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a efoisie Efeusi A e Efeusi A: (1) Efeusi A
a& a0 iafta cadasuil calauaiii  faian0uaiiai
ilfoeese-aneel sadasdioesse-anssi &leust, & Eieusl
jala cadasuil calauaiiti faianauaiiti

ififoeéee+anéei aaoadioeéée+anéei eféeqachi
jata cadvasuil caiauaiiai jaiancuaiioi
gliaainesiaaiiol  sacadioesse~aneel  efeusti eee
jata caocaeuil calauaiiai  aaigieuiti  &leusii, (2)
Ffeust A aé  aof jata caoaeuil caiauaiidi
aaicieuiti  efeust, & Efeusi A aé  aof

jata cadvasuil caiauaiiai jaiancuaiii
ilifoeeee-anéei Facadiceese-anéei &leusii,
jaia cadasnil calauaiiai jaianauaiioi

TICEOER E NIilNIA EAxAIER

eliaainestaaiiol  sacasisesse+anseai gleust  e&e
jala cavcaslil caialaiiti aaicleuii &leushi, ese (3)
Efeust A aé  aof jafa caocaeuil caiauaiidi
jaianouaiiol  eliaainestaaiinl  Gadadiceese+ansed
gleuoii, a éfoisi -NR- adoiia & -Ni,- ad6iia 7aa
dafiiielecait fa off eea Raill &feusa iaianauaiiial
eliaainestaaiiial  sadcadioeese+aneial  e&feusca, &

Eteusi A aé aof jala caoaéuil caiauaiidi
iliioeéee~anéeéi  iaiafluaiidi  dacadioeéée+anéei
éiensti, iala caddéuil caiduaiiai  idiafduaiidi
éiiaadinedidaiili daoadiocése+anéei  eiensii  ésé
idla cacaélil caiauaiili adiciéniGi éfeudii, & R
aé aof aolili araidiaa, iecgaé agéésuilé asdiiie,
iecpaé aééaifeediteé aaoiité eée iecpae
aééiénééadaiieediié aaoiife, eée aaf
b6adiadaace~anée ideaieaia fiea, eeéé aai
idléaéadnodaiia oidia.
loeseastine apéaoail “islingéaiia

Atafioaaiiiion”. Eiedad 1 “"Ecladadaié |, ileacia

iTaaée, oiifadadee eivdadasuind ieédindai”, 2008, N
13, 10.07.2008. Alfioaasdnoaaiine  aaiadoaiaid
eioaeeadooaslite ftanoaaiiinoe leieRoadnoaa
tadactaaie & facée Oésasil.
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(57) Abstract:

A compound of the formula (l): wherein Ring A and
Ring B are (1) Ring A is an optionally substituted
unsaturated monocyclic heterocyclic ring, and Ring B
is an optionally substituted unsaturated monocyclic

heterocyclic ring, an optionally substituted
unsaturated fused heterobicyclic ring, or an
optionally substituted benzene ring, (2) Ring A is

an optionally substituted benzene ring, and Ring B
is an optionally substituted unsaturated monocyclic
heterocyclic ring, an optionally substituted

unsaturated fused heterobicyclic ring, or an
optionally substituted benzene ring, or (3) Ring A
is an optionally substituted unsaturated fused

heterobicyclic ring, wherein -NR- group and -CH,-
group are both on the same ring of the unsaturated
fused heterobicyclic ring, and Ring B is an
optionally substituted monocyclic unsaturated
heterocyclic ring, an optionally substituted
unsaturated fused heterobicyclic ring, or an
optionally substituted benzene ring; and R is a
hydrogen atom, a lower alkyl group, a lower alkanoyl
group or a lower alkoxycarbonyl group, or a
pharmaceutically acceptable salt thereof, or a
prodrug thereof.
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(57) Dabadad:
Nifeoéa aisidee;

o

a &% FEceuca A ° Eseuoa A ° (1) Eeusa A
iatata’  cétal, calPlaiél  iaiane-aiel  ifiloeees+iei
sacadivees’+iel  &%uoal, @ Eseusa A °
iaiaia’  célal, calPliaiel iaiane-aiel  ifilcese+iei
aacasioeses+iel  &%0ocal, ialaia’ céial  caifuiaie
jaiafie+aiel é&liaaiftaaiel  zacadicese’-iei  &%uocai

