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【手続補正書】
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【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】
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【請求項１】
　式Ｉまたは式ＩＩの化合物：
【化２５】

であって、式中、
　Ｘは（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　Ｙは（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　Ｒ１は、任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和
または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に
１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメト
キシ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑで置換され、
任意のアリールまたはヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキ
シ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフ
ルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲａＲｂまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｄで置換さ
れ；
　Ｒ２は、Ｈ、または任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環もしくはヘテロアリール
環を含む飽和もしくは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）ア
ルキルは任意に１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、ト
リフルオロメトキシ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲ

ｑで置換され、任意のアリールまたはヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カル
ボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲａＲｂまたはＳ（Ｏ）２ＮＲ

ｃＲｄで置換され；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ７は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に１
個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキ
シ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑで置換され、任
意のアリールまたはヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ
、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフル
オロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲａＲｂ、アリール、ヘテロアリールまたはＳ（
Ｏ）２ＮＲｃＲｄで置換され；
　Ｒ８は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に１
個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキ
シ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑで置換され、任
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意のアリールまたはヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ
、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフル
オロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲａＲｂ、アリール、ヘテロアリールまたはＳ（
Ｏ）２ＮＲｃＲｄで置換され；
　Ｒ９は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に１
個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキ
シ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑで置換され、任
意のアリールまたはヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ
、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフル
オロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲａＲｂまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｄで置換され
；
　Ｒ１０は、Ｈ、または任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環もしくはヘテロアリー
ル環を含む飽和もしくは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）
アルキルは任意に１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、
トリフルオロメトキシ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐ

Ｒｑで置換され、任意のアリールまたはヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カ
ルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲａＲｂまたはＳ（Ｏ）２Ｎ
ＲｃＲｄで置換され；
　各ＲａおよびＲｂは互いに独立して、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルもしくはアリールで
あり；または、ＲａおよびＲｂはそれらが結合する窒素と共に互いに結合してピロリジノ
、ピペリジノ、モルホリノもしくはチオモルホリノ環を形成し；
　各ＲｃおよびＲｄは互いに独立して、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルもしくはアリールで
あり；または、ＲｃおよびＲｄはそれらが結合する窒素と共に互いに結合してピロリジノ
、ピペリジノ、モルホリノもしくはチオモルホリノ環を形成し；
　各ＲｍおよびＲｎは互いに独立して、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルもしくはアリールで
あり；または、ＲｍおよびＲｎはそれらが結合する窒素と共に互いに結合してピロリジノ
、ピペリジノ、モルホリノもしくはチオモルホリノ環を形成し；
　各ＲｐおよびＲｑは互いに独立して、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルもしくはアリールで
あり；または、ＲｐおよびＲｑはそれらが結合する窒素と共に互いに結合してピロリジノ
、ピペリジノ、モルホリノもしくはチオモルホリノ環を形成し；
　任意のＲａ、Ｒｂ、Ｒｃ、Ｒｄ、Ｒｍ、Ｒｎ、ＲｐまたはＲｑのアリールは、任意に１
個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノ
イル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ
、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲｓＲ

ｔまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｓＲｔで置換され、各ＲｓおよびＲｔは互いに独立してＨまたは
（Ｃ１－Ｃ６）アルキルである；
式Ｉもしくは式ＩＩの化合物、またはそれらの塩。
【請求項２】
　前記化合物が式Ｉの化合物である請求項１記載の化合物、またはその塩。
【請求項３】
　前記化合物が式ＩＩの化合物である請求項１記載の化合物、またはその塩。
【請求項４】
　Ｒ１が不飽和（Ｃ５－Ｃ２０）アルキル鎖である請求項２記載の化合物、またはその塩
。
【請求項５】
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　Ｘが‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり、ｍが１～２の整
数である請求項２記載の化合物、またはその塩。
【請求項６】
　Ｒ１が不飽和（Ｃ５－Ｃ１５）アルキル鎖である請求項２記載の化合物、またはその塩
。
【請求項７】
　Ｒ１が、
【化２６】

である請求項２記載の化合物、またはその塩。
【請求項８】
　Ｒ１がアルキル鎖に１個以上のアリール環を含む飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）ア
ルキル鎖である請求項２記載の化合物、またはその塩。
【請求項９】
　Ｒ１が、

【化２７】

である請求項２記載の化合物、またはその塩。
【請求項１０】
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　Ｒ１がアルキル鎖にヘテロアリール環を含む不飽和（Ｃ５－Ｃ２０）アルキル鎖である
請求項２記載の化合物、またはその塩。
【請求項１１】
　前記ヘテロアリール環がインドリルである請求項１０記載の化合物、またはその塩。
【請求項１２】
　Ｒ１が、
【化２８】

である請求項２記載の化合物、またはその塩。
【請求項１３】
　Ｒ２がＨまたはメチルである請求項１～１２のいずれか１項に記載の化合物、またはそ
の塩。
【請求項１４】
　Ｒ２がメチルである請求項１３記載の化合物、またはその塩。
【請求項１５】
　Ｘが‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり、ｍが１である請
求項１４記載の化合物、またはその塩。
【請求項１６】
　Ｘが‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり、ｍが２である請
求項１４記載の化合物、またはその塩。
【請求項１７】
　Ｒ７が飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖である請求項２～１４のいずれか
に記載の化合物、またはその塩。
【請求項１８】
　Ｒ７が、

