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(57)【要約】
　本発明は、3,4-二置換クマリン及びキノロン誘導体、並びに、それらを調製する方法に
関する。本発明は、さらにまた、3,4-二置換クマリン又はキノロン誘導体を投与すること
による、C型肝炎ウイルスの感染症を治療する方法にも関する。
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【特許請求の範囲】
【請求項１】
　ヒトにおけるHCV感染症を治療する方法であって、治療有効量の式(I)：
【化１】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、O～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　Xは、O及びN-R4から選択され；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
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ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　Yは、O及びN-R5から選択され；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、前
記方法。
【請求項２】
　式(II)：
【化２】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-OR11、-N(R12)
(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R

11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R1
3)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R

11、-SO2N(R
12)

(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ホスフェート、ホスホネ
ート、ハロ、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、O～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
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　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　Xは、O及びN-R4から選択され；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項１に記載の方法。
【請求項３】
　式(III)：
【化３】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
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　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)、-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項２に記載の方法。
【請求項４】
　式(IV)：
【化４】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
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　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項３に記載の方法。
【請求項５】
　式(IV)[式中、R7は、アリール基又はヘテロアリール基であるように選択される]で表さ
れる化合物を投与することを含む、請求項４に記載の方法。
【請求項６】
　式(V)：
【化５】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
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　aは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項３に記載の方法。
【請求項７】
　式(VI)：
【化６】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
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　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項４に記載の方法。
【請求項８】
　式(VII)：
【化７】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
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(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R
32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され

　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項２に記載の方法。
【請求項９】
　式(VIIa)：
【化８】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；



(10) JP 2009-537518 A 2009.10.29

10

20

30

40

50

　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択される]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項８に記載の方法。
【請求項１０】
　式(VIIa)[式中、R2は、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]で表さ
れる化合物を投与することを含む、請求項９に記載の方法。
【請求項１１】
　式(VIIa)[式中、R2は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され、R4はHで
ある]で表される化合物を投与することを含む、請求項１０に記載の方法。
【請求項１２】
　式(VIII)：
【化９】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
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　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項８に記載の方法。
【請求項１３】
　式(VIII)[式中、R7は、アリール基及びヘテロアリール基からなる群から選択される]で
表される化合物を投与することを含む、請求項１２に記載の方法。
【請求項１４】
　式(IX)：
【化１０】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
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ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項８に記載の方法。
【請求項１５】
　式(X)：
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【化１１】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
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3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R
91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R

92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R
91、-SO2N(R

92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ
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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項１２に記載の方法。
【請求項１６】
　式(XI)：

【化１２】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
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又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　Xは、O及びN-R4から選択され；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項１に記載の方法。
【請求項１７】
　式(XII)：
【化１３】

　[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
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　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項１６に記載の方法。
【請求項１８】
　式(XIII)：
【化１４】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
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になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項１７に記載の方法。
【請求項１９】
　式(XIII)[式中、R6は、アリール基及びヘテロアリール基からなる群から選択される]で
表される化合物を投与することを含む、請求項１８に記載の方法。
【請求項２０】
　式(XIV)：
【化１５】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12
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)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
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で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項１７に記載の方法。
【請求項２１】
　式(XV)：
【化１６】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
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ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項１８に記載の方法。
【請求項２２】
　式(XVI)：
【化１７】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
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　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項１６に記載の方法。
【請求項２３】
　式(XVII)：
【化１８】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
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　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項２２に記載の方法。
【請求項２４】
　式(XVII)[式中、R6は、アリール基又はヘテロアリール基からなる群から選択される]で
表される化合物を投与することを含む、請求項２３に記載の方法。
【請求項２５】
　式(XVIII)：
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【化１９】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
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　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項２２に記載の方法。
【請求項２６】
　式(XIX)：
【化２０】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
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キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を投与することを含む、請
求項１７に記載の方法。
【請求項２７】
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　式
【化２１】

で表される化合物を投与することを含む、請求項７に記載の方法。
【請求項２８】
　式
【化２２】

で表される化合物を投与することを含む、請求項７に記載の方法。
【請求項２９】
　式
【化２３】

で表される化合物を投与することを含む、請求項７に記載の方法。
【請求項３０】
　式

【化２４】

で表される化合物を投与することを含む、請求項７に記載の方法。
【請求項３１】
　式
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【化２５】

で表される化合物を投与することを含む、請求項７に記載の方法。
【請求項３２】
　式
【化２６】

で表される化合物を投与することを含む、請求項７に記載の方法。
【請求項３３】
　式
【化２７】

で表される化合物を投与することを含む、請求項７に記載の方法。
【請求項３４】
　式

【化２８】

で表される化合物を投与することを含む、請求項７に記載の方法。
【請求項３５】
　式
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【化２９】

で表される化合物を投与することを含む、請求項７に記載の方法。
【請求項３６】
　式
【化３０】

で表される化合物を投与することを含む、請求項７に記載の方法。
【請求項３７】
　式
【化３１】

で表される化合物を投与することを含む、請求項７に記載の方法。
【請求項３８】
　式

【化３２】

で表される化合物を投与することを含む、請求項７に記載の方法。
【請求項３９】
　式
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【化３３】

で表される化合物を投与することを含む、請求項６に記載の方法。
【請求項４０】
　式
【化３４】

で表される化合物を投与することを含む、請求項８に記載の方法。
【請求項４１】
　式

【化３５】

で表される化合物を投与することを含む、請求項８に記載の方法。
【請求項４２】
　式
【化３６】

で表される化合物を投与することを含む、請求項９に記載の方法。
【請求項４３】
　式
【化３７】

で表される化合物を投与することを含む、請求項９に記載の方法。
【請求項４４】
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　式
【化３８】

で表される化合物を投与することを含む、請求項９に記載の方法。
【請求項４５】
　式
【化３９】

で表される化合物を投与することを含む、請求項９に記載の方法。
【請求項４６】
　式

【化４０】

で表される化合物を投与することを含む、請求項９に記載の方法。
【請求項４７】
　式
【化４１】

で表される化合物を投与することを含む、請求項９に記載の方法。
【請求項４８】
　式
【化４２】

で表される化合物を投与することを含む、請求項９に記載の方法。
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【請求項４９】
　式
【化４３】

で表される化合物を投与することを含む、請求項２１に記載の方法。
【請求項５０】
　式

【化４４】

で表される化合物を投与することを含む、請求項２１に記載の方法。
【請求項５１】
　式

【化４５】

で表される化合物を投与することを含む、請求項２１に記載の方法。
【請求項５２】
　式
【化４６】
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で表される化合物を投与することを含む、請求項２１に記載の方法。
【請求項５３】
　式
【化４７】

で表される化合物を投与することを含む、請求項２１に記載の方法。
【請求項５４】
　式

【化４８】

で表される化合物を投与することを含む、請求項２１に記載の方法。
【請求項５５】
　式(I)で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物と、インターフェ
ロン、リバビリン、HCVプロテアーゼ阻害薬、HCVポリメラーゼ阻害薬、HCV IRES阻害薬、
HCVヘリカーゼ、HCV ATPアーゼ阻害薬、NS5Aリン酸化阻害薬及びHCV NS2阻害薬から選択
される少なくとも1種類の追加の薬剤との組合せの治療有効量を投与することを含む、請
求項１に記載の方法。
【請求項５６】
　前記少なくとも1種類の追加の薬剤がインターフェロンである、請求項５５に記載の方
法。
【請求項５７】
　前記少なくとも1種類の追加の薬剤がα-インターフェロンである、請求項５６に記載の
方法。
【請求項５８】
　前記少なくとも1種類の追加の薬剤が、インターフェロン及びリバビリンである、請求
項５５に記載の方法。
【請求項５９】
　式(II)：
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【化４９】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-OR11、-N(R12)
(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R

11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R1
3)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R

11、-SO2N(R
12)

(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ホスフェート、ホスホネ
ート、ハロ、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、O～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　Xは、O及びN-R4から選択され；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；



(34) JP 2009-537518 A 2009.10.29

10

20

30

40

　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項６０】
　式(III)：
【化５０】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)、-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6である]
で表される、請求項５９に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項６１】
　式(IV)：
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【化５１】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される、請求項６０に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項６２】
　R7が、アリール基又はヘテロアリール基であるように選択される、請求項６１に記載の
化合物。
【請求項６３】
　式(V)：
【化５２】
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　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される、請求項６０に記載化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項６４】
　式(VI)：
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【化５３】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
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で表される、請求項６１に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項６５】
　式(VII)：
【化５４】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
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又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される、請求項５９に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項６６】
　式(VIIa)：
【化５５】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択される]
で表される、請求項６５に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項６７】
　R2が、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、請求項６６に記載の化
合物。
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【請求項６８】
　R4がHである、請求項６７に記載の化合物。
【請求項６９】
　式(VIII)：
【化５６】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される、請求項６５に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
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【請求項７０】
　R7が、アリール基及びヘテロアリール基からなる群から選択される、請求項６９に記載
の化合物。
【請求項７１】
　式(IX)：
【化５７】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
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　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される、請求項６５に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項７２】
　式(X)：
【化５８】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
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　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される、請求項６９に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項７３】
　式(XIII)：
【化５９】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
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ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項７４】
　R6が、アリール基及びヘテロアリール基からなる群から選択される、請求項７３に記載
の化合物。
【請求項７５】
　式(XV)：
【化６０】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
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　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される、請求項７３に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項７６】
　式(XIV)：
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【化６１】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；



(47) JP 2009-537518 A 2009.10.29

10

20

30

40

50

　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項７７】
　式(XVI)：
【化６２】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
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ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項７８】
　式(XVII)：
【化６３】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
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　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される、請求項７７に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項７９】
　R6が、アリール基又はヘテロアリール基からなる群から選択される、請求項７８に記載
の化合物。
【請求項８０】
　式(XVIII)：
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【化６４】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
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　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される、請求項７７に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項８１】
　式(XIX)：
【化６５】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
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又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される、請求項７８に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項８２】
　式
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【化６６】

