈ）　２．４１（ｍ，２Ｈ）　１．３４（ｔ
，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ２７Ｆ３Ｎ３Ｏ３Ｓにおける計算
値、５０６；実測値、５０６．
【１５０７】
化合物２５９：（３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール－５－イル）フェニル）（モルホリノ）メタノン
【１５０８】
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【化４１４】

【１５０９】
　化合物１５７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５６から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．
３０（ｓ，１Ｈ）　８．１５（ｓ，１Ｈ）　７．７３（ｍ，２Ｈ）　７．６９（ｍ，２Ｈ
）　７．３４（ｄ，Ｊ＝８．３２Ｈｚ，１Ｈ）　７．２９（ｄ，Ｊ＝８．３２Ｈｚ，１Ｈ
）　４．１４（ｓ，３Ｈ）　３．６３－３．８５（ｍ，８Ｈ）　２．４４（ｓ，３Ｈ）．
　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２４Ｈ２４Ｎ３Ｏ３における計算値、４０２；実測値、４０２．
【１５１０】
化合物２６０：Ｎ－メトキシ－３－（８－メトキシ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３
－ｂ］インドール－５－イル）ベンズアミド
【１５１１】
【化４１５】

【１５１２】
　化合物１５７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５６から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　８．
２４（ｓ，１Ｈ）　８．０８（ｍ，１Ｈ）　８．０３（ｍ，１Ｈ）　７．９０（ｍ，１Ｈ
）　７．８４（ｍ，１Ｈ）　７．６８（ｔ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．２１（ｄ，
Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．１８（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　４．１１（ｓ，
３Ｈ）　３．８５（ｓ，３Ｈ）　２．３５（ｓ，３Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２１Ｈ２０Ｎ

３Ｏ３における計算値、３６２；実測値、３６２．
【１５１３】
化合物２６１：５－（３－エタンスルホニル－フェニル）－８－（シクロプロピルメトキ
シ）－３－メチル－９Ｈ－ジピリド［２，３－ｂ；４’，３’－ｄ］ピロール
【１５１４】
【化４１６】

【１５１５】
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　化合物５２の調製で概説した手順において、シクロプロパンアミンを用いることで、表
題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）　δ　
８．３５（ｓ，１Ｈ）　８．２０（ｓ，１Ｈ）　８．０２（ｍ，２Ｈ）　７．８３（ｍ，
３Ｈ）　３．４３（ｑ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．０（ｍ，１Ｈ）　２．３７（ｓ
，３Ｈ）　１．３１（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，３Ｈ）　０．９３（ｍ，２Ｈ）　０．６７
（ｍ，２Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２３Ｎ４Ｏ２Ｓにおける計算値、４０７；実測値
、４０７．
【１５１６】
化合物２６２：Ｎ－（２－（ジエチルアミノ）エチル）－５－（３－（エチルスルホニル
）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド
【１５１７】
【化４１７】

【１５１８】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。　
ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　Ｃ２８Ｈ３４Ｎ４Ｏ３Ｓ　における計算値、５０６．２；実測値
、５０７．４　［Ｍ＋Ｈ］＋

【１５１９】
化合物２６３：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（
３－モルホリノプロピル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミ
ド
【１５２０】

【化４１８】

【１５２１】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。　
ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　Ｃ２９Ｈ３４Ｎ４Ｏ４Ｓ　における計算値、５３４．６；実測値
、５３５．７　［Ｍ＋Ｈ］＋

【１５２２】
化合物２６４：１－（３－（ベンジルオキシ）プロポキシ）－４－クロロ－２－ヨードベ
ンゼン
【１５２３】
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【化４１９】

【１５２４】
　撹拌した、４－クロロ－２－ヨードフェノール（２０．０ｇ，７８．６ｍｍｏｌ）の無
水ＴＨＦ（３００．０ｍＬ）溶液に、３－（ベンジルオキシ）プロパン－１－オール（１
８．７５ｍＬ，１１７．９ｍｍｏｌ）およびトリフェニルホスフィン（３０．９２ｇ，１
１７．９ｍｍｏＬ）を順に加えた。反応混合物を０℃に冷却し、それにジイソプロピルア
ゾジカルボキシレート（２２．８ｍＬ，１１７．９ｍｍｏｌ）を１滴ずつ加えた。添加終
了後、さらに０℃で０．５時間、次いで室温で１２時間継続して撹拌した。真空中で溶媒
を除去し、残渣をシリカゲルカラムクロマトグラフィーで精製して、表題化合物２６４（
２８．５ｇ，９０％）を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＨＬＯＲＯＦＯＲＭ－
ｄ）　δ　ｐｐｍ　２．０８（ｐ，Ｊ＝５．２Ｈｚ，２Ｈ）　３．６９（ｔ，Ｊ＝５．６
８Ｈｚ，２Ｈ）　４．０６（ｔ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，２Ｈ）　４．４９（ｓ，２Ｈ）　６
．６８（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．１９－７．３０（ｍ，６Ｈ）　７．６９（
ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ）．
【１５２５】
化合物２６５：Ｎ－（２－（３－（ベンジルオキシ）プロポキシ）－５－クロロフェニル
）－３－ブロモ－５－メチルピリジン－２－アミン
【１５２６】
【化４２０】

【１５２７】
　オーブンで乾燥した１．０Ｌ丸底フラスコ中に、化合物２６４（３１．０ｇ，７６．９
ｍｍｏｌ）、３－ブロモ－５－メチルピリジン－２－アミン（１５．８４ｇ，８４．６９
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ｍｍｏｌ）、Ｐｄ２（ｄｂａ）３（３．５２ｇ，３．８４ｍｍｏｌ）、キサントホス（６
．６７ｇ，１１．５３ｍｍｏｌ）およびＮａｔＢｕＯ（１１．０９ｇ，１１５．３ｍｍｏ
ｌ）を、室温で順に加えた。固体の物質を５分間真空下に維持し、次いで窒素を補充した
。乾燥し、脱気したジオキサン（３００ｍＬ）を加える前に、このプロセスを３回繰り返
した。不均質な混合物を室温で１５分間、次いで９０℃で２時間撹拌した。反応が終了し
た際、最後にエーテルで希釈し、数回洗浄しながらシリカゲルの小プラグを通して濾過し
た。洗浄液および濾液はすべて混合して真空中で濃縮し、粗製残渣をフラッシュクロマト
グラフィーでさらに精製し、表題化合物２６５（２６．６，７５％）を得た。　１Ｈ　Ｎ
ＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．０７　（ｐ，Ｊ＝６．１３Ｈ
ｚ，２Ｈ）　２．２２（ｓ，３Ｈ）　３．６６（ｔ，Ｊ＝６．３２Ｈｚ，２Ｈ）　４．１
８（ｔ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，２Ｈ）　４．４８（ｓ，２Ｈ）　６．９５（ｄｄ，Ｊ＝２．
４，　８．５９，Ｈｚ，１Ｈ）　７．０６（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，１Ｈ）　７．１８－
７．２９（ｍ，５Ｈ）　７．８２（ｓ，１Ｈ）　７．８９（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ
）　８．１２（ｓ，１Ｈ）　８．６０（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ）；　　［Ｍ＋Ｈ］
　Ｃ２２Ｈ２３ＢｒＣｌＮ２Ｏ２における計算値、４６１．１；実測値、４６１．２．
【１５２８】
化合物２６６：８－（３－（ベンジルオキシ）プロポキシ）－５－クロロ－３－メチル－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１５２９】
【化４２１】

【１５３０】
　Ｐｄ（ＯＡｃ）２（１．２５ｇ，５．５６ｍｍｏｌ）およびＤＢＵ（２４．９ｍＬ，１
６６．９ｍｍｏｌ）を、窒素雰囲気下、撹拌した、化合物２６５（２５．７ｇ，５５．６
５ｍｍｏｌ）の脱気無水ＤＭＦ（２００ｍＬ）溶液に加えた。１５５℃で６時間撹拌した
後、反応物を周囲温度に冷却し、水（２５０ｍＬ）を加えてクエンチした。固体の沈殿を
濾過し、水で十分に洗浄した。残渣をエーテルで粉末化し、濾過し、真空下で乾燥して、
表題化合物２６６（１２．７２ｇ，６０％）を得た。これを直接次の工程に用いた。　１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．０６（ｐ，Ｊ＝６．２
５Ｈｚ，２Ｈ）　２．４７（ｓ，３Ｈ）　３．７５（ｔ，Ｊ＝６．３２Ｈｚ，２Ｈ）　４
．２５（ｔ，Ｊ＝６．１９Ｈｚ，２Ｈ）　４．５０（ｓ，２Ｈ）　７．０３（ｄ，Ｊ＝８
．３４Ｈｚ，１Ｈ）　７．１４（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　７．２１－７．３３（
ｍ，５Ｈ）　８．３６（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　８．５０（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈ
ｚ，１Ｈ）　１２．０９（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２２ＣｌＮ２Ｏ２における
計算値、３８１．１；実測値、３８１．３．
【１５３１】
化合物２６７：３－（５－クロロ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－８－イルオキシ）プロパン－１－オール
【１５３２】
【化４２２】

【１５３３】
　化合物２６６（６．５ｇ，１７．０６ｍｍｏｌ）を、２５％ギ酸のＭｅＯＨ（４００ｍ
Ｌ）溶液中に取り、Ｎ２雰囲気下、１０％Ｐｄ－Ｃ（１．５ｇ）で処理した。２４時間撹



(298) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

拌した後、反応混合物をセライトの小プラグを通して濾過した。濾過ケーキをＴＨＦで数
回洗浄した。合わせた濾液および洗浄液を濃縮し、最少体積の温ＤＭＦ中に溶解して、溶
液を３０％ＮＨ３水溶液で塩基性にした。固体の沈殿を濾過して回収した。固体の残渣を
水で十分に洗浄し、真空下で乾燥して、表題化合物２６７（３．４７ｇ，７０％）を与え
た。この化合物は、さらに精製することなく次の工程に用いた。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００
ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．９６（ｐ，Ｊ＝６．１３Ｈｚ，２Ｈ）　２
．４７（ｓ，３Ｈ）　３．６９（ｑ，Ｊ＝５．８１Ｈｚ，２Ｈ）　４．２３（ｔ，Ｊ＝６
．１９Ｈｚ，２Ｈ）　４．５５（ｔ，Ｊ＝５．１８Ｈｚ，１Ｈ）　７．０３（ｄ，Ｊ＝８
．３４Ｈｚ，１Ｈ）　７．１４（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，１Ｈ）　８．３５（ｓ，１Ｈ）
　８．４９（ｓ，１Ｈ）　１２．０９（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１５Ｈ１６ＣｌＮ２

Ｏ２における計算値、２９０．１；実測値、２９１．３．
【１５３４】
化合物２６８：５－クロロ－８－（３－ヨードプロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール
【１５３５】
【化４２３】

【１５３６】
　化合物２６７（４．７ｇ，１６．１６ｍｍｏｌ）のＣＨ２Ｃｌ２（１５０ｍＬ）懸濁液
に、Ｎ２雰囲気下、室温でトリフェニルホスフィン（６．３６ｇ，２４．２ｍｍｏｌ）、
イミダゾール（１．５４ｇ，２２．６２ｍｍｏｌ）およびヨウ素（４．９３ｇ，１９．３
９ｍｍｏｌ）を順に加えた。１６時間撹拌した後、反応混合物を直接濾過し、得られた固
体をエーテルで２回洗浄して、表題化合物２６８を黄色固体として得、さらに精製するこ
となく直接次の工程に用いた。
【１５３７】
化合物２６９：２－（（３－（５－クロロ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール－８－イルオキシ）プロピル）－（エチル）アミノ）エタノール
【１５３８】

【化４２４】

【１５３９】
　前の工程で得られた粗製生成物２６８（５．４ｇ，１６．７２ｍｍｏｌ）を無水ＤＭＦ
（５０ｍＬ）中に取り、Ｎ２雰囲気下、２－（エチルアミノ）エタノール（４．８９ｍＬ
，５０．１６ｍｍｏｌ）で処理した。反応混合物を５０℃で４時間加熱し、室温まで冷却
し、それに水（１００ｍＬ）を加えた。固体の沈殿を濾過して、水（３×５０ｍＬ）で洗
浄した。真空下で残渣を乾燥し、次いでシリカゲルカラム精製に付して、表題化合物２６
９（２工程後２．８１ｇ，４８％）を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－
ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．９４（ｔ，Ｊ＝７．０７Ｈｚ，３Ｈ）　１．９０（ｐ，Ｊ＝６
．５１Ｈｚ，２Ｈ）　２．４７（ｓ，３Ｈ）　２．４８－２．５３（ｍ，４Ｈ）　２．６
８（ｔ，Ｊ＝６．８２Ｈｚ，２Ｈ）　３．４４（ｔ，Ｊ＝６．４４Ｈｚ，２Ｈ）　４．１
９（ｔ，Ｊ＝６．１９Ｈｚ，２Ｈ）　４．３２（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　７．０１（ｄ，Ｊ
＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　７．１１（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　８．３５（ｄ，Ｊ
＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　８．４９（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　１２．１４（ｂｒ



(299) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

．ｓ．，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１９Ｈ２５ＣｌＮ３Ｏ２における計算値、３６２．２；
実測値、３６２．２．
【１５４０】
化合物２７０：２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３
－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチ
ル）アミノ）エタノール
【１５４１】
【化４２５】

【１５４２】
　Ｐｄ（ｄｂａ）２（２８６ｍｇ，０．５ｍｍｏｌ）、ＰＣｙ３（１．４ｍＬ，２０％ｗ
ｔトルエン溶液，０．９９ｍｍｏｌ）およびＣｓ２ＣＯ３（３．２４ｇ，９．９６ｍｍｏ
ｌ）を、窒素雰囲気下、撹拌した化合物２６９（１．２ｇ，３．３２ｍｍｏｌ）および２
－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－４，４，５，５－テトラメチル－１
，３，２－ジオキサボロラン（２．５５ｇ，８．２９ｍｍｏｌ）の脱気無水ジオキサン（
５０ｍＬ）溶液に加えた。６時間還流しながら撹拌した後（油浴の温度１２０℃）、反応
物をＥｔＯＡｃで希釈し、セライトの小パッドを通して濾過した。残渣をＥｔＯＡｃおよ
びＣＨ２Ｃｌ２中の１０％ＭｅＯＨで十分に洗浄した。洗浄液および濾液はすべて真空中
で濃縮し、粗製残渣を分取ＨＰＬＣを通して精製して、表題化合物２７０（１．３１ｇ，
７８％）を与えた。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１
．０９（ｔｄ，Ｊ＝６．６９，　３．２８Ｈｚ，２Ｈ）　１．１５（ｄｄ，Ｊ＝４．８０
，　２．０２Ｈｚ，２Ｈ）　１．２９（ｔ，Ｊ＝７．２０Ｈｚ，３Ｈ）　２．２４－２．
２８（ｍ，２Ｈ）　２．２８（ｓ，３Ｈ）　２．９８－３．０５（ｍ，１Ｈ）　３．２３
－３．３２（ｍ，４Ｈ）　３．５４－３．５１　（（ｂｒ．ｍ，２Ｈ）　３．８０（ｔ，
Ｊ＝５．１８Ｈｚ，２Ｈ）　４．３３（ｔ，Ｊ＝５．５６Ｈｚ，２Ｈ）　７．１０（ｄ，
Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ）　７．１６（ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ）　７．５８（ｓ，１Ｈ
）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９６（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ
）　８．０１（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０９（ｍ，１Ｈ）　８．３０（ｓ，
１Ｈ）　９．２８（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２．０３（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２８