【化２９】

である請求項１７記載の化合物、またはその塩。
【請求項１９】
　Ｒ７がアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和または不
飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖である請求項２～１４のいずれかに記載の化合物、また
はその塩。
【請求項２０】
　Ｒ７が、
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【化３０】

である請求項１９記載の化合物、またはその塩。
【請求項２１】
　Ｙが‐（ＣＨ２）ｎ‐または‐（ＣＨ２）ｎＣＨ（ＣＨ３）‐であり、ｎが１～２の整
数である請求項３記載の化合物、またはその塩。
【請求項２２】
　Ｒ８が飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、該飽和または不飽和（
Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖が任意に１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリ
フルオロメチル、トリフルオロメトキシ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたは
Ｓ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑで置換される、請求項３記載の化合物、またはその塩。
【請求項２３】
　Ｒ８が不飽和（Ｃ２－Ｃ２０）アルキル鎖であって、該不飽和（Ｃ２－Ｃ２０）アルキ
ル鎖が任意に１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリ
フルオロメトキシ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑ

で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アル
カノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボ
キシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲａＲｂまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｃ

Ｒｄで置換される、請求項３記載の化合物、またはその塩。
【請求項２４】
　Ｒ８が不飽和（Ｃ２－Ｃ２０）アルキル鎖である請求項３記載の化合物、またはその塩
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。
【請求項２５】
　Ｒ８が、
【化３１】

である請求項３記載の化合物、またはその塩。
【請求項２６】
　Ｒ８がアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和（Ｃ１－
Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に１個以上のハロ、シア
ノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、アリール、ヘテ
ロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑで置換され、任意のアリールまたは
ヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフ
ルオロメトキシ、ＮＲａＲｂまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｄで置換される、請求項３記載の
化合物、またはその塩。
【請求項２７】
　Ｒ８が、
【化３２】

である請求項１９記載の化合物、またはその塩。
【請求項２８】
　Ｒ８が飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖である請求項３記載の化合物、またはその塩。
【請求項２９】
　Ｒ８がアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む不飽和（Ｃ１

－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に１個以上のハロ、シ
アノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、アリール、ヘ
テロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑで置換され、任意のアリールまた
はヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリ
フルオロメトキシ、ＮＲａＲｂまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｄで置換される、請求項３記載
の化合物、またはその塩。
【請求項３０】
　Ｒ８が、
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【化３３】

である請求項２９記載の化合物、またはその塩。
【請求項３１】
　Ｒ９が不飽和（Ｃ５－Ｃ２０）アルキル鎖である請求項３および２１～３０のいずれか
１項に記載の化合物、またはその塩。
【請求項３２】
　Ｒ９がアルキル鎖に１個以上のアリール環を含む飽和または不飽和（Ｃ５－Ｃ２０）ア
ルキル鎖である請求項３および２１～３０のいずれか１項に記載の化合物、またはその塩
。
【請求項３３】
　Ｒ９が、
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【化３４】

である請求項３２記載の化合物、またはその塩。
【請求項３４】
　Ｒ９がアルキル鎖にヘテロアリール環を含む不飽和（Ｃ５－Ｃ２０）アルキル鎖である
請求項３および２１～３０のいずれか１項に記載の化合物、またはその塩。
【請求項３５】
　前記ヘテロアリール環がインドリルである請求項３４記載の化合物、またはその塩。
【請求項３６】
　Ｒ９が、
【化３５】

である請求項３５記載の化合物、またはその塩。
【請求項３７】
　Ｒ９が不飽和（Ｃ５－Ｃ２０）アルキル鎖である請求項３および２１～３０のいずれか
１項に記載の化合物、またはその塩。
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【請求項３８】
　Ｒ９が、
【化３６】

である請求項３７記載の化合物、またはその塩。
【請求項３９】
　Ｒ１０がＨまたはメチルである請求項３および２１～３８のいずれか１項に記載の化合
物、またはその塩。
【請求項４０】
　Ｒ１０がメチルである請求項３９記載の化合物、またはその塩。
【請求項４１】
　Ｙが‐（ＣＨ２）ｎ‐または‐（ＣＨ２）ｎＣＨ（ＣＨ３）‐であり、ｎが１である請
求項１記載の化合物、またはその塩。
【請求項４２】
　Ｙが‐（ＣＨ２）ｎ‐または‐（ＣＨ２）ｎＣＨ（ＣＨ３）‐であり、ｎが２である請
求項１４記載の化合物、またはその塩。
【請求項４３】
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６がそれぞれＯＨである請求項１～４２のいずれか１項に記
載の化合物、またはその塩。
【請求項４４】
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６がそれぞれ（ＮａＯ）２Ｏである請求項１～４２のいずれ
か１項に記載の化合物、またはその塩。
【請求項４５】
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６がそれぞれアルコキシである請求項１～４２のいずれか１
項に記載の化合物、またはその塩。
【請求項４６】
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６がそれぞれエトキシである請求項１～４２のいずれか１項
に記載の化合物、またはその塩。
【請求項４７】
　以下の化合物、またはその塩。

【化３７－１】



(11) JP 2015-523368 A5 2016.8.4

【化３７－２】
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【化３７－３】
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【化３７－４】
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【化３７－５】