で表される、請求項６４に記載の化合物。
【請求項８３】
　式
【化６７】

で表される、請求項６４に記載の化合物。
【請求項８４】
　式
【化６８】

で表される、請求項６４に記載の化合物。
【請求項８５】
　式

【化６９】

で表される、請求項６４に記載の化合物。
【請求項８６】
　式
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【化７０】

で表される、請求項６４に記載の化合物。
【請求項８７】
　式
【化７１】

で表される、請求項６４に記載の化合物。
【請求項８８】
　式
【化７２】

で表される、請求項６４に記載の化合物。
【請求項８９】
　式

【化７３】

で表される、請求項６４に記載の化合物。
【請求項９０】
　式
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【化７４】

で表される、請求項６４に記載の化合物。
【請求項９１】
　式
【化７５】

で表される、請求項６４に記載の化合物。
【請求項９２】
　式
【化７６】

で表される、請求項６４に記載の化合物。
【請求項９３】
　式

【化７７】

で表される、請求項６４に記載の化合物。
【請求項９４】
　式
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【化７８】

で表される、請求項６３に記載の化合物。
【請求項９５】
　式
【化７９】

で表される、請求項６５に記載の化合物。
【請求項９６】
　式

【化８０】

で表される、請求項６５に記載の化合物。
【請求項９７】
　式
【化８１】

で表される、請求項６６に記載の化合物。
【請求項９８】
　式
【化８２】

で表される、請求項６６に記載の化合物。
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【請求項９９】
　式
【化８３】

で表される、請求項６６に記載の化合物。
【請求項１００】
　式
【化８４】

で表される、請求項６６に記載の化合物。
【請求項１０１】
　式

【化８５】

で表される、請求項６６に記載の化合物。
【請求項１０２】
　式
【化８６】

で表される、請求項６６に記載の化合物。
【請求項１０３】
　式
【化８７】
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で表される、請求項６６に記載の化合物。
【請求項１０４】
　式
【化８８】

で表される、請求項７５に記載の化合物。
【請求項１０５】
　式

【化８９】

で表される、請求項７５に記載の化合物。
【請求項１０６】
　式

【化９０】

で表される、請求項７５に記載の化合物。
【請求項１０７】
　式
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【化９１】

で表される、請求項７５に記載の化合物。
【請求項１０８】
　式
【化９２】

で表される、請求項７５に記載の化合物。
【請求項１０９】
　式
【化９３】

で表される、請求項７５に記載の化合物。
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　本発明は、3,4-二置換クマリン及びキノロン誘導体、並びに、それらを調製する方法に
関する。本発明は、さらにまた、3,4-二置換クマリン又はキノロン誘導体を投与すること
による、C型肝炎ウイルスの感染症を治療する方法にも関する。本発明は、穏やかな反応
条件を用いて3,4-二置換クマリン及びキノロン誘導体を調製するための合成方法を提供す
る。該合成方法は、高い置換基許容性(substituent tolerance)をもたらし、生物学的ス
クリーニングのための3,4-二置換クマリン及びキノロン誘導体のライブラリーを作るため
の固相合成で使用するのに適している。
【背景技術】
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【０００２】
　新しい薬物の発見における戦略では、多くの場合、治療特性を有する新規化合物の発見
におけるリードのための天然産物に関心が向けられる。創薬において再発する問題の1つ
は、自然源から誘導される有機化合物のアベイラビリティーである。コンビナトリアルケ
ミストリーを用いる技術は、ハイスループット合成及び化合物ライブラリーと称される数
百又は数千の関連する合成化合物の試験を可能とし、それによって、上記問題を克服する
試みがなされている。期待される治療用化合物又は化合物ライブラリーの合成の設計にお
いて、多くの場合、広い生物学的活性を有していることが知られている天然化合物のモチ
ーフが模倣される。クマリン誘導体及びキノロン誘導体は、自然界に多く存在しているこ
と及びそれらの生物学的活性の範囲によって、特に重要である。
【０００３】
　クマリン類は、植物界において広く分布している。約50種類の天然クマリン誘導体が同
定されている。クマリンの誘導体及びキノロンの誘導体は、いずれも、特定の範囲の生物
学的活性を有している。混乱を避けるために、本明細書中に記載されているクマリン誘導
体及びキノロン誘導体は、以下の慣習に従って番号が付けてある。
【化１】

【０００４】
　C型肝炎ウイルス(HCV)による感染症は、世界的な重大な健康危機の代表である。感染し
た個体の70%を超える個体において、該ウイルスは免疫系によるクリアランスを免れ、そ
の結果、永続的なHCV感染症を引き起こす。永続的なHCV感染症の長期効果は、見かけは健
康なキャリヤ状態から、慢性肝炎、肝繊維化、肝硬変、及び、最終的には、肝細胞ガンに
まで及ぶ。HCVは、慢性肝疾患の主な原因である。HCV感染症を治療するために現在利用可
能な最良の療法は、ペグ化α-インターフェロンとリバビリンの組合せを使用する。しか
しながら、この療法で治療された患者の多くでは、充分な抗ウイルス反応が示されない。
さらに、インターフェロンでの治療は、治療された患者の生活の質を低下させる重篤な副
作用(即ち、網膜症、甲状腺炎、急性膵炎、鬱病)も引き起こす。
【発明の概要】
【発明が解決しようとする課題】
【０００５】
　かくして、より効果的な治療を特定することは重要である。
【課題を解決するための手段】
【０００６】
　本発明は、式(I)：

【化２】

【０００７】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
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ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、O～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　Xは、O及びN-R4から選択され；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　Yは、O及びN-R5から選択され；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
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で表される3,4-二置換クマリン及びキノロン誘導体又はその製薬上許容される塩若しくは
水和物を提供する。
【０００８】
　本発明は、さらにまた、式(I)で表される化合物を調製するための合成方法も提供する
。該方法は、穏やかな反応条件を使用し、高い置換基許容性をもたらす。かくして、該方
法は、多様な置換パターンを有するさまざまな3,4-二置換クマリン及びキノロン誘導体を
調製するのに適用可能である。さらに、該方法は、コンビナトリアル合成法と一緒に使用
するのに適している。かくして、該方法は、生物学的スクリーニングのための3,4-二置換
クマリン及びキノロン誘導体のライブラリーを作るための方法を提供する。
【０００９】
　本発明は、さらにまた、HCVを治療するための組成物及び方法も提供し、ここで、該治
療方法は、治療有効量の本発明化合物を投与することによる。
【発明を実施するための形態】
【００１０】
　用語「ハロ」又は「ハロゲン」は、本明細書で使用される場合、フッ素、塩素、臭素及
びヨウ素を包含する。
【００１１】
　用語「アルキル」は、本明細書で使用される場合、1～15個の炭素原子を含んでいる置
換されているか又は置換されていない直鎖及び分枝鎖のアルキル基を意図している。用語
「低級アルキル」は、本明細書で使用される場合、1～6個の炭素原子を含んでいる直鎖及
び分枝鎖両方のアルキル基を意図し、そして、メチル、エチル、プロピル、イソプロピル
、ブチル、イソブチル、t-ブチルなどを包含する。該アルキル基は、ハロ、CN、NO2、CO2
R、C(O)R、-O-R、-N(R')(R")、-N(R)C(O)R、-N(R)SO2R、-SR、-C(O)N(R')(R")、-OC(O)R
、-OC(O)N(R')(R")、SO2、-SOR、-SO3R、-SO2N(R')(R")、ホスフェート、ホスホネート、
シクロアルキル、シクロアルケニル、アリール及びヘテロアリールから選択される1以上
の置換基で場合により置換されていてもよい。
【００１２】
　用語「アルケニル」は、本明細書で使用される場合、2～8個の炭素原子を含んでいる置
換されているか又は置換されていない直鎖及び分枝鎖のアルケン基を意図している。該ア
ルケニル基は、ハロ、CN、NO2、CO2R、C(O)R、-O-R、-N(R')(R")、-N(R)C(O)R、-N(R)SO2
R、-SR、-C(O)N(R')(R")、-OC(O)R、-OC(O)N(R')(R")、SO2、-SOR、-SO3R、-SO2N(R')(R"
)、ホスフェート、ホスホネート、シクロアルキル、シクロアルケニル、アリール及びヘ
テロアリールから選択される1以上の置換基で場合により置換されていてもよい。
【００１３】
　用語「アルキニル」は、本明細書で使用される場合、2～8個の炭素原子を含み、少なく
とも1の炭素-炭素三重結合を有している置換されているか又は置換されていない直鎖及び
分枝鎖の炭素鎖を意図している。用語「アルキニル」には、例えば、エチニル、1-プロピ
ニル、2-プロピニル、1-ブチニル、3-メチル-1-ブチニルなどが包含される。該アルキニ
ル基は、ハロ、CN、NO2、CO2R、C(O)R、-O-R、-N(R')(R")、-N(R)C(O)R、-N(R)SO2R、-SR
、-C(O)N(R')(R")、-OC(O)R、-OC(O)N(R')(R")、SO2、-SOR、-SO3R、-SO2N(R')(R")、ホ
スフェート、ホスホネート、シクロアルキル、シクロアルケニル、アリール及びヘテロア
リールから選択される1以上の置換基で場合により置換されていてもよい。.
　用語「シクロアルキル」は、本明細書で使用される場合、3～7個の炭素原子を含んでい
る置換されているか又は置換されていない環状アルキル基を意図し、そして、シクロプロ
ピル、シクロペンチル、シクロヘキシルなどを包含する。該シクロアルキル基は、ハロ、
CN、NO2、CO2R、C(O)R、-O-R、-N(R')(R")、-N(R)C(O)R、-N(R)SO2R、-SR、-C(O)N(R')(R
")、-OC(O)R、-OC(O)N(R')(R")、SO2、-SOR、-SO3R、-SO2N(R')(R")、ホスフェート、ホ
スホネート、アルキル、シクロアルケニル、アリール及びヘテロアリールから選択される
1以上の置換基で場合により置換されていてもよい。
【００１４】
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　用語「シクロアルケニル」は、本明細書で使用される場合、5～7個の炭素原子を含み、
環炭素のうちの2個の炭素の間に二重結合を有している置換されているか又は置換されて
いない環状アルケニル基を意図し、そして、シクロペンテニル、シクロヘキセニルなどを
包含する。該シクロアルケニル基は、ハロ、CN、NO2、CO2R、C(O)R、-O-R、-N(R')(R")、
-N(R)C(O)R、-N(R)SO2R、-SR、-C(O)N(R')(R")、-OC(O)R、-OC(O)N(R')(R")、SO2、-SOR
、-SO3R、-SO2N(R')(R")、ホスフェート、ホスホネート、アルキル、シクロアルケニル、
アリール及びヘテロアリールから選択される1以上の置換基で場合により置換されていて
もよい。
【００１５】
　用語「アラルキル」は、本明細書で使用される場合、置換基として芳香族基(ここで、
該芳香族基は、置換されていても又は置換されていなくてもよい)を有している低級アル
キル基を意図している。該アラルキル基は、ハロ、CN、NO2、CO2R、C(O)R、-O-R、-N(R')
(R")、-N(R)C(O)R、-N(R)SO2R、-SR、-C(O)N(R')(R")、-OC(O)R、-OC(O)N(R')(R")、SO2
、-SOR、-SO3R、-SO2N(R')(R")、ホスフェート、ホスホネート、シクロアルキル、シクロ
アルケニル、アリール及びヘテロアリールから選択される1以上の置換基で場合により置
換されていてもよい。
【００１６】
　用語「ホスフェート」及び「ホスホネート」は、本明細書で使用される場合、それぞれ
、下記構造を有する部分構造を意味する。
【化３】

