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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】平成22年8月26日(2010.8.26)

【公表番号】特表2010-504324(P2010-504324A)
【公表日】平成22年2月12日(2010.2.12)
【年通号数】公開・登録公報2010-006
【出願番号】特願2009-529166(P2009-529166)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 487/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/519    (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  37/06     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  29/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  19/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  17/06     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   3/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  21/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   5/14     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   7/06     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/16     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  27/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  17/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  17/14     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  15/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  13/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  11/06     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  11/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  38/45     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 487/04    １４３　
   Ｃ０７Ｄ 487/04    ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｋ  31/519   　　　　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １１１　
   Ａ６１Ｐ  37/06    　　　　
   Ａ６１Ｐ  29/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  35/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  35/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/04    　　　　
   Ａ６１Ｐ  19/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ  29/00    １０１　
   Ａ６１Ｐ  17/06    　　　　
   Ａ６１Ｐ   3/10    　　　　
   Ａ６１Ｐ  21/04    　　　　
   Ａ６１Ｐ   5/14    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/00    　　　　
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   Ａ６１Ｐ   7/06    　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/16    　　　　
   Ａ６１Ｐ  27/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ  17/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  17/14    　　　　
   Ａ６１Ｐ  15/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  13/10    　　　　
   Ａ６１Ｐ  11/06    　　　　
   Ａ６１Ｐ  11/00    　　　　
   Ａ６１Ｋ  37/52    　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成22年7月8日(2010.7.8)
【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】
【化１】

[式中、
　Ｌａは、ＣＨ２、Ｏ、ＮＨ、またはＳであり； 
　Ａｒは、置換もしくは無置換アリール、または、置換もしくは無置換ヘテロアリールで
あり； 
　Ｙは、アルキレン、ヘテロアルキレン、シクロアルキレン、ヘテロシクロアルキレン、
アリーレン、およびヘテロアリーレンから選択される適宜置換された基であり； 
　Ｚは、Ｃ(＝Ｏ)、ＯＣ(＝Ｏ)、ＮＨＣ(＝Ｏ)、Ｃ（＝Ｓ）、Ｓ(＝Ｏ)ｘ、ＯＳ(＝Ｏ)ｘ
、ＮＨＳ(＝Ｏ)ｘであり、その中でｘは１または２であり；
　Ｒ７およびＲ８は、Ｈであるか、あるいは、一緒になって結合を形成し；
　Ｒ６は、Ｈである]
によって表される構造を有する化合物、またはその医薬的に許容される塩。
【請求項２】
　ＬａがＯであり、Ａｒがフェニルである、請求項１の化合物。
【請求項３】
　ＺがＣ（＝Ｏ）、ＮＨＣ（＝Ｏ）、またはＳ（＝Ｏ）２である、請求項１または２の化
合物。
【請求項４】
　Ｙが４、５、６、もしくは７員シクロアルキル環、またはＹが４、５、６、もしくは７
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員ヘテロシクロアルキル環である、請求項１～３のいずれかの化合物。
【請求項５】
　Ｙがシクロヘキシル環である、請求項１～４のいずれかの化合物。
【請求項６】
　６員へテロシクロアルキル環がピペリジン環である、請求項４の化合物。
【請求項７】
　５員へテロシクロアルキル環がピロリジン環である、請求項４の化合物。
【請求項８】
　Ｙが適宜置換されたアルキレン基である、請求項１～３のいずれかの化合物。
【請求項９】
　Ｙが適宜置換されたエチレン基である、請求項１～３のいずれかの化合物。
【請求項１０】
　１－（３－（４－アミノ－３－（４－フェノキシフェニル）－１H－ピラゾロ[３,４－
ｄ]ピリミジン－１－イル）ピペリジン－１－イル）プロパ－２－エン－１－オン；
　１－（３－（４－アミノ－３－（４－フェノキシフェニル）－１H－ピラゾロ[３,４－
ｄ]ピリミジン－１－イル）ピペリジン－１－イル）スルホニルエテン；
　１－（３－（４－アミノ－３－（４－フェノキシフェニル）－１Ｈ－ピラゾロ[３,４－
ｄ]ピリミジン－１－イル）ピペリジン－１－イル）プロパ－２－イン－１－オン；
　１－（４－（４－アミノ－３－（４－フェノキシフェニル）－１Ｈ－ピラゾロ[３,４－
ｄ]ピリミジン－１－イル）ピペリジン－１－イル）プロパ－２－エン－１－オン；
　Ｎ－（（１ｓ,４ｓ）－４－（４－アミノ－３－（４－フェノキシフェニル）－１Ｈ－
ピラゾロ[３,４－ｄ]ピリミジン－１－イル）シクロヘキシル）アクリルアミド；
　１－（（Ｒ）－３－（４－アミノ－３－（４－フェノキシフェニル）－１Ｈ－ピラゾロ
[３,４－ｄ]ピリミジン－１－イル）ピロリジン－１－イル）プロパ－２－エン－１－オ
ン；
　１－（（Ｓ）－３－（４－アミノ－３－（４－フェノキシフェニル）－１Ｈ－ピラゾロ
[３,４－ｄ]ピリミジン－１－イル）ピロリジン－１－イル）プロパ－２－エン－１－オ
ン；
　１－（（Ｒ）－３－（４－アミノ－３－（４－フェノキシフェニル）－１Ｈ－ピラゾロ
[３,４－ｄ]ピリミジン－１－イル）ピペリジン－１－イル）プロパ－２－エン－１－オ
ン；
　１－（（Ｓ）－３－（４－アミノ－３－（４－フェノキシフェニル）－１Ｈ－ピラゾロ
[３,４－ｄ]ピリミジン－１－イル）ピペリジン－１－イル）プロパ－２－エン－１－オ
ン；および
　１－（３－（４－アミノ－３－（４－フェノキシフェニル）－１H－ピラゾロ[３,４－
ｄ]ピリミジン－１－イル）ピロリジン－１－イル）プロパ－２－エン－１－オン
の中から選択される化合物。
【請求項１１】
　治療上の有効量の請求項１～１０のいずれかの化合物、および医薬的に許容される賦形
剤を含む医薬組成物。
【請求項１２】
　構造：



