
JP 2004-517045 A5 2008.10.2

10

20

30

【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10月2日(2008.10.2)

【公表番号】特表2004-517045(P2004-517045A)
【公表日】平成16年6月10日(2004.6.10)
【年通号数】公開・登録公報2004-022
【出願番号】特願2002-521491(P2002-521491)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｊ  63/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/565    (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  11/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  13/08     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  15/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  17/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  21/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ｃ０７Ｂ  53/00     (2006.01)
   Ｃ０７Ｂ  61/00     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｊ  63/00    　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/565   　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ  11/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  13/08    　　　　
   Ａ６１Ｐ  15/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  17/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  21/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  35/00    　　　　
   Ｃ０７Ｂ  53/00    　　　Ｇ
   Ｃ０７Ｂ  61/00    ３００　

【手続補正書】
【提出日】平成20年8月7日(2008.8.7)
【手続補正１】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】特許請求の範囲
【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　以下の化学式、すなわち；
【化１】
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【化２】

　(式中、Ｒ1は、水素、ＣＯ(Ｃ1～Ｃ6アルキル)ＮＲ4Ｒ5、ＣＯ(Ｃ1～Ｃ3アルキル)ＣＯ

2Ｒ
4、ＣＯＣＨ(Ｃ6Ｈ5)ＮＲ4Ｒ5、ＣＯ(Ｃ1～Ｃ6アルキル)、ＣＯ(Ｃ1～Ｃ6アルキル)Ｃ

Ｏ2Ｒ
4、ＣＯ(Ｃ1～Ｃ6アルキル)Ｏ(ＣＨ2ＣＨ2Ｏ)nＣ1～Ｃ3アルキル、ＣＨ2ＯＣＯ2Ｃ1

～Ｃ6アルキル、ＣＨ2ＯＣＯＣ1～Ｃ6アルキル、ＰＯ(ＯＨ)2、および、ＳＯ3Ｈからなる
群から選択され、
　Ｒ2は、水素、Ｃ1～Ｃ6アルキル、ＣＨ2Ｃ6Ｈ5、Ｃ1～Ｃ6アルキルＮＲ4Ｒ5、ＣＨ2Ｏ
ＣＯＣ1～Ｃ6アルキル、ＰＯ(ＯＨ)2、ＳＯ3Ｈ、ＣＨ(Ｃ6Ｈ5)ＮＲ4Ｒ5、(Ｃ1～Ｃ6アル
キル)ＣＯ2Ｒ

4、および、(Ｃ1～Ｃ6アルキル)Ｏ(ＣＨ2ＣＨ2Ｏ)nＣ1～Ｃ3アルキルからな
る群から選択され、
　Ｒ4およびＲ5は、独立して、水素、Ｃ1～Ｃ6アルキル、ＣＯ(Ｃ1～Ｃ6アルキル)、およ
び、アリールからなる群から選択され、あるいは、Ｒ4およびＲ5が、共に５～７員環を形
成し、
　ｎは、１～１０であり、
　Ｒ1およびＲ2の少なくとも一方が、水素と異なる)
　の化学式で表される化合物およびその薬学的に許容可能な塩。
【請求項２】
　Ｒ1およびＲ2の少なくとも一方が、水素であり、そして、Ｒ1およびＲ2の少なくとも一
方が、水素と異なる請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
　Ｒ1およびＲ2が、以下の化学式、すなわち；
【化３】
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　(式中、Ｐｈは、Ｃ6Ｈ5である)からなる群から選択された化学式で表される請求項１に
記載の化合物。
【請求項４】
　Ｒ1およびＲ2の少なくとも一方が、ＰＯ(ＯＨ)2であり、残りのＲ1およびＲ2の少なく
とも一方が、水素である、請求項１に記載の化合物。
【請求項５】
　Ｒ1およびＲ2の少なくとも一方が、ＣＨ2ＯＣＯＣ(ＣＨ3)3である請求項１に記載の化
合物。
【請求項６】
　Ｒ1およびＲ2の少なくとも一方が、ＳＯ3Ｈであり、残りのＲ1およびＲ2の少なくとも
一方が、水素である、請求項１に記載の化合物。
【請求項７】
　以下の化学式、すなわち；
【化４】

【化５】
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　(式中、Ｒ1およびＲ3は、独立して、水素、ＣＯ(Ｃ1～Ｃ6アルキル)ＮＲ4Ｒ5、ＣＯ(Ｃ

