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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5月20日(2010.5.20)

【公表番号】特表2009-532429(P2009-532429A)
【公表日】平成21年9月10日(2009.9.10)
【年通号数】公開・登録公報2009-036
【出願番号】特願2009-503560(P2009-503560)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 401/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/4439   (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 471/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/437    (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 487/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/55     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/395    (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  13/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/16     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/28     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/14     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/18     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/22     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/30     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/24     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  29/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  21/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  17/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  27/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   3/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/10     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 401/04    ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｋ  31/4439  　　　　
   Ｃ０７Ｄ 471/04    １０１　
   Ａ６１Ｋ  31/437   　　　　
   Ｃ０７Ｄ 471/04    １０５Ｃ
   Ｃ０７Ｄ 487/04    １５０　
   Ａ６１Ｋ  31/55    　　　　
   Ｃ０７Ｄ 487/04    １５７　
   Ａ６１Ｋ  31/395   　　　　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １２３　
   Ａ６１Ｐ   1/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  13/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/16    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/28    　　　　



(2) JP 2009-532429 A5 2010.5.20

10

   Ａ６１Ｐ  25/14    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/18    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/22    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/30    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/24    　　　　
   Ａ６１Ｐ  29/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/04    　　　　
   Ａ６１Ｐ  21/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  17/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  27/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ   3/04    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/10    　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成22年3月30日(2010.3.30)
【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

【化１】

〔式中、
(ｉ)　Ｘ１、Ｘ２、Ｘ３、およびＸ４は、独立してＣＲ１、ＣＯ、Ｎ、ＮＲ２、Ｏおよび
Ｓから成る群から選択され、
(ii)　Ｒ１およびＲ２は、独立して、Ｈ、アルキル、置換アルキル、ベンジル、置換ベン
ジル、フェニルおよび置換フェニルから選択されるか、またはＲ１およびＲ２は、それら
が結合している原子と一体となって炭化水素環、置換炭化水素環、ヘテロ環または置換ヘ
テロ環を形成し、
(iii)　Ｙ　はＣＨまたはＣＲ３またはＮであり
(iv)　ＶはＣＨ、ＣＲ４またはＮであり
(ｖ)　ＱはＣＨ、ＣＲ５またはＮであり
(vi)　ＷはＣＨ、ＣＲ６またはＮであり、そして
(vii)　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５、およびＲ６は、独立してＯＨ、ハロゲン、アルキル、トリフ
ルオロアルキル、アルコキシ、トリフルオロアルコキシ、およびＣＮから成る群から選択
される。〕
により規定される化合物、またはその薬学的に許容される塩、溶媒和物、水和物、または
Ｎ－オキシド。
【請求項２】
　ＹがＣＨまたはＣＣｌである、請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
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　ＱがＣＨまたはＮである、請求項１または２に記載の化合物。
【請求項４】
　ＷがＣＨである、請求項１から３のいずれかに記載の化合物。
【請求項５】
　ＶがＣＣｌまたはＣＣＨ３である、請求項１から４のいずれかに記載の化合物。
【請求項６】
　部分Ｘ１、Ｘ２、Ｘ３、およびＸ４の一つがＮであり、部分Ｘ１、Ｘ２、Ｘ３、および
Ｘ４の他の一つがＮＲ２であり、部分Ｘ１、Ｘ２、Ｘ３、およびＸ４のさらに他の一つが
ＣＲ１であり、部分Ｘ１、Ｘ２、Ｘ３、およびＸ４の残りの一つがＣＨまたはＮである、
請求項１から５のいずれかに記載の化合物。
【請求項７】
　Ｘ１がＮである、請求項１から６のいずれかに記載の化合物。
【請求項８】
　Ｘ４がＮＲ２である、請求項１から７のいずれかに記載の化合物。
【請求項９】
　Ｘ３がＣＲ１である、請求項１から８のいずれかに記載の化合物。
【請求項１０】
　Ｘ２がＣＲ１またはＮである、請求項１から９のいずれかに記載の化合物。
【請求項１１】
　Ｘ１がＮであり、Ｘ２がＣＨであり、Ｘ３がＣＨまたはＣＣＨ３であり、そしてＸ４が
ＮＲ２であり、Ｒ２がＣ１－Ｃ４アルキルであり、そして、所望によりＲ１およびＲ２は
、それらが結合している原子と一体となって６員環を形成してよい、請求項１から１０の
いずれかに記載の化合物。
【請求項１２】
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【化２】
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【化３】
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【化４】
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【化５】
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【化６】