【００１７】
　用語「ヘテロ環基」又は「ヘテロ環」は、本明細書で使用される場合、環員として少な
くとも1個のヘテロ原子を有している置換されているか又は置換されていない芳香族及び
非芳香族の環状基を意図している。好ましいヘテロ環基は、少なくとも1個のヘテロ原子
を含んでいる5～6個の還原子を含んでいるヘテロ環基であり、そして、環状アミン(例え
ば、モルホリノ、ピペリジノ、ピロリジノなど)及び環状エーテル(例えば、テトラヒドロ
フラン、テトラヒドロピランなど)を包含する。芳香族ヘテロ環基は「ヘテロアリール」
基とも称されるが、これは、1～3個のヘテロ原子を含むことができる単環式ヘテロ芳香族
基、例えば、ピロール、フラン、チオフェン、イミダゾール、オキサゾール、チアゾール
、トリアゾール、ピラゾール、ピリジン、ピラジン、ピリダジン、ピリミジンなどを意図
している。用語「ヘテロアリール」は、2つ以上の環(ここで、2個の原子は隣接する2つ環
に共有されている(該2つの環は、縮合している))を有している多環式ヘテロ芳香族系も包
含し、ここで、該2つ以上の環のうちの少なくとも1はヘテロアリールであり、例えば、残
りの環は、シクロアルキル、シクロアルケニル、アリール、ヘテロ環及び/又はヘテロア
リールであり得る。多環式ヘテロ芳香族系の例としては、キノリン、イソキノリン、テト
ラヒドロイソキノリン、キノキサリン、キナクソリン(quinaxoline)、ベンゾイミダゾー
ル、ベンゾフラン、プリン、イミダゾピリジン、ベンゾトリアゾールなどがある。該ヘテ
ロ環基は、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R、C(O)R、-O-R、-N(R')(R")、-N(R)C(O)R、-N
(R)SO2R、-SR、-C(O)N(R')(R")、-OC(O)R、-OC(O)N(R')(R")、SO2、-SOR、-SO3R、-SO2N(
R')(R")、ホスフェート、ホスホネート、シクロアルキル、シクロアルケニル、アリール
及びヘテロアリールから選択される1以上の置換基で場合により置換されていてもよい。
【００１８】
　用語「アリール」、「芳香族基」又は「芳香環」は、本明細書で使用される場合、置換
されているか又は置換されていない単環式芳香族基(例えば、フェニル、ピリジル、ピラ
ゾールなど)及び多環式環系(ナフチル、キノリンなど)を意図している。多環式環は、2つ
以上の環(ここで、2個の原子は隣接する2つ環に共有されている(該2つの環は、縮合して
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いる))を有することが可能であり、ここで、該2つ以上の環のうちの少なくとも1は芳香族
であり、例えば、残りの環は、シクロアルキル、シクロアルケニル、アリール、ヘテロ環
及び/又はヘテロアリールであり得る。該アリール基は、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R
、C(O)R、-O-R、-N(R')(R")、-N(R)C(O)R、-N(R)SO2R、-SR、-C(O)N(R')(R")、-OC(O)R、
-OC(O)N(R')(R")、SO2、-SOR、-SO3R、-SO2N(R')(R")、ホスフェート、ホスホネート、シ
クロアルキル、シクロアルケニル、アリール及びヘテロアリールから選択される1以上の
置換基で場合により置換されていてもよい。
【００１９】
　各Rは、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、ア
ルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択される。各R'及びR"は、独
立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；又は、R'とR"は、それらが結合
している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該環は、場合により、さらなるヘテ
ロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい。
【００２０】
　用語「ヘテロ原子」は、特に、環ヘテロ原子として、N、O及びSを意味する。
【００２１】
　全ての値の範囲、例えば、n及びmについて与えられている値の範囲は、その範囲全体を
含んでいる。かくして、O～4の範囲は、値0、１、2、3及び4を包含するであろう。
【００２２】
　本発明は、式(I)：

【化４】

【００２３】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、O～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
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　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　Xは、O及びN-R4から選択され；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　Yは、O及びN-R5から選択され；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物を提供する。
【００２４】
　本発明による物質は、塩として存在することができる。本発明に関連して、好ましいの
は、製薬上許容される塩である。製薬上許容される塩は、結果として生じる対イオンが製
薬的な使用について一般に許容されると当技術分野で理解される本発明化合物の酸付加塩
又は塩基性付加塩を意味する。製薬上許容される塩は、本発明化合物と無機酸又は有機酸
との塩であり得る。無機酸との塩、例えば、塩酸、臭化水素酸、リン酸若しくは硫酸との
塩、あるいは、有機カルボン酸又は有機スルホン酸との塩、例えば、酢酸、マレイン酸、
フマル酸、リンゴ酸、クエン酸、酒石酸、乳酸若しくは安息香酸、又は、メタンスルホン
酸、エタンスルホン酸、フェニルスルホン酸、トルエンスルホン酸若しくはナフタレンジ
スルホン酸との塩が好ましい。製薬上許容される塩は、さらにまた、本発明化合物の金属
塩又はアンモニウム塩であることもできる。特に好ましいのは、例えば、ナトリウム塩、
カリウム塩、マグネシウム塩又はカルシウム塩であり、さらに、アンモニア又は有機アミ
ン(例えば、エチルアミン、ジエチルアミン、トリエチルアミン、ジエタノールアミン、
トリエタノールアミン、ジシクロヘキシルアミン、ジメチルアミノエタノール、アルギニ
ン、リシン、エチレンジアミン又は2-フェニルエチルアミン)から誘導されたアンモニウ
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ム塩も特に好ましい。(「Berge et al. J. Pharm. Sci. 1977, 66, 1-19」を参照された
い)。
【００２５】
　本発明の化合物の中に1つ以上のキラル中心が存在している場合、個々の異性体及びそ
の混合物(例えば、ラセミ化合物など)は、本明細書中に記載されている式に包含されるこ
とが意図されている。特定の実施形態では、本発明の化合物は、数種類の互変異性体の形
態で存在し得る。従って、本明細書中に記載されている化学構造は、例示されている化合
物の可能な全ての互変異性体を包含する。本発明の化合物は、さまざまな水和形態で存在
し得る。
【００２６】
　nが1より大きな値である場合、各R1基が独立して選択され得るということは理解される
。かくして、2以上のR1基が存在している場合、当該R1基は、記載されている基のいずれ
からも、同一であるか又は異なっているように、選択され得る。このことは、さまざまな
基又は値から独立して選択され得る他の全ての基又は置換基にも当てはまる。
【００２７】
　本発明の好ましい実施形態では、R2は、アリール及びアラルキルから選択される。
【００２８】
　本発明の一実施形態では、YはOであるように選択され、それによって、式(II)：
【化５】

【００２９】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、O～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；



(67) JP 2009-537518 A 2009.10.29

10

20

30

40

50

　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　Xは、O及びN-R4から選択され；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００３０】
　本発明のさらなる実施形態では、式(II)で表される化合物のXはOであるように選択され
、それによって、式(III)：
【化６】

【００３１】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
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　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)、-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００３２】
　本発明のさらなる好ましい実施形態では、式(III)で表される化合物のR2及びR3は、そ
れぞれ、-CH2-R

6及び-CH2-R
7であるように選択され、それによって、式(IV)：

【化７】

【００３３】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
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　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００３４】
　式(IV)で表される化合物についての好ましい実施形態では、R7は、アリール基又はヘテ
ロアリール基であるように選択される。
【００３５】
　本発明の別の実施形態では、式(III)で表される化合物のR2はベンジル基であるように
選択され、それによって、式(V)：
【化８】

【００３６】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
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環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００３７】
　本発明のさらなる好ましい実施形態では、式(IV)で表される化合物のR6及びR7は、フェ
ニル基であるように選択され、それによって、式(VI)：
【化９】

【００３８】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
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81、-SO2N(R

82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ
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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００３９】
　式(VI)で表される代表的な化合物としては、以下の構造などがある。
【化１０】

