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【誤訳訂正書】
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【誤訳訂正１】
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【訂正対象項目名】全文
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式（Ｉ－Ａ）：
【化１】
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の化合物、またはその立体異性体もしくは互変異性体、
［式中：
【化２】

 
は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により、Ｃ１～Ｃ３アルキル、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル
、－ＣＮおよびハロゲンからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で
置換され；

【化３】

 
は、フェニルまたはピリジルを示し、
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、Ｃ１～Ｃ４アルキル、フルオロおよび－ＯＨからなる
群からそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ７アルカンジ
イルまたはＣ２～Ｃ７アルケンジイルを示し；
　Ｚは、ＮＨ、酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、または、任意選択により－ＯＨ、フルオロ、およびオキソからなる群か
らそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ１０アルキルであ
り；
　Ｒ２は、水素；任意選択により、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、および－Ｃ（
＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換
基で置換されるＣ１～Ｃ１０アルキル；Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７；Ｃ２～Ｃ４アルキニ
ル；任意選択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以
上のヘテロ原子を含有する３～７員飽和環；ならびに、任意選択により、１または２個の
ヘテロ原子を含有する単環アリールからなる群から選択され；ここで、Ｃ１～Ｃ３アルキ
ル－Ｒ７、３～７員飽和環、または単環アリールは、それぞれ任意選択により、１つ以上
のＲ８置換基で置換され；
　Ｒ３は、水素、または、任意選択により、－ＯＨで置換されるＣ１～６アルキルであり
；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有し、かつ、任意選択により、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝
Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル、ベンジル、ならびに、任意選択によりフルオロおよび／また
は－ＯＨからそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ４アル
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キルからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換される３～７員
飽和環を形成し；
Ｒ７は、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有し、かつ、任意選択により、
ハロおよびＣ１～３アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択される１つまたは２つ
の置換基で置換される単環アリール；任意選択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそ
れぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有する３～７員飽和環；または－Ｎ
Ｒ９Ｒ１０を示し；
　ここで、Ｒ９およびＲ１０は、水素、および、任意選択により１つ以上のフルオロ置換
基で置換されるＣ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立して選択され；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、Ｃ１～Ｃ４アルキルオキシＣ１～Ｃ４アルキルオキシ、ならびに、任意選択により、フ
ルオロおよび／または－ＯＨからそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換さ
れるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択される］、
またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項２】
【化４】

 
は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により、Ｃ１～Ｃ３アルキルからなる群からそれぞれ独立
して選択される１つ以上の置換基で置換され；
【化５】

 
は、フェニルまたはピリジルを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、Ｃ１～Ｃ４アルキルおよび－ＯＨからそれぞれ独立し
て選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ７アルカンジイルまたはＣ２～Ｃ７

アルケンジイルを示し；
　Ｚは、酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、またはＣ１～Ｃ６アルキルであり、該Ｃ１～Ｃ６アルキルは、任意選択
により、－ＯＨ、フルオロ、オキソ、ならびに任意選択により１つ以上のフルオロおよび
／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換され；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、任意選択により、Ｏ
、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有す
る３～７員飽和環、ならびに、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有する単
環アリールからなる群から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７
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、３～７員飽和環、または単環アリールは、任意選択により１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ３は、水素、またはＣ１～６アルキルであり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有する３～７員飽和環を形成し、該３～７員飽和環は、任意選択により、１つ以
上のＲ８で置換され；
　Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリール；任意選択
により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原
子を含有する３～７員飽和環；または－ＮＲ９Ｒ１０を示し；
　ここで、Ｒ９およびＲ１０は、水素、および、Ｃ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立し
て選択され；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、ならびに、任意選択により、フルオロおよび／または－ＯＨからそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択さ
れる、請求項１に記載の化合物またはその立体異性体もしくは互変異性体、またはその薬
学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項３】
【化６】

 
は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により、Ｃ１～Ｃ３アルキル、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル
、－ＣＮおよびハロゲンからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で
置換され；

【化７】

 
は、フェニルまたはピリジルを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、Ｃ１～Ｃ４アルキルおよび－ＯＨからそれぞれ独立し
て選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ７アルカンジイルまたはＣ２～Ｃ７

アルケンジイルを示し；
　Ｚは、酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、またはＣ１～Ｃ６アルキルであり、該Ｃ１～Ｃ６アルキルは、任意選択
により、－ＯＨ、フルオロ、オキソ、ならびに任意選択により１つ以上のフルオロおよび
／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換され；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、任意選択により、Ｏ
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、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有す
る３～７員飽和環、ならびに、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有する単
環アリールからなる群から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７

、３～７員飽和環、または単環アリールは、任意選択により１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ３は水素であり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有する３～７員飽和環を形成し、該３～７員飽和環は、任意選択により、１つ以
上のＲ８で置換され；
　Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリール；任意選択
によりＯ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子
を含有する３～７員飽和環；または－ＮＲ９Ｒ１０を示し；
　ここで、Ｒ９およびＲ１０は、水素、および、Ｃ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立し
て選択され；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、ならびに、任意選択により、フルオロおよび／または－ＯＨからそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択さ
れる、請求項１または２に記載の化合物またはその立体異性体もしくは互変異性体、また
はその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項４】
　式（Ａ）：

【化８】

 
で表される請求項１～３のいずれか１項に記載の化合物、またはその立体異性体もしくは
互変異性体
［式中：
【化９】

 
は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により１つ以上のメチル、－ＣＮまたはハロゲンで置換さ
れ；

【化１０】
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は、フェニルまたはピリジルを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、１つ以上のＣ１～Ｃ４アルキルまたは－ＯＨで置換さ
れるＣ１～Ｃ７アルカンジイルまたはＣ２～Ｃ７アルケンジイルを示し；
　Ｚは、酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、またはＣ１～Ｃ６アルキルであり、該Ｃ１～Ｃ６アルキルは、任意選択
により、－ＯＨ、フルオロ、オキソ、ならびに任意選択により１つ以上のフルオロおよび
／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換され；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、任意選択により、Ｏ
、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有す
る３～７員飽和環、ならびに、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有する単
環アリールからなる群から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７

、３～７員飽和環、または単環アリールは、任意選択により１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ３は水素であり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有する３～７員飽和環を形成し、該３～７員飽和環は、任意選択により、１つ以
上のＲ８で置換され；
　Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリールを示し；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、ならびに、任意選択により１つ以上のフルオロおよび／または－ＯＨで置換されるＣ１

～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択される］、
あるいは、その薬学的に許容される塩または溶媒和物。
【請求項５】
【化１１】

 
は、

【化１２】

 
（式中、Ｒ４は、水素、－Ｃ１～Ｃ３アルキル、またはＣ３～Ｃ４シクロアルキルであり
；かつＲ６は、水素、メチル、－ＣＮおよびハロゲンから選択される）を示す請求項１～
３のいずれか一項に記載の化合物またはその立体異性体もしくは互変異性体、またはその
薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
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【請求項６】
【化１３】

 
は、
【化１４】

 
（式中、Ｒ５は、水素またはハロゲンであり；かつＲ６は、水素、メチル、－ＣＮおよび
ハロゲンから選択される）を示す請求項１～４のいずれか一項に記載の化合物またはその
立体異性体もしくは互変異性体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項７】
　環Ｃは、６～８個の原子からなる請求項１～６のいずれか一項に記載の化合物またはそ
の立体異性体もしくは互変異性体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項８】
　Ｒ４はメチルである請求項５または７に記載の化合物またはその立体異性体もしくは互
変異性体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項９】
　Ｒ６は水素である請求項５～８のいずれか一項に記載の化合物またはその立体異性体も
しくは互変異性体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項１０】
　Ｒ２は、任意選択により、－ＯＨ、フルオロおよびメトキシからなる群からそれぞれ独
立して選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ６アルキルである請求項１～９
のいずれか一項に記載の化合物またはその立体異性体もしくは互変異性体、またはその薬
学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項１１】