aal jatald’ cétal caiuaiei aaicteuiei é%enodai, (2)

ll

1iN=A EiAl iIAAPEAIIR, OADIAGAAOExIA EiliiCEG=R OA NiiNzA E2EQAAIIR

Eeuca A ° iaiaia' céfal, caifliaiel  aaigiéeuie
g%00ai, ® Eceusa A ° ialala’ céial, caifliaiel
jaiane-aiel ifiloese+iel aacadicede el &% noal,
jataia'  cefal caiPuaiel iaiane-aiel  éliaaiftaaiei
5a0adI6eeE3+iel &%8UGAl aal (alala’ céfal caiPlaie
aaigieniel  &%uocal, a& (3) FEleusa A °
jataia'  céfal, caiPuaiel iaiane+aiel  éfiaaiftaaiei
aacasioeses+iel &% uocal, a &fio -NR- asséia * -Ni,-
jaiane+ailal efiaaiitaaiial 2a0adi6e8e’+iial &%uo |
s Blsuca A ° ialala’ célal, caifliaiel ilifeeses+ie
jaiane-aiel &acadioese-iei é&%eucal, ialala’ céfal
caifuaiel iaiane-aiel éfiaaififaaiel aacadioese+iei
g%sUoal  aal jalala’  cétal  calduaiél  aaigieuiei
g%00ai; * R © aoli afaip, iee+a aseecélia 4863,
ieee+a aséail; etia a66ia aal jeee+a
aséienesadaiicenia ad6ia, aal oo 0adiacadoe+ii
iBeéi oia %60, a4l ¢ ¢ i6i6°eadnuea oioia.
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acéeeéapol eaéoideaic, noéudiiténa+iacie deéeeés a+i6 &%itagcéaicp,
%if6&%i6, aeeeedapoll iaad é ° Nadvaad iadifidoadi®iou, ° %ia%a%0ide a-dépéiceaace aéééééapol aaali*iaguia Aie+aii °
a%adap. Ca 0aéed Tanodaaei, dascaieil ° Tipdé i14éd &°6adRuéed cafia®a a& &°@o0aail 00&581a1aT &4°%a4a400, Ul ia iapol

lautaaaii, iiacaiié éihu, Ui a%iadagcéai® i1a’é °oun  ia iT+aoéia® ° idiadanop+® iiadgaii  66édiaial a%aaadsd,
01401, 0aid®  oféfe+iino® aepéice. Ofaol, o8oiiP+ia &&%éai® idécaiaédl ai ciaigaili Raédaodaaii  °ifoé’io °
ianooiital ciaigaii +60&eaino® ai °inoé®io, ° & Bagbéload, élicaiodas® aépéice a édid® ca*élmdloun oaé ul
¢c6°0UR [4ea., Diabetologia, vol.28, p.119 (1985); Diabetes Care, vol.13, p.610 (1990), *

o}

i6liTiopolu aeédaé oe iaaéepéia® 8°6ueino® aépéice aaci
- i Py

, ul idé aaciadadaiiio 1°awésilid adaaaii® oéideceid, Ui °i&%46° SGLT, & o4adeiied
a%iadagéai® iidia&’cooun ° &%ai° aépéice a &da1a° iflaedol caéémadenu iidiaguieie 1610 &l odeaa&ial +ano, oaé u
I

faédaooddaii  °inocé%id ° dacendaidi®iolu ai °ifRdésid iédaudpoun [aead., Journal of Clinical Investigation, vol.79,
p.1510 (1987); ibid., vol.80, p.1037 (1987); ibid., vol.87, p.561 (1991), * 6.3]

E&% of47, i88 &%@064ail° 4%a3a0e+ied daadeiied i1aasaé SGLT %ia*a’olsaie 810 &l odeaasial +ano, ifedaudaasant
a%aita®al ia naédaodaail °inoe’io ° +60eed’ou al *ifnde’id & caadel aac aeieéiaii adau- éial gé*aeeaial aigeas ia
iedée aal dicdaddépaaii daéaifio 8°8i%a agaéodie’d’sa 4 ed1a®, ° & dacdeuodao, iliadadsedlouni aeéiééiaii * dicaeoié
a%aaace+il; iaddiiao®; * &a*aaaoce=ily iaédiiad®; [aead., Journal of Medicinal Chemistry, vol.42, &.5311 (1999);
British Journal of Pharmacology, vol.132, p.578 (2001), ® &.2]