【００４０】



(72) JP 2009-537518 A 2009.10.29

10

20

30

40

50

【００４１】
　本発明の別の実施形態では、式(II)で表される化合物のXはN-R4であるように選択され
、それによって、式(VII)：

【化１１】

【００４２】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
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テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００４３】
　式(VII)で表される化合物についての好ましい実施形態では、R3は-CH=N-R34であるよう
に選択され、それによって、式(VIIa)：
【化１２】

【００４４】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
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テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択される]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００４５】
　式(VII)で表される化合物及び式(VIIa)で表される化合物についての好ましい実施形態
では、R2は、アリール基又はヘテロアリール基であるように選択される。好ましいさらな
る実施形態では、R4はHである。
【００４６】
　式(VIIa)で表される代表的な化合物としては、以下の構造などがある。
【化１３】

【００４７】

【００４８】
　本発明のさらなる好ましい実施形態では、式(VII)で表される化合物のR2及びR3は、そ
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れぞれ、-CH2-R
6及び-CH2-R

7であるように選択され、それによって、式(VIII)：
【化１４】

【００４９】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００５０】
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　式(VIII)で表される化合物についての好ましい実施形態では、R7は、アリール基又はヘ
テロアリール基であるように選択される。
【００５１】
　本発明の別の実施形態では、式(VII)で表される化合物のR2はベンジル基であるように
選択され、それによって、式(IX)：
【化１５】

【００５２】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ホスフェート、ホスホ
ネート、ハロ、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
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アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００５３】
　本発明のさらなる好ましい実施形態では、式(VIII)で表される化合物のR6及びR7は、フ
ェニル基であるように選択され、それによって、式(X)：

【化１６】

【００５４】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ホスフェート、ホスホ
ネート、ハロ、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
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　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００５５】
　本発明の別の実施形態では、YはN-R5であるように選択され、それによって、式(XI)：
【化１７】

【００５６】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
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　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　Xは、O及びN-R4から選択され；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００５７】
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　本発明のさらなる実施形態では、式(XI)で表される化合物のXはOであるように選択され
、それによって、式(XII)：
【化１８】

【００５８】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
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ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００５９】
　本発明のさらなる好ましい実施形態では、式(XII)で表される化合物のR2及びR3は、そ
れぞれ、-CH2-R

6及び-CH2-R
7であるように選択され、それによって、式(XIII)：

【化１９】

【００６０】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
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　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００６１】
　式(XIII)で表される化合物についての好ましい実施形態では、R6は、アリール基又はヘ
テロアリール基であるように選択される。
【００６２】
　本発明の別の実施形態では、式(XII)で表される化合物のR2はベンジル基であるように
選択され、それによって、式(XIV)：
【化２０】

【００６３】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
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又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００６４】
　本発明のさらなる好ましい実施形態では、式(XIII)で表される化合物のR6及びR7は、フ
ェニル基であるように選択され、それによって、式(XV)：
【化２１】

【００６５】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
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　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００６６】
　式(XV)で表される代表的な化合物としては、以下の構造などがある。
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【化２２】

【００６７】
　本発明の別の実施形態では、式(XI)で表される化合物のXは、N-R4であるように選択さ
れ、それによって、式(XVI)：

【化２３】

【００６８】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
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ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００６９】
　本発明のさらなる好ましい実施形態では、式(XVI)で表される化合物のR2及びR3は、そ
れぞれ、-CH2-R

6及び-CH2-R
7であるように選択され、それによって、式(XVII)：

【化２４】

【００７０】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
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テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００７１】
　式(XVII)で表される化合物についての好ましい実施形態では、R6は、アリール基又はヘ
テロアリール基であるように選択される。
【００７２】
　本発明の別の実施形態では、式(XVI)で表される化合物のR2はベンジル基であるように
選択され、それによって、式(XVIII)：
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【化２５】

【００７３】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
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環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
【００７４】
　本発明のさらなる好ましい実施形態では、式(XVII)で表される化合物のR6及びR7は、フ
ェニル基であるように選択され、それによって、式(XIX)：
【化２６】

【００７５】
[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
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テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、場合により、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物が得られる。
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【００７６】
　本発明による物質は、塩としても存在することができる。本発明に関連して、好ましい
のは、製薬上許容される塩である。製薬上許容される塩は、結果として生じる対イオンが
製薬的な使用について一般に許容されると当技術分野で理解される本発明化合物の酸付加
塩又は塩基性付加塩を意味する。製薬上許容される塩は、本発明化合物と無機酸又は有機
酸との塩であり得る。無機酸との塩、例えば、塩酸、臭化水素酸、リン酸若しくは硫酸と
の塩、あるいは、有機カルボン酸又は有機スルホン酸との塩、例えば、酢酸、マレイン酸
、フマル酸、リンゴ酸、クエン酸、酒石酸、乳酸若しくは安息香酸、又は、メタンスルホ
ン酸、エタンスルホン酸、フェニルスルホン酸、トルエンスルホン酸若しくはナフタレン
ジスルホン酸との塩が好ましい。製薬上許容される塩は、さらにまた、本発明化合物の金
属塩又はアンモニウム塩であることもできる。特に好ましいのは、例えば、ナトリウム塩
、カリウム塩、マグネシウム塩又はカルシウム塩であり、さらに、アンモニア又は有機ア
ミン(例えば、エチルアミン、ジエチルアミン、トリエチルアミン、ジエタノールアミン
、トリエタノールアミン、ジシクロヘキシルアミン、ジメチルアミノエタノール、アルギ
ニン、リシン、エチレンジアミン又は2-フェニルエチルアミン)から誘導されたアンモニ
ウム塩も特に好ましい。(「Berge et al. J. Pharm. Sci. 1977, 66, 1-19」を参照され
たい)。
【００７７】
　本発明の化合物の中に1つ以上のキラル中心が存在している場合、個々の異性体及びそ
の混合物(例えば、ラセミ化合物など)は、本明細書中に記載されている式に包含されるこ
とが意図されている。特定の実施形態では、本発明の化合物は、数種類の互変異性体の形
態で存在し得る。従って、本明細書中に記載されている化学構造は、例示されている化合
物の可能な全ての互変異性体を包含する。本発明の化合物は、さまざまな水和形態で存在
し得る。
【００７８】
　nが1より大きな値である場合、各R1基が独立して選択され得るということは理解される
。かくして、2以上のR1基が存在している場合、当該R1基は、記載されている基のいずれ
からも、同一であるか又は異なっているように、選択され得る。このことは、さまざまな
基又は値から独立して選択され得る他の全ての基又は置換基にも当てはまる。
【００７９】
　本発明の別の態様においては、本発明の化合物を調製するための合成方法が提供される
。本発明の方法は、穏やかな反応条件を使用し、高い置換基許容性をもたらす。その生成
物は、高収率及び高純度で得られる。本発明の方法は、スキーム１によって例証される。
【化２７】

【００８０】
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　A1及びA2は、適切な塩基の存在下に、アルコール(HO-R2)又はアミン(H2N-R
2)で処理す

ることができる。LGは、脱離基、例えば、ハロ、アリールスルホン類(トシルなど)、トリ
フラート、又は、当業者によって認識されている別の適切な脱離基を表す。該塩基は、ア
ミン塩基、水酸化物塩(非限定的な例としては、水酸化ナトリウム及び水酸化テトラアル
キルアンモニウムなどがある)、炭酸塩、水素化物、アルコキシド塩(非限定的な例として
は、ナトリウムメトキシド及びカリウムt-ブトキシドなどがある)などから選択し得る。
【００８１】
　別の実施形態では、本発明の化合物は、スキーム２に記載されている反応に従って調製
することができる。
【化２８】

【００８２】

【００８３】
　A3及びA4は、適切な塩基の存在下に、活性化ベンジル基で処理することができる。LGは
、脱離基、例えば、ハロ、アリールスルホン類(トシルなど)、トリフラート、又は、当業
者によって認識されている別の適切な脱離基を表す。該塩基は、アミン塩基、水酸化物塩
(非限定的な例としては、水酸化ナトリウム及び水酸化テトラアルキルアンモニウムなど
がある)、炭酸塩、水素化物、アルコキシド塩(非限定的な例としては、ナトリウムメトキ
シド及びカリウムt-ブトキシドなどがある)などから選択し得る。
【００８４】
　別の実施形態では、本発明の化合物は、スキーム３に記載されている方法で調製するこ
とができる。
【化２９】