【化１５】

 
はフェニルを示し、Ｒａは水素およびハロゲンから選択され、Ｒｂは水素またはハロゲン
であり、Ｒｃはハロゲン、ＣＨ３、ＣＨＦ２、ＣＦ３、および－ＣＮから選択され、かつ
Ｒｄは水素およびハロゲンから選択される請求項１～１０のいずれか一項に記載の化合物
またはその立体異性体もしくは互変異性体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶
媒和物。
【請求項１２】
　Ｒ２は、任意選択により１個以上のフルオロで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルである請
求項１～１１のいずれか一項に記載の化合物またはその立体異性体もしくは互変異性体、
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またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項１３】
　Ｒ２は、任意選択により１つ以上の－ＯＨ置換基で置換されるＣ１～Ｃ６アルキルであ
る請求項１～１１のいずれか一項に記載の化合物またはその立体異性体もしくは互変異性
体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項１４】
　Ｒ１は水素である請求項１～１３のいずれか一項に記載の化合物またはその立体異性体
もしくは互変異性体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項１５】
　以下の１、２ａ、２ｂ、３～２４４および２４６～２５０と番号付けられた化合物から
なる群から選択される化合物：
【化１６】
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またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項１６】
　以下：
　（３Ｓ）－Ｎ－（３－シアノ－４－フルオロ－フェニル）－７－メチル－１，１－ジオ
キソ－３－（３－ピリジルメチル）－３，４－ジヒドロ－２Ｈ－ピロロ［３，４－ｂ］［
１，４，５］オキサチアゼピン－６－カルボキサミド；
　（３Ｒ）－３－［（１Ｓ）－１－ヒドロキシエチル］－７－メチル－１，１－ジオキソ
－Ｎ－（３，４，５－トリフルオロフェニル）－２，３－ジヒドロピロロ［３，４－ｆ］
チアゼピン－６－カルボキサミド；
　（３Ｒ）－Ｎ－［３－（ジフルオロメチル）－４－フルオロ－フェニル］－３－（１－
ヒドロキシ－１－メチル－エチル）－７－メチル－１，１－ジオキソ－３，４－ジヒドロ
－２Ｈ－ピロロ［３，４－ｂ］［１，４，５］オキサチアゼピン－６－カルボキサミド；
　（３Ｒ）－Ｎ－（３－シアノ－４－フルオロ－フェニル）－３－（１－ヒドロキシ－１
－メチル－エチル）－７－メチル－１，１－ジオキソ－３，４－ジヒドロ－２Ｈ－ピロロ
［３，４－ｂ］［１，４，５］オキサチアゼピン－６－カルボキサミド；
　（３Ｓ）－Ｎ－（３－シアノ－４－フルオロ－フェニル）－３，７－ジメチル－１，１
－ジオキソ－２，３，４，５－テトラヒドロピロロ［３，４－ｆ］チアゼピン－６－カル
ボキサミド；
　Ｎ－［３－（ジフルオロメチル）－４－フルオロ－フェニル］－３－（１－ヒドロキシ
－１－メチル－エチル）－７－メチル－１，１－ジオキソ－２，３，４，５－テトラヒド
ロピロロ［３，４－ｆ］チアゼピン－６－カルボキサミド；
　Ｎ－［３－（ジフルオロメチル）－４－フルオロ－フェニル］－３－［（２，５－ジメ
チルピラゾール－３－イル）メチル］－３，７－ジメチル－１，１－ジオキソ－２，４－
ジヒドロピロロ［３，４－ｂ］［１，４，５］オキサチアゼピン－６－カルボキサミド；
および
　Ｎ－［３－（ジフルオロメチル）－４－フルオロ－フェニル］－３，７－ジメチル－３
－［（１－メチルイミダゾール－２－イル）メチル］－１，１－ジオキソ－２，４－ジヒ
ドロピロロ［３，４－ｂ］［１，４，５］オキサチアゼピン－６－カルボキサミド
からなる群から選択される化合物またはその立体異性体もしくは互変異性体、
またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
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【請求項１７】
　化合物　（３Ｓ）－Ｎ－（３－シアノ－４－フルオロ－フェニル）－７－メチル－１，
１－ジオキソ－３－（３－ピリジルメチル）－３，４－ジヒドロ－２Ｈ－ピロロ［３，４
－ｂ］［１，４，５］オキサチアゼピン－６－カルボキサミドまたはその立体異性体もし
くは互変異性体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項１８】
　化合物　（３Ｒ）－３－［（１Ｓ）－１－ヒドロキシエチル］－７－メチル－１，１－
ジオキソ－Ｎ－（３，４，５－トリフルオロフェニル）－２，３－ジヒドロピロロ［３，
４－ｆ］チアゼピン－６－カルボキサミドまたはその立体異性体もしくは互変異性体、ま
たはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項１９】
　化合物　（３Ｒ）－Ｎ－［３－（ジフルオロメチル）－４－フルオロ－フェニル］－３
－（１－ヒドロキシ－１－メチル－エチル）－７－メチル－１，１－ジオキソ－３，４－
ジヒドロ－２Ｈ－ピロロ［３，４－ｂ］［１，４，５］オキサチアゼピン－６－カルボキ
サミドまたはその立体異性体もしくは互変異性体、またはその薬学的に許容される塩もし
くは溶媒和物。
【請求項２０】
　化合物　（３Ｒ）－Ｎ－（３－シアノ－４－フルオロ－フェニル）－３－（１－ヒドロ
キシ－１－メチル－エチル）－７－メチル－１，１－ジオキソ－３，４－ジヒドロ－２Ｈ
－ピロロ［３，４－ｂ］［１，４，５］オキサチアゼピン－６－カルボキサミドまたはそ
の立体異性体もしくは互変異性体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項２１】
　化合物　（３Ｓ）－Ｎ－（３－シアノ－４－フルオロ－フェニル）－３，７－ジメチル
－１，１－ジオキソ－２，３，４，５－テトラヒドロピロロ［３，４－ｆ］チアゼピン－
６－カルボキサミドまたはその立体異性体もしくは互変異性体、またはその薬学的に許容
される塩もしくは溶媒和物。
【請求項２２】
　化合物　（３＊Ｓ）－Ｎ－［３－（ジフルオロメチル）－４－フルオロ－フェニル］－
３－（１－ヒドロキシ－１－メチル－エチル）－７－メチル－１，１－ジオキソ－２，３
，４，５－テトラヒドロピロロ［３，４－ｆ］チアゼピン－６－カルボキサミドまたはそ
の立体異性体もしくは互変異性体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項２３】
　化合物　（３＊Ｓ）－Ｎ－［３－（ジフルオロメチル）－４－フルオロ－フェニル］－
３－［（２，５－ジメチルピラゾール－３－イル）メチル］－３，７－ジメチル－１，１
－ジオキソ－２，４－ジヒドロピロロ［３，４－ｂ］［１，４，５］オキサチアゼピン－
６－カルボキサミドまたはその立体異性体もしくは互変異性体、またはその薬学的に許容
される塩もしくは溶媒和物。
【請求項２４】
　化合物　Ｎ－［３－（ジフルオロメチル）－４－フルオロ－フェニル］－３，７－ジメ
チル－３－［（１－メチルイミダゾール－２－イル）メチル］－１，１－ジオキソ－２，
４－ジヒドロピロロ［３，４－ｂ］［１，４，５］オキサチアゼピン－６－カルボキサミ
ドまたはその立体異性体もしくは互変異性体、またはその薬学的に許容される塩もしくは
溶媒和物。
【請求項２５】
　医薬品として使用するための請求項１～２４のいずれか一項に記載の化合物またはその
立体異性体もしくは互変異性体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項２６】
　哺乳動物におけるＨＢＶ感染の予防または治療に使用するための請求項１～２４のいず
れか一項に記載の化合物またはその立体異性体もしくは互変異性体、またはその薬学的に
許容される塩もしくは溶媒和物。
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【請求項２７】
　請求項１～２４のいずれか一項に記載の化合物またはその立体異性体もしくは互変異性
体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物、および薬学的に許容される担体
を含む医薬組成物。
【請求項２８】
　ＨＢＶ感染の治療において同時に、別々に、または順次使用する組み合わせ製剤として
、（ａ）請求項１～２４のいずれか一項に記載の化合物またはその立体異性体もしくは互
変異性体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物、または請求項２７に記載
の医薬組成物、および（ｂ）他のＨＢＶ阻害剤を含有する製品。
【請求項２９】
　ＨＢＶに感染するか、またはＨＢＶに感染するリスクのある温血動物を治療するための
医薬組成物であって、請求項１～２４のいずれか一項に記載の化合物またはその立体異性
体もしくは互変異性体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物を含む、医薬
組成物。
【請求項３０】
　請求項１～２４のいずれか一項に記載の化合物またはその立体異性体もしくは互変異性
体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物の製造方法であって、
（ａ）溶媒中で、塩基の存在下に、式（Ｖ）の化合物を式（ＶＩ）のアミンと反応させて
、式（Ｉａ）の化合物を生成する工程、
【化１７】