Ｈ３４Ｎ３Ｏ４Ｓにおける計算値、５０８．２；実測値、５０８．２．
【１５４３】
化合物２７１：ジ－ｔｅｒｔ－ブチル－２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスル
ホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオ
キシ）プロピル）（エチル）アミノ）エチル　ホスフェート
【１５４４】
【化４２６】

【１５４５】



(300) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

　化合物２７０（１．５３ｇ，３．０２ｍｍｏｌ）の乾燥ＤＭＦ（１５ｍＬ）溶液に、室
温で、テトラゾール（２６．８ｍＬ，１２．０８ｍｍｏｌ，ＣＨ３ＣＮ中０．４Ｍ溶液）
およびジ－ｔｅｒｔ－ブチル－ジエチルホスホルアミダイト（１．８１ｍＬ，６．０５ｍ
ｍｏｌ）を順に加え、Ｎ２雰囲気下で３時間撹拌した。次いで反応混合物を－６０℃に冷
却し、そこにモノペルオキシフタル酸　マグネシウム塩（８９６ｍｇ，１．８１ｍｍｏｌ
）のＤＭＦ（１０ｍＬ）溶液をゆっくり加えた。生じた混合物を－６０℃で１．５時間撹
拌し、その後メタ重亜硫酸ナトリウム（５．７４ｇ，３０．２ｍｍｏｌ）水（２０ｍＬ）
溶液をそれに加えた。次いで、混合物を常温まで温めた。真空下で溶媒を除去し、シリカ
ゲルカラムクロマトグラフィー、次いで分取ＨＰＬＣで残渣を精製して、表題化合物２７
１（１．１ｇ，５２％）を得た。
【１５４６】
化合物２７２：２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３
－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチ
ル）アミノ）エチル　二水素リン酸
【１５４７】
【化４２７】

【１５４８】
　化合物２７１（４６２ｍｇ，０．６６ｍｍｏｌ）を、ジオキサン（１０ｍＬ）中で４Ｎ
　ＨＣｌに取り、室温で１６時間撹拌した。真空中で溶媒を除去し、表題化合物２７２を
黄色の二塩酸塩（４２７ｍｇ，９８％）として得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｄ
ＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．０６－１．１１（ｍ，２Ｈ）　１．１３－１．１６（
ｍ，２Ｈ）　１．３２（ｔ，Ｊ＝７．２０Ｈｚ，３Ｈ）　２．２９（ｓ，３Ｈ）　２．３
４－２．３１（ｍ，２Ｈ），　２．９８－３．０５（ｍ，１Ｈ）　３．２９（ｑ，Ｊ＝７
．０７Ｈｚ，２Ｈ）　３．４７（ｔ，Ｊ＝４．６７Ｈｚ，２Ｈ）　３．５４（ｂｒ．ｔ，
Ｊ＝７．２Ｈｚ，２Ｈ）　４．２８－４．３５（ｍ，４Ｈ）　７．１１－７．１４（ｍ，
１Ｈ）　７．１６－７．２０（ｍ，１Ｈ）　７．６５（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　
７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９６（ｄｔ，Ｊ＝７．７７，　１．２９
Ｈｚ，１Ｈ）　８．０１（ｄｔ，Ｊ＝７．８３，　１．３９Ｈｚ，１Ｈ）　８．０９（ｔ
，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　８．３１（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　１２．３５（
ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２８Ｈ３５Ｎ３Ｏ７ＰＳにおける計算値、５８８．
２；実測値、５８８．１．
【１５４９】
　化合物２７２の遊離塩基は以下のように調製した。化合物２７２（７３０ｍｇ，１．１
０５ｍｍｏｌ）のＭｅＯＨ（１５ｍＬ）溶液に、シクロヘキセンオキシド（２．２３ｍＬ
，２２．１ｍｍｏｌ，２０当量）を加え、４８時間撹拌した。白色固体を分離して除いた
。反応混合物をジエチルエーテルで希釈し、濾過した。残渣をジエチルエーテルで十分に
洗浄し、高真空下で２４時間乾燥し、遊離塩基（６３０ｍｇ，９７％）を白色固体として
得た。
【１５５０】
　化合物２７２の二ナトリウム塩は以下のように調製した。撹拌した、化合物２７２（１
１６ｍｇ，０．１９７ｍｍｏｌ）の遊離塩基形態のＭｅＯＨ（４ｍＬ）懸濁液に、ＮａＯ
Ｍｅ溶液（０．８７ｍＬ，０．４３４ｍｍｏｌ，０．５Ｍ　ＭｅＯＨ溶液）を０℃で加え
た。生じた混合物を０℃で１時間、そして室温で１時間撹拌することによって、反応混合
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物が均質且つ淡黄色になった。溶媒を除去し、残渣を高真空中で２４時間乾燥して、２７
２（１２２ｍｇ，９８％）のビスナトリウム塩を淡黄色固体として得た。
【１５５１】
化合物２７３：Ｎ－シクロプロピル－３－（８－（３－（エチル（２－ヒドロキシエチル
）アミノ）プロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イ
ル）ベンズアミド
【１５５２】
【化４２８】

【１５５３】
　化合物２７０の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物２６９（１９５ｍ
ｇ，０．５４ｍｍｏｌ）および３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニルボロン酸か
ら、表題化合物２７３（１８８ｍｇ，７２％）を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨ
ｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．５３－０．５９（ｍ，２Ｈ）　０．６８－０．
７１（ｍ，２Ｈ）　１．２９（ｔｄ，Ｊ＝７．１４，　２．９１Ｈｚ，３Ｈ）　２．２２
－２．２６（ｍ，２Ｈ）　２．２５（ｓ，３Ｈ）　２．８７（ｄｄ，Ｊ＝７．４５，　３
．６６Ｈｚ，１Ｈ）　３．２７（ｂｒ．ｄ，Ｊ＝２．７８Ｈｚ，４Ｈ）　３．４８－３．
６７（ｂｒ．ｍ，４Ｈ）　４．３１（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　７．０５（ｄｄ，Ｊ＝７．９
６，　３．４１Ｈｚ，１Ｈ）　７．１２（ｄｄ，Ｊ＝３．２８，　８．４Ｈｚ，１Ｈ）　
７．５３（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　７．６２（ｔｄ，Ｊ＝７．７１，　３．２８Ｈｚ，１Ｈ
）　７．７１（ｍ，１Ｈ）　７．９２（ｂｒ．ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　８．０３
（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　８．２７（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　８．５５（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）
　９．２１（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１１．９６（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２

９Ｈ３５Ｎ４Ｏ３における計算値、４８７．３；実測値、４８７．２．
【１５５４】
化合物２７４：ジ－ｔｅｒｔ－ブチル－２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルカル
バモイル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イル
オキシ）プロピル）（エチル）アミノ）エチル　ホスフェート
【１５５５】
【化４２９】

【１５５６】
　化合物２７１の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、化合物２７３から表題化
合物を調製した。
【１５５７】
化合物２７５：２－（（３－（５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－
３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エ
チル）アミノ）エチル　二水素リン酸
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【１５５８】
【化４３０】

【１５５９】
　化合物２７２の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、化合物２７４から表題化
合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．
５４－０．５９（ｍ，２Ｈ）　０．６７－０．７２（ｍ，２Ｈ）　１．３２（ｔ，Ｊ＝７
．２０Ｈｚ，３Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２．３４　２．２９（ｍ，２Ｈ）　２．８
７（ｔｄ，Ｊ＝７．３３，　４．０４Ｈｚ，１Ｈ）　３．２９（ｑ，Ｊ＝７．０７Ｈｚ，
２Ｈ）　３．４８（ｔ，Ｊ＝４．６７Ｈｚ，２Ｈ）　３．５７（ｂｒ．ｔ．，Ｊ＝７．６
２Ｈｚ，２Ｈ）　４．２５－４．３４（ｍ，４Ｈ）　７．０７（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，
１Ｈ）　７．１５（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．５８（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，
１Ｈ）　７．６２（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．７３（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，
１Ｈ）　７．９３（ｄｄ，Ｊ＝７．５８，　１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　８．０４（ｔ，Ｊ＝
１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．２８（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　８．５６（ｄ，Ｊ＝
４．２９Ｈｚ，１Ｈ）　１２．２２（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２９Ｈ３６Ｎ

４Ｏ６Ｐにおける計算値、５６７．２；実測値、５６７．１．
【１５６０】
化合物２７６：２－（（３－（４－クロロ－６－メチル－９Ｈ－カルバゾール－１－イル
オキシ）プロピル）（エチル）アミノ）－エタノール
【１５６１】
【化４３１】

【１５６２】
　化合物２７０の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物２６９（１．５３
ｇ，４．２４ｍｍｏｌ）および３－（エチルスルホニル）フェニルボロン酸から、表題化
合物（１．１５ｇ，５５％）を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ

６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．２９（ｔ，Ｊ＝７．
２０Ｈｚ，３Ｈ）　２．２－２．２７（ｍ，２Ｈ）　２．２７（ｓ，３Ｈ）　３．２４－
３．３２（ｍ，４Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．４８－３．５５
（ｍ，２Ｈ）　３．８０（ｔ，Ｊ＝５．０５Ｈｚ，２Ｈ）　４．３２（ｔ，Ｊ＝５．６８
Ｈｚ，２Ｈ）　７．１０（ｄ，Ｊ＝８．４，Ｈｚ，１Ｈ）　７．１５（ｄ，Ｊ＝８．４，
Ｈｚ，１Ｈ）　７．５６（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　７．８６（ｔ，Ｊ＝７．７１
Ｈｚ，１Ｈ）　７．９６－８．０２（ｍ，２Ｈ）　８．０７（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１
Ｈ）　８．３０（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　９．２５（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２
．０３（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２７Ｈ３３Ｎ３Ｏ４Ｓにおける計算値、４９６．２
；実測値、４９６．４．
【１５６３】
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化合物２７７：２－（エチル（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－
メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）アミノ）
エチル　リン酸　ジ－ｔｅｒｔ－ブチル　
【１５６４】
【化４３２】

【１５６５】
　化合物２７２の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物２７６（１２４ｍ
ｇ，０．２５ｍｍｏｌ）から表題化合物２７７を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨ
ｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．９８（ｔ，Ｊ＝７．０７Ｈｚ，３Ｈ）　１．１
７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．３６（ｓ，１８　Ｈ）　１．９５（ｍ，２Ｈ）
　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２．５７（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　２．７０（ｔ，Ｊ
＝６．４４Ｈｚ，２Ｈ）　２．７６（ｔ，Ｊ＝６．８２Ｈｚ，２Ｈ）　３．４０（ｑ，Ｊ
＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．８９（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　４．２６（ｔ，Ｊ
＝６．０６Ｈｚ，２Ｈ）　７．０５（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ）　７．１２（ｄ，Ｊ＝
８．４Ｈｚ，１Ｈ）　７．５４（ｓ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）
　７．９８（ｄｔ，Ｊ＝１．２，　７．６Ｈｚ，２Ｈ）　８．０７（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈ
ｚ，１Ｈ）　８．２７（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０２（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ
＋Ｈ］　Ｃ３５Ｈ５１Ｎ３Ｏ７ＰＳにおける計算値、６８８．３；実測値、６８８．６．
【１５６６】
化合物２７８：２－（エチル（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－
メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）アミノ）
エチル　二水素リン酸
【１５６７】

【化４３３】

【１５６８】
　化合物２７２の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物２７７から表題化
合物２７８の二塩酸塩を合成した。　　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）
　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．３３（ｔ，Ｊ＝７．２０
Ｈｚ，３Ｈ）　２．２９（ｓ，３Ｈ）　２．２８－２．３６（ｍ，２Ｈ）　３．２９（ｑ
，Ｊ＝６．９９Ｈｚ，２Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．４８（ｂ
ｒ．ｍ，２Ｈ）　３．５７（ｂｒ．ｔ，Ｊ＝７．６Ｈｚ，２Ｈ）　４．２９－４．３６（
ｍ，４Ｈ）　７．１４－７．２３（ｍ，２Ｈ）　７．７０（ｓ，１Ｈ）　７．８６（ｔ，
Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９９（ｔ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，２Ｈ）　８．０９（ｓ，
１Ｈ）　８．３３（ｓ，１Ｈ）　１０．８６（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２．５９（ｂｒ．
ｓ．，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２７Ｈ３５Ｎ３Ｏ７ＰＳにおける計算値、５７６．２；実
測値、５７６．１．
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【１５６９】
化合物２７９：１－メチル－４－（（４－ニトロフェノキシ）メチル）ピペリジン
【１５７０】
【化４３４】

【１５７１】
　無水ＤＭＳＯ（６０ｍＬ）中のｐ－クロロニトロベンゼン（６．０ｇ，３８ｍｍｏｌ）
および１－メチル－４－ピペリジンメタノール（４．９１ｇ，３８ｍｍｏｌ）の混合物に
、Ｎ２雰囲気下、室温で、ＮａＨ（１．８２ｇ，４５．６ｍｍｏｌ）を少しずつ加えた。
添加終了後、反応混合物を４０℃に温め、さらに２時間撹拌した。反応物を水でクエンチ
し、生成物をＥｔＯＡｃで抽出した。有機相をブラインで洗浄し、Ｎａ２ＳＯ４で乾燥し
た。粗製生成物をエーテルから再結晶化して、６．６ｇ（６９％）の表題化合物を橙色固
体として得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＨＬＯＲＯＦＯＲＭ－ｄ）　δ　ｐｐ
ｍ　１．５９－１．７２（ｍ，２Ｈ）　１．９２（ｄ，Ｊ＝１１．３７Ｈｚ，３Ｈ）　２
．１９（ｔ，Ｊ＝１１．４９Ｈｚ，２Ｈ）　２．４４（ｓ，３Ｈ）　３．０９（ｄ，Ｊ＝
１１．１２Ｈｚ，２Ｈ）　３．９３（ｄ，Ｊ＝５．３１Ｈｚ，２Ｈ）　６．９３（ｄ，Ｊ
＝９．２Ｈｚ，２Ｈ）　８．２０（ｄ，Ｊ＝９．６Ｈｚ，２Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１３Ｈ

１９Ｎ２Ｏ-３における計算値、２５１．２；実測値、２５１．４．       
【１５７２】
化合物２８０：４－（（２－ヨード－４－ニトロフェノキシ）メチル）－１－メチルピペ
リジン
【１５７３】

【化４３５】

【１５７４】
　オーブンで乾燥した２００ｍＬ丸底フラスコに、化合物２７９（６．０ｇ，２３．９ｍ
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ｍｏｌ）および固体ヨウ素（３．０３ｇ，１１．９ｍｍｏｌ）を充填した。それに濃Ｈ２