【００８５】
　A4は、適切な塩基の存在下に、活性化ベンジル基で処理することができる。LGは、脱離
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基、例えば、ハロ、アリールスルホン類(トシルなど)、トリフラート、又は、当業者によ
って認識されている別の適切な脱離基を表す。該塩基は、アミン塩基、水酸化物塩(非限
定的な例としては、水酸化ナトリウム及び水酸化テトラアルキルアンモニウムなどがある
)、炭酸塩、水素化物、アルコキシド塩(非限定的な例としては、ナトリウムメトキシド及
びカリウムt-ブトキシドなどがある)などから選択し得る。
【００８６】
　最終生成物を得る上で一時的な保護基を使用することは有利であり得る。用語「保護基
」は、本明細書で使用される場合、潜在的に反応性を有する官能基を望ましくない化学的
変換から保護する当該官能基の一時的な化学修飾を意味する。そのような保護基の例とし
ては、カルボン酸類のエステル、アルコール類のシリルエーテル、並びに、アルデヒド類
及びケトン類のそれぞれアセタール及びケタールなどがある。保護基の化学の分野は、概
説されている(Greene, T. W.; Wuts, P. G. M. Protective Groups in Organic Synthesi
s, 2nd ed.; Wiley:New York, 1991)。
【００８７】
　本明細書中に開示されている化合物及び方法は、生物学的スクリーニングのための3,4-
二置換クマリン及びキノロン誘導体のライブラリーを作る上で有用である。クマリン及び
キノロンの誘導体は、ある範囲の生物学的活性を有している。クマリンをベースとする化
合物及びキノロンをベースとする化合物は、例えば、抗ウイルス薬としての効力を示した
。特に、本発明の化合物は、HCVによる感染症を予防又は治療するために使用することが
できる。
【００８８】
　HCVの複製及びHCV阻害薬のアッセイについて研究するためのセルベースシステムが開発
されたことにより、HCVの複製及び/又は増殖の阻害薬を同定することが促進された。HCV
の複製の阻害は、Bartenschlager(Lohman et al, Science 285, 110-113, 1999)及びRice
(Blight et al, Science 290, 1972-1974, 2000)の研究所で開発されたHCVレプリコンア
ッセイを用いて実施することができる。該アッセイは、Huh-Luc-Neo細胞系(Lohman et al
, Science 285, 110-113, 1999)を用いて実施する。Huh-Luc-Neo細胞は、HCV IRESを含ん
でいるビ-シストロニックサブゲノムレプリコンを安定的に発現するヒト肝細胞ガン細胞
系(Huh-7)であり、ここで、HCVの構造タンパク質は欠失されていて、ホタルルシフェラー
ゼレポーター遺伝子をコードする配列と、ネオマイシン選択可能マーカーと、構造タンパ
ク質NS3、NS4A、NS4B、NS5A及びNS5Bを発現する切断されたHCVゲノムの発現を誘導するEM
CV IRESを含んでいる構築物で置き換えられている。阻害薬が複製を阻害するように作用
し得るHCVの標的としては、NS3プロテアーゼ、ヘリカーゼ/ATPアーゼ、NS5A、NS5B-RNA依
存性RNAポリメラーゼ及びHCV IRESなどがある。
【００８９】
　HCV IRES介在ルシフェラーゼレポーター活性及びHCV RNAの発現を測定して、それぞれ
、HCV RNAの複製の間接的尺度及び直接的尺度を得る。HCVの複製及び/又は増殖の阻害薬
は、このHCVレプリコンルシフェラーゼアッセイにおいてHCV IRES介在ルシフェラーゼレ
ポーターの発現を阻害する分子を最初に同定することにより決定する。次に、HCVレプリ
コンルシフェラーゼアッセイにおいて同定されたヒット(hit)に対して細胞生存性アッセ
イ及び対照細胞に基づくルシフェラーゼアッセイ(control cell based luciferase assay
)を行って、細胞毒性化合物及びルシフェラーゼ酵素を阻害することにより作用する非特
異的化合物を排除する。特異的且つ非細胞毒性であるHCVレプリコンルシフェラーゼヒッ
ト(hit)を評価することにより、また、HCV RNAに対して特異的なプローブ及びプライマー
を使用する定量的PCRに基づくアプローチ(Taqman)(HCVレプリコンRNAアッセイ)を用いて
それらの化合物がHCV RNAの発現を阻害することを実証することにより、HCVの複製及び/
又は増殖の有効な阻害薬を同定する。
【００９０】
　HCVレプリコンアッセイを用いて、HCV感染症の治療及び/又は予防における化合物の効
力、並びに、HCVの複製及び/又は増殖の阻害における化合物の効力を予測することができ
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る。HCVレプリコンには、阻害薬がそこに作用してHCVの複製を阻害し得るウイルスと宿主
の多くの標的が含まれている。HCVレプリコンの中で発現されるウイルスの標的としては
、HCV IRES(翻訳に関する)、NS3プロテアーゼ、HCVヘリカーゼ/ATPアーゼ、NS5Aリン酸化
及びNS5Bポリメラーゼなどがある。理論に制限されるものではないが、本発明の化合物は
、HCVの複製を阻害するものと考えられる。本発明の化合物は、IRES、NS3プロテアーゼ、
NS5Bポリメラーゼ、ヘリカーゼ/ATPアーゼ又はNS5Aリン酸化に作用することにより、複製
を阻害することができる。
【００９１】
　かくして、別の実施形態において、本発明は、抗HCV有効量の式(I)で表される化合物又
はその製薬上許容される塩若しくは水和物を製薬上許容される担体又は助剤と組み合わさ
れて含んでいる医薬組成物を提供する。本明細書で使用される場合、用語「製薬上許容さ
れる塩」及び「水和物」は、本発明化合物の物理的特性又は薬物動態学的特性、例えば、
溶解性、嗜好性、吸収性、分配、代謝及び排出などに対して有利に作用するであろう当該
化合物の塩及び水和形態を意味する。当業者が選定において考慮し得る現実においてより
実際的な他の要因としては、原料のコスト、得られた原薬(bulk drug)の結晶化の容易さ
、収率、安定性、溶解性、吸湿性及び流動性などがある。
【００９２】
　本発明は、さらに、哺乳動物(好ましくは、ヒト)におけるHCV感染症を治療する方法も
提供し、ここで、該方法は、該哺乳動物に、本発明の化合物、その製薬上許容される塩若
しくは水和物又は上記組成物の有効量を投与することによる。本発明の化合物は、単独で
投与し得るか、又は、認可されている別の療法(例えば、インターフェロン(ペグ化又は非
ペグ化)、好ましくは、α-インターフェロン、リバビリン若しくはインターフェロンとリ
バビリン、又は、1種類以上の別の抗HCV薬、例えば、HCVプロテアーゼ阻害薬、HCVポリメ
ラーゼ阻害薬、HCV IRES阻害薬、HCVヘリカーゼ及び/若しくはATPアーゼ阻害薬、NS5Aリ
ン酸化阻害薬、HCV NS2阻害薬、又は、別のHCVライフサイクル阻害薬)と組み合わせて投
与し得る。併用療法は、本発明の化合物とHCVライフサイクルの複数の異なった阻害薬(免
疫調節剤、トール様受容体調節剤、アンチセンス療法など)の併用を包含し得る。併用療
法を構成する薬剤は、一緒に投与することができるか、あるいは、別々に、例えば、本発
明の化合物若しくはその製薬上許容される塩の投与より先に、本発明の化合物若しくはそ
の製薬上許容される塩の投与と同時に、又は、本発明の化合物若しくはその製薬上許容さ
れる塩の投与のあとで、投与することができる。これらの追加の薬剤は、本発明の化合物
と組み合わせて単一の医薬投与形態とすることができる。あるいは、これらの追加の薬剤
は、複合的な投与形態の一部として、例えばキットを用いて、別々に患者に投与すること
ができる。そのような追加の薬剤は、式(I)で表される化合物若しくはその製薬上許容さ
れる塩の投与より先に、式(I)で表される化合物若しくはその製薬上許容される塩の投与
と同時に、又は、式(I)で表される化合物若しくはその製薬上許容される塩の投与よりあ
とで、患者に投与することができる。
【００９３】
　本発明の化合物は、固体形態(これは、例えば、非晶質粉末又は結晶質形態を包含する)
で使用し得るか、又は、液体形態(これは、例えば、溶液又は懸濁液状態にある非晶質粉
末若しくは結晶質形態を包含する)で使用し得る。それらは、多くの異なった方法で、例
えば、経口的に、非経口的に、局所的に、経皮的に、又は、吸入によって、投与すること
ができる。経口投与又は注入による投与が好ましい。担体の選択及び担体中の活性化合物
の量は、一般に、所望の生成物の溶解性及び化学的特性、特定の投与方法並びに充分に確
立されている薬務に従って決定する。本発明による医薬組成物には、非毒性で製薬上許容
される任意の慣習的な担体、アジュバント又はビヒクルを含ませることができる。場合に
よっては、製薬上許容される酸、塩基又はバッファーを用いて当該製剤のpHを調節するこ
とにより、製剤化された化合物又はその送達形態の安定性を増強することができる。用語
「非経口的」は、本明細書で使用される場合、皮下、皮内、静脈内、筋肉内、関節内、滑
液嚢内、胸骨内、くも膜下腔内及び病巣内への注射又は注入による技術を包含する。
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【００９４】
　液体担体の例としては、シロップ、ピーナッツ油、オリーブ油、水及び生理食塩水など
がある。非経口投与のためには、植物油(例えば、ゴマ油、ラッカセイ油又はオリーブ油)
又は水性－有機溶液(例えば、水及びプロピレングリコール、注射可能な有機エステル、
例えば、オレイン酸エチル)中の本発明化合物のエマルション、懸濁液又は溶液、及び、
製薬上許容される塩の無菌水溶液を使用することができる。注射可能な形態は、容易に注
入され得る程度まで流動的でなければならない。適切な流動性は、例えば、剤皮(例えば
、レシチン)を用いることにより、分散液の場合には必要とされる粒径を維持することに
より、及び、界面活性剤を使用することにより、維持することができる。注射可能な組成
物の長期にわたる吸収は、吸収を遅らせる物質(例えば、モノステアリン酸アルミニウム
及びゼラチン)を使用することによって達成し得る。該医薬組成物は、無菌の注射可能な
調製物の形態(例えば、無菌の注射可能な水性又は油性の懸濁液として)であり得る。この
懸濁液は、適切な分散剤又は湿潤剤(例えば、Tween 80)及び懸濁化剤を用いて、当技術分
野で知られている技術に従って製剤することができる。
【００９５】
　本発明の医薬組成物は、経口的に許容される任意の投与形態(ここで、そのような投与
形態としては、限定するものではないが、カプセル剤、錠剤、並びに、水性の懸濁液剤及
び溶液剤などがある)で経口投与することができる。本発明の化合物は、硬シェルゼラチ
ンカプセル若しくは軟シェルゼラチンカプセルの中に封入することができるか、又は、圧
縮して錠剤とすることができる。経口液体投与形態の例としては、溶液剤、懸濁液剤、シ
ロップ剤、エマルション剤及び軟ゼラチンカプセル剤などがある。経口で使用するための
担体(固体又は液体)には、当技術分野で知られている時間遅延物質(time delay material
s)、例えば、モノステアリン酸グリセリル若しくはジステアリン酸グリセリルの単独又は
蝋との組合せなども包含され得る。カプセルを調製するためには、乳糖及び液体担体(例
えば、高分子量ポリエチレングリコール)を使用するのが有利であり得る。
【００９６】
　本発明に従って調製される組成物及び投与形態には、場合により、乳糖、クエン酸ナト
リウム、炭酸カルシウム、リン酸二カルシウム、及び、崩壊剤、例えば、デンプン、アル
ギン酸及び特定の錯体などを含ませることができる。錠剤及びカプセル剤などを調製する
ために、滑沢剤、例えば、ステアリン酸マグネシウム、ラウリル硫酸ナトリウム及びタル
クと組み合わせてシリカゲルを使用することができる。剤皮として、又は、投与単位の物
理的形態を変更するために、さまざまな別の物質を存在させることができる。例えば、錠
剤及びカプセル剤には、セラック、糖、又は、セラックと糖の両方で、コーティングする
ことができる。水性懸濁液剤を使用する場合、そのような懸濁液剤には、乳化剤又は懸濁
を促進する薬剤を含ませることができる。希釈剤、例えば、ショ糖、エタノール、ポリオ
ール(例えば、ポリエチレングリコール、プロピレングリコール及びグリセロール)及びそ
れらの混合物なども使用することができる。さらに、該活性化合物は、徐放性の調製物及
び製剤に組み入れることもできる。必要に応じて、特定の甘味剤及び/又は矯味矯臭剤及
び/又は着色剤を添加することができる。上記製剤及び組成物のための適切な別のビヒク
ル又は担体は、標準的な製薬のテキスト、例えば、「"Remington's Pharmaceutical Scie
nces", The Science and Practice of Pharmacy, 19.sup.th Ed. Mack Publishing Compa
ny, Easton, Pa., (1995)」の中に見いだすことができる。
【００９７】
　上記化合物又はその製薬上許容される塩を製薬上許容される担体と一緒に製剤する場合
、得られた組成物は、HCVウイルス感染症を治療又は予防するために、哺乳動物(例えば、
ヒト)に対してインビボ投与することができる。そのような治療は、本発明化合物を別の
抗ウイルス薬(ここで、そのような抗ウイルス薬としては、限定するものではないが、α-
インターフェロン及びリバビリンなどを挙げることができる)と組み合わせて用いて達成
することもできる。そのような追加の薬剤は、本発明の化合物と組み合わせて単一の投与
形態とすることができる。あるいは、そのような追加の薬剤は、複合的な投与形態の一部
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【実施例】
【００９８】
実施例
一般的な方法
　反応溶媒は、Acros 及び Aldrich から商業的に購入し、それ以上精製しなかった。試
薬は、受け取ったままの状態で使用した。出発物質を合成するための反応は、0.25mm プ
レコート Merck Silica Gel 60 F254上での薄層クロマトグラフィー(TLC)でモニターし、
紫外線又はリンモリブデン酸染色により視覚化した。フラッシュカラムクロマトグラフィ
ーは、試薬グレードのヘキサン、ジクロロメタン、メタノール及び酢酸エチルを使用して
、Merck Silica Gel 60 (230-400メッシュ)で実施した。
【００９９】
　反応試薬は、Alrich から商業的に購入し、受け取ったままの状態で使用した。1H NMR
スペクトル、及び、13C NMRスペクトルは、Varian 500MHz 分光計で記録し、残留溶媒の
ピーク又はCDCl3中のテトラメチルシランからなる内部標準と関連づけた。LC-MSは、Wate
r 2790 HPLCシステムと組み合わせたMicromass ZQ 質量分析計(ES+モード)で得た。HPLC
条件：C18カラム(3.5μm、2.1×50mm、W93491F 26)、使用流速 0.4mL/分(H2O中の15～100
% CH3CNの勾配 9分間、及び、洗浄 1分間）。
【０１００】
実施例１
【化３０】