IPafoitaop+¢ aéud héacaia, SGLT °i&%4%018e ileeddl, & 1+°86°0UR , ilédalcdacé faédadodaii  ifdesiéd 2
dacenoaioi*iou &l *ifde’ié +~adag ciaipaii &°Aip aépéice a é61a° 6 a%adaoé+ied 1ad®io®a ® ailaaéugiié iMiadadseade

aii * o o} i 8% : 6

[WO 01/68660] Tiefid® ades |-a&%éiced, ul ia® ianosiio Nodoeosds.
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a &% ) céial, caiuaiéi iaiafie+aiéi ilifoeée’+iei aaoadioeéed+iéi
g%suoal, ° Esetsa A ° ialala’ ¢élal, calPuaiél faiané+aiel ilifogée+iel aacadioees®+igl &%uo6al, iaiala’ ¢éfal
cai*Uaiei idiane~aiéi élidaiftaaiei aaoadioeée’+iei é€%eudai aal ialaid' céial cailaiel aaiciéniei é°endai, (2)
Eeuoa A ° ialala' céfal, cal‘Uaiél aaigieuiel &%sucal ° Eseuca A ° ialala’ céfal, cailaiel iaiane-aié
iliioeée’+iel aaoadioeée’+iei é%8uoai, ialald' céial caiuaiél iaiané+aiel éliaaiftaaiel aaoadioeés’+iei é%eudai aal
iataia’ céfal caiualél aaigieuiel &°%sucal, aal (3) Eceusa A ° [alala’ ¢éial, caiPlalel iaiaRe+aiel eliaaintaare
sacadioeess+iei 8%uodal, a &ii6 -NR- a86ia ° -Niy- &86ia 14885° digoasiaai® ia oii6 e Aailié &%us°® iaiaRe+airal
giiaaifitaaiial  aacadioéses+iial &%us , ° E%eu6a A ° (4l4la' ¢8Tal, caituaiel ififeéées+iel  faiane-aiei

&0 ' célal cai*uaiei iaiané-aiei éliaaifitaaiel daoadioeése’+iel é%eudai aal iaiala' céfal
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aal "aaél" icia+a’ 6¢&id, adii, 6018

" fgia+a® jadicdaéoaeaieé aal dicdagodeeaieé iane+aieé iNitaas abdaeaaiaiadéé eaiopa, uf ia°
4 a0asach. ladicaasdesaia aal dicaasdecadia as&%eui &% 1 ai 6 aolita aoagadh °
adicaaéodecdia aal dicaaédeeaia aéééu &b, ° &6l 14dadAzeiib. 4
aceélia addia, aoééuia addia, 1B6IPEL ad66ia, 0-adoééuia adoia,
iaioééuia &ddia, daéfeélia 266 eélia addia, 4,4-aeiadeéiaioééuia
ddia, 2,2,4-0déiadeéiaioeenia ad 3 ;06 O%I° Oicdagdeeai®
aéé*euia adoia ileead iafara’ céfal cai*iieéaié & idedaaail
ia" aal "agé%eai" icia+a® iadicdaédacaieé aal dicaacdacaiéé aaidacaioieé iane+aieé adaéaaiaiaseé
& 12 aoli*a adaeach. ladicaassdesa : 6ia, uf ia® &% 1 af 6 adli*a
iadadaeeiip, ° iadicdaéoecdia aal digdaco i i 4 adli*a adaeacp, ° a’éle
ideégasaie ° iaoeeailaa adoia, aceéai odeiaoeeaitaa adoia, ® 0.2 Réul

ifaa ad66ia ifeed, ialaid’ céial, 46oé caituail Ua aé "agéeuii; asdie".
adoie, & aécia+ail aéua, ide’a b aaigieuitai é%us , aiie
ieée ' 0e, gandé aai naié +&aiieé éadaitééé dag ofiaie aoaéadp ai ééd aiie iovevaiai®, °

