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【公報種別】特許法第１７条の２の規定による補正の掲載
【部門区分】第３部門第２区分
【発行日】令和3年5月13日(2021.5.13)

【公表番号】特表2020-512981(P2020-512981A)
【公表日】令和2年4月30日(2020.4.30)
【年通号数】公開・登録公報2020-017
【出願番号】特願2019-553461(P2019-553461)
【国際特許分類】
   Ａ６１Ｋ  31/4168   (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/4439   (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 487/04     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 405/04     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 401/04     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ａ６１Ｋ   31/4168   　　　　
   Ａ６１Ｋ   31/4439   　　　　
   Ａ６１Ｐ   35/00     　　　　
   Ｃ０７Ｄ  487/04     １３７　
   Ｃ０７Ｄ  405/04     　　　　
   Ｃ０７Ｄ  401/04     　　　　

【手続補正書】
【提出日】令和3年3月31日(2021.3.31)
【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】
　治療用途の組成物であって、構造Ｉ：
【化１】

　［式中、
　Ｒ１は、アルキル、アルケニル、アルキニル、アリール、アリールアルキル、ヘテロア
リール、及びヘテロアリールアルキルからなる群から選択されるメンバーであり；ここで
、Ｒ１がアリール、アリールアルキル、ヘテロアリール、又はヘテロアリールアルキルで
ある場合、Ｒ１は置換されていないか、又はアルキル、シアノ、アシル、ハロ、ヒドロキ
シ、アルコキシ、アミノ、アルキルアミノ、アシルアミノ、チオ、及びアルキルチオから
なる群から独立して選択される１～５個の置換基で任意選択的に置換され；
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　Ｘは、結合、Ｏ、及びＮＲ５ａからなる群から選択されるメンバーであり；
　Ｙは、Ｏ、Ｓ、又はＮＲ５ｂからなる群から選択されるメンバーであり；又は、ＸがＯ
又は結合である場合、ＹはＯであり；
　Ｒ２は、アルキル、アルケニル、アルキニル、及びアリールアルキルからなる群から独
立して選択されるメンバーであり；又は、Ｒ２とＲ７は結合して追加のヘテロシクリル縮
合環を形成し；
　Ｒ４は、アリール及びヘテロアリールからなる群から独立して選択されるメンバーであ
り、ここでＲ４は置換されていないか、又は１～５個のＲ６ｎ置換基を有し；
　Ｒ５ａ及びＲ５ｂはそれぞれ、水素、アルキル、フルオロアルキル、アルケニル、アル
キニル、シクロアルキル、シクロアルキルアルキル、アリールアルキル、及びヘテロアリ
ールアルキルからなる群から独立して選択されるメンバーであり；
　Ｒ６ｎメンバーのそれぞれは、アルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、アミノアルコキシ
、アルキルアミノ、アルキルアミノアルコキシ、アルケニル、アルキニル、アリール、ア
リールオキシ、アリールアミノ、シクロアルキル、シクロアルキルアルキル、シクロアル
コキシ、シクロアルキルアルコキシ、シクロアルキルアミノ、シクロアルキルアルキルア
ミノ、ヘテロシクリル、ヘテロシクリルオキシ（heterocycyloxy）、ヘテロシクリルアル
キルオキシ（heterocycylalkyloxy）、ヘテロシクリルアミノ（heterocycylamino）、ヘ
テロシクリルアルキルアミノ（heterocycylalkylamino）、ハロ、ハロアルキル、フルオ
ロアルキルオキシ、アリールアルキル、アリールアルキルオキシ、アリールアルキルアミ
ノ、ヘテロアリール、ヘテロアリールオキシ、ヘテロアリールアミノ、ヘテロアリールア
ルキル、ヘテロアリールアルキルオキシ、及びヘテロアリールアルキルアミノから成る群
から独立して選択され；又は、あるいは、一対の隣接するＲ６ｎメンバーが結合して、シ
クロアルキル、アリール、ヘテロシクリル、及びヘテロシクロアリールからなる群から選
択される追加の縮合環を形成し；そして
　Ｒ７は、水素、ハロ、トリフルオロメチル、及びアルキルからなる群から独立して選択
されるメンバーであり；又は、あるいは、Ｒ２とＲ７は結合して、追加のヘテロシクリル
縮合環を形成する；］
の２－（アシルアミノ）イミダゾール化合物、又はその塩を含有し、
　ここで、
　前記組成物が２％（ｗ／ｗ）未満のＮ２，Ｎ２－ジアシル化を有し、かつ
　前記組成物が２％（ｗ／ｗ）未満のアシル位置異性体を有する、組成物。
【請求項２】
　Ｒ４がヘテロアリールであり、前記Ｒ４ヘテロアリール環が、Ｎ、Ｏ、及びＳからなる
群から選択される少なくとも１つの水素結合受容体を組み込む、請求項１に記載の組成物
。
【請求項３】
　Ｒ４が、以下：
【化２】