【０１０１】
　アセトン(3mL)中の１(60mg, 0.37mmol)とK2CO3(100mg, 0.73mmol)の混合物に、ゆっく
りと２(103mg, 0.56mmol)を添加した。次いで、その反応物を65℃で一晩撹拌した。冷却
し、濾過し、溶媒を除去した後、得られた残渣をPTLC(溶離液：EtOAc/石油エーテル=1:3)
を用いて精製して、３(13.9mg, 10%)を固体として得た。

【化３１】

【０１０２】
LC-MS(6.77分, ES+)：計算値：478.10；実測値：479.48；
1H NMR(CDCl3)：7.72-7.63(m, 2H), 7.62-7.52(m, 3H), 7.52-7.43(m, 2H), 7.43-7.34(m
, 3H), 7.314(t, J=7.5Hz, 1H), 5.13(s, 2H), 3.977(s, 2H)。
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【化３２】

【０１０３】
LC-MS(6.81分, ES+)：計算値：478.10；実測値：479.41；
1H NMR(CDCl3)：7.656(d, J=8Hz, 1H), 7.627(AABB, J=80.5, 8.5Hz, 4H), 7.57(t, J=7.
5Hz, 1H), 7.455(AABB, J=52, 8Hz, 4H), 7.403(d, J=8Hz, 1H), 7.309(t, J=7.5Hz, 1H)
, 5.138(s, 2H), 3.978(s, 2H)。

【化３３】

【０１０４】
LC-MS(6.65分, ES+)：計算値：370.16；実測値：371.45；
1H NMR(CDCl3)：7.72(d, J=8.5Hz, 1H), 7.523(t, J=8.5Hz, 1H), 7.376(d, J=8Hz, 1H),
 7.297(t, J=8Hz, 1H), 7.31(AABB, J=45.5, 9.5Hz, 4H), 7.175(AABB, J=81.5, 8Hz, 4H
), 5.072(s, 2H), 3.913(s, 2H), 2.421(s, 3H), 2.314(s, 3H)。
【化３４】

【０１０５】
LC-MS(6.68分, ES+)：計算値：400.17；実測値：401.47；
1H NMR(CDCl3)：7.589(d, J=8.5Hz, 1H), 7.325(d, J=7.5Hz, 1H), 7.31(d, J=8.5Hz, 1H
), 7.224(s, 1H), 7.216(d, J=8.0Hz, 1H), 7.171-7.115(m, 3H), 6.999(d, J=7.5Hz, 1H
), 6.857-6.835(m, 2H), 5.006(s, 2H), 3.890(s, 2H), 3.874(s, 3H), 2.4(s, 3H), 2.2
98(s, 3H)。

【化３５】

【０１０６】
LC-MS(6.71分, ES+)：計算値：440.06；実測値：441.38；
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1H NMR(CDCl3)：7.542(d, J=9.5Hz, 1H), 7.412(s, 1H), 7.371(s, 1H), 7.4-7.35(m, 1H
), 7.3-7.24(m, 2H), 7.2-7.15(m, 3H), 6.9-6.85(m, 2H), 5.002(s, 2H), 3.879(s, 3H)
, 3.861(s, 2H)。
【化３６】

【０１０７】
LC-MS(6.64分, ES+)：計算値：400.17；実測値：401.47；
1H NMR(CDCl3)：7.595(d, J=9.0Hz, 1H), 7.4-7.25(m, 3H), 7.25-7.15(m, 2H), 7.15-7.
05(m, 3H), 6.95-6.85(m, 2H), 5.01(s, 2H), 3.886(s, 3H), 3.872(s, 2H), 2.33(s, 3H
), 2.207(s, 3H)。

【化３７】

【０１０８】
LC-MS(6.33分, ES+)：計算値：444.10；実測値：445.46；
1H NMR(CDCl3)：7.576(d, J=9Hz, 1H), 7.428(q, J=15.5, 8Hz, 1H), 7.223(q, J=15, 8H
z, 1H), 6.937(t, J=7.5Hz, 1H), 6.9-6.82(m, 3H), 6.763(tt, J=8.5, 2H), 5.078(s, 2
H), 3.825(s, 5H)。

【化３８】

【０１０９】
LC-MS(6.51分, ES+)：計算値：444.10；実測値：445.41；
1H NMR(CDCl3)：7.516(d, J=9.5Hz, 1H), 7.3-7.16(m, 2H), 7.15-6.94(m, 4H), 6.9-6.8
3(m, 2H), 5.009(s, 2H), 3.884(s, 3H), 3.808(s, 2H)。
【化３９】

【０１１０】
LC-MS(6.78分, ES+)：計算値：508.11；実測値：509.46；
1H NMR(CDCl3)：7.7-7.63(m, 2H), 7.6-7.5(m, 4H), 7.5-7.42(2H), 7.4-7.33(m, 1H), 6
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.85-6.82(m, 2H), 5.097(s, 2H), 3.939(s, 2H), 3.885(s, 3H)。
【化４０】

【０１１１】
LC-MS(6.84分, ES+)：計算値：508.11；実測値：509.45；
1H NMR(CDCl3)：7.614(AABB, J=85.5, 8.5Hz, 4H), 7.53(d, J=8Hz, 1H), 7.446(AABB, J
=55, 8Hz, 4H), 6.875(s, 1H), 6.866(d, J=8Hz, 1H), 5.106(s, 2H), 3.94(s, 2H), 3.8
84(s, 3H)。
【化４１】

【０１１２】
LC-MS(6.68分, ES+)：計算値：400.17；実測値：401.47；
1H NMR(CDCl3)：7.576(d, J=8Hz, 1H), 7.226(AABB, J=8, 4Hz, 4H), 7.19(AABB, J=121,
 8Hz, 4H), 6.845(s, 1H), 6.837(d, J=8Hz, 1H), 5.028(s, 2H), 3.869(s, 3H), 3.859(
s, 2H), 2.40(s, 3H), 2.294(s, 3H)。

【化４２】

【０１１３】
LC-MS(6.64分, ES+)：計算値：442.12；実測値：443.40；
1H NMR(CDCl3)：7.438(q, J=14.5, 8Hz, 1H), 7.41(s, 1H), 7.21(q, J=15.5, 8.5Hz, 1H
), 7.16(s, 1H), 6.942(t, J=8Hz, 1H), 6.881(t, J=8Hz, 1H), 6.81-6.7(m, 2H), 5.081
(s, 2H), 3.882(s, 2H), 2.36(s, 3H), 2.306(s, 3H)。
【０１１４】
実施例２