を含み、
　前記式（ＶＩ）のアミンは、

【化１８】

であり、Ｙ＊は、Ｃ２～Ｃ７アルケンジイルであり、かつ他の可変符号は全て請求項１～
２４のいずれか一項に定義された通りである、方法。
【請求項３１】
　請求項１～２４のいずれか一項に記載の化合物またはその立体異性体もしくは互変異性
体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物の製造方法であって、
（ｂ）式（ＸＸＸＩＶ）の化合物を、ヘック反応の条件下に置いて、式（Ｉａ）の化合物
を生成する工程、
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【化１９】

を含み、
　前記式（ＶＩ）のアミンは、

【化２０】

であり、Ｙ＊は、－ＣＨ＝ＣＨ－であり、Ｙ＊＊は、Ｃ１～Ｃ７アルカンジイルであり、
Ｚは、単結合であり、かつ他の可変符号は全て請求項１～２４のいずれか一項に定義され
た通りである、方法。
【請求項３２】
　前記式（Ｉａ）の化合物を水素化する工程をさらに含む、請求項３０または３１に記載
の方法。
【請求項３３】
　請求項１～２４のいずれか一項に記載の化合物またはその立体異性体もしくは互変異性
体、またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物の製造方法であって、
（ｃ）溶媒中で、塩基の存在下に、式（ＸＸＸＸ）の化合物を式（ＶＩ）のアミンと反応
させる工程
を含み、
【化２１】

前記式（ＶＩ）のアミンは、

【化２２】



(31) JP 2018-524333 A5 2020.11.12

であり、Ｙ＊は、Ｃ２～Ｃ７アルケンジイルであり、かつ他の可変符号は全て請求項１～
２４のいずれか一項に定義された通りである、方法。
【請求項３４】
　式（Ｖ）または式（ＸＸＸＸ）の化合物：
【化２３】

（式中、
Ｙ＊は、Ｃ２～Ｃ７アルケンジイルであり、Ｙ＊＊はＣ１～Ｃ７アルカンジイルであり、
かつ他の可変符号は全て請求項１～２４のいずれか一項に定義された通りである）。
 
【誤訳訂正２】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００１２
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００１２】
　本発明は、式（Ｉ－Ａ）：

【化１】

の化合物、またはその立体異性体もしくは互変異性体
［式中、

【化２】

は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により、Ｃ１～Ｃ３アルキル、特にメチル、Ｃ３～Ｃ４シ
クロアルキル、－ＣＮおよびハロゲンからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以
上の置換基で置換され；
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【化３】

は、任意選択により１個の窒素原子を含有する６員アリールを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、Ｃ１～Ｃ４アルキル、フルオロおよび－ＯＨからなる
群からそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ７アルカンジ
イルまたはＣ２～Ｃ７アルケンジイルを示し；
　Ｚは、ヘテロ原子、好ましくはＮＨもしくは酸素、より好ましくは酸素、または単結合
を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択され；
　Ｒ１は、水素、または、任意選択により－ＯＨ、フルオロ、およびオキソからなる群か
らそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ１０アルキルであ
り；
　Ｒ２は、水素；任意選択により、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、および－Ｃ（
＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換
基で置換されるＣ１～Ｃ１０アルキル；Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７；Ｃ２～Ｃ４アルキニ
ル；任意選択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以
上のヘテロ原子を含有する３～７員飽和環；ならびに、任意選択により、１または２個の
ヘテロ原子を含有する単環アリールからなる群から選択され；ここで、Ｃ１～Ｃ３アルキ
ニル－Ｒ７、３～７員飽和環、または単環アリールは、それぞれ任意選択により、１つ以
上のＲ８置換基で置換され；
　Ｒ３は、水素、または、任意選択により、－ＯＨで置換されるＣ１～６アルキル；特に
、水素、またはメチルであり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有し、かつ、任意選択により、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝
Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル、ベンジル、ならびに、任意選択によりフルオロおよび／また
は－ＯＨからそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ４アル
キルからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換される３～７員
飽和環を形成し；
　Ｒ７は、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有し、かつ、任意選択により
、ハロおよびＣ１～３アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択される１つまたは２
つの置換基で置換される単環アリール；任意選択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群から
それぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有する３～７員飽和環；または－
ＮＲ９Ｒ１０を示し；
　ここで、Ｒ９およびＲ１０は、水素、および、任意選択により１つ以上のフルオロ置換
基で置換されるＣ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立して選択され；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、Ｃ１～Ｃ４アルキルオキシＣ１～Ｃ４アルキルオキシ、ならびに、任意選択により、フ
ルオロおよび／または－ＯＨからそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換さ
れるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択される］、
あるいは、その薬学的に許容される塩または溶媒和物に関する。
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【誤訳訂正３】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００１７
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００１７】
　より具体的には、本発明は、式（Ｉ－Ａ）：
【化４】

の化合物、またはその立体異性体もしくは互変異性体
［式中、
【化５】

は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により、Ｃ１～Ｃ３アルキル、特にメチル、Ｃ３～Ｃ４シ
クロアルキル、－ＣＮおよびハロゲンからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以
上の置換基で置換され；

【化６】

は、任意選択により１個の窒素原子を含有する６員アリールを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、Ｃ１～Ｃ４アルキルおよび－ＯＨからそれぞれ独立し
て選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ７アルカンジイルまたはＣ２～Ｃ７

アルケンジイルを示し；
　Ｚは、ヘテロ原子、好ましくは酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、またはＣ１～Ｃ６アルキルであり、該Ｃ１～Ｃ６アルキルは、任意選択
により、－ＯＨ、フルオロ、オキソ、ならびに任意選択により１つ以上のフルオロおよび
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／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換され；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、任意選択により、Ｏ
、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有す
る３～７員飽和環、ならびに、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有する単
環アリールからなる群から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７

、３～７員飽和環、または単環アリールは、任意選択により１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ３は、水素、またはＣ１～６アルキル；特に、水素、またはメチルであり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有する３～７員飽和環を形成し、該３～７員飽和環は、任意選択により、１つ以
上のＲ８で置換され；
　Ｒ７は、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリール；任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有する３～７員飽和環；または－ＮＲ９Ｒ１０を示し；
　ここで、Ｒ９およびＲ１０は、水素、および、Ｃ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立し
て選択され；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、ならびに、任意選択により、フルオロおよび／または－ＯＨからそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択さ
れる］、
あるいは、その薬学的に許容される塩または溶媒和物に関する。
 
【誤訳訂正４】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００１８
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００１８】
　特定の実施形態において、本発明は、式（Ｉ－Ａ）：
【化７】

の化合物、またはその立体異性体もしくは互変異性体
［式中、
【化８】
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は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により、Ｃ１～Ｃ３アルキル、特にメチル、Ｃ３～Ｃ４シ
クロアルキル、－ＣＮおよびハロゲンからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以
上の置換基で置換され；
【化９】

は、任意選択により１個の窒素原子を含有する６員アリールを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、Ｃ１～Ｃ４アルキルおよび－ＯＨからそれぞれ独立し
て選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ７アルカンジイルまたはＣ２～Ｃ７

アルケンジイルを示し；
　Ｚは、ヘテロ原子、好ましくは酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、またはＣ１～Ｃ６アルキルであり、該Ｃ１～Ｃ６アルキルは、任意選択
により、－ＯＨ、フルオロ、オキソ、ならびに任意選択により１つ以上のフルオロおよび
／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換され；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、任意選択により、Ｏ
、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有す
る３～７員飽和環、ならびに、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有する単
環アリールからなる群から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７

、３～７員飽和環、または単環アリールは、任意選択により１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ３は水素であり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有する３～７員飽和環を形成し、該３～７員飽和環は、任意選択により、１つ以
上のＲ８で置換され；
　Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリール；任意選択
によりＯ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子
を含有する３～７員飽和環；または－ＮＲ９Ｒ１０を示し；
　ここで、Ｒ９およびＲ１０は、水素、および、Ｃ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立し
て選択され；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、ならびに、任意選択により、フルオロおよび／または－ＯＨからそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択さ
れる］、
あるいは、その薬学的に許容される塩または溶媒和物に関する。
 
【誤訳訂正５】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００１９
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
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【００１９】
　さらに特定の実施形態において、本発明は、本明細書で定義される式（Ｉ－Ａ）の化合
物、またはその立体異性体もしくは互変異性体
［式中、
【化１０】