ＳＯ４（４０ｍＬ）を加え、次いでＮａＩＯ３（２．３６ｇ，１１．９ｍｍｏｌ）を少し
ずつ加えて、反応物の温度を３０℃未満に維持した。４時間後、反応混合物を冷水（１６
０ｍＬ）へ注いだ。１０％Ｎａ２ＳＯ３水溶液（１６０ｍＬ）を加え、混合物を１時間撹
拌した。固体を分離して除き、濾過して回収した。濾液を５０％ＮａＯＨ水溶液を用いて
塩基性化し、エーテルで抽出した。エーテル相をブラインで洗浄し、Ｎａ２ＳＯ４で乾燥
した。減圧下で溶媒を除去し、二度目のヨウ化生成物を得た。合わせた固体をシリカゲル
カラムクロマトグラフィーで精製して、５．０ｇ（５６％）の表題化合物を得た。　１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＨＬＯＲＯＦＯＲＭ－ｄ）　δ　ｐｐｍ　２．２４（ｂｒ．
ｍ．，５Ｈ）　２．７８－２．８８（ｍ，２Ｈ）　２．８９（ｄ，Ｊ＝４．８０Ｈｚ，３
Ｈ）　３．７０（ｄ，Ｊ＝１１．８７Ｈｚ，２Ｈ）　４．０７（ｄ，Ｊ＝３．５４Ｈｚ，
２Ｈ）　６．８４（ｄ，Ｊ＝９．０９Ｈｚ，１Ｈ）　８．２６（ｄｄ，Ｊ＝２．８，　８
．８Ｈｚ，１Ｈ）　８．６８（ｄ，Ｊ＝２．７８Ｈｚ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１３Ｈ１

８ＩＮ２Ｏ-３における計算値、３７７．０；実測値、３７７．２．
【１５７５】
化合物２８１：３－ブロモ－５－クロロ－Ｎ－（２－（（１－メチルピペリジン－４－イ
ル）メトキシ）－５－ニトロフェニル）ピリジン－２－アミン
【１５７６】
【化４３６】

【１５７７】
　オーブンで乾燥した２００ｍＬ丸底フラスコ中に、化合物２８０（５．０ｇ，１３．３
ｍｍｏｌ）、３－ブロモ－５－クロロピリジン－２－アミン（２．７６ｇ，１３．３ｍｍ
ｏｌ）、Ｐｄ２（ｄｂａ）３（６１０ｍｇ，０．６６ｍｍｏｌ）、キサントホス（１．１
５ｇ，１．９９ｍｍｏｌ）およびＮａｔＢｕＯ（１．９２ｇ，１９．９３ｍｍｏｌ）を、
順に室温で加えた。固体の物質を５分間真空下に維持し、次いで窒素を補充した。乾燥、
脱気したジオキサン（６０ｍＬ）を加える前に、このプロセスを３回繰り返した。不均質
な混合物を室温で１５分間、次いで１００℃で１時間撹拌した。反応完了後、混合物をＣ
Ｈ２Ｃｌ２で希釈し、シリカゲルの小プラグを通して濾過した。濾液を真空で濃縮し、粗
製残渣をフラッシュクロマトグラフィーで精製して、３．７６ｇ（６２％）の表題化合物
を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．３９　（
ｄｑ，Ｊ＝３．６，　１２．０Ｈｚ，２Ｈ）　１．７１－１．７８（ｍ，３Ｈ）　１．９
２（ｔ，Ｊ＝１１．３７Ｈｚ，２Ｈ）　２．１８（ｓ，３Ｈ）　２．８１（ｂｒ．ｄ，Ｊ
＝１０．８６Ｈｚ，２Ｈ）　４．１１（ｄ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，２Ｈ）　７．２７（ｄ，
Ｊ＝９．０９Ｈｚ，１Ｈ）　７．９６（ｄｄ，Ｊ＝８．９７，　２．９１Ｈｚ，１Ｈ）　
８．２９（ｄ，Ｊ＝２．０Ｈｚ，１Ｈ）　８．３７（ｄ，Ｊ＝２．０Ｈｚ，１Ｈ）　９．
２３（ｄ，Ｊ＝３．０３Ｈｚ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１８Ｈ２１ＢｒＣｌＮ４Ｏ-３に
おける計算値、４５５．０；実測値、４５５．２．
【１５７８】
化合物２８２：Ｎ１－（３－ブロモ－５－クロロピリジン－２－イル）－６－（（１－メ
チルピペリジン－４－イル）メトキシ）ベンゼン－１，３－ジアミン
【１５７９】
【化４３７】
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【１５８０】
　化合物２８１、メタバナジン酸アンモニウム（０．０５３ｇ，０．４５ｍｍｏｌ）、リ
ン酸，トリフェニルエステル（０．１ｍＬ，０．４ｍｍｏｌ）および５％Ｐｔ／Ｃ（０．
３５ｇ）の混合物を、水素雰囲気下、一晩撹拌した。反応完了後、反応物をセライトを通
して濾過し、真空で濃縮した。ジクロロメタン（５ｍＬ）中で残渣を再構成し、シリカゲ
ルの小プラグを通し、適切な画分を真空で乾燥した。粗製生成物をアセトニトリルから再
結晶化して、１．７５ｇ（５２．０％）の表題化合物を黄褐色固体として得た。　１Ｈ　
ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．２５－１．４４（ｍ，２Ｈ
）　１．６６－１．８３（ｍ，３Ｈ）　１．９３－２．１２（ｍ，２Ｈ）　２．２４（ｓ
，３Ｈ）　２．８７（ｄ，Ｊ＝１１．１２Ｈｚ，２Ｈ）　３．８０（ｄ，Ｊ＝５．８１Ｈ
ｚ，２Ｈ）　４．７０（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　６．２０（ｄｄ，Ｊ＝８．５９，　２．７
８Ｈｚ，１Ｈ）　６．７５（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．６６（ｄ，Ｊ＝２．７
８Ｈｚ，１Ｈ）　７．９１（ｓ，１Ｈ）　８．１８－８．２０（ｍ，１Ｈ）　８．２０－
８．２１（ｍ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１８Ｈ２２ＢｒＣｌＮ４Ｏにおける計算値、
４２７；実測値、４２７．２．
【１５８１】
化合物２８３：３－クロロ－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－アミン
【１５８２】
【化４３８】

【１５８３】
　Ｐｄ（ＯＡｃ）２（６．３ｍｇ，５ｍｏｌ％）、２－（ジシクロヘキシルホスフィノ）
ビフェニル（９．９ｍｇ，５ｍｏｌ％）、ＤＢＵ（０．１７ｍｌ，１．１２ｍｍｏｌ）、
および脱気したＤＭＡｃ（１ｍｌ）を、８０℃で３０分間撹拌した。次に、化合物２８２
（０．２４ｇ，０．５６ｍｍｏｌ）を加え、混合物を１３０℃で一晩撹拌した。反応完了
後、混合物にＨ２Ｏを加え、懸濁液を与えた。生じた固体を濾過し、Ｈ２Ｏでリンスし、
減圧乾燥して、０．１７ｇ（８７．２％）の表題化合物を暗茶色固体として得た。　１Ｈ
　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８－１．３９（ｍ，２
Ｈ）　１．６７－１．９０（ｍ，５Ｈ）　２．１６（ｓ，３Ｈ）　２．８０（ｄ，Ｊ＝１
０．３６Ｈｚ，２Ｈ）　３．８７（ｄ，Ｊ＝６．３２Ｈｚ，２Ｈ）　５．３５（ｓ，２Ｈ
）　６．３７（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　６．８５（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，１Ｈ
）　８．３１（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ）　８．６５（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ
）　１１．８４（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１８Ｈ２１ＣｌＮ４Ｏにおけ
る計算値、３４５；実測値、３４５．３．
【１５８４】
化合物２８４：３－クロロ－５－ヨード－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メ
トキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１５８５】
【化４３９】

【１５８６】
　化合物２８３（０．１６ｇ，０．４７ｍｍｏｌ）および６Ｎ　ＨＣｌ（３．３ｍｌ）の
混合物に、亜硝酸ナトリウム（０．０３５ｇ，０．５ｍｍｏｌ）をＨ２Ｏ（３ｍｌ）溶液
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ウム（０．２４ｇ，１．４４ｍｍｏｌ）をＨ２Ｏ溶液として５分間かけて加えた。反応完
了後、反応物をメタノール（１．０ｍｌ）および１０％亜硫酸ナトリウム（６．６ｍｌ）
、次いで５Ｎ　ＮａＯＨ（３．３ｍｌ）で希釈して懸濁液を与えた。生じた固体を濾過し
、Ｈ２Ｏでリンスし、減圧乾燥して、０．１７ｇ（７８．７％）の表題化合物を暗茶色固
体として得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．２
９－１．４４（ｍ，２Ｈ）　１．６０－２．２０（ｍ，５Ｈ）　２．２９（ｂｒ．ｓ．，
３Ｈ）　２．９４（ｍ，２Ｈ）　４．０２（ｄ，Ｊ＝６．５７Ｈｚ，２Ｈ）　６．９４（
ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．５９（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　８．５６（
ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　９．００（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１２．４９（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）
．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１８Ｈ１９ＣｌＩＮ３Ｏにおける計算値、４５６；実測値、４５６
．２．
【１５８７】
化合物２８５：３－（３－クロロ－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ
）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－シクロプロピルベンズア
ミド
【１５８８】
【化４４０】

【１５８９】
　化合物２８４（０．１７ｇ，０．３７ｍｍｏｌ）、３－（シクロプロピルカルバモイル
）フェニルボロン酸（１５２ｍｇ，０．７４ｍｍｏｌ）、Ｐｄ（ＰＰｈ３）４（２１．５
ｍｇ，５ｍｏｌ％）、炭酸カリウム（０．１ｇ，０．７４ｍｍｏｌ）、脱気したＤＭＡｃ
（４ｍｌ）およびＨ２Ｏ（１．５ｍｌ）の混合物を室温で３０分間撹拌した。次に、該混
合物を９０℃で１時間加熱した。反応完了後、反応物を濾過し、メタノールでリンスし、
真空で濃縮した。粗製生成物を分取ＨＰＬＣで精製して、０．０４８ｇ（２６．５％）の
表題化合物をオフホワイト固体として得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－
ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．５７（ｄｄ，Ｊ＝３．７９，　２．２７Ｈｚ，２Ｈ）　０．６
９（ｄｄ，Ｊ＝６．９５，　２．４０Ｈｚ，２Ｈ）　１．３４－１．４８（ｍ，２Ｈ）　
１．８２－１．９７（ｍ，５Ｈ）　２．１９（ｓ，３Ｈ）　２．８５（ｍ，３Ｈ）　４．
０８（ｄ，Ｊ＝６．５７Ｈｚ，２Ｈ）　７．０８（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．
１７（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　７．５９（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ）　７．
６４（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．７４（ｄｄｄ，Ｊ＝７．７１，　１．３９，
　１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　７．９４（ｄｔ，Ｊ＝７．８３，　１．３９Ｈｚ，１Ｈ）　８
．０３（ｔ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．４３（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　８
．５４（ｄ，Ｊ＝４．０４Ｈｚ，１Ｈ）　１２．３８（ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ

２８Ｈ２９Ｃｌ１Ｎ４Ｏ２における計算値、４８９；実測値、４８９．４．
【１５９０】
化合物２８６：３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－８－
（（１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インド
ール
【１５９１】
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【化４４１】

【１５９２】
　化合物２８５の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を調製した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．０８－１．２１（
ｍ，４Ｈ）　１．４５－１．５８（ｍ，２Ｈ）　１．９０－２．３５（ｍ，４Ｈ）　２．
８１（ｄ，Ｊ＝４．８０Ｈｚ，３Ｈ）　２．９７－３．１０（ｍ，３Ｈ）　３．５５（ｍ
，１Ｈ）　４．１２（ｄ，Ｊ＝７．０７Ｈｚ，２Ｈ）　７．１３－７．１７（ｍ，１Ｈ）
　７．２１－７．２５（ｍ，１Ｈ）　７．６５（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　７．８
７（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９７（ｄｄｄ，Ｊ＝７．７１，　１．３９，　
１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　８．０２－８．０７（ｍ，２Ｈ）　８．４７（ｄ，Ｊ＝２．５３
Ｈｚ，１Ｈ）　１２．４３（ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２７Ｈ２８ＣｌＮ３Ｏ３Ｓ
における計算値、５１０；実測値、５１０．２．　　
【１５９３】
化合物２８７：５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－フルオロ－８－（（１
－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１５９４】
【化４４２】

【１５９５】
　化合物２８５の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を調製した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１６（ｔ，Ｊ＝７
．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．４２－１．６１（ｍ，２Ｈ）　１．８０－２．３５（ｍ，５Ｈ
）　２．８１（ｄ，Ｊ＝４．５５Ｈｚ，３Ｈ）　２．９４－３．１０（ｍ，２Ｈ）　３．
４２（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．５４（ｄ，Ｊ＝１１．６２Ｈｚ，２Ｈ）　４
．１２（ｄ，Ｊ＝７．０７Ｈｚ，２Ｈ）　７．１０－７．１６（ｍ，１Ｈ）　７．１９－
７．２４（ｍ，１Ｈ）　７．４３（ｄｄ，Ｊ＝９．６０，　２．７８Ｈｚ，１Ｈ）　７．
８７（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９５－８．０６（ｍ，４Ｈ）　８．４７（ｄ
ｄ，Ｊ＝２．７８，　１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　１２．３０（ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］
　Ｃ２６Ｈ２８ＦＮ３Ｏ３Ｓにおける計算値、４８２；実測値、４８２．４．
【１５９６】
化合物２８８：４－（３－（ベンジルオキシ）プロポキシ）－３’－（エチルスルホニル
）－３－ヨードフェニル
【１５９７】
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【化４４３】

【１５９８】
　撹拌した、化合物１９７（９．７９ｇ，２５．２ｍｍｏｌ）、３－ベンジルオキシ－１
－プロパノール（５．０３ｇ，３０．３ｍｍｏｌ）およびトリフェニルホスフィン（８．
６ｇ，３３ｍｍｏｌ）のベンゼン（１００ｍＬ）溶液に、ＤＩＡＤ（６．３５ｍＬ，３３
ｍｍｏｌ）を０℃で１５分間かけて加えた。反応混合物を１時間かけて室温に加温し、さ
らに１２時間撹拌した。反応完了後、混合物を真空で濃縮した。残渣をＣＨ２Ｃｌ２（１
０ｍＬ）中に溶解し、シリカゲルで精製して、６．１ｇ（４５．１％）の表題化合物を得
た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１３（ｔ，Ｊ
＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．０１－２．０９（ｍ，２Ｈ）　３．３９（ｑ，Ｊ＝７．１
６Ｈｚ，２Ｈ）　３．６９（ｔ，Ｊ＝６．３２Ｈｚ，２Ｈ）　４．１９（ｔ，Ｊ＝６．０
６Ｈｚ，２Ｈ）　４．５１（ｓ，２Ｈ）　７．１７（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７
．１３（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．２３－７．３３（ｍ，５Ｈ）　７．６９－
７．８５（ｍ，２Ｈ）　８．０７（ｔ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　８．０１（ｄｔ，Ｊ
＝７．８３，　１．３９Ｈｚ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｎａ］　Ｃ２４Ｈ２５ＩＯ４ＳＮａに
おける計算値、５５９；実測値、５５９．２．
【１５９９】
化合物２８９：Ｎ－（４－（３－（ベンジルオキシ）プロポキシ）－３’－（エチルスル
ホニル）ビフェニル－３－イル）－３－ブロモ－５－クロロピリジン－２－アミン
【１６００】
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【化４４４】