(100) JP 2009-537518 A 2009.10.29

10

20

30

40

【化４３】

【０１１５】
　-5～-10℃(氷浴)で、１をDMFに溶解させた溶液にPOCl3をゆっくりと添加した。次いで
、その混合物を室温で1時間撹拌し、60℃でさらに2時間撹拌した。冷却後、その混合物を
フラスコ内の砕氷に注ぎ、0℃で一晩貯蔵した。次いで、濾過し、5% Na2CO3溶液及び水で
洗浄し、その後、減圧下で乾燥させて、２を得た。
【０１１６】
　4-メチルアニリンをMeOHに溶解させ、MeOH中の２とEt3Nの混合物にゆっくりと添加した
。2～3分で３の沈殿物が形成された。濾過し、MeOHで洗浄し、減圧下で乾燥させたのち、
３をTHFに溶解させた溶液にアミンを添加した。その混合物を一晩撹拌したのち、NaBH4を
添加して、４を得た。VQ_36344は、３を直接還元することで得られる。
【化４４】

【０１１７】
1H NMR(CDCl3)：7.581(br, 1H), 7.44(t, J=7.5Hz, 1H), 7.351(d, J=7.5Hz, 1H), 7.301
(d, J=7.5Hz, 1H), 7.023(t, J=7.5Hz, 1H), 7.017(AABB, J=93, 7.5Hz, 4H), 4.733(s, 
2H), 4.2(br, 1H), 3.818(s, 3H), 3.614(d, J=7.5Hz, 1H), 3.60(d, J=6.5Hz, 1H), 2.3
39(s, 3H)。

【化４５】

【０１１８】
1H NMR(CDCl3)：8.471(s, 1H), 8.394(d, J=4.5Hz, 1H), 7.579(br, 1H), 7.437(t, J=7.
5Hz, 1H), 7.35(d, J=8.5Hz, 1H), 7.30(d, J=8.5Hz, 1H), 7.022(t, J=7.0Hz, 1H), 7.0
14(AABB, J=93.5, 8.0Hz, 4H), 6.725(t, J=6.0Hz, 1H), 4.737(s, 2H), 2.338(s, 3H)。
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【化４６】

【０１１９】
1H NMR(CDCl3)：7.456(t, J=8.0Hz, 1H)3 7.411(d, J=8.0Hz, 1H), 7.355(d, J=8.0Hz, 1
H), 7.124(t, J=8.0Hz, 1H), 6.975(AABB, J=132.5, 7.5Hz, 4H), 6.064(br, 1H), 2.333
(s, 3H), 2.031(s, 3H)。
【０１２０】
実施例３
【化４７】

【０１２１】
　アセトン(3mL)中の１(50mg, 0.285mmol)とK2CO3(197mg, 1.43mmol)の混合物に、ゆっく
りと２(158mg, 0.854mmol)を添加した。次いで、その反応物を65℃で一晩撹拌した。冷却
し、濾過し、溶媒を除去した後、得られた残渣をPTLC(溶離液：EtOAc/石油エーテル=1:3)
を用いて精製して、３(81.3mg, 74.3%)及び４(23.2mg, 21.2%)を固体として得た。
【化４８】

【０１２２】
LC-MS(6.42分, ES+)：計算値：383.48；実測値：384.39；
1H NMR(CDCl3)：7.85(dd, J=8.0, 2.0Hz, 1H), 7.326(dt, J=9.0, 2.0Hz, 1H), 6.961(t,
 J=7.5Hz, 1H), 6.88(AABB, J=46, 8.5Hz, 8H), 6.66(d, J=8.5Hz, 1H), 3.42(s, 2H), 3
.188(s, 2H), 2.146(s, 6H)。
【０１２３】
実施例４
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【化４９】

【０１２４】
　アセトン(3mL)中の１(50mg, 0.31mmol)とK2CO3(429mg, 3.1mmol)の混合物に、ゆっくり
と２(345mg, 1.86mmol)を添加した。次いで、その反応物を65℃で一晩撹拌した。冷却し
、濾過し、溶媒を除去した後、得られた残渣をPTLC(溶離液：EtOAc/石油エーテル=1:3)を
用いて精製して、３(61.3mg, 25.6%)、４(43.9mg, 38.3%)及び５(12.6mg, 8.6%)を固体と
して得た。

【化５０】

【０１２５】
LC-MS(6.90分, ES+)：計算値：473.60；実測値：474.48；
1H NMR(CDCl3)：7.92(d, J=8.5Hz, 1H), 7.165(t, J=8.5Hz, 1H), 6.947(AABB, J=33.5, 
8.5Hz, 4H), 6.931(AABB, J=49, 8.5Hz, 4H), 6.922(t, J=8.5Hz, 1H), 6.71(AABB, J=18
9, 8.5Hz, 4H), 6.52(d, J=8.5Hz, 1H), 5.0(br, 2H), 3.583(s, 1H), 3.557(s, 1H), 3.
452(s, 1H), 3.427(s, 1H), 2.273(s, 3H), 2.21(s, 6H)。
【０１２６】
実施例５
HCVレプリコンルシフェラーゼアッセイ

　0日目、細胞の播種及び化合物の処理：　増殖培地(DMEMフェノールレッド非含有＋PS＋
2mM グルタミン；100μL/ウェル)を含んでいる不透明な壁で囲まれた96プレートに、Huh-
Luc-Neo細胞を25,000/ウェルで播種する。被検化合物を実験ウェルに添加し(10μL/ウェ
ル, 1O×アッセイ濃度)、次いで、細胞を48時間インキュベートする(5% CO2, 37℃)。
【０１２７】
　2日目、試薬の調製及びルシフェラーゼアッセイ：　Bright-Glo ルシフェラーゼアッセ
バッファー(Promega)を解凍し、室温と平衡になったあとで使用する。凍結乾燥させたBri
ght-Gloルシフェラーゼアッセイ基質は、室温と平衡になったあとで使用する。10mLのBri
ght-Gloルシフェラーゼアッセイバッファーを1小瓶のBright-Gloルシフェラーゼアッセイ
基質ボトルに移し、Vortexを用いて穏やかに混合させる。100μLのBright-Gloルシフェラ
ーゼアッセイ試薬(Bright-Gloルシフェラーゼアッセイバッファー＋Bright-Gloルシフェ
ラーゼアッセイ基質の混合物)を各ウェルに添加する。軌道振盪機の上でそのウェルの内
容物を室温で5分間混合させて細胞溶解を惹起し、次いで、ルミノメーターを用いてルミ
ネセンスを測定する。データを解析し、GraphPad Prism 4 ソフトウェアを用いてIC50を
求める。このレプリコンルシフェラーゼアッセイにおいて有効なヒット(hit)は、8.0μM
未満のIC50を示し、そして、100μMの化合物濃度における細胞生存性の阻害は30%未満で
ある(Cell Titer Glowアッセイ、細胞生存性アッセイ条件はHCV レプリコンルシフェラー
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ゼアッセイ条件と同じである)。
【０１２８】
実施例６
HCVレプリコンRNAアッセイ
　0日目、細胞の播種及び化合物の処理：　増殖培地(DMEMフェノールレッド非含有＋PS＋
2mM グルタミン；100μL/ウェル)を含んでいる不透明な壁で囲まれた96プレートに、Huh-
Luc-Neo細胞を25,000/ウェルで播種する。被検化合物を実験ウェルに添加し(10μL/ウェ
ル, 1O×アッセイ濃度)、次いで、細胞をインキュベートする(5% CO2, 37℃)。
【０１２９】
　1日目、培地の交換及び化合物の処理：　最初の化合物の処理から24時間経過したのち
、ウェルから細胞培養培地を吸引し、新たな増殖培地(DMEMフェノールレッド非含有＋PS
＋2mM グルタミン；100μL/ウェル)を添加する。次いで、被検化合物を適切な実験ウェル
に添加し(10μL/ウェル, 1O×アッセイ濃度)、その後、細胞をさらに24時間インキュベー
トする(5% CO2、37℃)。
【０１３０】
　2日目、RNAの単離及びcDNAの合成：　細胞を1×リン酸緩衝生理食塩水(PBS)で1回洗浄
する。次いで、細胞を溶解させ、製造元が推奨するプロトコルに従ってRNAeasy 96キット
(Qiagen)及び真空マニホールドを使用して96ウェルフォーマット内にRNAを単離する。次
いで、各ウェルから単離されたRNAから、製造元が推奨するプロトコルに従ってTaqman Re
verse Transcription Reagentsキット(Applied Biosystems)を使用して、cDNAを合成する
。
【０１３１】
　3日目、PCRに基づくHCV RNAの定量的測定(Taqman Assay)：　2日目に合成したcDNAから
のHCV RNAの発現を測定するための定量的PCR分析を、既に記載されている(Lohman et al,
 Science 285, 110-113, 1999)ように、ABI 9700 HT Sequence Detection System(Applie
d Biosystems)を用いて実施する。データを解析し、GraphPad Prism 4 ソフトウェアを用
いてIC50を求める。このレプリコンRNAアッセイにおいて有効なヒット(hit)は、8.0μM未
満のIC50を示し、そして、50μMの化合物濃度における細胞生存性の阻害は30%未満である
(Cell Titer Glowアッセイ、細胞生存性アッセイ条件はHCV レプリコンRNAアッセイ条件
と同じである)。
【０１３２】
実施例７
CellTiter-Glo 細胞生存性アッセイ(Promega)
　0日目、細胞の播種及び化合物の処理：　増殖培地(DMEMフェノールレッド非含有＋PS＋
2mM グルタミン；100μL/ウェル)を含んでいる不透明な壁で囲まれた96プレートに、Huh-
Luc-Neo細胞を25,000/ウェルで播種する。細胞生存性の阻害についての被検化合物を実験
ウェルに添加し(10μL/ウェル, 1O×アッセイ濃度)、次いで、細胞を48時間インキュベー
トする(5% CO2, 37℃)。
【０１３３】
　2日目、試薬の調製及びアッセイ：　CellTiter-Gloバッファーを解凍し、室温と平衡に
なったあとで使用する。凍結乾燥させたCellTiter-Glo基質は、室温と平衡になったあと
で使用する。10mLのCellTiter-Gloバッファーを1小瓶のCellTiter-Glo基質に移し、Vorte
xを用いて穏やかに混合させる。100μLのCellTiter-Gloアッセイ試薬(CellTiter-Gloバッ
ファー＋CellTiter-Glo基質の混合物)を各ウェルに添加する。軌道振盪機の上でそのウェ
ルの内容物を室温で5分間混合させて細胞溶解を惹起し、次いで、ルミノメーターを用い
てルミネセンスを測定する。
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【表１】

