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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25年11月28日(2013.11.28)

【公表番号】特表2013-507453(P2013-507453A)
【公表日】平成25年3月4日(2013.3.4)
【年通号数】公開・登録公報2013-011
【出願番号】特願2012-534327(P2012-534327)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 291/08     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  29/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/395    (2006.01)
   Ｃ０７Ｃ 311/28     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 291/08    ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｐ  35/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  29/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １１１　
   Ａ６１Ｋ  31/395   　　　　
   Ｃ０７Ｃ 311/28    　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成25年10月10日(2013.10.10)
【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】
　下記式（Ｉ）の化合物において、

　
式中、
　Ｒ１はＨまたはＦであり、
　Ｒ２はＢｒまたはＩであり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、ＣｌまたはＢｒであり、
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は二重結合または単結合を表し、
　ＸおよびＹは独立に
　　Ｈ、
　　ＯＨ、
　　ＯＲ３もしくは
　　ＮＨ２

から選択され、
　　ただし、

　
が二重結合を表す場合、ＸおよびＹはＨであり、
　ＺはＨ、ＦまたはＯＲ３であり、
　　式中、Ｒ３はＣ１～Ｃ６アルキルであり、
　ＡおよびＡ’は独立にＨまたはＣ１～Ｃ６アルキルであるか、
　　または
　ＡおよびＡ’は、それらが結合しているＣ原子と一緒になって、シクロプロピル環、シ
クロブチル環またはシクロペンチル環を形成することを特徴とする
化合物
またはその薬学的に許容される塩、溶媒和物もしくは互変異性体。
【請求項２】
　下記式（Ｉａ）の化合物において、

　
式中、
　Ｒ１はＨまたはＦであり、
　Ｒ２はＢｒまたはＩであり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、ＣｌまたはＢｒであり、
　かつ
　Ｚは、Ｈ、ＦまたはＭｅＯであることを特徴とする
化合物
またはその薬学的に許容される塩、溶媒和物もしくは互変異性体。
【請求項３】
　請求項２に記載の化合物において
　Ｒ１はＨまたはＦであり、
　Ｒ２はＢｒまたはＩであり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、ＣｌまたはＢｒであり、
　ＺはＨ、ＦまたはＯＲ３であり、
　　式中、Ｒ３はＣ１～Ｃ６アルキルであることを特徴とする
化合物



(3) JP 2013-507453 A5 2013.11.28

またはその薬学的に許容される塩、溶媒和物もしくは互変異性体。
【請求項４】
　下記式（Ｉｃ）の化合物であって、

　
式中、
　Ｒ１はＨまたはＦであり、
　Ｒ２はＢｒまたはＩであり、
　Ｒ４はＨ、Ｆ、ＣｌまたはＢｒであり、
　ＺはＨ、ＦまたはＯＲ３であり、
　　式中、Ｒ３はＣ１～Ｃ６アルキルである
化合物
またはその薬学的に許容される塩、溶媒和物もしくは互変異性体。
【請求項５】
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から選択されることを特徴とする化合物。
【請求項６】
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から選択されることを特徴とする化合物。
【請求項７】
　ヒトを含む哺乳動物の過剰増殖性障害を処置するための薬剤の調製における請求項１の
式（Ｉ）の化合物、またはその薬学的に許容される塩、溶媒和物もしくは互変異性体の使
用であって、前記薬剤が前記哺乳動物に治療有効量で投与されるものである、ことを特徴
とする使用。
【請求項８】
　ヒトを含む哺乳動物の炎症性疾患、状態または障害を処置するための薬剤の調製におけ
る請求項１の式（Ｉ）の化合物、またはその薬学的に許容される塩、溶媒和物もしくは互
変異性体の使用であって、前記薬剤が前記哺乳動物に治療有効量で投与されるものである
、ことを特徴とする使用。
【請求項９】
　ヒトを含む哺乳動物のＭＥＫカスケードにより調節される障害または状態を処置するた
めの薬剤の調製における請求項１の式（Ｉ）の化合物、またはその薬学的に許容される塩
、溶媒和物もしくは互変異性体の使用であって、前記薬剤が前記哺乳動物に治療有効量で
投与されるものである、ことを特徴とする使用。
【請求項１０】
　ヒトを含む哺乳動物の癌を処置または予防するための薬剤の調製における請求項１の式
（Ｉ）の化合物、またはその薬学的に許容される塩、溶媒和物もしくは互変異性体の使用
であって、前記薬剤が前記哺乳動物に治療有効量で投与されるものである、ことを特徴と
する使用。
【請求項１１】
　治療有効量の式（Ｉ）の化合物、またはその薬学的に許容される塩、溶媒和物もしくは
互変異性体を含むことを特徴とする医薬組成物。
【請求項１２】
　ＭＥＫ酵素を阻害するための請求項１の式（Ｉ）の化合物、またはその薬学的に許容さ
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れる塩、溶媒和物もしくは互変異性体の使用であって、前記酵素を、効果的な阻害量の前
記薬剤と接触させることを含むことを特徴とする使用。
　
【手続補正２】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０００２
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０００２】
　本発明は、分裂促進因子活性化タンパク質（ＭＡＰ）キナーゼ、具体的にはＭＥＫ１お
よびＭＥＫ２の新規な阻害剤、およびＲＡＦ／ＭＥＫ／ＥＲＫ経路の阻害作用を介したそ
うした阻害に関連する病状の処置に関する。
【手続補正３】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０００３
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０００３】
　分裂促進因子活性化タンパク質キナーゼ（ＭＡＰＫ）は、多くの癌に関係している。Ｍ
ＡＰＫは、様々な外部刺激（たとえば、分裂促進因子および増殖因子）により活性化され
て細胞内でその作用を発現し、タンパク質のセリン／トレオニン残基を特異的にリン酸化
する。ＭＡＰＫの活性化は、細胞の多くの機能を制御し、細胞増殖、生存、アポトーシス
、分化、増殖および遺伝子発現などの生理学的影響を有する。（１）
【手続補正４】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０００６
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０００６】
　薬学研究において分裂促進因子活性化タンパク質（ＭＡＰ）キナーゼの阻害剤、特にＭ
ＥＫ１および／またはＭＥＫ２阻害剤の同定は、こうした阻害剤がそうした阻害により影
響を受ける様々な病状を処置する薬剤として使用できる可能性があるため、非常に活発な
分野である。この分野での最新の包括的な検討については、Ｓ．Ｐｒｉｃｅ，Ｅｘｐｅｒ
ｔ　Ｏｐｉｎ．Ｔｈｅｒ．Ｐａｔｅｎｔｓ（２００８）１８（６），６０３－６２７ａｎ
ｄ　Ｃ．Ｆｒｅｍｉｎ，Ｓ．Ｍｅｌｏｃｈｅ，Ｊｏｕｒｎａｌ　ｏｆ　Ｈｅｍａｔｏｌｏ
ｇｙ　ａｎｄ　Ｏｎｃｏｌｏｇｙ　２０１０，３：８に掲載されている。
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