【１６０１】
　Ｐｄ（ＯＡｃ）２（０．１２４ｇ，５ｍｏｌ％）、キサントホス（０．３１８ｇ，５ｍ
ｏｌ％）および脱気したトルエン（３０ｍＬ）の混合物を８０℃で３０分間撹拌した。こ
の混合物を、３－ブロモ－５－クロロピリジン－２－アミン（２．５１ｇ，１２．１ｍｍ
ｏｌ）、化合物２８８（５．９０ｇ，１１ｍｍｏｌ）、Ｃｓ２ＣＯ３（７．１７ｇ，２２
ｍｍｏｌ）および脱気したトルエン（３０ｍＬ）で満たした反応フラスコに加えた。混合
物を還流しながら５時間加熱した。反応完了後、混合物をＥｔＯＡｃで希釈し、Ｈ２Ｏ（
１００ｍＬ×１）およびブライン（１００ｍＬ×１）で洗浄した。有機相を乾燥（ＭｇＳ
Ｏ４）し、真空で濃縮して、５．０ｇ（７３．８％）の表題化合物を得た。　１Ｈ　ＮＭ
Ｒ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１５（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，
３Ｈ）　２．０１－２．１０（ｍ，２Ｈ）　３．３８（ｑ，Ｊ＝７．４１Ｈｚ，２Ｈ）　
３．６２（ｔ，Ｊ＝６．３２Ｈｚ，２Ｈ）　４．２４（ｔ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，２Ｈ）　
４．４７（ｓ，２Ｈ）　７．２０－７．３３（ｍ，５Ｈ）　７．４２（ｄｄ，Ｊ＝８．５
９，　２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　７．７５（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．８５（ｔ
，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　７．８３（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　７．９７－８
．０２（ｍ，２Ｈ）　８．０５（ｔ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　８．２２（ｄ，Ｊ＝０
．５１Ｈｚ，１Ｈ）　８．２３－８．２５（ｍ，１Ｈ）　８．６２（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈ
ｚ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２９Ｈ２８ＢｒＣｌＮ２Ｏ４Ｓにおける計算値、６１７
；実測値、６１７．０．
【１６０２】
化合物２９０：８－（３－（ベンジルオキシ）プロポキシ）－３－クロロ－５－（３－（
エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１６０３】
【化４４５】

【１６０４】
　化合物２８９（４．９９ｇ，８．１ｍｍｏｌ）、Ｐｄ（ＯＡｃ）２（０．１８２ｇ，１
０ｍｏｌ％）、ＤＢＵ（３．６３ｍＬ，２４．３ｍｍｏｌ）およびＤＭＦ（４０ｍＬ）の
混合物を、１５５℃で一晩撹拌した。反応完了後、混合物をセライトを通して濾過し、Ｃ
Ｈ２Ｃｌ２で希釈した。有機相をＨ２Ｏおよびブラインで洗浄した。有機相を乾燥（Ｍｇ
ＳＯ４）し、真空で濃縮した。残渣をＣＨ２Ｃｌ２（７ｍＬ）中に溶解し、シリカゲルで
精製して２．１ｇ（４８．１％）の表題化合物を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，
ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．１１－
２．１９（ｍ，２Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７．４１Ｈｚ，２Ｈ）　３．７８（ｔ，Ｊ＝
６．３２Ｈｚ，２Ｈ）　４．３４（ｔ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，２Ｈ）　４．５３（ｓ，２Ｈ
）　７．１２－７．１７（ｍ，１Ｈ）　７．２０－７．３５（ｍ，６Ｈ）　７．６３（ｄ
，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　７．８７（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９７－８
．０４（ｍ，２Ｈ）　８．０７（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．４５（ｄ，Ｊ＝２
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．２７Ｈｚ，１Ｈ）　１２．４２（ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２９Ｈ２７ＣｌＮ２

Ｏ４Ｓにおける計算値、５３５；実測値、５３５．４．
【１６０５】
化合物２９１：３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロパン－１－オール
【１６０６】
【化４４６】

【１６０７】
　化合物２９０（１．８６２ｇ，３．４８ｍｍｏｌ）およびＣＨ２Ｃｌ２（３５ｍＬ）の
混合物に、ＣＨ２Ｃｌ２（３．４８ｍＬ，３．４８ｍｍｏｌ）の１Ｍ溶液としてＢＢｒ３

を０℃で加えた。反応完了後、混合物を飽和ＮａＨＣＯ３（１２５ｍＬ）でクエンチし、
水相をＣＨ２Ｃｌ２（２５ｍＬ×３）で抽出した。有機抽出物を混合し、ブラインで洗浄
し、乾燥（ＭｇＳＯ４）して真空で濃縮した。残渣をＣＨ２Ｃｌ２中に溶解し、シリカゲ
ルで精製して、０．９２５ｇ（６０％）の表題化合物を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００Ｍ
Ｈｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．
９８－２．０５（ｍ，２Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．７２（ｑ
，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，２Ｈ）　４．３２（ｔ，Ｊ＝６．３２Ｈｚ，２Ｈ）　４．５８（ｔ
，Ｊ＝５．０５Ｈｚ，１Ｈ）　７．１３－７．１７（ｍ，１Ｈ）　７．２０－７．２４（
ｍ，１Ｈ）　７．６３（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　７．８７（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈ
ｚ，１Ｈ）　８．００（ｍ，２Ｈ）　７．９７－８．０４（ｍ，１Ｈ）　８．０６（ｔ，
Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．４５（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　１２．４２（ｓ
，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２１ＣｌＮ２Ｏ４Ｓにおける計算値、４４５；実測
値、４４５．３．
【１６０８】
　更に、化合物２１６の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合
物２１９から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ
－ｄ４）　δ　８．４５（ｓ，１Ｈ）　８．０６（ｍ，１Ｈ）　８．０１（ｍ，２Ｈ）　
７．８７（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ）　７．６３（ｓ，１Ｈ）　７．２３（ｄ，Ｊ＝８
．３２Ｈｚ，１Ｈ）　７．１６（ｄ，Ｊ＝８．３２Ｈｚ，１Ｈ）　４．３４（ｔ，Ｊ＝６
．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．７２（ｔ，Ｊ＝６．３２Ｈｚ，２Ｈ）　３．４３（ｑ，Ｊ＝７
．３２Ｈｚ，２Ｈ）　２．０２（ｍ，２Ｈ）　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，３Ｈ）
．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２２Ｈ２２ＣｌＮ２Ｏ４Ｓにおける計算値、４４５；実測値、４４５
．
【１６０９】
化合物２９２：３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－８－（３－ヨ
ードプロポキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１６１０】

【化４４７】
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【１６１１】
　化合物２６８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７
．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２９－２．３７（ｍ，２Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈ
ｚ，２Ｈ）　３．７０（ｔ，Ｊ＝６．９５Ｈｚ，２Ｈ）　４．２７（ｔ，Ｊ＝５．６８Ｈ
ｚ，２Ｈ）　７．１５（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．２１－７．２５（ｍ，１Ｈ
）　７．６４（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ
）　７．９８－８．０３（ｍ，２Ｈ）　８．０７（ｔ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．
４６（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　１２．４７（ｓ，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２

２Ｈ２０ＣｌＩＮ２Ｏ３Ｓにおける計算値、５５５．０；実測値、５５５．３．
【１６１２】
化合物２９３：２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミ
ノ）エタノール
【１６１３】
【化４４８】

【１６１４】
　化合物２６９の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．９４－１．０８（
ｍ，２Ｈ）　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．９５－２．０５（ｍ，２Ｈ
）　２．５５－２．６８（ｍ，３Ｈ）　２．７０－２．８８（ｍ，２Ｈ）　３．４２（ｑ
，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　３．５０（ｍ，２Ｈ）　４．２９（ｔ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ
，２Ｈ）　７．１３－７．１７（ｍ，１Ｈ）　７．１９－７．２４（ｍ，１Ｈ）　７．６
３（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ）　７．８７（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９
８－８．０３（ｍ，２Ｈ）　８．０６（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．４５（ｄ，
Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　１２．４３（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６

Ｈ３０ＣｌＮ３Ｏ４Ｓにおける計算値、５１６．０；実測値、５１６．３．
【１６１５】
化合物２９４：２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチル）アミ
ノ）エチル　二水素リン酸
【１６１６】
【化４４９】

【１６１７】
　化合物２７２の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７
．３３Ｈｚ，３Ｈ）　１．３２（ｔ，Ｊ＝７．２０Ｈｚ，３Ｈ）　２．２５－２．３４（
ｍ，２Ｈ）　３．３０（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．４２（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈ
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ｚ，２Ｈ）　３．４６－３．５０（ｍ，２Ｈ）　３．５０－３．５７（ｍ，２Ｈ）　４．
２５－４．３０（ｍ，２Ｈ）　４．３５（ｔ，Ｊ＝５．４３Ｈｚ，２Ｈ）　７．１５－７
．１９（ｍ，１Ｈ）　７．２１－７．２５（ｍ，１Ｈ）　７．６４（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈ
ｚ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．９８－８．０４（ｍ，２Ｈ
）　８．０６（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．４７（ｓ，１Ｈ）　１２．５０（ｓ
，１Ｈ）．　　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３１ＣｌＮ３Ｏ７ＰＳにおける計算値、５９６；実
測値、５９６．３．
【１６１８】
化合物２９５：３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－エチルベンゼンスルホンアミド
【１６１９】
【化４５０】

【１６２０】
　化合物１７７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１９１から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．
０２　（ｔ　Ｊ＝７．２Ｈｚ，３Ｈ）　２．２１－２．２４（ｍ，２Ｈ）　２．２６（ｍ
，５Ｈ）　２．４７（ｓ，３Ｈ）　３．３２（ｑ，Ｊ＝７．２Ｈｚ，２Ｈ）　３．４７－
３．５２（ｍ，２Ｈ）　４．２９（ｔ，Ｊ＝５．４３Ｈｚ，２Ｈ）　７．０５（ｄ，Ｊ＝
８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．１３（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．５４（ｓ，１Ｈ
）　７．６２（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．７２（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ
）　７．９３（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０３（ｓ，１Ｈ）　８．２８（ｓ，
１Ｈ）　８．５５（ｄ，Ｊ＝４．０４Ｈｚ，１Ｈ）　９．６０（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１
１．９３（ｓ，１Ｈ）；　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ３０Ｎ４Ｏ３Ｓにおける計算値、４６７
．２；実測値、４６７．２．
【１６２１】
化合物２９６：３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ，Ｎ－ジメチルベンゼンスルホンアミ
ド
【１６２２】

【化４５１】

【１６２３】
　化合物１７７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１９１から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．
２１－２．２４（ｍ，２Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２．６６（ｓ，６Ｈ）　２．８８
（ｓ，３Ｈ）　２．８９（ｓ，３Ｈ）　３．４７－３．５２（ｍ，２Ｈ）　４．２９（ｔ
，Ｊ＝５．４３Ｈｚ，２Ｈ）　７．０５（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．１３（ｄ
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，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．５４（ｓ，１Ｈ）　７．６２（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ
，１Ｈ）　７．７２（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　７．９３（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ
，１Ｈ）　８．０３（ｓ，１Ｈ）　８．２８（ｓ，１Ｈ）　８．５５（ｄ，Ｊ＝４．０４
Ｈｚ，１Ｈ）　９．６０（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１１．９３（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　
Ｃ２５Ｈ３０Ｎ４Ｏ３Ｓにおける計算値、４６７．２；実測値、４６７．２．
【１６２４】
化合物２９７：（Ｓ）－３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル　２－アミノプロ
パノエート
【１６２５】
【化４５２】

【１６２６】
　化合物６５の調製で概説した手順と同様の手順を適用することによって、化合物２９１
から表題化合物を調製した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，Ｍｅｔｈａｎｏｌ－ｄ４）
　δ　８．３６（ｓ，１Ｈ）　８．１２（ｓ，１Ｈ）　８．０８（ｍ，１Ｈ）　７．９７
（ｍ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝７．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．６９（ｓ，１Ｈ）　７．
２１（ｄ，Ｊ＝８．３２Ｈｚ，１Ｈ）　７．１６（ｄ，Ｊ＝８．３２Ｈｚ，１Ｈ）　４．
６５（ｍ，２Ｈ）　４．４２（ｔ，Ｊ＝６．０８Ｈｚ，２Ｈ）　４．１４（ｑ，Ｊ＝７．
３２Ｈｚ，１Ｈ）　３．３６（ｑ，Ｊ＝７．６Ｈｚ，２Ｈ）　２．３９（ｍ，２Ｈ）　１
．５５（ｄ，Ｊ＝７．３２Ｈｚ，３Ｈ）　１．３３（ｔ，Ｊ＝７．６Ｈｚ，３Ｈ）．　［
Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ２７ＣｌＮ３Ｏ５Ｓにおける計算値、５１６；実測値、５１６．
【１６２７】
化合物２９８：２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フ
ェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチ
ル）アミノ）エタノール
【１６２８】
【化４５３】

【１６２９】
　化合物２６９の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．８５（ｂｒ．ｓ．
，２Ｈ）　０．９７－１．２０（ｍ，８Ｈ）　１．２３（ｓ，１Ｈ）　１．８６－２．０
９（ｍ，２Ｈ）　２．９４－３．０８（ｍ，１Ｈ）　３．４７（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　４
．３０（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　７．１０－７．１８（ｍ，１Ｈ）　７．１８－７．２６（
ｍ，１Ｈ）　７．６４（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　７．８７（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈ
ｚ，１Ｈ）　７．９３－８．００（ｍ，１Ｈ）　８．０６（ｓ，１Ｈ）　８．０３（ｄ，
Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．４６（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ
：ｍ／ｚ　５２８．３（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１６３０】
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化合物２９９：２－（（３－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フ
ェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（エチ
ル）アミノ）エチル　二水素リン酸
【１６３１】
【化４５４】

【１６３２】
　化合物２７２の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２７Ｈ３１ＣｌＮ３Ｏ７ＰＳにおける計算値、６０８．５；実測値、６
０８．３．
【１６３３】
化合物３００：１－（３－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－
メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）ピペリジ
ン－４－オール
【１６３４】

【化４５５】

【１６３５】
　化合物２７０の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を合成した。　１
Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．８５（ｂｒ．ｓ．，２
Ｈ）　０．９７－１．２０（ｍ，８Ｈ）　１．２３（ｓ，１Ｈ）　１．８６－２．０９（
ｍ，２Ｈ）　２．９４－３．０８（ｍ，１Ｈ）　３．４７（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　４．３
０（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　７．１０－７．１８（ｍ，１Ｈ）　７．１８－７．２６（ｍ，
１Ｈ）　７．６４（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　７．８７（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，
１Ｈ）　７．９３－８．００（ｍ，１Ｈ）　８．０６（ｓ，１Ｈ）　８．０３（ｄ，Ｊ＝
７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．４６（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）．　　ＥＳＩ－ＭＳ：
ｍ／ｚ　５２０．１（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１６３６】
化合物３０１：８－（３－（１Ｈ－イミダゾール－１－イル）プロポキシ）－３－クロロ
－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１６３７】
【化４５６】
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【１６３８】
　表題化合物は、化合物２９３の調製において、副生成物として単離した。　１Ｈ　ＮＭ
Ｒ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．４５Ｈｚ，
３Ｈ）　２．２８－２．３７（ｍ，２Ｈ）　３．４０（ｑ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，２Ｈ）　
４．１６（ｔ，Ｊ＝５．６８Ｈｚ，２Ｈ）　４．４６（ｔ，Ｊ＝６．９５Ｈｚ，２Ｈ）　
７．０６－７．２２（ｍ，３Ｈ）　７．４０（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　７．６５（ｄ，Ｊ＝
２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　７．８８（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．９８－８．０９
（ｍ，４Ｈ）　８．４８（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　１２．５０（ｓ，１Ｈ）．　
　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２５Ｈ２３ＣｌＮ４Ｏ３Ｓにおける計算値、４９５．０；実測値、４９
５．３．
【１６３９】
化合物３０２：３’－（エチルスルホニル）－３－ヨード－４－（３－ヨードプロポキシ
）ビフェニル
【１６４０】