は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により、Ｃ１～Ｃ３アルキル、特にメチル、Ｃ３～Ｃ４シ
クロアルキル、－ＣＮおよびハロゲンからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以
上の置換基で置換され；

【化１１】

は、任意選択により１個の窒素原子を含有する６員アリールを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、１つ以上のＣ１～Ｃ４アルキル、または－ＯＨで置換
されるＣ１～Ｃ７アルカンジイルまたはＣ２～Ｃ７アルケンジイルを示し；
　Ｚは、ヘテロ原子、好ましくは酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、またはＣ１～Ｃ６アルキルであり、該Ｃ１～Ｃ６アルキルは、任意選択
により、－ＯＨ、フルオロ、オキソ、ならびに任意選択により１つ以上のフルオロおよび
／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換され；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、任意選択により、Ｏ
、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有す
る３～７員飽和環、ならびに、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有する単
環アリールからなる群から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７

、３～７員飽和環、または単環アリールは、任意選択により１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ３は水素であり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有する３～７員飽和環を形成し、該３～７員飽和環は、任意選択により、１つ以
上のＲ８で置換され；
　Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリールを示し；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、ならびに、任意選択により、１つ以上のフルオロおよび／または－ＯＨで置換されるＣ

１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択される］、
あるいは、その薬学的に許容される塩または溶媒和物に関する。
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【誤訳訂正６】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００２０
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００２０】
　さらなる実施形態において、本発明は、本明細書で定義される式（Ｉ－Ａ）の化合物、
またはその立体異性体もしくは互変異性体
［式中、
【化１２】

が、
【化１３】

を示し；ここで、
Ｒ４は、水素、－Ｃ１～Ｃ３アルキル、またはＣ３～Ｃ４シクロアルキル、特にメチルで
あり；
Ｒ５は、水素またはハロゲン、特にフルオロであり；
Ｒ６は、水素、メチル、－ＣＮおよびハロゲン、特に水素またはメチル、特に水素または
フルオロ、特に水素から選択され；かつ
その他の可変符号は全て、式（Ｉ－Ａ）で定義した通りである］、
あるいは、その薬学的に許容される塩または溶媒和物に関する。
 
【誤訳訂正７】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００２１
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００２１】
　本発明はさらに、特に、式（Ａ）：
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【化１４】

の化合物、またはその立体異性体もしくは互変異性体
［式中、
【化１５】

は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により、１つ以上のメチル、－ＣＮまたはハロゲンで置換
され；

【化１６】

は、任意選択により１個の窒素原子を含有する６員アリールを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により１つ以上のＣ１～Ｃ４アルキルまたは－ＯＨで置換され
るＣ１～Ｃ７アルカンジイルまたはＣ２～Ｃ７アルケンジイルを示し；
　Ｚは、ヘテロ原子、好ましくは酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、またはＣ１～Ｃ６アルキルであり、該Ｃ１～Ｃ６アルキルは、任意選択
により、－ＯＨ、フルオロ、オキソ、ならびに任意選択により１つ以上のフルオロおよび
／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換され；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、任意選択により、Ｏ
、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有す
る３～７員飽和環、ならびに、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有する単
環アリールからなる群から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７

、３～７員飽和環、または単環アリールは、任意選択により１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ３は、水素であり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
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原子を含有する３～７員飽和環を形成し、該３～７員飽和環は、任意選択により、１つ以
上のＲ８で置換され；
　Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリールを示し；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、ならびに、任意選択により、１つ以上のフルオロおよび／または－ＯＨで置換されるＣ

１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択される］、
あるいは、その薬学的に許容される塩または溶媒和物に関する。
 
【誤訳訂正８】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００２３
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００２３】
　本発明はまた、医薬として使用される、好ましくは哺乳動物のＨＢＶ感染の予防または
治療に使用される、式（Ａ）の化合物に関する。
 
【誤訳訂正９】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００２６
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００２６】
　本発明は、特に、式（Ａ）：
【化１８】

の化合物、またはその立体異性体もしくは互変異性体
［式中、

【化１９】

は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により１つ以上のメチル、－ＣＮまたはハロゲンで置換さ
れ；
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【化２０】

は、任意選択により１個の窒素原子を含有する６員アリールを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、１つ以上のＣ１～Ｃ４アルキルまたは－ＯＨで置換さ
れるＣ１～Ｃ７アルカンジイルまたはＣ２～Ｃ７アルケンジイルを示し；
　Ｚは、ヘテロ原子、好ましくは酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、またはＣ１～Ｃ６アルキルであり、該Ｃ１～Ｃ６アルキルは、任意選択
により、－ＯＨ、フルオロ、オキソ、ならびに任意選択により１つ以上のフルオロおよび
／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換され；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、任意選択により、Ｏ
、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有す
る３～７員飽和環、ならびに、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有する単
環アリールからなる群から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７

、３～７員飽和環、または単環アリールは、任意選択により１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ３は水素であり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有する３～７員飽和環を形成し、該３～７員飽和環は、任意選択により、１つ以
上のＲ８で置換され；
　Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリールを示し；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、ならびに、任意選択により１つ以上のフルオロおよび／または－ＯＨで置換されるＣ１

～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択される］、
あるいは、その薬学的に許容される塩または溶媒和物に関する。
 
【誤訳訂正１０】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００２７
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００２７】
　一態様において、本発明は、式（Ａ）：



(41) JP 2018-524333 A5 2020.11.12

【化２１】

の化合物、またはその立体異性体もしくは互変異性体
［式中、
【化２２】

は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により、１つ以上のメチル、－ＣＮまたはハロゲンで置換
され；

【化２３】

は、任意選択により１個の窒素原子を含有する６員アリールを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、１つ以上のＣ１～Ｃ４アルキルで置換されるＣ１～Ｃ

７アルカンジイルまたはＣ２～Ｃ７アルケンジイルを示し；
　Ｚは、ヘテロ原子、好ましくは酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、またはＣ１～Ｃ６アルキルであり、該Ｃ１～Ｃ６アルキルは、任意選択
により、－ＯＨ、フルオロ、オキソ、ならびに任意選択により１つ以上のフルオロおよび
／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換され；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、ならびに、任意選択
により、１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリールからなる群から選択され、該
Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、または単環アリールは、任意選択によ
り１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ３は水素であり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
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原子を含有する３～７員飽和環を形成し、該３～７員飽和環は、任意選択により、１つ以
上のフルオロおよび／もしくは－ＯＨ、または任意選択により１つ以上のフルオロおよび
／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルで置換され；
　Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリールを示し；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、ならびに、任意選択により、１つ以
上のフルオロおよび／または－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立
して選択される］
あるいは、その薬学的に許容される塩または溶媒和物に関する。
 
【誤訳訂正１１】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００２８
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００２８】
　一実施形態において、本発明は、式（Ｂ）：
【化２４】

または式（Ｃ）：
【化２５】

の化合物
［式中、Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メ
チル、－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および
－Ｃ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、またはＣ１～Ｃ６アルキルであり、該Ｃ１～Ｃ６アルキルは、任意選択
により、－ＯＨ、フルオロ、オキソ、ならびに任意選択により１つ以上のフルオロおよび
／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換され；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、ならびに、任意選択
により、１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリールからなる群から選択され、該
Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、または単環アリールは、任意選択によ
り１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ３は水素であり；
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　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有する３～７員飽和環を形成し、該３～７員飽和環は、任意選択により、１つ以
上のフルオロおよび／もしくは－ＯＨ、または任意選択により１つ以上のフルオロおよび
／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルで置換され；
　Ｒ４は、水素、－Ｃ１～Ｃ３アルキル、またはＣ３～Ｃ４シクロアルキル、好ましくは
メチルであり；
Ｒ５は、水素またはハロゲン、好ましくはフルオロであり；
Ｒ６は、水素、メチル、－ＣＮおよびハロゲンから選択され；
Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリールを示し；かつ
各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、ならびに、任意選択により、１つ以上
のフルオロおよび／または－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立し
て選択される］、
または、その薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物
に関する。
 
【誤訳訂正１２】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００３０
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００３０】
　本発明のさらなる実施形態は、式（Ｉ－Ａ）の化合物、特に、式（Ｉ－ＡＡ１）または
式（Ｉ－ＡＡ２）：
【化２６】