　［式中、
　Ａ１、Ａ２、Ａ３、Ａ４、及びＡ５が、それぞれ独立して選択されるＣＨ又はＣＲ６ｎ

であり、ここで、Ａ１、Ａ２、Ａ３、Ａ４、及びＡ５の１つ、２つ又は３つが、任意にＮ
である］
からなる群から選択され、
　ただし、Ｒ４は形式電荷（formal charge）を持たない、請求項１又は２に記載の組成
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物。
【請求項４】
　前記２－アミノイミダゾール化合物が、
【化３】

又はその塩から成る群から選択される不純物を実質的に含まない、請求項１～３のいずれ
か１項に記載の組成物。
【請求項５】
　Ｒ１が、アルキル、アリール、アリールアルキル、及びヘテロアリールからなる群から
選択されるメンバーである、請求項１～４のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項６】
　Ｒ１が、イソプロピル、ｓｅｃ－ブチル、フェニル、２－ブロモフェニル、２－クロロ
フェニル、３－クロロフェニル、４－クロロフェニル、２，４－ジクロロフェニル、２，
５－ジクロロフェニル、２－フルオロフェニル、３－フルオロフェニル、４－フルオロフ
ェニル、４－メトキシフェニル、３，４－メチレンジオキシフェニル、３－トリフルオロ
メチルフェニル、及び２－チアゾリルからなる群から選択されるメンバーである、請求項
１～５のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項７】
　Ｒ２が、アルキル、アルケニル、及びアリールアルキルからなる群から選択されるメン
バーである、請求項１～６のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項８】
　Ｒ２がアルキルである、請求項１～７のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項９】
　Ａ１、Ａ２、Ａ３、Ａ４、及びＡ５の１つのみがＮである、請求項３～８のいずれか１
項に記載の組成物。
【請求項１０】
　Ｒ４は、ピリジル、ピラジニル、イミダゾリル、及びオキサゾイルからなる群から選択
され；
　Ｒ４は置換されていないか、１～４個のＲ６ｎ置換基を有する、請求項３～８のいずれ
か１項に記載の組成物。
【請求項１１】
　前記Ｒ６ｎメンバーのそれぞれが、アルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、シクロアルキ
ルアルコキシ、ハロ、フルオロアルキル、フルオロアルキルオキシ、及びアリールアルキ
ルオキシからなる群から独立して選択される、請求項１～１０のいずれか１項に記載の組
成物。
【請求項１２】
　前記Ｒ６ｎメンバーのそれぞれが、アルキル、ヒドロキシ、及びアルコキシからなる群
から独立して選択される、請求項１～１１のいずれか１項に記載の組成物。
【請求項１３】
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【化４】

が、１～３個のヒドロキシル又はアルコキシ置換基を有する、請求項３～１２のいずれか
１項に記載の組成物。
【請求項１４】
　Ｒ７がメチル、イソプロピル、又は水素である、請求項１～１３のいずれか１項に記載
の組成物。
【請求項１５】
　以下：
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【表１－１】
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【表１－２】
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【表１－３】

からなる群から選択される化合物又はその塩を含む、請求項１に記載の組成物。
【請求項１６】
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　前記組成物が以下の化合物
【化５】

又はその塩を含有する、請求項１に記載の組成物。
【請求項１７】
　癌の治療方法に使用するための請求項１～１６のいずれか１項に記載の組成物であって
、前記方法が、治療有効量の前記組成物を癌患者に投与することを含む、組成物。
【請求項１８】
　前記癌が乳癌である、請求項１７に記載の使用のための組成物。
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