【化４５７】

【１６４１】
　化合物１９８で前記した方法に従って、１－ヨードプロパノールおよび１９７を用いた
光延反応によって、表題化合物３０２を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＨ
ＬＯＲＯＦＯＲＭ－ｄ）　δ　ｐｐｍ　１．３２（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．
３５（ｐ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，２Ｈ）　３．１７（ｑ，Ｊ＝７．４９Ｈｚ，２Ｈ）　３．
５１（ｔ，Ｊ＝６．５７Ｈｚ，２Ｈ）　４．１６（ｔ，Ｊ＝５．６８Ｈｚ，２Ｈ）　６．
９２（ｄ，Ｊ＝８．４Ｈｚ，１Ｈ）　７．５６　（ｄｄ，Ｊ＝２．４，　８．８Ｈｚ，１
Ｈ）　７．６３（ｔ，Ｊ＝８．０Ｈｚ，１Ｈ）　７．８０（ｂｒ．ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，
１Ｈ）　７．８６（ｂｒ．ｄ，Ｊ＝８．１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０３－８．０５（ｍ，２Ｈ
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）．
【１６４２】
化合物３０３：２－（（３－（３’－（エチルスルホニル）－３－ヨードビフェニル－４
－イルオキシ）プロピル）（メチル）アミノ）－エタノール
【１６４３】
【化４５８】

【１６４４】
　化合物２６９の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を合成した。　１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＨＬＯＲＯＦＯＲＭ－ｄ）　δ　ｐｐｍ　１．３２（ｔ，
Ｊ＝７．４５Ｈｚ，３Ｈ）　２．０６（ｔ，Ｊ＝６．８２Ｈｚ，２Ｈ）　２．３３（ｓ，
３Ｈ）　２．６０（ｔ，Ｊ＝５．２Ｈｚ，２Ｈ）　２．７３（ｔ，Ｊ＝７．０７Ｈｚ，２
Ｈ）　３．１７（ｑ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，２Ｈ）　３．６２（ｔ，Ｊ＝５．５６Ｈｚ，２
Ｈ）　４．１４（ｔ，Ｊ＝６．０６Ｈｚ，２Ｈ）　６．８９（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１
Ｈ）　７．５５（ｄｄ，Ｊ＝８．５９，　２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　７．６３（ｔ，Ｊ＝７
．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．８１（ｄｄｄ，Ｊ＝７．８３，　１．８９，　１．１４Ｈｚ，
１Ｈ）　７．８５（ｄｄｄ，Ｊ＝７．８３，　１．７７，　１．０１Ｈｚ，１Ｈ）　８．
０４（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　８．０５（ｔ，Ｊ＝１．６４Ｈｚ，１Ｈ）．　［
Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２０Ｈ２７ＩＮＯ４Ｓにおける計算値、５０４．０６；実測値、５０４．１
．
【１６４５】
化合物３０４：２－（（３－（３－（３－ブロモ－５－メチルピリジン－２－イルアミノ
）－３’－（エチルスルホニル）ビフェニル－４－イルオキシ）プロピル）（メチル）ア
ミノ）エタノール
【１６４６】

【化４５９】

【１６４７】
　化合物２６５の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を合成した。　１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１５（ｔｄ，Ｊ＝７．
３３，　１．５２Ｈｚ，３Ｈ）　１．９５（ｔ，Ｊ＝６．５７Ｈｚ，２Ｈ）　２．２１（
ｓ，３Ｈ）　２．２２（ｓ，３Ｈ）　２．４２（ｔ，Ｊ＝６．１９Ｈｚ，２Ｈ）　２．５
７（ｔ，Ｊ＝６．９５Ｈｚ，２Ｈ）　３．３８（ｄｄ，Ｊ＝７．４５，　１．３９Ｈｚ，
２Ｈ）　３．４６（ｑ，Ｊ＝６．６Ｈｚ，１Ｈ）　４．２０（ｔ，Ｊ＝５．６８Ｈｚ，２
Ｈ）　４．３６（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　７．１８（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，１Ｈ）　７．
３４（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，１Ｈ）　７．７５（ｔ，Ｊ＝７．０７Ｈｚ，１Ｈ）　７．
８４（ｄｄ，Ｊ＝７．６，　１．０１Ｈｚ，１Ｈ）　７．８９（ｄ，Ｊ＝１１．３７Ｈｚ
，２Ｈ）　７．９８（ｄｄ，Ｊ＝７．７１，　１．１４Ｈｚ，１Ｈ）　８．０８（ｓ，１
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Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３３ＢｒＮ３Ｏ４Ｓにおける計算値、５６２．１３；実測
値、５６２．２．
【１６４８】
化合物３０５：２－（（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（メチル）アミ
ノ）エタノール
【１６４９】
【化４６０】

【１６５０】
　化合物２６６の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を合成した。　１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２７（ｍ，５Ｈ）　２．８９（ｄ，Ｊ＝５．０５Ｈｚ，３Ｈ）　３
．１５－３．２０（ｍ，２Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．４４－
３．５７（ｍ，２Ｈ）　３．８０（ｔ，Ｊ＝５．３１Ｈｚ，２Ｈ）　４．３１（ｔ，Ｊ＝
６．１Ｈｚ，２Ｈ）　７．０９－７．１２（ｍ，１Ｈ）　７．１４－７．１７（ｍ，１Ｈ
）　７．５６（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　７．８６（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ
）　７．９９（ｄｄ，Ｊ＝１２．３８，　７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．９９（ｄｄ，Ｊ＝
９．４７，　７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　８．０７（ｔ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　８．３
０（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　９．３５（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１１．９９（ｓ，
１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３２Ｎ３Ｏ４Ｓにおける計算値、４８２．２；実測値、
４８２．２．
【１６５１】
化合物３０６：ジ－ｔｅｒｔ－ブチル　２－（（３－（５－（３－（エチルスルホニル）
フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プ
ロピル）（メチル）アミノ）エチル　リン酸
【１６５２】
【化４６１】

【１６５３】
　化合物２７１の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を合成した。
【１６５４】
化合物３０７：２－（（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（メチル）アミ
ノ）エチル　二水素リン酸、二塩酸塩
【１６５５】
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【化４６２】

【１６５６】
　化合物２７２の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を合成した。　１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３
３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２８（ｍ，５Ｈ）　２．９１（ｓ，３Ｈ）　３．４１（ｑ，Ｊ＝７
．３３Ｈｚ，２Ｈ）　３．４８（ｂｒ．ｍ．，２Ｈ）　３．５６（ｂｒ．ｍ．，２Ｈ）　
４．２７（ｄｄｄ，Ｊ＝７．２０，　５．１８，　５．０５Ｈｚ，２Ｈ）　４．３２（ｔ
，Ｊ＝５．４３Ｈｚ，２Ｈ）　７．１０－７．１３（ｍ，１Ｈ）　７．１５－７．１９（
ｍ，１Ｈ）　７．５９（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　７．８６（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈ
ｚ，１Ｈ）　８．０１（ｔ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　８．０８（ｔ，Ｊ＝１．７７Ｈ
ｚ，１Ｈ）　８．３０（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　１２．１８（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ
）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３３Ｎ３Ｏ７ＰＳにおける計算値、５６２．２；実測値、５
６２．２．
【１６５７】
化合物３０８：２－（（３－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）プロピル）（メチル）アミ
ノ）エチル　二水素リン酸
【１６５８】
【化４６３】

【１６５９】
　化合物３０７（１８１ｍｇ，０．２８５ｍｍｏｌ）をＭｅＯＨ（３．５ｍＬ）に溶解し
、室温で、シクロヘキセンオキシド（０．５７ｍＬ，５．７ｍｍｏｌ）で処理した。溶液
を周囲温度で４８時間撹拌し、この時間に白色固体が沈殿した。反応混合物をエーテル（
５ｍＬ）で希釈し、固体を濾過で回収し、エーテルで洗浄し、真空で乾燥して、表題化合
物を白色固体（１５０ｍｇ，９４％）として得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭ
ＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ）　２．２０－２．
２９（ｍ，２Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２．７８（ｓ，３Ｈ）　３．２５（ｂｒ．ｍ
．，２Ｈ）　３．３４－３．４４（ｍ，４Ｈ）　４．０３（ｄｄ，Ｊ＝１３．２６，　６
．９５Ｈｚ，２Ｈ）　４．３１（ｔ，Ｊ＝５．６８Ｈｚ，２Ｈ）　７．０７－７．１６（
ｍ，２Ｈ）　７．５５（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈ
ｚ，１Ｈ）　７．９８（ｄｄｄ，Ｊ＝７．１４，　５．６２，　１．６４Ｈｚ，２Ｈ）　
８．０６－８．１１（ｍ，１Ｈ）　８．２８（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　１２．３
５（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３３Ｎ３Ｏ７ＰＳにおける計算値、５
６２．２；実測値、５６２．２．
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【１６６０】
化合物３０９：（Ｓ）－２－（（４－クロロ－２－ヨードフェノキシ）メチル）オキシラ
ン
【１６６１】
【化４６４】

【１６６２】
　化合物１９８で前記した方法に従って、（Ｒ）－（＋）－グリシドールおよび４－クロ
ロ－２－ヨードフェノールを用いた光延反応によって、表題化合物３０９を合成した。　
１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＨＬＯＲＯＦＯＲＭ－ｄ）　δ　ｐｐｍ　２．８８（ｄ
ｄ，Ｊ＝２．８，　５．２Ｈｚ，１Ｈ）　２．９１（ｄｄ，Ｊ＝４．８，　５．２Ｈｚ，
１Ｈ）　３．３８－３．４１（ｍ，１Ｈ）　４．０２（ｄｄ，Ｊ＝１１．２４，　５．１
８Ｈｚ，１Ｈ）　４．３０（ｄｄ，Ｊ＝１１．１２，　２．７８Ｈｚ，１Ｈ）　６．７７
（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ）　７．２７（ｄｄ，Ｊ＝８．５９，　２．５３Ｈｚ，１
Ｈ）　７．７６（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ９Ｈ９ＣｌＩＯ２に
おける計算値、３１０．９；実測値、３１０．９．
【１６６３】
化合物３１０：（Ｓ）－３－ブロモ－Ｎ－（５－クロロ－２－（オキシラン－２－イルメ
トキシ）フェニル）－５－メチルピリジン－２－アミン
【１６６４】

【化４６５】

【１６６５】
　化合物２６５の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を合成した。　１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＣＨＬＯＲＯＦＯＲＭ－ｄ）　δ　ｐｐｍ　２．２６（ｓ，
３Ｈ）　２．８５（ｄｄ，Ｊ＝４．９３，　２．６５Ｈｚ，１Ｈ）　２．９５（ｔ，Ｊ＝
４．５５Ｈｚ，１Ｈ）　３．４３（ｄｄｄ，Ｊ＝３．８５，　３．０３，　２．７２Ｈｚ
，１Ｈ）　４．０６（ｄｄ，Ｊ＝１０．８６，　５．５６Ｈｚ，１Ｈ）　４．３５（ｄｄ
，Ｊ＝１０．９９，　２．９１Ｈｚ，１Ｈ）　６．７９－６．８３（ｍ，１Ｈ）　６．８
７（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ）　７．６３（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　７．８
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３（ｓ，１Ｈ）　８．０７（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　８．７３（ｄ，Ｊ＝２．５
３Ｈｚ，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１５Ｈ１５ＢｒＣｌＮ２Ｏ２における計算値、３６８
．９９；実測値、３６９．２．
【１６６６】
化合物３１１：（Ｓ）－１－（２－（３－ブロモ－５－メチルピリジン－２－イルアミノ
）－４－クロロフェノキシ）－３－（ジメチルアミノ）プロパン－２－オール
【１６６７】
【化４６６】

【１６６８】
　化合物３１０（７０８ｍｇ，１．９２ｍｍｏｌ）のＥｔＯＨ（８ｍＬ）懸濁液に、ジメ
チルアミン（２．８７ｍＬ，５．７５ｍｍｏｌ，２Ｍ　ＴＨＦ溶液）を加え、生じた混合
物を封管中、６０℃で４時間加熱した。反応完了後、溶媒を真空で除去し、粗製の塊をフ
ラッシュクロマトグラフィーで精製して、化合物３１１（５８３ｍｇ，９１％）を得た。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．１８（ｓ，６Ｈ）
　２．２２（ｓ，３Ｈ）　２．３８（ｄｄ，Ｊ＝１２．１，　６．５７Ｈｚ，１Ｈ）　２
．４７（ｄ，Ｊ＝５．８１Ｈｚ，１Ｈ）　３．９４－４．０３（ｍ，２Ｈ）　４．０８（
ｄｄ，Ｊ＝３．５４，　９．６Ｈｚ，１Ｈ）　４．９４（ｄ，Ｊ＝４．２９Ｈｚ，１Ｈ）
　６．９５（ｄｄ，Ｊ＝８．３４，　２．２７Ｈｚ，１Ｈ）　７．０５（ｄ，Ｊ＝８．５
９Ｈｚ，１Ｈ）　７．９１（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　７．９４（ｓ，１Ｈ）　８
．１３（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　８．５７（ｄ，Ｊ＝２．７８Ｈｚ，１Ｈ）．　
［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ１７Ｈ２２ＢｒＣｌＮ３Ｏ２における計算値、４１４．１；実測値、４１
４．２．
【１６６９】
化合物３１２：（Ｓ）－１－（５－クロロ－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール－８－イルオキシ）－３－（ジメチルアミノ）プロパン－２－オール
【１６７０】

【化４６７】

【１６７１】
　化合物２６６の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を合成した。　１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．２２（ｓ，６Ｈ）　２
．３９（ｄｄ，Ｊ＝１２．２５，　５．９４Ｈｚ，１Ｈ）　２．４８（ｓ，３Ｈ）　２．
５５（ｄｄ，Ｊ＝１２．４，　６．４Ｈｚ，１Ｈ）　３．９６－４．０８（ｍ，２Ｈ）　
４．１５－４．２２（ｍ，１Ｈ）　４．８８（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　７．０３（ｄ，Ｊ＝
８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　７．１４（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）　８．３６（ｄ，Ｊ＝
１．７７Ｈｚ，１Ｈ）　８．５０（ｓ，１Ｈ）　１２．１２（ｓ，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］
　Ｃ１７Ｈ２１ＣｌＮ３Ｏ２における計算値、３３４．１；実測値、３３４．４．
【１６７２】
化合物３１３：（Ｓ）－１－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３
－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３－（ジメチル
アミノ）プロパン－２－オール
【１６７３】
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【化４６８】