で表される化合物
［式中、
環Ｂはフェニルまたは４－ピリジルを示し；
　ここで、式（Ｉ－ＡＡ２）においては、単結合または二重結合を示し；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、任意選択により、Ｏ
、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有す
る３～７員飽和環、ならびに、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有する単
環アリールからなる群から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７

、３～７員飽和環、または単環アリールは、任意選択により１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ３は、水素またはＣ１～Ｃ６アルキル、特に水素またはメチルであり；
　Ｒ４は、Ｃ１～Ｃ３アルキル、特にメチルであり；
　Ｒ６は、水素またはメチルであり；
　Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリール；任意選択
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によりＯ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子
を含有する３～７員飽和環；または－ＮＲ９Ｒ１０からなる群から選択され；
　ここで、Ｒ９およびＲ１０は、水素、およびＣ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立して
選択され；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、ならびに、任意選択により、フルオロおよび／または－ＯＨからそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択さ
れ；
　Ｒａは、水素およびハロゲン、特に水素から選択され；
　Ｒｂは、環Ｂがピリジルのときは存在せず、環Ｂがフェニルのときは水素またはハロゲ
ン、特にハロゲンであり；
　Ｒｃは、ハロゲン、ＣＨ３、ＣＨＦ２、ＣＦ３および－ＣＮから選択され；
　Ｒｄは、水素およびハロゲン、特に水素から選択される］、
または、その薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物に関する。
【誤訳訂正１３】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００３１
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００３１】
　本発明のさらなる実施形態は、式（Ｉ－Ａ）の化合物、特に、式（Ｉ－Ａ１）または式
（Ｉ－Ａ２）：
【化２７】

で表される化合物
［式中、
環Ｂはフェニルまたは４－ピリジルを示し；
　ここで、式（Ｉ－Ａ２）においては、単結合または二重結合を示し；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、任意選択により、Ｏ
、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有す
る３～７員飽和環、ならびに、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環
アリールからなる群から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、
３～７員飽和環、または単環アリールは、任意選択により１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ４は、Ｃ１～Ｃ３アルキル、特にメチルであり；
　Ｒ６は、水素またはメチルであり；
　Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリール；任意選択
によりＯ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子
を含有する３～７員飽和環；または－ＮＲ９Ｒ１０からなる群から選択され；
　ここで、Ｒ９およびＲ１０は、水素、およびＣ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立して
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選択され；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、ならびに、任意選択により、フルオロおよび／または－ＯＨからそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択さ
れ；
　Ｒａは、水素およびハロゲン、特に水素から選択され；
　Ｒｂは、環Ｂがピリジルのときは存在せず、環Ｂがフェニルのときは水素またはハロゲ
ン、特にハロゲンであり；
　Ｒｃは、ハロゲン、ＣＨ３、ＣＨＦ２、ＣＦ３および－ＣＮから選択され；
　Ｒｄは、水素およびハロゲン、特に水素から選択される］、
または、その薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物に関する。
 
【誤訳訂正１４】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００３２
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００３２】
　さらなる実施形態において、本発明は、式（Ｉ－Ａ）の化合物、特に、式（Ｉ－Ａ１’
）または式（Ｉ－Ａ２’）：
【化２８】

で表される化合物
［式中、
環Ｂはフェニルまたは４－ピリジルを示し；
　ここで、式（Ｉ－Ａ２）においては、単結合または二重結合を示し；
　Ｒ２は、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、任意選択により、Ｏ、Ｓお
よびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有する３～
７員飽和環、ならびに、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリー
ルからなる群から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、３～７
員飽和環、または単環アリールは、任意選択により１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ４は、Ｃ１～Ｃ３アルキル、特にメチルであり；
　Ｒ６は、水素またはメチルであり；
　Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリール；任意選択
によりＯ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子
を含有する３～７員飽和環；または－ＮＲ９Ｒ１０からなる群から選択され；
　ここで、Ｒ９およびＲ１０は、水素、およびＣ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立して
選択され；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、ならびに、任意選択により、フルオロおよび／または－ＯＨからそれぞれ独立して選択
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される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択さ
れ；
　Ｒａは、水素およびハロゲン、特に水素から選択され；
　Ｒｂは、環Ｂがピリジルのときは存在せず、環Ｂがフェニルのときは水素またはハロゲ
ン、特にハロゲンであり；
　Ｒｃは、ハロゲン、ＣＨ３、ＣＨＦ２、ＣＦ３および－ＣＮから選択され；
　Ｒｄは、水素およびハロゲン、特に水素から選択される］、
または、その薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物に関する。
 
【誤訳訂正１５】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００３４
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００３４】
　本発明の他の実施形態は、式（Ｉ－Ａ）、式（Ｉ－ＡＡ１）、式（Ｉ－ＡＡ２）、式（
Ｉ－Ａ１）、式（Ｉ－Ａ２）、式（Ｉ－Ａ１’）、式（Ｉ－Ａ２’）、式（Ａ）、式（Ｂ
）もしくは式（Ｃ）、またはその他の実施形態のいずれかで記載したそれらのいずれかの
サブグループの化合物であって、以下の限定の１つ以上が該当する化合物に関する。
（ａ）環Ｃは、６～８個の原子、好ましくは７個の原子からなる。
（ｂ）Ｙは、それぞれ任意選択により、フルオロおよび－ＯＨからなる群からそれぞれ独
立して選択される１～３置換基で置換される直鎖状のＣ１～Ｃ７アルカンジイルまたはＣ

２～Ｃ７アルケンジイルを示す。
（ｃ）Ｙは、それぞれ任意選択により－ＯＨで置換される直鎖状のＣ１～Ｃ７アルカンジ
イルまたはＣ２～Ｃ７アルケンジイルを示す。
（ｄ）Ｒ２は、任意選択により、それぞれ独立して選択される１つ以上のフルオロおよび
／または－ＯＨ置換基で置換されるＣ１～Ｃ６アルキルである。好ましくは、Ｒ２は、１
つ以上のフルオロ置換基で置換された分岐Ｃ１～Ｃ６アルキルである。
（ｅ）Ｒ２は、任意選択により１つ以上の－ＯＨ置換基で置換されたＣ１～Ｃ６アルキル
である。特に、Ｒ２は、１つの－ＯＨで置換されたＣ１～６アルキルである。
（ｆ）Ｒ２は、任意選択により１つ以上のフルオロ置換基で置換されるＣ１～Ｃ４アルキ
ルである。
（ｇ）Ｒ２は、任意選択により１つ以上のフルオロ置換基で置換されていてもよいＣ３～
Ｃ６アルキルである。
（ｈ）Ｒ３は、Ｃ１～Ｃ４アルキル、特にメチルである。
（ｉ）Ｒ３は、Ｃ１～Ｃ４アルキル、特にメチルであり；かつＲ２は、Ｃ１～Ｃ６アルキ
ル、および、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含む単環アリールからなる群
から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキルまたは単環アリールは、任意選択により１つ以上の
Ｒ８で置換され、ここで、Ｒ８は本明細書に定義された通りである。
（ｊ）Ｒ４は、Ｃ１～Ｃ３アルキル、このましくはメチルである。
（ｋ）Ｒｂは、水素またはフルオロである。
（ｌ）ＲｂおよびＲｃは、独立して、水素、フルオロおよび－ＣＮから選択される。
（ｍ）ＲｂおよびＲｃは、独立して、水素またはフルオロから選択される。
（ｎ）ＲｂおよびＲｃは、独立して、フルオロおよび－ＣＮから選択される。
（ｏ）Ｒａおよび／またはＲｄは、水素である。
（ｐ）ＲａおよびＲｄは、いずれも水素である。
（ｑ）Ｒｂおよび／またはＲｃは、フルオロである。
（ｒ）Ｒ１は、水素、または、任意選択により、－ＯＨおよびフルオロからなる群からそ
れぞれ独立して選択される１つ以上の置換基、特に１～４置換基で置換されるＣ１～Ｃ６

アルキルである。
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（ｓ）Ｒ１は、水素である。
（ｔ）
【化２９】

は、フェニルを示す。
（ｕ）
【化３０】

は、１つ以上のハロゲン置換基で置換されたフェニルを示す。
（ｖ）
【化３１】

は、少なくとも１つのハロゲン、より好ましくは、少なくとも１つのフルオロ、より一層
好ましくは、２つのフルオロで置換されたフェニルを示す。
（ｗ）Ｒ７は、３～７員飽和環、特にシクロプロピルである。
（ｘ）Ｒ２は、メチル、エチル、イソプロピル、