12 a0l*a 46aeach ° 1a°, i6eiaéii®, Tagi i1aaéieé . 566ia ° iadicaasdemaitp ad
Sicaasoesailp aséaicauiip 66iib, Ui 1a° 4% 2 &1 6 aoi° s46p, ° 2 icaastecaia a86aI%6IIa 466i3,
Ui ia° &% 2 & ; iBese

3-a6oai*guia adoia, 2-a6oaitelia addia, 4-iaidai*él

3-a4ioai*euia adoia

=
[0 1)
Qe
)
:
=
)
an
(o4
=N
..m‘
&
[O1)
[
D
3
o
A
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=N
-

ia, * 0.5, Aééai*elia
addia ifeea ia aifuaia 1 - -ail iéae+a, éul iafadail.
"Agéaites I} é aal 8 eé 3 : aiaaeé éaiopa, Ui ia®

N
N
-
o

]

5 o
Qay»
Qa»
O
fO )

a%*a 2 ai 6 aoii*a EELT 3gaitaa addia, Ui ia® &% 2
adagacp, ° 4 e ° &%%ea adoaa*icéaiiaa ao
Réul iaiadail, agé®e i céial, aéoe cai ail ieae+

Efee aeéaisaiia® I aeua, i6e°s - ia gadp aaicienirar
60aidppou aided & +éajieé éadaise a aaigieuia
aofiaié adaéas 3 ifaedol, a60& cailuaieié Taiei aal aaé*éu
aécia+aieié iése+a

"Asé&*iPania a86i caaeodecaieé aal aiadeé eaiopa ia°
faei iMod3éieé it addiip ° daébdacadia aééitélia a
al 6 aoli*a adaeadh, * iadicdaédeeaia dichaéoaxaia aéési’e ar 4 aoii*a
iadadaeeilp 6ia, 3-addéi*élia addi adoia, 4-iaioei®
3-iaioeitéuia -daéfeéi*élia &ddia, 2-daiocéi*élia &ddia, 3-daioceiélia
4-3aioéitetia adoia ia &06ia, 4-aacei*éuia addia, 3-6iaaceiréuia adoi :
asoia, ® 0.2 3 jacaeaeeil 460e cai*liaia 1 - 4 cai’iiééaie, & &ecia+ail ie

"Ogééiagéelia 8007a" icia+a° iiifoeée’+ia aal a°6eée+ia iiifaagaioia iafe+aia dodedaiaiada %6064, ui ia® 8% 3
ai 12 aodli*a adaéacp, ° iiifoeées+ia jafe+aia adcdeaataiada addia, Ul ia® &% 3 &l 7 aoli*a adaéasp, ° a%éue
iadadaesilp. ~ ¢ ideEEAAAIE © ITIT6EEE+A A66%6IA B8OOI 3 4°688E°+ia A66%6Ia B00Ia, 0aBa & Beeénidlicélia adoia,
b6ééefadoésuia adoia, ©Geésliaioeélia ad6ia, Oeééladéhnedlia a06ia, 6&é&Tadiveésuia addia, O0eésiiédeélia 58613,
beéelaasesuia addia, * 0.2 O° &ddie ileedol ialaid' ¢élai ° iacaédeeil adoe cai*uaiéie 1 - 4 caiiicéaie, &
aecia+ail ieee+3, eul iatadail. Oeéslageceuia adoia iieed, iaiala’ céial, adoe éliaaiftaaia ¢ iafé+aiei
adaeaataiadel e*eucal aal iaiafie+aiel adaéadiaiadel é*eldai (caasaia iafie+aia a6aeadlaiada é%euda ° iaiafe+aia
adaeadiaiada &°6064a ifeedou, ialaid' céial, i*Adedé aoli éeéfip, aoiili aciod, aoli A*dée, SO aal SO, & &%us6°, éul
iaragairn)

"Ogééiage’eaaitaa 8001a" Icia+a® iliioeéé’+ia aal a’6eéé’+ia aatdagaidia iané+aia adaéadiaiada é%eusa, ufl ia°
&% 3 al 12 aofi*a adaeadh, ° iliioeée’+ia iafie+~aia adaéadiaiasga addia, Ui 1a° &°a 3 al 6 aoli*a asadeacp °