〔式中、Ｒ７はアルキルまたはアリールである。〕
から成る群から選択される化合物である、請求項１から１１のいずれかに記載の化合物。
【請求項１３】
　工程(Ａ)
【化７】

を含む、請求項１から１２のいずれかに記載の化合物の製造方法。
【請求項１４】
　Ｎａ２ＣＯ３、メタノールおよび不活性溶媒をさらに使用する、請求項１３に記載の方
法。
【請求項１５】
　不活性溶媒がベンゼンである、請求項１４に記載の方法。
【請求項１６】
　工程(Ｂ)
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【化８】

を含み、そして工程(Ｂ)を工程(Ａ)の前に行う、請求項１４または１５に記載の方法。
【請求項１７】
　工程(Ｃ)

【化９】

を含み、そして工程(Ｃ)を工程(Ａ)または工程(Ｂ)の前に行う、請求項１４から１６のい
ずれかに記載の方法。
【請求項１８】
　工程(Ａ)、(Ｂ)、(Ｃ)を、(Ｃ)→(Ｂ)→(Ａ)の順で含む、請求項１７に記載の方法。
【請求項１９】
(ｉ)　ＹがＣＨまたはＣＣｌであり
(ii)　ＱがＣＨまたはＮであり
(iii)　ＷがＣＨであり
(iv)　ＶがＣＣｌまたはＣＣＨ３であり、そして
(ｖ)　部分Ｘ１、Ｘ２、Ｘ３、およびＸ４の一つがＮであり、部分Ｘ１、Ｘ２、Ｘ３、お
よびＸ４の他の一つがＮＲ２であり、部分Ｘ１、Ｘ２、Ｘ３、およびＸ４のさらに他の一
つがＣＲ１であり、部分Ｘ１、Ｘ２、Ｘ３、およびＸ４の残りの一つがＣＨまたはＮであ
る、
請求項１４から１８のいずれかに記載の方法。
【請求項２０】
　請求項１から１３のいずれかに記載の化合物および医薬担体または希釈剤を含む、医薬
組成物。
【請求項２１】
　請求項１から１３のいずれかに記載の化合物を含む、グルタミン酸作動性シグナル伝達
の異常と関連する障害、胃腸および尿路の障害ならびに全てまたは一部ｍＧｌｕＲ５によ
り仲介される神経系障害の予防、処置または進行遅延用薬剤。
【請求項２２】
　全てまたは一部ｍＧｌｕＲ５により仲介される神経系障害が、神経系の急性、外傷性お
よび慢性変性過程、物質関連障害および精神疾患から成る群から選択される、請求項２１
に記載の薬剤。
【請求項２３】
　尿路の障害が尿路の疼痛および／または不快感と関連する状態および過活動膀胱(ＯＡ
Ｂ)を含む、請求項２１に記載の薬剤。
【請求項２４】
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　胃腸の障害が、機能的胃腸障害(ＦＧＩＤ)、胃食道逆流疾患(ＧＥＲＤ)、過敏性腸症候
群(ＩＢＳ)、機能的腹部膨満、機能的下痢、慢性便秘、および胆管の機能障害から成る群
から選択される、請求項２１に記載の薬剤。
【請求項２５】
　グルタミン酸作動性シグナル伝達の異常と関連する障害が、てんかん重積後の神経保護
を含むてんかん発生、脳虚血、とりわけ急性虚血、眼の虚血性疾患、筋肉痙縮、皮膚障害
、肥満障害、痙攣および疼痛から成る群から選択される、請求項２１に記載の薬剤。
【手続補正２】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００５５
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００５５】
　胃腸の障害は、胃食道逆流疾患(ＧＥＲＤ)、機能的胃腸障害および術後イレウスを含む
。
【手続補正３】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００９７
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００９７】
実施例７：(４－クロロ－フェニル)－[５－(１－シクロ(yclo)ヘキシル－１Ｈ－イミダゾ
ール－２－イル)－ピリジン－２－イル]－アミン
ＭＳ(ＬＣ／ＭＳ)：３５３　[Ｍ＋Ｈ]
ＴＬＣ　Ｒｆ：０.１５(ＥｔＯＡｃ／ＥｔＯＨ／ＮＨ４ＯＨ　９：１：０.１)
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