【請求項４８】
　Ｘは‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
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　ｍは１～２の整数であり；
　Ｒ１は、任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和
または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に
１～３個のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメト
キシ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリール
は任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボ
ニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ
、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され；
　Ｒ２は、Ｈまたはメチルであり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ７は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ５－Ｃ２０）アルキルは任意に１
個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキ
シ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリールは
任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）
アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニ
ル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、
ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換される；
請求項２記載の化合物またはその塩。
【請求項４９】
　Ｘは‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｍは１～２の整数であり；
　Ｒ１は飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、該飽和または不飽和（
Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖が任意に１～３個のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリ
フルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され；
　Ｒ２は、Ｈまたはメチルであり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ７は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ５－Ｃ２０）アルキルは任意に１
個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキ
シ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリールは
任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）
アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニ
ル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、
ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換される；
請求項４８記載の化合物またはその塩。
【請求項５０】
　Ｘは‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｍは１～２の整数であり；
　Ｒ１は飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であり；
　Ｒ２はＨまたはメチルであり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ７は飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖である；
請求項４８記載の化合物またはその塩。
【請求項５１】
　Ｒ１が飽和または不飽和（Ｃ５－Ｃ２０）アルキル鎖である請求項５０記載の化合物、



(16) JP 2015-523368 A5 2016.8.4

またはその塩。
【請求項５２】
　Ｒ１が飽和または不飽和（Ｃ５－Ｃ１５）アルキル鎖である請求項５１記載の化合物、
またはその塩。
【請求項５３】
　Ｒ１が飽和または不飽和（Ｃ５－Ｃ１０）アルキル鎖である請求項５２記載の化合物、
またはその塩。
【請求項５４】
　Ｘは‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｍは１～２の整数であり；
　Ｒ１は飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であり；
　Ｒ２はメチルであり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ７はアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和または不
飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、任意のアリールまたはヘテロアリールは任意
に１または２個の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ、トリフルオロメチルまたはトリフルオ
ロメトキシで置換される；
請求項４８記載の化合物またはその塩。
【請求項５５】
　Ｘは‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｍは１～２の整数であり；
　Ｒ１はアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和または不
飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であり；
　Ｒ２は、Ｈまたはメチルであり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ７は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ５－Ｃ２０）アルキルは任意に１
個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキ
シ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリールは
任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）
アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニ
ル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、
ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換される；
請求項４８記載の化合物またはその塩。
【請求項５６】
　Ｘは‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｍは１～２の整数であり；
　Ｒ１は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、任意のアリールまたはヘテロアリール
は任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボ
ニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ
、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され；
　Ｒ２は、Ｈまたはメチルであり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ７は飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖である；
請求項４８記載の化合物またはその塩。
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【請求項５７】
　Ｙは‐（ＣＨ２）ｎ‐または‐（ＣＨ２）ｎＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｎは１～２の整数であり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ８は、任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和
または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ５－Ｃ２０）アルキルは任意に
１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメト
キシ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリール
は任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボ
ニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ
、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され；
　Ｒ９は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に１
個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキ
シ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリールは
任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）
アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニ
ル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、
ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され；
　Ｒ１０は、Ｈまたはメチルである；
請求項３記載の化合物またはその塩。
【請求項５８】
　Ｙは‐（ＣＨ２）ｎ‐または‐（ＣＨ２）ｎＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｎは１～２の整数であり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ８は、任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和
または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ５－Ｃ２０）アルキルは任意に
１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメト
キシ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリール
は任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボ
ニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ
、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され；
　Ｒ９はＨ、または飽和もしくは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、該飽和も
しくは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖は任意に１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カ
ルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２

で置換され；
　Ｒ１０は、Ｈまたはメチルである；
請求項５７記載の化合物またはその塩。
【請求項５９】
　Ｙは‐（ＣＨ２）ｎ‐または‐（ＣＨ２）ｎＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｎは１～２の整数であり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ８は、任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和
または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ５－Ｃ２０）アルキルは任意に
１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメト
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キシ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリール
は任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボ
ニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ
、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され；
　Ｒ９はＨ、または飽和もしくは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、該飽和も
しくは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖は任意に１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カ
ルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２