: - EL iliioeée>+~ia agée*aaitaa addia ° 3J°0eée’+ia aeé’e’as i é
beEENBNCEaaiTaa 800ia, 6&8&1A008E%AaITaa 800Ta, BEEENIAIOEE%aaITaa &66ia, OeBETaa8REE%AAITAa B006ia, ° 03 O°
adoie ilee60l [aTala' ¢8Tal ° iacadaesil 4008 cal*Uaidie 1 - 4 calPAidéaie, & aécia+ail iees+a, &UT fafasall. E&%
0i&l, ©eéelaséteaaitaa adodia ileea, ialaia' céiai, adoe éiiaadinidaia ¢ iane+aiel aocaeadadiaiaaei é°eudai aal
jaiafé+aiél acaeaaiaiaael é*eudai (caaaaia iafe+aia acaeaalaiada %6uoa ° iaiafie+aia a6aeaataiada &°€uoa itaedol,
iataia' céial, i*fioeoe aoli ééfip, aolili acioo, aoli A*dée, SO aal SO, & &%616° el iaiad®ain).

"Oeesiageaicalia a66ia" igia+a® ililoeéé +ia aal 4°6ee&3+ia ilitaaéaioia jaiané+aia a04éaaiaiada &% uoa, Ui ia°
8% 4 &l 12 a07i*a addéadp ° ia° ioeiacii®, Taei i11ad%éieé c¢&' c¢ié. |adadaeeilp oOeéélagéai’enilp &doip °
inif6eees+ia iaiane+aia aocseadiaiada ad6ia, Ul ia° &% 4 & 7 aoli*a adcdeadh. ¢ ideésazaie ° iMil6eee’+i®
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2684°6U° 80618, 0a8° & 6886
' GéTal ° iacasdee

6eéélacéaiPelia adoia ilesa, iataia
aiaaei

= =

A

o
o
o)
)
o
o
o
3
b
Q:
Qe

i

"Oessiage’icalia a006ia" igia+a® ilil6eess+ia aal 4°6ee&3+ia iaiané+aia gaaiaiaaa é°e0oa, Ui ia® &% 6 af 12
aofi*a &do&éasdp, ° ia° 16eiaéii’, Taei i06%éieé c¢d' cié. |adadasmeiip ©eééTagésiceniip adoitp © iiiloeée’+ia
jaiafé+aia a0a8aaiaiada ad6ia, Ul 1a° 4% 6 & 8 a0ii*a 46&&adh.  ideesadaie ° iliToeee+® a8e%icali® ad0ié, 0a8®
& dessiiedeielia ad0ia, 6eestaaseirelia adoia. O° adoie ifeed, ialala' ¢&ial, acoe caituaiéie 1 - 4 cailhiééaie, é
aécia+ail feee+a, e&Ul iatad®ail. E&% ofal, oeéeiass’iPetia adoia iteea ialala’ ¢éial ° iacasaesil 460é éiiaaifitaaia ¢
jafé+aiel acaeaataiadel é°eudai aal iaiane+aiel acaeaaiaiadel é°€loal (cdadaia iafie+aia aocéeadiaiaaa é°ensa °
""""" ai 4 1aida4 &°8064a ifeedol, ialaid’ c¢éial, i*ficedé aoli éeéfip, aodlili acidd, aoli f*dée, SO aal SO, a

o
Poeasi, PBei*asi, i*Gacei, 0668al, o%6al, 818, Si*aac

+aiéi adaeadiaidael €%€nodai, Ui i*dedl 1 - 4 &aoadiadiie, &° iacadaeeil 4éaédapou ¢ a
s 2 - o

o]

83377

a
fi°6ée & &°%806° éui iatadail.
3 3 AAATa. 0 seme in -

i
)
0adioeée’+iei éeusdai” ° Oaéiae °© &1l iTeceed®
o

i é%uo6al" °© ilifceée®+ia iaiane+aia
fifaaia aaoadioeée’+ia e%euva ileeq,

)
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