【化３２】

からなる群から選択される。
（ｙ）Ｒ２は、メチル、エチル、イソプロピル、
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【化３３】

からなる群から選択される。
（ｚ）

【化３４】

はフェニルを示し、Ｒａ、Ｒｂ、ＲｃおよびＲｄは、それぞれ独立して、水素、ハロゲン
、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロア
ルキル、および－Ｃ１～Ｃ４アルキルからなる群から選択される。
（ａａ）

【化３５】

はフェニルを示し、Ｒａは水素およびハロゲンから選択され、Ｒｂは、水素またはハロゲ
ン、特にハロゲンであり、Ｒｃは、ハロゲン、ＣＨ３、ＣＨＦ２、ＣＦ３および－ＣＮか
ら選択され、かつＲｄは、水素およびハロゲン、特に水素から選択される。
（ｂｂ）
【化３６】

はフェニルを示し、Ｒａは水素およびハロゲンから選択され、Ｒｂは、水素またはハロゲ
ン、特にハロゲンであり、Ｒｃは、ハロゲン、ＣＨ３、ＣＦ３および－ＣＮから選択され
、かつＲｄは、水素およびハロゲン、特に水素から選択される。
 
【誤訳訂正１６】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００３６
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
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【００３６】
　さらなる実施形態において、本発明は、本明細書で定義される式（Ｉ－Ａ）の化合物、
またはその立体異性体もしくは互変異性体
［式中、
【化３７】

は、Ｃ１～Ｃ３アルキル、特にメチル、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、－ＣＮおよびハロゲ
ンからなる群からそれぞれ独立して選択される１つまたは２つの置換基でそれぞれ任意選
択により置換されるピロリル、チオフェニル、ピラゾリル、フェニルおよびピリジルから
なる群から選択される単環の５または６員アリールまたはヘテロアリールを示し、

【化３８】

は、フェニルまたはピリジルを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、フルオロおよび－ＯＨからなる群からそれぞれ独立し
て選択される１つ、２つまたは３つの置換基で置換される直鎖状のＣ１～Ｃ７アルカンジ
イルまたはＣ２～Ｃ７アルケンジイルを示し；
　Ｚは、酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択され；
　Ｒ１は、水素、または、任意選択により、－ＯＨおよびフルオロからなる群からそれぞ
れ独立して選択される１つ、２つ、３つもしくは４つの置換基で置換されるＣ１～Ｃ６ア
ルキルであり；
　Ｒ２は、水素；任意選択により、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、および－Ｃ（
＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択される１～４個の置換
基で置換されるＣ１～Ｃ６アルキル；Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７；Ｃ２～Ｃ４アルキニル
；任意選択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１または
２個のヘテロ原子を含有する３～７員飽和環；ならびに、任意選択により、１または２個
のヘテロ原子を含有する単環アリールからなる群から選択され；ここで、Ｃ１～Ｃ３アル
キル－Ｒ７、３～７員飽和環、または単環アリールは、それぞれ任意選択により、１つ以
上のＲ８置換基で置換され；
　Ｒ３は、水素、または、任意選択により、－ＯＨで置換されるＣ１～６アルキル；特に
、水素、またはメチルであり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有し、かつ、任意選択により、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、ベンジル
、およびＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換
基で置換される３～７員飽和環を形成し；
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Ｒ７は、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有し、かつ、任意選択により、
ハロおよびＣ１～３アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択される１つまたは２つ
の置換基で置換される単環アリール；任意選択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそ
れぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有する３～７員飽和環；または－Ｎ
Ｒ９Ｒ１０を示し；
　ここで、Ｒ９およびＲ１０は、水素、および、任意選択により１つ以上のフルオロ置換
基で置換されるＣ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立して選択され；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、Ｃ１～Ｃ４アルキルオキシＣ１～Ｃ４アルキルオキシ、ならびに、任意選択により、フ
ルオロおよび／または－ＯＨからそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換さ
れるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択される］
あるいは、その薬学的に許容される塩または溶媒和物に関する。
 
【誤訳訂正１７】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００３７
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００３７】
　さらなる実施形態において、本発明は、本明細書で定義される式（Ｉ－Ａ）の化合物、
またはその立体異性体もしくは互変異性体
［式中、
【化３９】

は、Ｃ１～Ｃ３アルキル、特にメチルからなる群からそれぞれ独立して選択される１つま
たは２つの置換基でそれぞれ任意選択により置換されるピロリル、チオフェニルおよびピ
ラゾリルからなる群から選択される単環５員ヘテロアリールを示し；
【化４０】

は、フェニルまたはピリジルを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、フルオロおよび－ＯＨからなる群からそれぞれ独立し
て選択される１つまたは２つの置換基で置換される直鎖状のＣ１～Ｃ７アルカンジイルま
たはＣ２～Ｃ７アルケンジイルを示し；
　Ｚは、酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択され；
　Ｒ１は、水素、または、任意選択により、－ＯＨおよびフルオロ、より特には水素から
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なる群からそれぞれ独立して選択される１つ、２つもしくは３つの置換基で置換されるＣ

１～Ｃ３アルキルであり；
　Ｒ２は、水素；任意選択により、－ＯＨ、フルオロおよびメトキシからなる群からそれ
ぞれ独立して選択される１つ、２つ、３つもしくは４つの置換基で置換されるＣ１～Ｃ６

アルキル；Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７；Ｃ２～Ｃ４アルキニル；シクロプロピル、テトラ
ヒドロピラニルおよびピペリジニルからなる群から選択され、任意選択により、Ｏ、Ｓお
よびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１または２個のヘテロ原子を含有する
３～７員飽和環；ならびに、フェニル、ピリジル、ピリミジニル、ピラジニル、ピラゾリ
ル、イミダゾリルおよびオキサゾリルからなる群から選択され、任意選択により、１また
は２個のヘテロ原子を含有する単環アリールからなる群から選択され；ここで、Ｃ１～Ｃ

３アルキル－Ｒ７、３～７員飽和環、または単環アリールは、それぞれ任意選択により、
１つ以上のＲ８置換基で置換され；
　Ｒ３は、水素、または、任意選択により－ＯＨで置換されるＣ１～３アルキル；特に、
水素、またはメチルであり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、それぞ
れ任意選択によりベンジルで置換されるシクロプロピル環、オキセタニル環、テトラヒド
ロフラニル環、テトラヒドロピラニル環、ピロリジニル環またはピペリジニル環を形成し
；
　Ｒ７は、それぞれ任意選択により、ハロおよびＣ１～３アルキルからなる群からそれぞ
れ独立して選択される１つまたは２つの置換基で置換されるフェニル、ピリジル、ピラゾ
リル、イミダゾリルおよびオキサゾリル；シクロプロピル；ならびに－ＮＲ９Ｒ１０から
なる群から選択され；
　ここで、Ｒ９およびＲ１０は、水素、および、任意選択により１つ以上のフルオロ置換
基で置換されるＣ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立して選択され；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、Ｃ１～Ｃ４アルキルオキシＣ１～Ｃ４アルキルオキシ、ならびに、任意選択により、フ
ルオロおよび／または－ＯＨからそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換さ
れるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択される］、
あるいは、その薬学的に許容される塩または溶媒和物に関する。
 
【誤訳訂正１８】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００３９
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００３９】
　さらなる実施形態において、本発明は、本明細書で定義される本発明の化合物であって
、
　Ｒ２は、水素；任意選択により、－ＯＨ、フルオロおよびメトキシからなる群からそれ
ぞれ独立して選択される１～４置換基で置換されるＣ１～Ｃ６アルキル；任意選択により
－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７；任意選択により１～３フルオロ置換基で
置換されてもよいＣ１～Ｃ４アルキルでそれぞれ任意選択により置換されるピペリジニル
およびテトラヒドロピラニルから選択されるヘテロシクリル；ならびに、それぞれ任意選
択によりメチルで置換されるフェニル、ピリジル、ピラジニル、ピリミジニルおよびオキ
サゾリルからなる群から選択されるアリールまたはヘテロアリールからなる群から選択さ
れ；
ここで、Ｒ７は、それぞれ任意選択により、ハロおよびメチルからそれぞれ独立して選択
される１～３置換基で置換されるシクロプロピル、フェニル、ピリジル、オキサゾリル、
ピラゾリルおよびイミダゾリル；ならびに－ＮＲ９Ｒ１０からなる群から選択され；ここ
で、Ｒ９およびＲ１０は、水素、Ｃ１～Ｃ３アルキル、および１～３フルオロ置換基で置
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換されるＣ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立して選択され；
　Ｒ３は、水素、または、任意選択により、－ＯＨで置換されるＣ１～６アルキル；特に
、水素、またはメチルであり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択によりベンジルで置換されるシクロプロピル環、オキセタニル環、テトラヒドロフラニ
ル環またはピロリジニル環、特にオキセタニル環またはテトラヒドロフラニル環を形成す
る、
化合物に関する。
 