1～Ｃ3アルキル)ＣＯ2Ｒ
4、ＣＯＣＨ(Ｃ6Ｈ5)ＮＲ4Ｒ5、ＣＯ(Ｃ1～Ｃ6アルキル)、ＣＯ(

Ｃ1～Ｃ6アルキル)ＣＯ2Ｒ
4、ＣＯ(Ｃ1～Ｃ6アルキル)Ｏ(ＣＨ2ＣＨ2Ｏ)nＣ1～Ｃ3アルキ

ル、ＣＨ2ＯＣＯ2Ｃ1～Ｃ6アルキル、ＣＨ2ＯＣＯＣ1～Ｃ6アルキル、ＰＯ(ＯＨ)2、およ
び、ＳＯ3Ｈからなる群から選択され、
　Ｒ2は、水素、Ｃ1～Ｃ6アルキル、ＣＨ2Ｃ6Ｈ5、Ｃ1～Ｃ6アルキルＮＲ4Ｒ5、ＣＨ2Ｏ
ＣＯＣ1～Ｃ6アルキル、ＰＯ(ＯＨ)2、ＳＯ3Ｈ、ＣＨ(Ｃ6Ｈ5)ＮＲ4Ｒ5、(Ｃ1～Ｃ6アル
キル)ＣＯ2Ｒ

4、および、(Ｃ1～Ｃ6アルキル)Ｏ(ＣＨ2ＣＨ2Ｏ)nＣ1～Ｃ3アルキルからな
る群から選択され、
　Ｒ4およびＲ5は、独立して、水素、Ｃ1～Ｃ6アルキル、ＣＯ(Ｃ1～Ｃ6アルキル)、およ
びアリールからなる群から選択され、あるいは、Ｒ4およびＲ5が、共に５～７員環を形成
し、
　ｎは、１～１０である）
　の化学式で表される化合物およびその薬学的に許容可能な塩。
【請求項８】
　以下の化学式、すなわち；
【化６】

【化７】
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　の化学式で表される請求項７に記載の化合物。
【請求項９】
　化合物２、３、４ａ～４ｊ、５ａ～５ｇ、６ａ～６ｇ、７、８、９、１０ａ、１０ｂ、
１１ａ～１１ｇ、１２ａ～１２ｇ、１３、１４ａ～１４ｃ、１５ａ～１５ｃ、２２、２３
、２６、２７ａ～２７ｉ、および、２８ａ～２８ｉのいずれかの化合物およびその塩。
【請求項１０】
　ベツリン酸またはベツリン酸誘導体に感受性を示す癌の治療剤を製造するための請求項
９に記載の化合物の使用。
【請求項１１】
　前記癌が、黒色腫、扁平上皮腫瘍、乳がん、大腸癌、肉腫、ヒト口腔表皮癌、ホルモン
依存性乳癌、前立腺癌、肺癌、神経膠腫、黒色腫、および、神経芽腫からなる群から選択
される請求項１０に記載の使用。
【請求項１２】
　ベツリン酸またはベツリン酸誘導体に感受性を示す癌の治療剤を製造するためのベツリ
ン酸のプロドラッグまたはベツリン酸誘導体のプロドラッグの使用。
【請求項１３】
　前記癌が、黒色腫、扁平上皮腫瘍、乳がん、大腸癌、肉腫、ヒト口腔表皮癌、ホルモン
依存性乳癌、前立腺癌、肺癌、神経膠腫、黒色腫、および、神経芽腫からなる群から選択
される請求項１２に記載の使用。
【請求項１４】
　ベツリン酸のプロドラッグまたはベツリン酸誘導体のプロドラッグを、ヒト以外の動物
に対して、局所投与、静脈投与、または、腹腔内投与する、工程を含むことを特徴とする
ベツリン酸またはベツリン酸誘導体に感受性を示す癌の治療方法。
【請求項１５】
　ＨＩＶの治療剤を製造するための請求項９に記載の化合物の使用。
【請求項１６】
　ＨＩＶの治療剤を製造するためのベツリン酸のプロドラッグまたはベツリン酸誘導体の
プロドラッグの使用。
【請求項１７】
　ベツリン酸のプロドラッグまたはベツリン酸誘導体のプロドラッグを、ヒト以外の動物
に、局所投与、静脈投与、または、腹腔内投与する、工程を含むことを特徴とするＨＩＶ
の治療方法。
【請求項１８】
　請求項９に記載の化合物および薬学的に許容可能なキャリアを含む、ことを特徴とする
薬学的組成物。
【請求項１９】
　ベツリン酸またはベツリン酸誘導体に感受性を示す癌の治療剤を製造するための請求項
１８に記載の組成物の使用。
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【請求項２０】
　請求項１８に記載の組成物をヒト以外の動物に投与する、工程を含むことを特徴とする
ＨＩＶの治療方法。
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