【１６７４】
　化合物２７０の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を合成した。　１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．０６－１．１（ｍ，２
Ｈ）　１．１３－１．１８（ｍ，２Ｈ）　２．２４（ｓ，６Ｈ）　２．２８（ｓ，３Ｈ）
　２．４５（ｍ，１Ｈ）　２．５６（ｍ，１Ｈ）　３．０２（ｄｄ，Ｊ＝１２．８８，　
３．０３Ｈｚ，１Ｈ）　４．０２－４．１２（ｍ，２Ｈ）　４．２５（ｂｒ．ｄ，Ｊ＝６
．０６Ｈｚ，１Ｈ）　４．９３（ｄ，Ｊ＝４．５５Ｈｚ，１Ｈ）　７．０６－７．１０（
ｍ，１Ｈ）　７．１１－７．１６（ｍ，１Ｈ）　７．５９（ｓ，１Ｈ）　７．８４（ｔ，
Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．９４－８．０１（ｍ，２Ｈ）　８．０９（ｔ，Ｊ＝１．
６４Ｈｚ，１Ｈ）　８．２９（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０２（ｓ，１Ｈ）
．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３０Ｎ３Ｏ４Ｓにおける計算値、４８０．２；実測値、４８０
．１．
【１６７５】
化合物３１４：（Ｓ）－１－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３
－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３－（ジメチル
アミノ）プロパン－２－イル　二水素リン酸
【１６７６】
【化４６９】

【１６７７】
　化合物２７２の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を二塩酸塩として
得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　δ　ｐｐｍ　１
．０６－１．１９（ｍ，４Ｈ）　２．２８（ｓ，３Ｈ）　２．９７（ｓ，６Ｈ）　３．０
０（ｄｄ，Ｊ＝８．８４，　３．７９Ｈｚ，１Ｈ）　３．６３（ｄ，Ｊ＝１３．６４Ｈｚ
，２Ｈ）　３．９７（ｄｄ，Ｊ＝１３．６４，　９．６０Ｈｚ，１Ｈ）　４．３９　（ｄ
ｄ，Ｊ＝１０．４，　３．２Ｈｚ，１Ｈ）　４．５３（ｄｄ，Ｊ＝１０．４，　４．８Ｈ
ｚ，１Ｈ）　４．９６（ｂｒ．ｍ，１Ｈ）　７．０９－７．１９（ｍ，２Ｈ）　７．５８
（ｓ，１Ｈ）　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．９６（ｄ，Ｊ＝７．５８
Ｈｚ，１Ｈ）　８．０２（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０８（ｓ，１Ｈ）　８．
３１（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０１（ｓ，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６

Ｈ３１Ｎ３Ｏ７ＰＳにおける計算値、５６０．２；実測値、５６０．２．
【１６７８】
化合物３１５：（Ｒ）－１－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３
－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－３－（ジメチル
アミノ）プロパン－２－イル　二水素リン酸
【１６７９】
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【化４７０】

【１６８０】
　化合物２７２の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を二塩酸塩として
得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．０６－１．
１９（ｍ，４Ｈ）　２．２８（ｓ，３Ｈ）　２．９７（ｓ，６Ｈ）　３．００（ｄｄ，Ｊ
＝８．８４，　３．７９Ｈｚ，１Ｈ）　３．６３（ｄ，Ｊ＝１３．６４Ｈｚ，２Ｈ）　３
．９７（ｄｄ，Ｊ＝１３．６４，　９．６０Ｈｚ，１Ｈ）　４．３９　（ｄｄ，Ｊ＝１０
．４，　３．２Ｈｚ，１Ｈ）　４．５３（ｄｄ，Ｊ＝１０．４，　４．８Ｈｚ，１Ｈ）　
４．９６（ｂｒ．ｍ，１Ｈ）　７．０９－７．１９（ｍ，２Ｈ）　７．５８（ｓ，１Ｈ）
　７．８５（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　７．９６（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）
　８．０２（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０８（ｓ，１Ｈ）　８．３１（ｄ，Ｊ
＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ）　１２．０１（ｓ，１Ｈ）．　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２６Ｈ３１Ｎ３Ｏ

７ＰＳにおける計算値、５６０．２；実測値、５６０．２．
【１６８１】
化合物３１６：３－クロロ－Ｎ－（３－メチル－４－（４－メチルピペラジン－１－イル
）フェニル）－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［
２，３－ｂ］インドール－５－アミン
【１６８２】
【化４７１】

【１６８３】
　１５ｍＬのスクリューキャップ付きバイアルに、トルエン（２ｍＬ）中の３－クロロ－
５－ヨード－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２
，３－ｂ］インドール（７７ｍｇ，０．１６８ｍｍｏｌ）、３３－メチル－４－（４－メ
チルピペラジン－１－イル）アニリン（４２ｍｇ，０．２０３ｍｍｏｌ）、酢酸パラジウ
ム（ＩＩ）（２．０ｍｇ，０．００８ｍｍｏｌ）、キサントホス（５．０ｍｇ，０．００
８ｍｍｏｌ）および炭酸セシウム（１１０ｍｇ，０．３３８ｍｍｏｌ）を加えた。該反応
物を１１５℃で３時間撹拌した。該反応物を室温まで冷却し、濾過し、分取ＨＰＬＣ－Ｍ
Ｓにより精製して、表題化合物を得た。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６

）　δ　ｐｐｍ　１．００（ｄ，Ｊ＝６．３２Ｈｚ，１Ｈ），　１．１９（ｄ，Ｊ＝６．
０６Ｈｚ，１Ｈ），　１．５０（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ），　２．１７（ｓ，３Ｈ），　２．
２３（ｄ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ），　２．７２－２．９２（ｍ，６Ｈ），　２．９２
－３．０３（ｍ，２Ｈ），　３．０３－３．１２（ｍ，２Ｈ），　３．１２－３．２８（
ｍ，３Ｈ），　３．４１－３．６０（ｍ，４Ｈ），　４．０２（ｄ，２Ｈ），　６．６０
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－６．７５（ｍ，１Ｈ），　６．７５－６．８４（ｍ，１Ｈ），　６．９１（ｓ，１Ｈ）
，　７．０１－７．０９（ｍ，１Ｈ），　７．８８（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ），　８．０４（
ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ），　８．３８（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ），　１２．
１１（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　５３３．４（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１６８４】
化合物３１７：５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－８－（（１－メチ
ルピペリジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１６８５】
【化４７２】

【１６８６】
　表題化合物は、化合物２８６の調製における副生成物として単離した。　１Ｈ　ＮＭＲ
（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．０３－１．１９（ｍ，４Ｈ），　
１．４０（ｄｄ，Ｊ＝１１．８７，　３．０３Ｈｚ，２Ｈ），　１．８６－１．９９（ｍ
，４Ｈ），　２．１８（ｓ，３Ｈ），　２．８３（ｄ，Ｊ＝１１．８７Ｈｚ，２Ｈ），　
３．０１（ｄｄ，Ｊ＝１２．６３，　２．７８Ｈｚ，１Ｈ），　４．０８（ｄ，Ｊ＝６．
５７Ｈｚ，２Ｈ），　７．０４（ｄｄ，Ｊ＝７．８３，　４．８０Ｈｚ，１Ｈ），　７．
０６－７．１１（ｍ，１Ｈ），　７．１２－７．１７（ｍ，１Ｈ），　７．７１（ｄｄ，
Ｊ＝７．９６，　１．３９Ｈｚ，１Ｈ），　７．８４（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ），
　７．９８（ｄｄ，Ｊ＝１３．２６，　７．７１Ｈｚ，２Ｈ），　８．０２－８．０７（
ｍ，１Ｈ），　８．４２（ｄｄ，Ｊ＝４．６７，　１．３９Ｈｚ，１Ｈ），　１２．２０
（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　５１０．３（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１６８７】
化合物３１８：２－（（２－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３
－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）（エチル
）アミノ）エタノール
【１６８８】
【化４７３】

【１６８９】
　化合物２７０の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を合成した。　１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．９８－１．２０（ｍ，
４Ｈ），　１．２９（ｔ，Ｊ＝７．２０Ｈｚ，３Ｈ），　２．４９（ｓ，３Ｈ），　３．
３１－３．５０（ｍ，４Ｈ），　３．６２－３．７６（ｍ，２Ｈ），　３．８０（ｔ，Ｊ
＝５．０５Ｈｚ，２Ｈ），　４．５４（ｄ，Ｊ＝４．０４Ｈｚ，２Ｈ），　７．０８－７
．１７（ｍ，１Ｈ），　７．２２（ｔ，Ｊ＝４．０４Ｈｚ，１Ｈ），　７．６１（ｄ，Ｊ
＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ），　７．８２－８．０５（ｍ，２Ｈ），　８．１０（ｄ，Ｊ＝８
．８４Ｈｚ，１Ｈ），　８．３１（ｄ，Ｊ＝２．０２Ｈｚ，１Ｈ），　８．３９（ｄ，Ｊ
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ｒ．ｓ．，１Ｈ），　１２．０９（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４９４．４（
Ｍ＋Ｈ）＋．
【１６９０】
化合物３１９：２－（（２－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フ
ェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）（メチル
）アミノ）エタノール
【１６９１】
【化４７４】

【１６９２】
　化合物２９３の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１Ｈ　ＮＭＲ（４００
ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１１（ｍ，２Ｈ），　１．１７（ｄ，Ｊ＝
２．５９Ｈｚ，２Ｈ），　２．８９－２．９５（ｍ，１Ｈ），　２．９９－３．０５（ｍ
，４Ｈ），　３．０４（ｓ，３Ｈ），　３．７４－３．８０（ｍ，２Ｈ），　３．８０－
３．８６（ｍ，２Ｈ），　７．１７－７．２５（ｍ，１Ｈ），　７．２８（ｓ，１Ｈ），
　７．６９（ｄ，Ｊ＝０．１９Ｈｚ，１Ｈ），　７．８２－７．９２（ｍ，１Ｈ），　７
．９６－８．０１（ｍ，１Ｈ），　８．０４（ｄ，Ｊ＝１．４５Ｈｚ，１Ｈ），　８．０
７（ｄｔ，Ｊ＝１．２３，　０．５８Ｈｚ，１Ｈ），　８．５０（ｄｄ，Ｊ＝２．４０，
　０．１３Ｈｚ，１Ｈ），　１２．３５（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　５００
．２（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１６９３】
化合物３２０：２－（（２－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）（メチル）アミノ）エ
タノール
【１６９４】
【化４７５】

【１６９５】
　表題化合物は、化合物３１９の調製における副生成物として単離した。　ＥＳＩ－ＭＳ
：ｍ／ｚ　４６６．３（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１６９６】
化合物３２１：２－（（２－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３
－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）（メチル
）アミノ）エタノール
【１６９７】
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【化４７６】

【１６９８】
　化合物２７０の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を合成した。　１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．０２－１．１２（ｍ，
１Ｈ），　１．１２－１．１９（ｍ，１Ｈ），　１．４４－１．５８（ｍ，２Ｈ），　２
．２８（ｓ，３Ｈ），　３．０３（ｓ，３Ｈ），　３．２２－３．２８（ｍ，２Ｈ），　
３．２９－３．３７（ｍ，２Ｈ），　３．７５－３．８１（ｍ，２Ｈ），　３．８０－３
．８６（ｍ，２Ｈ），　４．５３－４．６７（ｍ，１Ｈ），　７．１４（ｄ，Ｊ＝８．０
８Ｈｚ，１Ｈ），　７．２２（ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ），　７．６１（ｓ，１Ｈ）
，　７．７６（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，１Ｈ），　７．８６（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１
Ｈ），　８．００－８．０７（ｍ，１Ｈ），　８．０８（ｔ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ）
，　８．３１（ｄ，Ｊ＝１．５２Ｈｚ，１Ｈ），　１１．９８（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－
ＭＳ：ｍ／ｚ　４８０．３（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１６９９】
化合物３２２：１－（２－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－３－
メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）ピペリジン
－４－オール
【１７００】
【化４７７】

【１７０１】
　化合物２７０の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を合成した。　１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．０９（ｄｄ，Ｊ＝７．
８３，　２．２７Ｈｚ，２Ｈ），　１．１５（ｄｄｄ，Ｊ＝４．９９，　２．７８，　２
．５９Ｈｚ，２Ｈ），　１．５７－１．７２（ｍ，１Ｈ），　１．７８－１．８７（ｍ，
１Ｈ），　１．９９－２．０９（ｍ，１Ｈ），　２．２８（ｓ，３Ｈ），　３．０２（ｄ
ｄ，Ｊ＝１２．６３，　３．０３Ｈｚ，１Ｈ），　３．１２－３．２５（ｍ，１Ｈ），　
３．３８（ｄ，Ｊ＝１２．８８Ｈｚ，１Ｈ），　３．４８－３．５６（ｍ，１Ｈ），　３
．６９（ｄｄ，Ｊ＝１４．６５，　４．２９Ｈｚ，３Ｈ），　４．５８（ｄ，Ｊ＝４．８
０Ｈｚ，２Ｈ），　７．１１－７．１７（ｍ，１Ｈ），　７．２０－７．２５（ｍ，１Ｈ
），　７．６１（ｓ，１Ｈ），　７．８６（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ），　７．９６
（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ），　８．０２（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ），　８．
０８（ｓ，１Ｈ），　８．３０－８．３５（ｍ，１Ｈ），　１１．９９（ｄ，Ｊ＝９．０
９Ｈｚ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　５０６．４（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１７０２】
化合物３２３：２－（（２－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フ



(327) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

ェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）（エチル
）アミノ）エタノール
【１７０３】
【化４７８】

【１７０４】
　化合物２９３の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．０９（ｄｄｄ，Ｊ
＝１５．９２，　７．９６，　２．１５Ｈｚ，２Ｈ），　１．１７（ｄ，Ｊ＝５．０５Ｈ
ｚ，２Ｈ），　１．３１（ｔ，Ｊ＝７．２０Ｈｚ，３Ｈ），　３．００（ｄｄｄ，Ｊ＝１
２．６９，　９．６６，　４．９３Ｈｚ，１Ｈ），　３．３１（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ），　
３．４０－３．５０（ｍ，１Ｈ），　３．６１－３．７９（ｍ，２Ｈ），　３．８２（ｔ
，Ｊ＝５．０５Ｈｚ，２Ｈ），　４．４６（ｔ，Ｊ＝４．８０Ｈｚ，２Ｈ），　４．６２
（ｄ，Ｊ＝４．２９Ｈｚ，２Ｈ），　６．９９（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ），　７．
１７－７．２６（ｍ，１Ｈ），　７．３０（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ），　７．６５
－７．７８（ｍ，２Ｈ），　７．６８－７．７０（ｍ，１Ｈ），　７．９８（ｄ，Ｊ＝７
．５８Ｈｚ，１Ｈ），　８．０５（ｄ，Ｊ＝９．０９Ｈｚ，１Ｈ），　８．４５（ｄ，Ｊ
＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ），　８．５０（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ），　１２．３８（
ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　５０６．５（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１７０５】
化合物３２４：２－（（２－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９
Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）（エチル）アミノ）エ
タノール
【１７０６】