【誤訳訂正１９】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００４０
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００４０】
　さらなる実施形態において、本発明は、本明細書で定義される本発明の化合物であって
、
　Ｒ２は、任意選択により、－ＯＨおよびフルオロからなる群からそれぞれ独立して選択
される１～４置換基で置換されるＣ１～Ｃ６アルキル；任意選択により－ＯＨで置換され
るＣ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７；任意選択により１～３フルオロ置換基で置換されてもよい
Ｃ１～Ｃ４アルキルでそれぞれ任意選択により置換されてもよいピペリジニルまたはテト
ラヒドロピラニル；それぞれ任意選択によりメチルで置換されるフェニル、ピリジル、ピ
ラジニル、ピリミジニル、オキサゾリルからなる群から選択され；
　ここで、Ｒ７は、それぞれ任意選択により、ハロおよびメチルからそれぞれ独立して選
択される１～３置換基で置換されるシクロプロピル、フェニル、ピリジル、オキサゾリル
、ピラゾリルおよびイミダゾリル；ならびに－ＮＲ９Ｒ１０から選択され；ここで、Ｒ９

およびＲ１０は、水素、およびＣ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立して選択され；
　Ｒ３は、水素、またはＣ１～６アルキル；特に、水素、またはメチルであり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になってシクロプ
ロピル環、オキセタニル環、テトラヒドロフラニル環、特に、オキセタニル環、またはテ
トラヒドロフラニル環を形成する化合物に関する。
 
【誤訳訂正２０】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００５７
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００５７】
【化４３】

は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により、Ｃ１～Ｃ３アルキル、特にメチル、Ｃ３～Ｃ４シ
クロアルキル、－ＣＮおよびハロゲンからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以
上の置換基で置換される。本明細書で定義されるように、そのような単環の５または６員
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アリールまたはヘテロアリール基には、限定はされないが、フェニル、ピリジル、ピリミ
ジニル、ピラジニル、ピリダジニル、ピロリル、チエニル、ピラゾリル、イミダゾリルお
よびオキサゾリルが含まれる。本明細書で定義されるように、環Ａは、それに代えて、任
意選択の置換基、Ｃ１～Ｃ３アルキル、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、－ＣＮおよびハロゲ
ンを、それらをＲ４、Ｒ５およびＲ６と称することによって（該当する場合）、特定の位
置に有するように表すことができる。
 
【誤訳訂正２１】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００５９
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００５９】
　環Ｂ上に示される位置（例えば、オルト、メタ、および／またはパラ）は、アリールＢ
を主要な構造に接続する結合に関連して示される。メタＲａの位置に関する一例として、
配置は、式（Ａ＊）に示すように、主要な構造に接続する窒素（＊）に対して示される。
【化４４】

 
【誤訳訂正２２】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】０５３４
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【０５３４】
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【表１５】

　本発明は、以下の態様を包含し得る。
［１］
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　式（Ｉ－Ａ）：
【化２８３】

の化合物、またはその立体異性体もしくは互変異性体、
［式中：
【化２８４】

は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により、Ｃ１～Ｃ３アルキル、特にメチル、Ｃ３～Ｃ４シ
クロアルキル、－ＣＮおよびハロゲンからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以
上の置換基で置換され；

【化２８５】

は、任意選択により１個の窒素原子を含有する６員アリールを示し、
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、Ｃ１～Ｃ４アルキル、フルオロおよび－ＯＨからなる
群からそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ７アルカンジ
イルまたはＣ２～Ｃ７アルケンジイルを示し；
　Ｚは、ヘテロ原子、好ましくはＮＨもしくは酸素、より好ましくは酸素、または単結合
を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、または、任意選択により－ＯＨ、フルオロ、およびオキソからなる群か
らそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ１０アルキルであ
り；
　Ｒ２は、水素；任意選択により、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、および－Ｃ（
＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換
基で置換されるＣ１～Ｃ１０アルキル；Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７；Ｃ２～Ｃ４アルキニ
ル；任意選択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以
上のヘテロ原子を含有する３～７員飽和環；ならびに、任意選択により、１または２個の
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ヘテロ原子を含有する単環アリールからなる群から選択され；ここで、Ｃ１～Ｃ３アルキ
ル－Ｒ７、３～７員飽和環、または単環アリールは、それぞれ任意選択により、１つ以上
のＲ８置換基で置換され；
　Ｒ３は、水素、または、任意選択により、－ＯＨで置換されるＣ１～６アルキル；特に
、水素、またはメチルであり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有し、かつ、任意選択により、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝
Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル、ベンジル、ならびに、任意選択によりフルオロおよび／また
は－ＯＨからそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ４アル
キルからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換される３～７員
飽和環を形成し；
Ｒ７は、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有し、かつ、任意選択により、
ハロおよびＣ１～３アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択される１つまたは２つ
の置換基で置換される単環アリール；任意選択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそ
れぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有する３～７員飽和環；または－Ｎ
Ｒ９Ｒ１０を示し；
　ここで、Ｒ９およびＲ１０は、水素、および、任意選択により１つ以上のフルオロ置換
基で置換されるＣ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立して選択され；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、Ｃ１～Ｃ４アルキルオキシＣ１～Ｃ４アルキルオキシ、ならびに、任意選択により、フ
ルオロおよび／または－ＯＨからそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で置換さ
れるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択される］、
またはその薬学的に許容される塩もしくは溶媒和物。
［２］
　上記［１］に記載の化合物であって、式中、
【化２８６】

は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により、Ｃ１～Ｃ３アルキル、特にメチル、Ｃ３～Ｃ４シ
クロアルキル、－ＣＮおよびハロゲンからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以
上の置換基で置換され；

【化２８７】

は、任意選択により１個の窒素原子を含有する６員アリールを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、Ｃ１～Ｃ４アルキルおよび－ＯＨからそれぞれ独立し
て選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ７アルカンジイルまたはＣ２～Ｃ７

アルケンジイルを示し；
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　Ｚは、ヘテロ原子、好ましくは酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、またはＣ１～Ｃ６アルキルであり、該Ｃ１～Ｃ６アルキルは、任意選択
により、－ＯＨ、フルオロ、オキソ、ならびに任意選択により１つ以上のフルオロおよび
／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換され；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、任意選択により、Ｏ
、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有す
る３～７員飽和環、ならびに、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有する単
環アリールからなる群から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７

、３～７員飽和環、または単環アリールは、任意選択により１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ３は、水素、またはＣ１～６アルキルであり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有する３～７員飽和環を形成し、該３～７員飽和環は、任意選択により、１つ以
上のＲ８で置換され；
　Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリール；任意選択
により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原
子を含有する３～７員飽和環；または－ＮＲ９Ｒ１０を示し；
　ここで、Ｒ９およびＲ１０は、水素、および、Ｃ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立し
て選択され；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、ならびに、任意選択により、フルオロおよび／または－ＯＨからそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択さ
れる、上記［１］に記載の化合物。
［３］
　上記［１］または［２］に記載の化合物であって、式中、
【化２８８】

は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により、Ｃ１～Ｃ３アルキル、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル
、－ＣＮおよびハロゲンからなる群からそれぞれ独立して選択される１つ以上の置換基で
置換され；
【化２８９】

は、任意選択により１個の窒素原子を含有する６員アリールを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
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　Ｙは、それぞれ任意選択により、Ｃ１～Ｃ４アルキルおよび－ＯＨからそれぞれ独立し
て選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ７アルカンジイルまたはＣ２～Ｃ７

アルケンジイルを示し；
　Ｚは、ヘテロ原子、好ましくは酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、またはＣ１～Ｃ６アルキルであり、該Ｃ１～Ｃ６アルキルは、任意選択
により、－ＯＨ、フルオロ、オキソ、ならびに任意選択により１つ以上のフルオロおよび
／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換され；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、任意選択により、Ｏ
、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有す
る３～７員飽和環、ならびに、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有する単
環アリールからなる群から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７