で置換され；
　Ｒ１０は、Ｈまたはメチルである；
請求項５７記載の化合物またはその塩。
【請求項６０】
　任意のアリールがフェニルであり、任意のヘテロアリールが５～６個の環原子を含み、
これらの環原子のうち１～４個はＮ、ＯおよびＳから選択されるヘテロ原子であり、これ
らの環原子のいずれかは任意に１または２個の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、ハロ、トリフルオロメチルまたはトリフルオロメトキシで置換されてもよい
、請求項４８～５９のいずれか１項に記載の化合物、またはその塩。
【請求項６１】
　請求項１～６０のいずれか１項に記載の化合物またはその塩、および薬学的に許容な担
体を含む医薬組成物。
【請求項６２】
　ゲラニルゲラニルピロリン酸シンターゼを阻害するための組成物であって、請求項１～
６０のいずれか１項に記載の化合物またはその塩を含み、生体外または生体内において該
ゲラニルゲラニルピロリン酸シンターゼが、阻害有効量の該化合物またはその塩と接触さ
せられることを特徴とする、組成物。
【請求項６３】
　前記化合物またはその塩がファルネシルピロリン酸シンターゼまたはスクアレンシンタ
ーゼと比較して、ゲラニルゲラニルピロリン酸シンターゼを阻害することに対し少なくと
も２倍選択性がある請求項６２記載の組成物。
【請求項６４】
　前記化合物またはその塩がファルネシルピロリン酸シンターゼまたはスクアレンシンタ
ーゼと比較して、ゲラニルゲラニルピロリン酸シンターゼを阻害することに対し少なくと
も１０倍選択性がある請求項６２記載の組成物。
【請求項６５】
　前記化合物またはその塩がファルネシルピロリン酸シンターゼまたはスクアレンシンタ
ーゼと比較して、ゲラニルゲラニルピロリン酸シンターゼを阻害することに対し少なくと
も１００倍選択性がある請求項６２記載の組成物。
【請求項６６】
　がんを治療するための組成物であって、請求項１～６０のいずれか１項に記載の化合物
またはその塩を含む、組成物。
【請求項６７】
　精巣機能を調節するための組成物であって、請求項１～６０のいずれか１項に記載の化
合物またはその塩を含む、組成物。
【請求項６８】
　受精能を調節するための組成物であって、請求項１～６０のいずれか１項に記載の化合
物またはその塩を含む、組成物。
【請求項６９】
　インスリン抵抗性を治療するための組成物であって、請求項１～６０のいずれか１項に
記載の化合物またはその塩を含む、組成物。
【請求項７０】
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　肥満症を治療するための組成物であって、請求項１～６０のいずれか１項に記載の化合
物またはその塩を含む、組成物。
【請求項７１】
　体重増加を調節するための組成物であって、請求項１～６０のいずれか１項に記載の化
合物またはその塩を含む、組成物。
【請求項７２】
　破骨細胞機能を調節するための組成物であって、請求項１～６０のいずれか１項に記載
の化合物またはその塩を含む、組成物。
【請求項７３】
　寄生虫感染症を治療するための組成物であって、請求項１～６０のいずれか１項に記載
の化合物またはその塩を含む、組成物。
【請求項７４】
　抗寄生虫効果を産生するための組成物であって、請求項１～６０のいずれか１項に記載
の化合物またはその塩を含み、生体内または生体外で、寄生生物を有効量の該化合物また
はその塩と接触させることを特徴とする、組成物。
【請求項７５】
　心不整脈を治療するための組成物であって、請求項１～６０のいずれか１項に記載の化
合物またはその塩を含む、組成物。
【請求項７６】
　医学的治療または診断において使用するための組成物であって、請求項１～６０のいず
れか１項に記載の化合物またはその塩を含む、組成物。
【請求項７７】
　請求項１～６０のいずれか１項に記載の化合物またはその塩の、動物におけるがんを治
療するのに有用な医薬品を調製するための使用。
【請求項７８】
　請求項１～６０のいずれか１項に記載の化合物またはその塩の、動物における精巣機能
を調節するのに有用な医薬品を調製するための使用。
【請求項７９】
　請求項１～６０のいずれか１項に記載の化合物またはその塩の、動物における受精能を
調節するのに有用な医薬品を調製するための使用。
【請求項８０】
　請求項１～６０のいずれか１項に記載の化合物またはその塩の、動物におけるインスリ
ン抵抗性を治療するのに有用な医薬品を調製するための使用。
【請求項８１】
　請求項１～６０のいずれか１項に記載の化合物またはその塩の、動物における肥満症を
治療するのに有用な医薬品を調製するための使用。
【請求項８２】
　請求項１～６０のいずれか１項に記載の化合物またはその塩の、動物における体重増加
を調節するのに有用な医薬品を調製するための使用。
【請求項８３】
　請求項１～６０のいずれか１項に記載の化合物またはその塩の、動物における破骨細胞
機能を調節するのに有用な医薬品を調製するための使用。
【請求項８４】
　請求項１～６０のいずれか１項に記載の化合物またはその塩の、動物における寄生虫感
染症を治療するのに有用な医薬品を調製するための使用。
【請求項８５】
　請求項１～６０のいずれか１項に記載の化合物またはその塩の、動物における心不整脈
を治療するのに有用な医薬品を調製するための使用。
【請求項８６】
　がんの予防的処置または治療的処置のための組成物であって、請求項１～６０のいずれ
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か１項に記載の化合物またはその塩を含む、組成物。
【請求項８７】
　インスリン抵抗性の予防的処置または治療的処置のための組成物であって、請求項１～
６０のいずれか１項に記載の化合物またはその塩を含む、組成物。
【請求項８８】
　肥満症の予防的処置または治療的処置のための組成物であって、請求項１～６０のいず
れか１項に記載の化合物またはその塩を含む、組成物。
【請求項８９】
　体重増加の予防的処置または治療的処置のための組成物であって、請求項１～６０のい
ずれか１項に記載の化合物またはその塩を含む、組成物。
【請求項９０】
　寄生虫感染症の予防的処置または治療的処置のための組成物であって、請求項１～６０
のいずれか１項に記載の化合物またはその塩を含む、組成物。
【請求項９１】
　心不整脈の予防的処置または治療的処置のための組成物であって、請求項１～６０のい
ずれか１項に記載の化合物またはその塩を含む、組成物。
【手続補正２】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００１５
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００１５】
　薬理学的に許容できる担体と共に本明細書において記載される化合物を含む医薬組成物
も提供する。生体外または生体内においてゲラニルゲラニルピロリン酸シンターゼを、阻
害有効量の本明細書において記載される化合物と接触させることを含むゲラニルゲラニル
ピロリン酸シンターゼを阻害する方法も提供する。疾患を治療することを、その治療を必
要とする動物（例えば、ヒト等の哺乳動物）に有効量の本明細書において記載される化合
物を投与することによって行うことを含む方法、または同じく、本明細書において記載さ
れる化合物の、疾患を調節するのに有用な医薬品を調製するための使用、もしくは疾患の
治療における化合物の使用も提供する。
　特定の実施形態では、例えば以下が提供される：
（項目１）
　式Ｉまたは式ＩＩの化合物：
【化２５】