【化４７９】

【１７０７】
　表題化合物は、化合物３２３の調製における副生成物として単離した。　１Ｈ　ＮＭＲ
（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．０３－１．１３（ｍ，１Ｈ），　
１．１３－１．２０（ｍ，２Ｈ），　１．３３（ｔ，３Ｈ），　１．４６－１．５８（ｍ
，１Ｈ），　１．５９－１．７１（ｍ，１Ｈ），　２．９０－２．９６（ｍ，１Ｈ），　
２．９６－３．０６（ｍ，１Ｈ），　３．１６－３．２９（ｍ，１Ｈ），　３．３１－３
．４１（ｍ，１Ｈ），　３．４２－３．５９（ｍ，１Ｈ），　３．７０－３．７９（ｍ，
１Ｈ），　３．８３（ｓ，２Ｈ），　４．４６－４．５２（ｍ，１Ｈ），　４．５６－４
．６７（ｍ，２Ｈ），　７．０７－７．１２（ｍ，１Ｈ），　７．１８（ｄ，Ｊ＝０．１
３Ｈｚ，１Ｈ），　７．２４（ｄ，１Ｈ），　７．７４（ｓ，１Ｈ），　７．８７（ｄ，
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Ｊ＝０．４４Ｈｚ，１Ｈ），　７．９７（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ），　８．０５（ｄｄ，Ｊ＝
２．４９，　０．３５Ｈｚ，２Ｈ），　８．４３－８．４９（ｍ，１Ｈ），　１２．１７
（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４８０．４（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１７０８】
化合物３２５：１－（２－（３－クロロ－５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェ
ニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）ピペリジン
－４－オール
【１７０９】
【化４８０】

【１７１０】
　化合物２９３の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、表題化合物を合成した。
　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．０１－１．２２（
ｍ，４Ｈ），　１．８４（ｍ，４Ｈ），　２．９３－３．０９（ｍ，１Ｈ），　３．１１
－３．３２（ｍ，１Ｈ），　３．３２－３．４４（ｍ，１Ｈ），　３．４４－３．５８（
ｍ，１Ｈ），　３．５８－３．７６（ｍ，２Ｈ），　４．６０（ｄ，Ｊ＝４．５５Ｈｚ，
２Ｈ），　７．２０（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ），　７．２６－７．３１（ｍ，１Ｈ
），　７．６３－７．７６（ｍ，２Ｈ），　７．８８（ｔ，Ｊ＝７．９６Ｈｚ，２Ｈ），
　７．９７（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，２Ｈ），　８．０５（ｄ，Ｊ＝１．２６Ｈｚ，１Ｈ
），　８．４９（ｔ，Ｊ＝２．１５Ｈｚ，１Ｈ），　１２．３６（ｄ，Ｊ＝１０．８６Ｈ
ｚ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　５２６．４（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１７１１】
化合物３２６：１－（２－（５－（３－（シクロプロピルスルホニル）フェニル）－９Ｈ
－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）ピペリジン－４－オール
【１７１２】
【化４８１】

【１７１３】
　表題化合物は、化合物３２５の調製における副生成物として単離した。　１Ｈ　ＮＭＲ
（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．０６－１．２０（ｍ，４Ｈ），　
１．５７－１．７４（ｍ，２Ｈ），　１．７９－２．０１（ｍ，２Ｈ），　２．９６－３
．０５（ｍ，１Ｈ），　３．２５（ｔ，Ｊ＝６．９５Ｈｚ，１Ｈ），　３．３３（ｔ，Ｊ
＝６．６９Ｈｚ，１Ｈ），　３．５５（ｄ，Ｊ＝９．３５Ｈｚ，１Ｈ），　３．４７（ｔ
，Ｊ＝５．６８Ｈｚ，１Ｈ），　３．７２（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ），　４．６０（ｄ，Ｊ＝
３．７９Ｈｚ，２Ｈ），　７．０３－７．１９（ｍ，２Ｈ），　７．２０－７．３３（ｍ
，１Ｈ），　７．７５（ｄ，Ｊ＝７．０７Ｈｚ，１Ｈ），　７．８６（ｔ，Ｊ＝７．７１
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Ｈｚ，１Ｈ），　７．９７（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ），　８．００－８．０８（ｍ
，２Ｈ），　８．４６（ｄ，Ｊ＝４．８０Ｈｚ，１Ｈ），　１２．１３（ｄ，Ｊ＝９．３
５Ｈｚ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４９４．４（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１７１４】
化合物３２７：１－（２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド
［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）ピペリジン－４－オール
【１７１５】
【化４８２】

【１７１６】
　表題化合物は、化合物３２９の調製における副生成物として単離した。　１Ｈ　ＮＭＲ
（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１８（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３
Ｈ），　１．５８－１．７３（ｍ，１Ｈ），　１．８０－１．９０（ｍ，１Ｈ），　１．
９０－１．９９（ｍ，１Ｈ），　１．９９－２．１０（ｍ，１Ｈ），　２．２８（ｓ，３
Ｈ），　３．０８－３．２９（ｍ，１Ｈ），　３．４１（ｑ，Ｊ＝７．１６Ｈｚ，２Ｈ）
，　３．３５－３．４６（ｍ，１Ｈ），　３．４６－３．６１（ｍ，１Ｈ），　３．６１
－３．７６（ｍ，３Ｈ），　４．５９（ｄ，Ｊ＝４．５５Ｈｚ，２Ｈ），　７．０９－７
．１７（ｍ，１Ｈ），　７．１８－７．２５（ｍ，１Ｈ），　７．５７（ｓ，１Ｈ），　
７．８８（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ），　７．９９（ｄｄ，Ｊ＝１５．１６，　７．
８３Ｈｚ，２Ｈ），　８．０８（ｓ，１Ｈ），　８．３１（ｓ，１Ｈ），　１１．９６（
ｄ，Ｊ＝８．３４Ｈｚ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４９４．４（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１７１７】
化合物３２８：１－（２－（５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）ピペリジン－４－オ
ール
【１７１８】
【化４８３】

【１７１９】
　化合物２７０の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を合成した。　１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨ
ｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１７（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ），　１．
６５（ｔ，Ｊ＝９．７３Ｈｚ，１Ｈ），　１．７９－１．９０（ｍ，１Ｈ），　１．９０
－２．０２（ｍ，２Ｈ），　３．０４－３．３２（ｍ，１Ｈ），　３．３３－３．４０（
ｍ，２Ｈ），　３．４０（ｑ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，２Ｈ），　３．４６－３．５６（ｍ，
１Ｈ），　３．６１－３．７６（ｍ，２Ｈ），　４．３７－４．４５（ｍ，１Ｈ），　４
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．６０（ｄ，Ｊ＝４．８０Ｈｚ，２Ｈ），　７．０２－７．２０（ｍ，２Ｈ），　７．６
６－７．７９（ｍ，２Ｈ），　７．８６（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ），　７．９２－
８．１１（ｍ，３Ｈ），　８．４５（ｄ，Ｊ＝４．５５Ｈｚ，１Ｈ），　１２．１０（ｄ
，Ｊ＝９．０９Ｈｚ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４８０．４（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１７２０】
化合物３２９：１－（２－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－
９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）エチル）ピペリジン－４－オ
ール
【１７２１】
【化４８４】

【１７２２】
　化合物２９３の合成で記載した手順と同じ手順に従って、表題化合物を合成した。　１

Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．１９（ｔ，Ｊ＝７．４
５Ｈｚ，３Ｈ），　１．５２－１．７３（ｍ，１Ｈ），　１．８８－２．０１（ｍ，１Ｈ
），　３．１３－３．２９（ｍ，１Ｈ），　３．３１－３．４５（ｍ，３Ｈ），　３．５
１－３．５７（ｍ，３Ｈ），　３．６０－３．７８（ｍ，２Ｈ），　４．４２－４．４９
（ｍ，１Ｈ），　４．６１（ｄ，Ｊ＝４．８０Ｈｚ，２Ｈ），　７．１２－７．３４（ｍ
，２Ｈ），　７．５８－７．８０（ｍ，２Ｈ），　７．８０－７．９３（ｍ，２Ｈ），　
７．９３－８．１１（ｍ，２Ｈ），　８．４８（ｔ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ），　１２
．３３（ｄ，Ｊ＝１０．６１Ｈｚ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　５１４．３（Ｍ＋
Ｈ）＋．
【１７２３】
化合物３３０：Ｎ－シクロプロピル－３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）
－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズアミド
【１７２４】
【化４８５】

【１７２５】
　化合物１７７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１９１から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　０．
５４－０．５８（ｍ，２Ｈ）　０．６６－０．７３（ｍ，２Ｈ）　２．２１－２．２４（
ｍ，２Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２．８５（ｍ，１Ｈ）　２．８８（ｓ，３Ｈ）　２
．８９（ｓ，３Ｈ）　３．４７－３．５２（ｍ，２Ｈ）　４．２９（ｔ，Ｊ＝５．４３Ｈ
ｚ，２Ｈ）　７．０５（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．１３（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈ
ｚ，１Ｈ）　７．５４（ｓ，１Ｈ）　７．６２（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ，１Ｈ）　７．７
２（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　７．９３（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）　８．０



(331) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

50

３（ｓ，１Ｈ）　８．２８（ｓ，１Ｈ）　８．５５（ｄ，Ｊ＝４．０４Ｈｚ，１Ｈ）　９
．６０（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１１．９３（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ２７Ｈ３１Ｎ４

Ｏ２における計算値、４４３．２；実測値、４４３．３．
【１７２６】
化合物３３１：３－（８－（３－（ジメチルアミノ）プロポキシ）－３－メチル－９Ｈ－
ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）－Ｎ－メチルベンゼンスルホンアミド
【１７２７】
【化４８６】

【１７２８】
　化合物１７７の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１９１から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　２．
２１－２．２４（ｍ，２Ｈ）　２．２６（ｓ，３Ｈ）　２．４７（ｓ，３Ｈ）　２．８８
（ｓ，３Ｈ）　２．８９（ｓ，３Ｈ）　３．４７－３．５２（ｍ，２Ｈ）　４．２９（ｔ
，Ｊ＝５．４３Ｈｚ，２Ｈ）　７．０５（ｄ，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．１３（ｄ
，Ｊ＝８．０８Ｈｚ，１Ｈ）　７．５４（ｓ，１Ｈ）　７．６２（ｔ，Ｊ＝７．７１Ｈｚ
，１Ｈ）　７．７２（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　７．９３（ｄ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ
，１Ｈ）　８．０３（ｓ，１Ｈ）　８．２８（ｓ，１Ｈ）　８．５５（ｄ，Ｊ＝４．０４
Ｈｚ，１Ｈ）　９．６０（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１１．９３（ｓ，１Ｈ）；［Ｍ＋Ｈ］　
Ｃ２４Ｈ２８Ｎ４Ｏ３Ｓにおける計算値、４５３．２；実測値、４５３．４．
【１７２９】
化合物３３２：５－（３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニル）－３，８－ジメチ
ル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
－７－カルボキサミド
【１７３０】

【化４８７】

【１７３１】
　化合物８８の調製で記載した手順と同様の手順を適用して、５－クロロ－３，８－ジメ
チル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドー
ル－７－カルボキサミドおよび３－（シクロプロピルカルバモイル）フェニルボロン酸か
ら表題化合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐ
ｍ　０．８０（ｄ，Ｊ＝５．８１Ｈｚ，４Ｈ）　１．５３（ｑｄ，Ｊ＝１１．６２，　３
．０３Ｈｚ，２Ｈ）　１．８２（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　１．７９（ｄ，Ｊ＝５．５６Ｈｚ
，２Ｈ）　１．９５（ｔ，Ｊ＝１０．８６Ｈｚ，２Ｈ）　２．１５（ｓ，３Ｈ）　２．２
７（ｓ，３Ｈ）　２．５９（ｓ，３Ｈ）　２．７４（ｂｒ．ｄ，Ｊ＝１０．８６Ｈｚ，２
Ｈ）　３．７５（ｄｔ，Ｊ＝７．３３，　３．６６Ｈｚ，１Ｈ）　６．９８（ｓ，１Ｈ）
　７．２７（ｄ，Ｊ＝７．５８Ｈｚ，１Ｈ）　７．４９（ｔ，Ｊ＝７．８３Ｈｚ，１Ｈ）
　７．６９（ｂｒ．ｓ．，２Ｈ）　７．９１（ｓ，１Ｈ）　８．２４－８．３１（ｍ，２
Ｈ）　１０．３７（ｓ，１Ｈ）　１１．９２（ｂｒ．ｓ．，１Ｈ）　［Ｍ＋Ｈ］　Ｃ３０
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Ｈ３４Ｎ５Ｏ２における計算値、４９６．３．；実測値、４９６．４．
【１７３２】
化合物３３３：８－（２－（１Ｈ－イミダゾール－１－イル）エトキシ）－５－（３－（
エチルスルホニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１７３３】
【化４８８】

【１７３４】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物１５８から表題化
合物を合成した。　１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．
１５（ｔ，Ｊ＝７．３３Ｈｚ，３Ｈ），　２．２７（ｓ，３Ｈ），　３．４０（ｑ，Ｊ＝
７．２４Ｈｚ，２Ｈ），　４．５３－４．６３（ｍ，２Ｈ），　４．６８－４．７９（ｍ
，２Ｈ），　７．０６－７．１６（ｍ，１Ｈ），　７．２５（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，１
Ｈ），　７．６９－７．７５（ｍ，１Ｈ），　７．７５－７．８２（ｍ，２Ｈ），　７．
８２－７．９１（ｍ，１Ｈ），　７．９２－８．０８（ｍ，１Ｈ），　８．１７（ｄｄ，
Ｊ＝１３．３９，　２．０２Ｈｚ，２Ｈ），　８．５０（ｓ，１Ｈ），　９．１６（ｓ，
１Ｈ），　１２．０３（ｓ，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４６１．２（Ｍ＋Ｈ）＋

．
【１７３５】
化合物３３４：８－（２－（１Ｈ－イミダゾール－１－イル）エトキシ）－３－クロロ－
５－（３－（エチルスルホニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール
【１７３６】

【化４８９】

【１７３７】
　化合物２０６の調製で概説した手順と同様の手順を適用して、化合物２１９から表題化
合物を合成した。．１Ｈ　ＮＭＲ（４００ＭＨｚ，ＤＭＳＯ－ｄ６）　δ　ｐｐｍ　１．
１４（ｄ，Ｊ＝７．４９Ｈｚ，３Ｈ），　３．３７（ｑ，Ｊ＝７．４９Ｈｚ，２Ｈ），　
４．４９（ｔ，Ｊ＝４．９３Ｈｚ，２Ｈ），　４．６７（ｔ，Ｊ＝４．８０Ｈｚ，２Ｈ）
，　７．００（ｄ，Ｊ＝８．８４Ｈｚ，１Ｈ），　７．１６（ｄ，Ｊ＝８．５９Ｈｚ，１
Ｈ），　７．３８（ｄｄ，Ｊ＝１０．４８，　１．８９Ｈｚ，１Ｈ），　７．５９－７．
７２（ｍ，１Ｈ），　７．６６（ｄｄ，Ｊ＝８．９７，　２．６５Ｈｚ，１Ｈ），　７．
７４（ｑｕｉｎ，Ｊ＝３．９２Ｈｚ，１Ｈ），　７．８０－７．９０（ｍ，１Ｈ），　８
．０２（ｔ，Ｊ＝１．７７Ｈｚ，１Ｈ），　８．１２（ｄ，Ｊ＝２．５３Ｈｚ，１Ｈ），
　８．３０（ｓ，１Ｈ），　８．４１（ｄ，Ｊ＝２．２７Ｈｚ，１Ｈ），　９．１５（ｓ
，１Ｈ）．　ＥＳＩ－ＭＳ：ｍ／ｚ　４８１．２（Ｍ＋Ｈ）＋．
【１７３８】
化合物３３５－３５３
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【１７３９】
【化４９０】