(4) JP 2010-504324 A5 2010.8.26

【化２】

[式中、
　Ｌａは、ＣＨ２、Ｏ、ＮＨ、またはＳであり； 
　Ａｒは、置換もしくは無置換アリール、または、置換もしくは無置換ヘテロアリールで
あり； 
　Ｙは、アルキレン、ヘテロアルキレン、シクロアルキレン、ヘテロシクロアルキレン、
アリーレン、およびヘテロアリーレンから選択される適宜置換された基であり； 
　Ｚは、Ｃ(＝Ｏ)、ＯＣ(＝Ｏ)、ＮＨＣ(＝Ｏ)、Ｃ（＝Ｓ）、Ｓ(＝Ｏ)ｘ、ＯＳ(＝Ｏ)ｘ
、ＮＨＳ(＝Ｏ)ｘであり、その中でｘは１または２であり； 
　Ｒ７およびＲ８は、Ｈであるか、あるいは、一緒になって結合を形成し；
　Ｒ６は、Ｈであり；並びに

【化３】

は、阻害剤とチロシンキナーゼとの付着点を示す]
を有する、阻害剤に結合したブルートンチロシンキナーゼ、ブルートンチロシンキナーゼ
ホモログ、またはＢｔｋチロシンキナーゼシステインホモログを含む阻害されたチロシン
キナーゼ。
【請求項１３】
　阻害剤がチロシンキナーゼのシステイン残基と共有結合している、請求項１２の阻害さ
れたチロシンキナーゼ。
【請求項１４】
　癌治療のために使用するための、ブルートンチロシンキナーゼ、ブルートンチロシンキ
ナーゼホモログ、またはＢｔｋチロシンキナーゼシステインホモログのシステイン側鎖と
共有結合を形成する化合物の治療上の有効量を含む組成物。
【請求項１５】
　化合物が以下の構造：

【化４】

[式中、
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　Ｌａは、ＣＨ２、Ｏ、ＮＨ、またはＳであり； 
　Ａｒは、置換もしくは無置換アリール、または、置換もしくは無置換ヘテロアリールで
あり； 
　Ｙは、アルキレン、ヘテロアルキレン、シクロアルキレン、ヘテロシクロアルキレン、
アリーレン、およびヘテロアリーレンから選択される適宜置換された基であり； 
　Ｚは、Ｃ(＝Ｏ)、ＯＣ(＝Ｏ)、ＮＨＣ(＝Ｏ)、Ｃ（＝Ｓ）、Ｓ(＝Ｏ)ｘ、ＯＳ(＝Ｏ)ｘ
、ＮＨＳ(＝Ｏ)ｘであり、その中でｘは１または２であり；
　Ｒ７およびＲ８は、Ｈであるか、あるいは、一緒になって結合を形成し；
　Ｒ６は、Ｈである]
を有するか、またはそれの医薬的に許容される塩である、請求項１４の使用のための組成
物。
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