であって、式中、
　Ｘは（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　Ｙは（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
　Ｒ１は、任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和
または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に
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１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメト
キシ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑで置換され、
任意のアリールまたはヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ

１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキ
シ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフ
ルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲａＲｂまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｄで置換さ
れ；
　Ｒ２は、Ｈ、または任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環もしくはヘテロアリール
環を含む飽和もしくは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）ア
ルキルは任意に１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、ト
リフルオロメトキシ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲ

ｑで置換され、任意のアリールまたはヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カル
ボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲａＲｂまたはＳ（Ｏ）２ＮＲ

ｃＲｄで置換され；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ７は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に１
個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキ
シ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑで置換され、任
意のアリールまたはヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ
、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフル
オロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲａＲｂ、アリール、ヘテロアリールまたはＳ（
Ｏ）２ＮＲｃＲｄで置換され；
　Ｒ８は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に１
個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキ
シ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑで置換され、任
意のアリールまたはヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ
、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフル
オロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲａＲｂ、アリール、ヘテロアリールまたはＳ（
Ｏ）２ＮＲｃＲｄで置換され；
　Ｒ９は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に１
個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキ
シ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑで置換され、任
意のアリールまたはヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１

－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ
、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフル
オロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲａＲｂまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｄで置換され
；
　Ｒ１０は、Ｈ、または任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環もしくはヘテロアリー
ル環を含む飽和もしくは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）
アルキルは任意に１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、
トリフルオロメトキシ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐ

Ｒｑで置換され、任意のアリールまたはヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６



(22) JP 2015-523368 A5 2016.8.4

）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カ
ルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲａＲｂまたはＳ（Ｏ）２Ｎ
ＲｃＲｄで置換され；
　各ＲａおよびＲｂは互いに独立して、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルもしくはアリールで
あり；または、ＲａおよびＲｂはそれらが結合する窒素と共に互いに結合してピロリジノ
、ピペリジノ、モルホリノもしくはチオモルホリノ環を形成し；
　各ＲｃおよびＲｄは互いに独立して、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルもしくはアリールで
あり；または、ＲｃおよびＲｄはそれらが結合する窒素と共に互いに結合してピロリジノ
、ピペリジノ、モルホリノもしくはチオモルホリノ環を形成し；
　各ＲｍおよびＲｎは互いに独立して、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルもしくはアリールで
あり；または、ＲｍおよびＲｎはそれらが結合する窒素と共に互いに結合してピロリジノ
、ピペリジノ、モルホリノもしくはチオモルホリノ環を形成し；
　各ＲｐおよびＲｑは互いに独立して、Ｈ、（Ｃ１－Ｃ６）アルキルもしくはアリールで
あり；または、ＲｐおよびＲｑはそれらが結合する窒素と共に互いに結合してピロリジノ
、ピペリジノ、モルホリノもしくはチオモルホリノ環を形成し；
　任意のＲａ、Ｒｂ、Ｒｃ、Ｒｄ、Ｒｍ、Ｒｎ、ＲｐまたはＲｑのアリールは、任意に１
個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノ
イル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ
、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲｓＲ

ｔまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｓＲｔで置換され、各ＲｓおよびＲｔは互いに独立してＨまたは
（Ｃ１－Ｃ６）アルキルである；
式Ｉもしくは式ＩＩの化合物、またはそれらの塩。
（項目２）
　前記化合物が式Ｉの化合物である項目１記載の化合物、またはその塩。
（項目３）
　前記化合物が式ＩＩの化合物である項目１記載の化合物、またはその塩。
（項目４）
　Ｒ１が不飽和（Ｃ５－Ｃ２０）アルキル鎖である項目２記載の化合物。
（項目５）
　Ｘが‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり、ｍが１～２の整
数である項目２記載の化合物。
（項目６）
　Ｒ１が不飽和（Ｃ５－Ｃ１５）アルキル鎖である項目２記載の化合物。
（項目７）
　Ｒ１が、
【化２６】

である項目２記載の化合物。
（項目８）
　Ｒ１がアルキル鎖に１個以上のアリール環を含む飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）ア
ルキル鎖である項目２記載の化合物。
（項目９）
　Ｒ１が、
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【化２７】

である項目２記載の化合物。
（項目１０）
　Ｒ１がアルキル鎖にヘテロアリール環を含む不飽和（Ｃ５－Ｃ２０）アルキル鎖である
項目２記載の化合物。
（項目１１）
　前記ヘテロアリール環がインドリルである項目１０記載の化合物。
（項目１２）
　Ｒ１が、
【化２８】