【０１３４】
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【０１３５】
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【手続補正書】
【提出日】平成21年5月14日(2009.5.14)
【手続補正１】
【補正対象書類名】特許請求の範囲
【補正対象項目名】全文
【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式(II)：
【化１】
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[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-OR11、-N(R12)
(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R

11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R1
3)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R

11、-SO2N(R
12)

(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ホスフェート、ホスホネ
ート、ハロ、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、O～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　Xは、O及びN-R4から選択され；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項２】
　式(III)：



(109) JP 2009-537518 A 2009.10.29

【化２】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)、-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6である]
で表される、請求項１に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項３】
　式(IV)：
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【化３】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される、請求項２に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項４】
　R7が、アリール基又はヘテロアリール基であるように選択される、請求項３に記載の化
合物。
【請求項５】
　式(V)：
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【化４】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
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環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される、請求項２に記載化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項６】
　式(VI)：
【化５】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
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アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される、請求項３に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項７】
　式(VII)：
【化６】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
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　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される、請求項１に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項８】
　式(VIIa)：
【化７】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
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環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択される]
で表される、請求項７に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項９】
　R2が、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、請求項８に記載の化合
物。
【請求項１０】
　R4がHである、請求項９に記載の化合物。
【請求項１１】
　式(VIII)：
【化８】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
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　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される、請求項７に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項１２】
　R7が、アリール基及びヘテロアリール基からなる群から選択される、請求項１１に記載
の化合物。
【請求項１３】
　式(IX)：

【化９】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
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又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される、請求項７に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項１４】
　式(X)：
【化１０】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル



(118) JP 2009-537518 A 2009.10.29

ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される、請求項１１に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項１５】
　式(XIII)：
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【化１１】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項１６】
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　R6が、アリール基及びヘテロアリール基からなる群から選択される、請求項１５に記載
の化合物。
【請求項１７】
　式(XV)：
【化１２】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
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　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される、請求項１５に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項１８】
　式(XIV)：
【化１３】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
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ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R
31、-(CH2)aC(O)N(R

32)(R33)、(CH2)aC(O)OR
31、-(CH2)aC

(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R
32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；

　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項１９】
　式(XVI)：
【化１４】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
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　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R2は、アラルキル、アリール、ヘテロアリール、シクロアルキル及びシクロアルケニル
からなる群から選択され；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6である]
で表される化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項２０】
　式(XVII)：
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【化１５】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R6は、アリール及びヘテロアリールからなる群から選択され；
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　R7は、アリール、ヘテロアリール、-C(O)R31、-C(O)N(R32)(R33)、-C(O)OR31、-C(O)N(
R32)(R33)及び-N(R32)(R33)からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよい]
で表される、請求項１９に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項２１】
　R6が、アリール基又はヘテロアリール基からなる群から選択される、請求項２０に記載
の化合物。
【請求項２２】
　式(XVIII)：

【化１６】

[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R3は、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリール、
ヘテロアリール、-(CH2)aC(O)R

31、-(CH2)aC(O)N(R
32)(R33)、(CH2)aC(O)OR

31、-(CH2)aC
(O)N(R32)(R33)、-(CH2)aN(R

32)(R33)及び-CH=N-R34からなる群から選択され；
　R31は、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、
アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R32及びR33は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
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ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R32とR33は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　R34は、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、アルキニル、ア
ラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　aは、0～6であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　mは、0～5である]
で表される、請求項１９に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項２３】
　式(XIX)：
【化１７】
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[式中、
　各R1は、独立して、アルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、-O-R11、-N(R12

)(R13)、-N(R11)C(O)R11、-N(R11)SO2R
11、-SR11、-C(O)R11、-C(O)OR11、-C(O)N(R12)(R

13)、-OC(O)R11、-OC(O)N(R12)(R13)、CN、CF3、NO2、SO2、-SOR11、-SO3R
11、-SO2N(R

12

)(R13)、-アルキル-O-R11、シクロアルキル、シクロアルケニル、ハロ、ホスフェート、
ホスホネート、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　加えて、又は、代替え的に、隣接する環原子上に存在している2つのR1置換基は、一緒
になって5員若しくは6員の縮合環(ここで、該5員若しくは6員の縮合環は、0～3個の環ヘ
テロ原子を含んでいてもよく、また、R1から選択される1以上の置換基でさらに置換され
ていてもよい)を形成していてもよく；
　各R11は、独立して、H、アルキル、アルキル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アル
ケニル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アラルキル、アリール及びヘ
テロアリールから選択され；
　各R12及びR13は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
キル-O-アルキル、アルキル-O-アリール、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル及びヘテロアリールから選択され；
又は、R12とR13は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　nは、0～4であり；
　R4は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

41、-(CH2)bC(O)N(R
42)(R43)、-(CH2)bC(O)OR

41及び-
(CH2)bC(O)N(R

42)(R43)からなる群から選択され；
　各R41は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R42及びR43は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R42とR43は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　R5は、H、アルキル、シクロアルキル、アルケニル、アルキニル、アラルキル、アリー
ル、ヘテロアリール、-(CH2)bC(O)R

51、-(CH2)bC(O)N(R
52)(R53)及び-(CH2)bC(O)OR

51か
らなる群から選択され；
　各R51は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　R52及びR53は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケ
ニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R52とR53は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　bは、0～6であり；
　各R8は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

81、C(O)R81、-O-R81、-N(R82)(R8
3)、-N(R81)C(O)R81、-N(R81)SO2R

81、-SR81、-C(O)N(R82)(R83)、-OC(O)R81、-OC(O)N(R
82)(R83)、SO2、-SOR81、-SO3R

81、-SO2N(R
82)(R83)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R81は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R82及びR83は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R82とR83は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
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　mは、0～5であり；
　各R9は、独立して、ハロ、アルキル、CN、NO2、CO2R

91、C(O)R91、-O-R91、-N(R92)(R9
3)、-N(R91)C(O)R91、-N(R91)SO2R

91、-SR91、-C(O)N(R92)(R93)、-OC(O)R91、-OC(O)N(R
92)(R93)、SO2、-SOR91、-SO3R

91、-SO2N(R
92)(R93)、シクロアルキル、シクロアルケニ

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；
　各R91は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アルケニル、
アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
　各R92及びR93は、独立して、H、アルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル、アル
ケニル、アルキニル、アラルキル、アリール及びヘテロアリールから選択され；
又は、R92とR93は、それらが結合している窒素と一緒になって、5～7員の環(ここで、該
環は、さらなるヘテロ原子を含んでいてもよい)を形成していてもよく；
　pは、0～5である]
で表される、請求項２０に記載の化合物又はその製薬上許容される塩若しくは水和物。
【請求項２４】
　式
【化１８】

で表される、請求項６に記載の化合物。
【請求項２５】
　式

【化１９】

で表される、請求項６に記載の化合物。
【請求項２６】
　式
【化２０】
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で表される、請求項６に記載の化合物。
【請求項２７】
　式
【化２１】

で表される、請求項６に記載の化合物。
【請求項２８】
　式

【化２２】

で表される、請求項６に記載の化合物。
【請求項２９】
　式

【化２３】

で表される、請求項６に記載の化合物。
【請求項３０】
　式
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【化２４】

で表される、請求項６に記載の化合物。
【請求項３１】
　式
【化２５】

で表される、請求項６に記載の化合物。
【請求項３２】
　式
【化２６】

で表される、請求項６に記載の化合物。
【請求項３３】
　式

【化２７】

で表される、請求項６に記載の化合物。
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【請求項３４】
　式
【化２８】

で表される、請求項６に記載の化合物。
【請求項３５】
　式

【化２９】

で表される、請求項６に記載の化合物。
【請求項３６】
　式

【化３０】

で表される、請求項５に記載の化合物。
【請求項３７】
　式
【化３１】

で表される、請求項７に記載の化合物。
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【請求項３８】
　式
【化３２】

で表される、請求項７に記載の化合物。
【請求項３９】
　式
【化３３】

で表される、請求項８に記載の化合物。
【請求項４０】
　式

【化３４】

で表される、請求項８に記載の化合物。
【請求項４１】
　式
【化３５】

で表される、請求項８に記載の化合物。
【請求項４２】
　式
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【化３６】

で表される、請求項８に記載の化合物。
【請求項４３】
　式
【化３７】

で表される、請求項８に記載の化合物。
【請求項４４】
　式

【化３８】

で表される、請求項８に記載の化合物。
【請求項４５】
　式
【化３９】

で表される、請求項８に記載の化合物。
【請求項４６】
　式
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【化４０】

で表される、請求項１７に記載の化合物。
【請求項４７】
　式

【化４１】

で表される、請求項１７に記載の化合物。
【請求項４８】
　式

【化４２】

で表される、請求項１７に記載の化合物。
【請求項４９】
　式
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【化４３】

で表される、請求項１７に記載の化合物。
【請求項５０】
　式

【化４４】

で表される、請求項１７に記載の化合物。
【請求項５１】
　式

【化４５】

で表される、請求項１７に記載の化合物。
【請求項５２】
　請求項１～５１のいずれか１項に記載の化合物を有効成分として含む、HCV感染症治療
用組成物。
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