【１７４０】
【表１－１】
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【１７４１】
【表１－２】

【１７４２】



(335) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

40

【表１－３】

【１７４３】
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【表１－４】

【１７４４】
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【表１－５】

【１７４５】
　化合物３３５～３５３は、以下のように調製し得る。粗５－（３－（エチルスルフォニ
ル）フェニル）－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カル
ボン酸（化合物８７；例えば、１２４．３ｇ、０．２４４ｍｏｌ）をＮＭＰと共に加熱し
、薄いスラリーを得る（例えば、１．０ＬのＮＭＰを、７０℃まで３９分間加熱する）。
熱源を除去し、該混合物を冷却する（例えば、冷却ウォーターバスを用いて１６℃まで）
。適切なアミン（２．０当量）を加え、次いで、ＨＢＴＵ（９２．６ｇ、１．０当量）を
約２６分間以上かけて少しずつ加える。２．５時間以上経過したら、追加のＨＢＴＵ（例
、４．７および４．６５ｇ）を加えてもよく、該混合物を、反応が進行して完結するまで
（例えば、ＨＰＬＣ分析で＞９９％変換が示されるように）撹拌（例えば、終夜）しても
よい。次いで、該混合物を濾過する（例えば、セライト含浸パッドを通し、該パッドをＮ
ＭＰ（２７および３９ｇ）で二回リンスする）。濾液に、ＫＯＨ（２７．７ｇ、５－（３
－（エチルスルフォニル）フェニル－３，８－ジメチル－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］イ
ンドール－７－カルボン酸の理論値に基づき、８５％における１．７当量）の水溶液（２
５０ｍＬ）を加え、ｐＨ１１．７の溶液を得る。固体が形成し始めた後（例えば、約１５
分間）、水（５００ｍＬ）を加える（例、２８－２９℃で３０分間以上）。室温で約３時
間後、固体を濾去した後、湿ったケークを水で洗浄し（例えば、数回に分けて１１５０ｍ
Ｌ）、真空オーブン（４５－５５℃）で乾燥して、所望の生成物を得る。純度を示すため
にＨＰＬＣ分析を用いてもよい（２１５ｎｍにおけるＡＵＣ）。
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【１７４６】
　本発明の化合物は、薬理学的に許容される塩で調製されうる。さらに、上記の塩に加え
て、本発明の化合物の塩は、例えば、以下の酸：安息香酸、フマル酸、ＨＢｒ、ＨＣｌ、
馬尿酸、乳酸、マレイン酸、リンゴ酸、ＭＳＡ、リン酸、ｐ－ＴＳＡ、コハク酸、硫酸、
酒石酸等を用いて形成されうる。上記酸の塩は、０．５から２．０当量の適切な酸を加え
て、種々の溶媒（例、ＭｅＣＮ、ＥｔＯＨ、ＭｅＯＨ、ＤＭＡ、ＴＨＦ、ＡｃＯＨ等、ま
たはそれらの混合物）のいずれかで、約１０℃から７５℃の間の温度で、調製されうる。
【１７４７】
　例えば、５－（３－（エチルスルフォニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１
－メチルピペリジン－４－イル）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボ
キサミド（化合物１１３）の一塩酸塩は、以下のように調製した。５－（３－（エチルス
ルフォニル）フェニル）－３，８－ジメチル－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）
－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－７－カルボキサミド（２．１０５ｇ）のＭｅ
ＯＨ（２０ｍＬ）溶液に、４．３８ｍＬの１Ｎ　ＨＣｌ水溶液を加えた。混合物を１５～
３０分間２５℃で撹拌した。溶媒を乾燥状態近くまで除去し、得られた白色固体を濾過し
、乾燥して、２．２３ｇの表題化合物を得た。以下の化合物の一塩酸塩も、同様の方法を
用いて調製した：
５－（３－（エチルスルフォニル）フェニル）－３－メチル－８－（（１－メチルピペリ
ジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール（化合物１７７お
よび１８３）；
３－クロロ－５－（３－（エチルスルフォニル）フェニル）－８－（（１－メチルピペリ
ジン－４－イル）メトキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール（化合物２００）
；
３－（５－（３－（エチルスルフォニル）フェニル）－３－メチル－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－アミン（化合
物２０６）；
３－（３－クロロ－５－（３－（エチルスルフォニル）フェニル）－９Ｈ－ピリド［２，
３－ｂ］インドール－８－イルオキシ）－Ｎ，Ｎ－ジメチルプロパン－１－アミン（化合
物２２０）；および
Ｎ－シクロプロピル－３－（３－メチル－８－（（１－メチルピペリジン－４－イル）メ
トキシ）－９Ｈ－ピリド［２，３－ｂ］インドール－５－イル）ベンズアミド（化合物１
７８）。
【１７４８】
　上記に加えて、上記の反応スキームおよびその変形は、以下を調製するために用いられ
てもよい：
【１７４９】
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【表２－１】

【１７５０】
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【表２－２】

【１７５１】
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【表２－３】

【１７５２】
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【表２－４】

【１７５３】
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【表２－５】

【１７５４】
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【表２－６】

【１７５５】
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【表２－７】

【１７５６】
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【表２－８】

【１７５７】
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【表２－９】

【１７５８】
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【表２－１０】

【１７５９】
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【表２－１１】

【１７６０】
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【表２－１２】

【１７６１】
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【表２－１３】

【１７６２】
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【表２－１４】

【１７６３】
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【表２－１５】

【１７６４】
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【表２－１６】

【１７６５】
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【表２－１７】

【１７６６】
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【表２－１８】

【１７６７】
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【表２－１９】

【１７６８】



(358) JP 2010-505961 A 2010.2.25

10

20

30

【表２－２０】

【１７６９】
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【表２－２１】

【１７７０】
化合物８８のアモルファス体の評価
　化合物８８のアモルファス体を、ＸＲＰＤおよびイオンクロマトグラフィーで評価した
。
【１７７１】
１．粉末Ｘ線回折（ＸＲＰＤ）
　粉末Ｘ線回折（ＸＲＰＤ）分析は、島津ＸＲＤ－６０００回折装置を用いて行った。リ
アルタイムデータは、Ｃｕ－Ｋα線を用い、約３°２θで開始し、走査速度２°／分、刻
み幅０．０４°で収集した。管電圧およびアンペア数を各々４０ｋＶおよび４０ｍＡに設
定した。パターンを２．５から４５°２θまで表示した。試料をＳｉゼロリターン　ウル
トラマイクロサンプルホルダーに置き、分析に供した。
【１７７２】
　化合物８８のアモルファス体のＸＲＰＤスペクトルが認識ピークのない散乱性ハローを
示すことから、該物質がアモルファスであることを確認する。
【１７７３】
２．イオンクロマトグラフィー（ＩＣ）
　イオンクロマトグラフィー（ＩＣ）は、ダイオネクス　ＩｏｎＰａｃ　ＡＳ１７（２５
０×４ｍｍカラム）およびダイオネクス　ＩｏｎＰａｃ　ＡＳ１７（５０×４ｍｍガード
カラム）を利用したダイオネクス　ＤＸ６００イオンクロマトグラフにより行った。カラ
ム温度は３５±２℃であった。検出器は、ダイオネクス　ＡＳＲＳ　Ｕｌｔｒａ　４ｍｍ
サプレッサーの抑制電気伝導度モード、およびサプレッサー電流２２０ｍＡで操作した。
移動相Ａを純水、移動相Ｂを水酸化カリウム（ＫＯＨ）とし、溶離液ジェネレーターを用
いて移動させた。流速は１．５ｍＬ／ｍｉｎであり、導入量は１０μＬであった。グラジ
エント条件は、以下のとおりである：
【１７７４】
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【表３】

【１７７５】
　化合物８８のアモルファス体のＩＣ分析によって、７．６重量％のＣｌ－が存在するこ
とが分かった。それは、一塩酸塩の予測値よりも１．０重量％高かった。
【１７７６】
生物学的試験
　プロテインキナーゼ阻害剤としての化合物の活性は、インビトロ、インビボまたは細胞
株で試験されうる。インビトロアッセイとしては、活性化プロテインキナーゼのリン酸化
活性またはＡＴＰアーゼ活性のいずれかの阻害測定アッセイが挙げられる。代替のインビ
トロアッセイは、阻害剤のプロテインキナーゼに対する結合能を定量するものである。阻
害剤への結合は、結合する前に阻害剤を同位体で標識し、阻害剤／プロテインキナーゼ複
合体を単離し、放射ラベルした結合量を決定することにより測定してもよい。あるいは、
阻害剤との結合は、競合実験を行うことで決定してもよく、該競合実験では、新たな阻害
剤を、既知の放射性リガンドに結合させたプロテインキナーゼでインキュベートしてもよ
い。
【１７７７】
Ａ．ＡＩＫの阻害の測定
　オーロラＢ／ＩＮＣＥＮＰと比較した、化合物の阻害作用は、グライナー社製３８４ウ
ェル黒色少量プレートフォーマットを用いた直接蛍光偏光検出法（ＦＰ）によって、以下
の反応条件：５０ｍＭ　Ｈｅｐｅｓ　ｐＨ７．３、１０ｍＭ　ＭｇＣｌ２、１０ｍＭ　Ｎ
ａＣｌ、１ｍＭ　ＤＴＴ、０．０１％　Ｂｒｉｊ３５、５ＦＡＭ－ＧＲＴＧＲＲＮＳＩ－
ＮＨ２（アナスペック製）、５％　ＤＭＳＯ、１０ｕＭ　ＡＴＰおよび０．８ｎＭ　オー
ロラＢ／ＩＮＣＥＮＰで決定されうる。反応生成物の検出は、ＩＭＡＰプログレッシブ結
合試薬（モレキュラーデバイス社製）を添加して行われる。反応生成物は、励起波長４８
５ｎｍおよび発光波長５３０ｎｍで、フルオレセイン５０５ダイクロイックミラーを用い
て、Ａｎａｌｙｓｔ　ＨＴプレートリーダー（モレキュラーデバイス社製）を利用したＦ
Ｐによって定量されうる。
【１７７８】
　該アッセイ反応は、以下のように開始されうる：
　２ｕｌ（３×）の３００ｎＭ　Ｆｌ－Ｐｅｐｔｉｄｅ／３０ｕＭ　ＡＴＰをプレートの
各ウェルに添加し、次いで１５％　ＤＭＳＯを含む２ｕｌ（３×）の阻害剤（阻害剤ごと
に１１のデータポイント、２倍段階希釈）を添加した。２．４ｎＭ　ＡｕｒｏｒａＢ／Ｉ
ＮＣＥＮＰ溶液の２ｍＬ（３×）を、反応を開始させるために添加してもよい（酵素の最
終濃度は、Ａｕｒｏｒａ　Ｂ／ＩＮＣＥＮＰで０．８ｎＭ）。次いで、該反応混合物を室
温で４５分間インキュベートし、クエンチし、１×ＩＭＡＰプログレッシブ結合緩衝液Ａ
（商標）において１～４００倍に希釈したＩＭＡＰプログレッシブ結合試薬の２０μｌを
添加して展開させてもよい。得られた反応混合物の蛍光偏光測定値は、６０分間室温でイ
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【１７７９】
　ＩＣ５０値は、化合物濃度に近似する非線形曲線と、基準となるＩＣ５０平均値に対す
る蛍光偏光値から算出することができる。本アッセイの参照点として、スタウロスポリン
は＜１０ｎＭのＩＣ５０値を示した。選択された本発明化合物のＡＩＫ　Ｂに対するＩＣ

５０値を、表１に示す。
【１７８０】
【表４－１】

【１７８１】
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【表４－２】

【１７８２】
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【表４－３】

【１７８３】
Ｂ．ｃ－ＫＩＴの阻害評価
　ｃ－Ｋｉｔと比較した化合物の阻害作用は、３８４ウェル黒色少量プレート（グライナ
ー）フォーマットを用いた時間分解蛍光共鳴エネルギー転移（ＴＲ－ＦＲＥＴ）法によっ
て、以下の反応条件で決定してもよい：５０ｍＭ　Ｈｅｐｅｓ　ｐＨ７．３、１０ｍＭ　
ＭｇＣｌ２、１０ｍＭ　ＮａＣｌ、１ｍＭ　ＤＴＴ、０．０１％Ｂｒｉｊ３５、２５０ｎ
Ｍ　ビオチン－ＥＧＰＷＬＥＥＥＥＥＡＹＧＷＭＤＦペプチド（ＳＹＮＰＥＰから提供さ
れた）、５％ＤＭＳＯ、１００ｕＭ　ＡＴＰ。反応生成物の検出は、ストレプトアビジン
－ＡＰＣ（プロザイム社製）およびＥｕ－抗リン酸化チロシン抗体（パーキンエルマー社
製）を添加して行われうる。反応生成物は、アナリストＨＴプレートリーダー（モレキュ
ラーデバイス社製）を用い、励起波長（ユーロピウム）３３０ｎｍおよび発光波長６６５
ｎｍ（ＡＰＣ）と比較した励起波長３３０ｎｍおよび発光波長６１５ｎｍ（ユーロピウム
）で、ユーロピウム４００ダイクロイックミラーを適用したＴＲ－ＦＲＥＴリーディング
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【１７８４】
　該アッセイ反応は、以下のように開始されうる：　４ｕｌの（２．５×）６２５ｎＭ　
ビオチン－ペプチド／２５０ｕＭ　ＡＴＰを、プレートの各ウェルに添加し、次いで２５
％　ＤＭＳＯを含有する、２ｕｌの（５×）阻害剤（阻害剤ごとに１１のデータポイント
、２．５倍段階希釈）を添加した。反応を開始するために、４ｕｌの（２．５×）ｃ－Ｋ
ｉｔ溶液を添加してもよい（最終的な酵素濃度はｃ－Ｋｉｔに対して０．１３ｎＭ）。次
いで、反応混合物を室温で３０分間インキュベートし、急冷して、１０ｕｌの（２×）３
．２ｎＭ　Ｅｕ－抗体と２５ｎＭ　ストレプトアビジン－ＡＰＣの、５０ｍＭ　Ｈｅｐｅ
ｓ　ｐＨ７．３、３０ｍＭ　ＥＤＴＡ、０．１％　トリトンＸ－１００（Ｔｒｉｔｏｎ　
Ｘ－１００）緩衝液を添加して展開してもよい。室温で６０分間インキュベートした後、
得られた反応混合物のＴＲ－ＦＲＥＴリーディングを、アナリストＨＴで測定してもよい
。
　ＩＣ５０値は、化合物濃度に近似する非線形曲線と基準とするＩＣ５０平均値に対する
Ｅｕ：ＡＰＣ値との比例計量によって算出してもよい。本アッセイの参照点として、スタ
ウロスポリンは５ｎＭよりも低いＩＣ５０を示した。
【１７８５】
　以下の略記法が用いられる：
ＡＴＰ　　　アデノシン三リン酸
ＢＳＡ　　　牛血清アルブミン
ＥＤＴＡ　　エチレンジアミン四酢酸
ＧＳＫ３　　グリコーゲン合成酵素キナーゼ３
ＭＯＰＳ　　モルホリンプロパンスルホン酸
ＳＰＡ　　　シンチレーション近接アッセイ
【１７８６】
　本発明の精神並びに範囲を逸脱することなく、様々な改良および変更を、本発明の化合
物、組成物、キットおよび方法について行うことができることは、当業者には明らかであ
ろう。従って本発明は、添付した特許請求の範囲およびその均等物の範囲にある限り、本
発明の改良並びに変更をもカバーするものである。
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【国際調査報告】
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