である項目２記載の化合物。
（項目１３）
　Ｒ２がＨまたはメチルである項目１～１２のいずれか１項に記載の化合物。
（項目１４）
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　Ｒ２がメチルである項目１３記載の化合物。
（項目１５）
　Ｘが‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり、ｍが１である項
目１４記載の化合物。
（項目１６）
　Ｘが‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり、ｍが２である項
目１４記載の化合物。
（項目１７）
　Ｒ７が飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖である項目２～１４のいずれかに
記載の化合物。
（項目１８）
　Ｒ７が、
【化２９】

である項目１７記載の化合物。
（項目１９）
　Ｒ７がアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和または不
飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖である項目２～１４のいずれかに記載の化合物。
（項目２０）
　Ｒ７が、
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【化３０】

である項目１９記載の化合物。
（項目２１）
　Ｙが‐（ＣＨ２）ｎ‐または‐（ＣＨ２）ｎＣＨ（ＣＨ３）‐であり、ｎが１～２の整
数である項目３記載の化合物。
（項目２２）
　Ｒ８が飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、該飽和または不飽和（
Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖が任意に１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリ
フルオロメチル、トリフルオロメトキシ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたは
Ｓ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑで置換される、項目３記載の化合物。
（項目２３）
　Ｒ８が不飽和（Ｃ２－Ｃ２０）アルキル鎖であって、該不飽和（Ｃ２－Ｃ２０）アルキ
ル鎖が任意に１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリ
フルオロメトキシ、アリール、ヘテロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑ

で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アル
カノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボ
キシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＲａＲｂまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｃ

Ｒｄで置換される、項目３記載の化合物。
（項目２４）
　Ｒ８が不飽和（Ｃ２－Ｃ２０）アルキル鎖である項目３記載の化合物。
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（項目２５）
　Ｒ８が、
【化３１】

である項目３記載の化合物。
（項目２６）
　Ｒ８がアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和（Ｃ１－
Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に１個以上のハロ、シア
ノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、アリール、ヘテ
ロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑで置換され、任意のアリールまたは
ヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ
、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフ
ルオロメトキシ、ＮＲａＲｂまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｄで置換される、項目３記載の化
合物。
（項目２７）
　Ｒ８が、

【化３２】

である項目１９記載の化合物。
（項目２８）
　Ｒ８が飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖である項目３記載の化合物。
（項目２９）
　Ｒ８がアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む不飽和（Ｃ１

－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に１個以上のハロ、シ
アノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、アリール、ヘ
テロアリール、ＮＲｍＲｎまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｐＲｑで置換され、任意のアリールまた
はヘテロアリールは任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シ、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシカルボニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリ
フルオロメトキシ、ＮＲａＲｂまたはＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｄで置換される、項目３記載の
化合物。
（項目３０）
　Ｒ８が、
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【化３３】

である項目２９記載の化合物。
（項目３１）
　Ｒ９が不飽和（Ｃ５－Ｃ２０）アルキル鎖である項目３および２１～３０のいずれか１
項に記載の化合物。
（項目３２）
　Ｒ９がアルキル鎖に１個以上のアリール環を含む飽和または不飽和（Ｃ５－Ｃ２０）ア
ルキル鎖である項目３および２１～３０のいずれか１項に記載の化合物。
（項目３３）
　Ｒ９が、
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【化３４】

である項目３２記載の化合物。
（項目３４）
　Ｒ９がアルキル鎖にヘテロアリール環を含む不飽和（Ｃ５－Ｃ２０）アルキル鎖である
項目３および２１～３０のいずれか１項に記載の化合物。
（項目３５）
　前記ヘテロアリール環がインドリルである項目３４記載の化合物。
（項目３６）
　Ｒ９が、
【化３５】

である項目３５記載の化合物。
（項目３７）
　Ｒ９が不飽和（Ｃ５－Ｃ２０）アルキル鎖である項目３および２１～３０のいずれか１
項に記載の化合物。
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（項目３８）
　Ｒ９が、
【化３６】

である項目３７記載の化合物。
（項目３９）
　Ｒ１０がＨまたはメチルである項目３および２１～３８のいずれか１項に記載の化合物
。
（項目４０）
　Ｒ１０がメチルである項目３９記載の化合物。
（項目４１）
　Ｙが‐（ＣＨ２）ｎ‐または‐（ＣＨ２）ｎＣＨ（ＣＨ３）‐であり、ｎが１である項
目１記載の化合物。
（項目４２）
　Ｙが‐（ＣＨ２）ｎ‐または‐（ＣＨ２）ｎＣＨ（ＣＨ３）‐であり、ｎが２である項
目１４記載の化合物。
（項目４３）
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６がそれぞれＯＨである項目１～４２のいずれか１項に記載
の化合物。
（項目４４）
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６がそれぞれ（ＮａＯ）２Ｏである項目１～４２のいずれか
１項に記載の化合物。
（項目４５）
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６がそれぞれアルコキシである項目１～４２のいずれか１項
に記載の化合物。
（項目４６）
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６がそれぞれエトキシである項目１～４２のいずれか１項に
記載の化合物。
（項目４７）
　以下の化合物、またはその塩。