、３～７員飽和環、または単環アリールは、任意選択により１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ３は水素であり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有する３～７員飽和環を形成し、該３～７員飽和環は、任意選択により、１つ以
上のＲ８で置換され；
　Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリール；任意選択
によりＯ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子
を含有する３～７員飽和環；または－ＮＲ９Ｒ１０を示し；
　ここで、Ｒ９およびＲ１０は、水素、および、Ｃ１～Ｃ３アルキルからそれぞれ独立し
て選択され；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、ならびに、任意選択により、フルオロおよび／または－ＯＨからそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択さ
れる、上記［１］または［２］に記載の化合物。
［４］
　式（Ａ）：
【化２９０】

で表される上記［１］～［３］のいずれか１項に記載の化合物、またはその立体異性体も
しくは互変異性体
［式中：
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【化２９１】

は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環の５または６員アリールを
示し、該アリールは、任意選択により１つ以上のメチル、－ＣＮまたはハロゲンで置換さ
れ；
【化２９２】

は、任意選択により１個の窒素原子を含有する６員アリールを示し；
　Ｘは－ＣＲ２Ｒ３－を示し；
　Ｙは、それぞれ任意選択により、１つ以上のＣ１～Ｃ４アルキルまたは－ＯＨで置換さ
れるＣ１～Ｃ７アルカンジイルまたはＣ２～Ｃ７アルケンジイルを示し；
　Ｚは、ヘテロ原子、好ましくは酸素、または単結合を示し；
　Ｒａ、Ｒｂ、Ｒｃ、およびＲｄは、水素、ハロゲン、－ＣＨＦ２、－ＣＦ２－メチル、
－ＣＨ２Ｆ、－ＣＦ３、－ＯＣＦ３、－ＣＮ、Ｃ３～Ｃ４シクロアルキル、および－Ｃ１

～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択され、
　Ｒ１は、水素、またはＣ１～Ｃ６アルキルであり、該Ｃ１～Ｃ６アルキルは、任意選択
により、－ＯＨ、フルオロ、オキソ、ならびに任意選択により１つ以上のフルオロおよび
／もしくは－ＯＨで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルからなる群からそれぞれ独立して選択
される１つ以上の置換基で置換され；
　Ｒ２は、水素、Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７、任意選択により、Ｏ
、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ原子を含有す
る３～７員飽和環、ならびに、任意選択により、１または２個のヘテロ原子を含有する単
環アリールからなる群から選択され、該Ｃ１～Ｃ６アルキル、Ｃ１～Ｃ３アルキル－Ｒ７

、３～７員飽和環、または単環アリールは、任意選択により１つ以上のＲ８で置換され；
　Ｒ３は水素であり；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一緒になって、任意選
択により、Ｏ、ＳおよびＮからなる群からそれぞれ独立して選択される１個以上のヘテロ
原子を含有する３～７員飽和環を形成し、該３～７員飽和環は、任意選択により、１つ以
上のＲ８で置換され；
　Ｒ７は、任意選択により１または２個のヘテロ原子を含有する単環アリールを示し；
　各Ｒ８は、－ＯＨ、フルオロ、メトキシ、オキソ、－Ｃ（＝Ｏ）ＯＣ１～Ｃ４アルキル
、ならびに、任意選択により１つ以上のフルオロおよび／または－ＯＨで置換されるＣ１

～Ｃ４アルキルからなる群から独立して選択される］、
あるいは、その薬学的に許容される塩または溶媒和物。
［５］
　上記［１］～［３］のいずれか一項に記載の化合物であって、式中、
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【化２９３】

は、
【化２９４】

（式中、Ｒ４は、水素、－Ｃ１～Ｃ３アルキル、またはＣ３～Ｃ４シクロアルキルであり
；かつＲ６は、水素、メチル、－ＣＮおよびハロゲンから選択される）を示す上記［１］
～［３］のいずれか一項に記載の化合物。
［６］
　上記［１］～［４］のいずれか一項に記載の化合物であって、式中、

【化２９５】

は、
【化２９６】

（式中、Ｒ５は、水素またはハロゲンであり；かつＲ６は、水素、メチル、－ＣＮおよび
ハロゲンから選択される）を示す上記［１］～［４］のいずれか一項に記載の化合物。
［７］
　環Ｃは、６～８個の原子、好ましくは７個の原子からなる上記［１］～［６］のいずれ
か一項に記載の化合物。
［８］
　Ｒ４はメチルである上記［５］または［７］に記載の化合物。
［９］
　Ｒ６は水素である上記［５］～［８］のいずれか一項に記載の化合物。
［１０］
　Ｒ２は、任意選択により、－ＯＨ、フルオロおよびメトキシからなる群からそれぞれ独
立して選択される１つ以上の置換基で置換されるＣ１～Ｃ６アルキルである上記［１］～
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［９］のいずれか一項に記載の化合物。
［１１］
　上記［１］～［１０］のいずれか一項に記載の化合物であって、式中、
【化２９７】

はフェニルを示し、Ｒａは水素およびハロゲンから選択され、Ｒｂは水素またはハロゲン
であり、Ｒｃはハロゲン、ＣＨ３、ＣＨＦ２、ＣＦ３、および－ＣＮから選択され、かつ
Ｒｄは水素およびハロゲンから選択される上記［１］～［１０］のいずれか一項に記載の
化合物。
［１２］
　Ｒ２は、任意選択により１個以上のフルオロで置換されるＣ１～Ｃ４アルキルである上
記［１］～１１］のいずれか一項に記載の化合物。
［１３］
　Ｒ２は、任意選択により１つ以上の－ＯＨ置換基で置換されるＣ１～Ｃ６アルキルであ
る上記［１］～［１２］のいずれか一項に記載の化合物。
［１４］
　Ｒ１は水素である上記［１］～［１３］のいずれか一項に記載の化合物。
［１５］
　医薬品として使用するための上記［１］～［１４］のいずれか一項に記載の化合物。
［１６］
　哺乳動物におけるＨＢＶ感染の予防または治療に使用するための上記［１］～［１４］
のいずれか一項に記載の化合物。
［１７］
　上記［１］～［１４］のいずれか一項に記載の化合物、および薬学的に許容される担体
を含む医薬組成物。
［１８］
　ＨＢＶ感染の治療において同時に、別々に、または順次使用する組み合わせ製剤として
、（ａ）上記［１］～［１４］のいずれか一項に記載の化合物、または上記［１７］に記
載の医薬組成物、および（ｂ）他のＨＢＶ阻害剤を含有する製品。
［１９］
　ＨＢＶに感染するか、またはＨＢＶに感染するリスクのある温血動物、特にヒトを治療
する方法であって、上記［１］～［１４］のいずれか一項に記載の化合物、または上記［
１７］に記載の医薬組成物を治療有効量、投与することを含む方法。
［２０］
　上記［１］～［１４］のいずれか一項に記載の化合物の製造方法であって、
（ａ）溶媒中で、塩基の存在下に、式（Ｖ）の化合物を式（ＶＩ）のアミンと反応させて
、式（Ｉａ）の化合物を生成し、任意選択により、前記式（Ｉａ）の化合物を水素化する
工程、



(62) JP 2018-524333 A5 2020.11.12

【化２９８】

または
（ｂ）式（ＸＸＸＩＶ）の化合物を、ヘック反応の条件下に置いて、式（Ｉａ）の化合物
を生成し、任意選択により、前記式（Ｉａ）の化合物を水素化する工程、
【化２９９】

または
（ｃ）好適な溶媒中で、好適な塩基の存在下に、式（ＸＸＸＸ）の化合物を式（ＶＩ）の
アミンと反応させる工程
を含み、

【化３００】

前記式（ＶＩ）のアミンは、
【化３０１】
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であり、Ｙ＊は、Ｃ２～Ｃ７アルケンジイルであり、Ｙ＊＊は、Ｃ１～Ｃ７アルカンジイ
ルであり、かつ他の可変符号は全て上記［１］～［１４］のいずれか一項に定義された通
りである方法。
［２１］
　式（Ｖ）または式（ＸＸＸＸ）の化合物：
【化３０２】

（式中、
Ｙ＊は、Ｃ２～Ｃ７アルケンジイルであり、Ｙ＊＊はＣ１～Ｃ７アルカンジイルであり、
かつ他の可変符号は全て上記［１］～［１４］のいずれか一項に定義された通りである）
。
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