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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20年3月21日(2008.3.21)

【公表番号】特表2007-532540(P2007-532540A)
【公表日】平成19年11月15日(2007.11.15)
【年通号数】公開・登録公報2007-044
【出願番号】特願2007-507308(P2007-507308)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｃ 401/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/593    (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  19/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  17/06     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  37/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   3/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  17/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/04     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｃ 401/00    ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｋ  31/593   　　　　
   Ａ６１Ｐ  19/10    　　　　
   Ａ６１Ｐ  17/06    　　　　
   Ａ６１Ｐ  35/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ  35/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  37/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ   3/10    　　　　
   Ａ６１Ｐ  17/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/04    　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成20年2月1日(2008.2.1)
【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】
　以下の式
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【化１】

［式中、Ｙ１及びＹ２は、同一又は異なってもよく、各々、水素及びヒドロキシ基保護基
からなる群から選ばれ、Ｒ６及びＲ８は、同一又は異なってもよく、各々、水素、アルキ
ル、ヒドロキシアルキル及びフルオロアルキルからなる群から選ばれるか又は、一緒にな
って－（ＣＨ２）ｘ基（ｘは２～５の整数である）を表し、Ｒ基は以下の構造で表され、

【化２】

ここで、炭素２０での立体化学的中心はＲ又はＳ配置でよく、Ｚは、Ｙ、－ＯＹ、－ＣＨ

２ＯＹ、－Ｃ≡ＣＹ及び－ＣＨ＝ＣＨＹから選ばれ、ここで、二重結合はシス又はトラン
ス立体化学配置でもよく、Ｙは、水素、メチル、－ＣＯＲ５及び下記の構造の基からなる
群から選ばれ、
【化３】

ここで、ｍ及びｎはそれぞれ独立に０から５の整数を表わし、Ｒ１は水素、重水素、ヒド
ロキシ、保護されたヒドロキシ、フルオロ、トリフルオロメチル及び、直鎖若しくは分枝
鎖であってよく、場合によってはヒドロキシ若しくは保護されたヒドロキシ置換基を有す
るＣ１－５－アルキルからなる群から選ばれ、Ｒ２、Ｒ３及びＲ４はそれぞれ独立に重水
素、重アルキル（ｄｅｕｔｅｒｏａｌｋｙｌ）、水素、フルオロ、トリフルオロメチル及
び、直鎖若しくは分枝鎖であってよく、場合によってはヒドロキシ若しくは保護されたヒ
ドロキシ置換基を有するＣ１－５－アルキルからなる群から選ばれ、かつＲ１及びＲ２は
一緒になってオキソ基、アルキリデン基、＝ＣＲ２Ｒ３、又は（ＣＨ２）ｐ－基（ｐは２
から５の整数である）を表わし、かつＲ３及びＲ４は一緒になってオキソ基、又は（ＣＨ
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２）ｑ－基（ｑは２から５の整数である）を表わし、Ｒ５は水素、ヒドロキシ、保護され
たヒドロキシ、又はＣ１－５－アルキルを表わし、側鎖中の２０、２２又は２３位のいか
なるＣＨ－基も窒素原子で置換されていてもよく、又は、２０、２２又は２３位の－ＣＨ
（ＣＨ３）－、－（ＣＨ２）ｍ、－（ＣＨ２）ｎ、若しくは－（ＣＲ１Ｒ２）－のいかな
る基も、各々酸素原子又は硫黄原子で置換されていてもよい。］
を有する化合物。
【請求項２】
　Ｒが以下の式
【化４】

の側鎖である、請求項１記載の化合物。
【請求項３】
　（２０Ｓ）－２－メチレン－１８，１９－ジノル－１α，２５－ジヒドロキシビタミン
Ｄ３。
【請求項４】
　請求項１記載の少なくとも１の化合物の有効量を医薬的に許容される賦形剤と共に含有
する医薬組成物。
【請求項５】
　有効量が組成物１グラムあたり約０．０１μｇ～約１００μｇである、請求項４記載の
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医薬組成物。
【請求項６】
　有効量が組成物１グラムあたり約０．１μｇ～約５０μｇである、請求項４記載の医薬
組成物。
【請求項７】
　（２０Ｓ）－２－メチレン－１８，１９－ジノル－１α，２５－ジヒドロキシビタミン
Ｄ３を約０．０１μｇ～約１００μｇ含有する、請求項４記載の医薬組成物。
【請求項８】
　（２０Ｓ）－２－メチレン－１８，１９－ジノル－１α，２５－ジヒドロキシビタミン
Ｄ３を約０．１μｇ～約５０μｇ含有する、請求項４記載の医薬組成物
【請求項９】
　以下の式
【化５】

【化６】

［式中、Ｘ２は－Ｈ又はヒドロキシル保護基である］

【化７】

又は
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【化８】

［式中、Ｘ３は－Ｈ又はヒドロキシル保護基である］
を有する化合物。
【請求項１０】
　骨量を維持又は高めることが必要である代謝性骨疾患、乾癬、白血病、大腸癌、乳癌、
皮膚癌、前立腺癌、自己免疫疾患、炎症性大腸炎からなる群から選択される少なくとも１
の疾患若しくは状態を治療するため、又は骨強度を高めるための、請求項１記載の化合物
を有効量含む、医薬組成物。
【請求項１１】
　代謝性骨疾患が、老人性骨粗しょう症、閉経後骨粗しょう症、ステロイド誘導性骨粗し
ょう症、低骨代謝回転性骨粗しょう症、骨軟化症及び腎性骨ジストロフィーからなる群か
ら選択される少なくとも１の疾患である、請求項１０記載の医薬組成物。
【請求項１２】
　骨強度が皮質強度であるか、又は骨梁強度である、請求項１０記載の医薬組成物。
【請求項１３】
　自己免疫疾患が、多発性硬化症、真性糖尿病及び狼瘡からなる群から選択される少なく
とも１の疾患である、請求項１０記載の医薬組成物。
【請求項１４】
　炎症性大腸炎が、クローン病又は潰瘍性大腸炎である、請求項１０記載の医薬組成物。
【請求項１５】
　化合物を経口投与するか、非経口的に投与するか、又は経皮投与する、請求項１０記載
の医薬組成物。
【請求項１６】
　乾癬を治療するための化合物を局所投与する、請求項１０記載の医薬組成物。
【請求項１７】
　化合物を１日あたり０．０１μｇ～１００μｇの用量で投与する、請求項１０記載の医
薬組成物。
【請求項１８】
　乾癬を治療するための化合物の有効量が約０．０１μｇ／日～約１００μｇ／日である
、請求項１０記載の医薬組成物。
【請求項１９】
　化合物が（２０Ｓ）－２－メチレン－１８，１９－ジノル－１α，２５－ジヒドロキシ
ビタミンＤ３である、請求項１０記載の医薬組成物。
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