【化３７－１】



(30) JP 2015-523368 A5 2016.8.4

【化３７－２】
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【化３７－３】
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【化３７－４】
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【化３７－５】

（項目４８）
　Ｘは‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
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　ｍは１～２の整数であり；
　Ｒ１は、任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和
または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に
１～３個のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメト
キシ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリール
は任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボ
ニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ
、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され；
　Ｒ２は、Ｈまたはメチルであり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ７は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ５－Ｃ２０）アルキルは任意に１
個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキ
シ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリールは
任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）
アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニ
ル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、
ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換される；
項目２記載の化合物またはその塩。
（項目４９）
　Ｘは‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｍは１～２の整数であり；
　Ｒ１は飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、該飽和または不飽和（
Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖が任意に１～３個のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリ
フルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され；
　Ｒ２は、Ｈまたはメチルであり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ７は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ５－Ｃ２０）アルキルは任意に１
個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキ
シ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリールは
任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）
アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニ
ル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、
ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換される；
項目４８記載の化合物またはその塩。
（項目５０）
　Ｘは‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｍは１～２の整数であり；
　Ｒ１は飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であり；
　Ｒ２はＨまたはメチルであり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ７は飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖である；
項目４８記載の化合物またはその塩。
（項目５１）
　Ｒ１が飽和または不飽和（Ｃ５－Ｃ２０）アルキル鎖である項目５０記載の化合物。
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（項目５２）
　Ｒ１が飽和または不飽和（Ｃ５－Ｃ１５）アルキル鎖である項目５１記載の化合物。
（項目５３）
　Ｒ１が飽和または不飽和（Ｃ５－Ｃ１０）アルキル鎖である項目５２記載の化合物。
（項目５４）
　Ｘは‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｍは１～２の整数であり；
　Ｒ１は飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であり；
　Ｒ２はメチルであり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ７はアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和または不
飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、任意のアリールまたはヘテロアリールは任意
に１または２個の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、ハロ、トリフルオロメチルまたはトリフルオ
ロメトキシで置換される；
項目４８記載の化合物またはその塩。
（項目５５）
　Ｘは‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｍは１～２の整数であり；
　Ｒ１はアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和または不
飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であり；
　Ｒ２は、Ｈまたはメチルであり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ７は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ５－Ｃ２０）アルキルは任意に１
個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキ
シ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリールは
任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）
アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニ
ル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、
ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換される；
項目４８記載の化合物またはその塩。
（項目５６）
　Ｘは‐（ＣＨ２）ｍ‐または‐（ＣＨ２）ｍＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｍは１～２の整数であり；
　Ｒ１は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、任意のアリールまたはヘテロアリール
は任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボ
ニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ
、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され；
　Ｒ２は、Ｈまたはメチルであり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ７は飽和または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖である；
項目４８記載の化合物またはその塩。
（項目５７）
　Ｙは‐（ＣＨ２）ｎ‐または‐（ＣＨ２）ｎＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｎは１～２の整数であり；
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　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ８は、任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和
または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ５－Ｃ２０）アルキルは任意に
１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメト
キシ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリール
は任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボ
ニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ
、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され；
　Ｒ９は任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和ま
たは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ１－Ｃ２０）アルキルは任意に１
個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキ
シ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリールは
任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６）
アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボニ
ル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、
ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され；
　Ｒ１０は、Ｈまたはメチルである；
項目３記載の化合物またはその塩。
（項目５８）
　Ｙは‐（ＣＨ２）ｎ‐または‐（ＣＨ２）ｎＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｎは１～２の整数であり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ８は、任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和
または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ５－Ｃ２０）アルキルは任意に
１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメト
キシ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリール
は任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボ
ニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ
、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され；
　Ｒ９はＨ、または飽和もしくは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、該飽和も
しくは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖は任意に１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カ
ルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２

で置換され；
　Ｒ１０は、Ｈまたはメチルである；
項目５７記載の化合物またはその塩。
（項目５９）
　Ｙは‐（ＣＨ２）ｎ‐または‐（ＣＨ２）ｎＣＨ（ＣＨ３）‐であり；
　ｎは１～２の整数であり；
　各Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、互いに独立してＯＨまたは（Ｃ１－Ｃ６）アルコキ
シであり；
　Ｒ８は、任意にアルキル鎖に１個以上のアリール環またはヘテロアリール環を含む飽和
または不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、（Ｃ５－Ｃ２０）アルキルは任意に
１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメト
キシ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され、任意のアリールまたはヘテロアリール
は任意に１個以上の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシ、（Ｃ１－Ｃ６

）アルカノイル、（Ｃ１－Ｃ６）アルカノイルオキシ、（Ｃ１－Ｃ６）アルコキシカルボ
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ニル、ハロ、シアノ、ニトロ、カルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ
、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２で置換され；
　Ｒ９はＨ、または飽和もしくは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖であって、該飽和も
しくは不飽和（Ｃ１－Ｃ２０）アルキル鎖は任意に１個以上のハロ、シアノ、ニトロ、カ
ルボキシ、トリフルオロメチル、トリフルオロメトキシ、ＮＨ２またはＳ（Ｏ）２ＮＨ２

で置換され；
　Ｒ１０は、Ｈまたはメチルである；
項目５７記載の化合物またはその塩。
（項目６０）
　任意のアリールがフェニルであり、任意のヘテロアリールが５～６個の環原子を含み、
これらの環原子のうち１～４個はＮ、ＯおよびＳから選択されるヘテロ原子であり、これ
らの環原子のいずれかは任意に１または２個の（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、（Ｃ１－Ｃ６）
アルコキシ、ハロ、トリフルオロメチルまたはトリフルオロメトキシで置換されてもよい
、項目４８～５９のいずれか１項に記載の化合物。
（項目６１）
　項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物および薬学的に許容な担体を含む医薬組成
物。
（項目６２）
　生体外または生体内においてゲラニルゲラニルピロリン酸シンターゼを、阻害有効量の
項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物と接触させることを含むゲラニルゲラニルピ
ロリン酸シンターゼを阻害する方法。
（項目６３）
　前記化合物がファルネシルピロリン酸シンターゼまたはスクアレンシンターゼと比較し
て、ゲラニルゲラニルピロリン酸シンターゼを阻害することに対し少なくとも２倍選択性
がある項目６１記載の方法。
（項目６４）
　前記化合物がファルネシルピロリン酸シンターゼまたはスクアレンシンターゼと比較し
て、ゲラニルゲラニルピロリン酸シンターゼを阻害することに対し少なくとも１０倍選択
性がある項目６１記載の方法。
（項目６５）
　前記化合物がファルネシルピロリン酸シンターゼまたはスクアレンシンターゼと比較し
て、ゲラニルゲラニルピロリン酸シンターゼを阻害することに対し少なくとも１００倍選
択性がある項目６１記載の方法。
（項目６６）
　がんを治療する方法であって、その治療を必要とする動物に有効量の項目１～６１のい
ずれか１項に記載の化合物を投与することを含む、方法。
（項目６７）
　精巣機能を調節する方法であって、その治療を必要とする動物に有効量の項目１～６１
のいずれか１項に記載の化合物を投与することを含む、方法。
（項目６８）
　受精能を調節する方法であって、その治療を必要とする動物に有効量の項目１～６１の
いずれか１項に記載の化合物を投与することを含む、方法。
（項目６９）
　インスリン抵抗性を治療する方法であって、その治療を必要とする動物に有効量の項目
１～６１のいずれか１項に記載の化合物を投与することを含む、方法。
（項目７０）
　肥満症を治療する方法であって、その治療を必要とする動物に有効量の項目１～６１の
いずれか１項に記載の化合物を投与することを含む、方法。
（項目７１）
　体重増加を調節する方法であって、その治療を必要とする動物に有効量の項目１～６１
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のいずれか１項に記載の化合物を投与することを含む、方法。
（項目７２）
　破骨細胞機能を調節する方法であって、その治療を必要とする動物に有効量の項目１～
６１のいずれか１項に記載の化合物を投与することを含む、方法。
（項目７３）
　寄生虫感染症を治療する方法であって、その治療を必要とする動物に有効量の項目１～
６１のいずれか１項に記載の化合物を投与することを含む、方法。
（項目７４）
　生体内または生体外で、寄生生物を有効量の項目１～６１のいずれか１項に記載の化合
物と接触させることを含む抗寄生虫効果を産生する方法。
（項目７５）
　心不整脈を治療する方法であって、その治療を必要とする動物に有効量の項目１～６１
のいずれか１項に記載の化合物を投与することを含む、方法。
（項目７６）
　医学的治療または診断において使用する項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物。
（項目７７）
　項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物の、動物におけるがんを治療するのに有用
な医薬品を調製するための使用。
（項目７８）
　項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物の、動物における精巣機能を調節するのに
有用な医薬品を調製するための使用。
（項目７９）
　項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物の、動物における受精能を調節するのに有
用な医薬品を調製するための使用。
（項目８０）
　項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物の、動物におけるインスリン抵抗性を治療
するのに有用な医薬品を調製するための使用。
（項目８１）
　項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物の、動物における肥満症を治療するのに有
用な医薬品を調製するための使用。
（項目８２）
　項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物の、動物における体重増加を調節するのに
有用な医薬品を調製するための使用。
（項目８３）
　項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物の、動物における破骨細胞機能を調節する
のに有用な医薬品を調製するための使用。
（項目８４）
　項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物の、動物における寄生虫感染症を治療する
のに有用な医薬品を調製するための使用。
（項目８５）
　項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物の、動物における心不整脈を治療するのに
有用な医薬品を調製するための使用。
（項目８６）
　がんの予防的処置または治療的処置用の項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物。
（項目８７）
　精巣機能調節用の項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物。
（項目８８）
　受精能調節用の項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物。
（項目８９）
　インスリン抵抗性の予防的処置または治療的処置用の項目１～６１のいずれか１項に記
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載の化合物。
（項目９０）
　肥満症の予防的処置または治療的処置用の項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物
。
（項目９１）
　体重増加の予防的処置または治療的処置用の項目１～６１のいずれか１項に記載の化合
物。
（項目９２）
　破骨細胞機能調節用の項目１～６１のいずれか１項に記載の化合物。
（項目９３）
　寄生虫感染症の予防的処置または治療的処置用の項目１～６１のいずれか１項に記載の
化合物。
（項目９４）
　心不整脈の予防的処置または治療的処置用の項目１～６１のいずれか１項に記載の化合
物。


	header
	written-amendment

