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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 】
【 請 求 項 １ 】
式 (IA)も し く は (IB)：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
Ar は 、 環 炭 素 を 介 し て 結 合 し て い る ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ り 、
そ れ は 2位 の 炭 素 が ヒ ド ロ キ シ 基 で 置 換 さ れ て お り 、 そ う で な け れ ば そ れ は 無 置 換 で あ る
か ま た は 任 意 に 置 換 さ れ て い る ；
R 1  は 、 水 素 ま た は 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 -C 6 ア ル キ ル で あ り ；
R 2  は 、 水 素 、 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 C 1 -C 6 ア
ル キ ル 、 C -C 6 ア ル ケ ニ ル も し く は C -C 6 ア ル キ ニ ル ； ま た は カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ キ サ ミ ド
も し く は カ ル ボ キ シ エ ス テ ル 基 で あ り ； そ し て 、
R 3 は カ ル ボ キ サ ミ ド 基 で あ る ）
の 化 合 物 、 ま た は そ れ ら の 塩 、 Ｎ － オ キ サ イ ド 、 水 和 物 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ 】
Arが 、 任 意 に さ ら に 置 換 さ れ て い て も よ い 2-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル 基 で あ る 、 請 求 項 １ に 記
載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
Arが 、 一 つ 以 上 の ヒ ド ロ キ シ 、 エ チ ル 、 イ ソ プ ロ ピ ル 、 ク ロ ロ 、 ブ ロ モ ま た は フ ェ ニ ル 基
で さ ら に 置 換 さ れ て い る 2-ヒ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル 基 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
Arが 2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -5-ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
R 1 お よ び R 2 が 、 独 立 し て 、 水 素 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 n- も し く は iso-プ ロ ピ ル ま た は ヒ ド
ロ キ シ エ チ ル で あ る 、 請 求 項 １ ～ ４ の い ず れ か 一 つ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
R 1 が 水 素 で あ り 、 R 2 が 水 素 ま た は メ チ ル で あ る 、 請 求 項 １ ～ ４ の い ず れ か 一 つ に 記 載 の 化
合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
R 3 が 式 － CONR B (Alk) n R

A ：
（ こ こ で 、 Alkは 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い 2価 の ア ル キ レ ン 、 ア ル ケ ニ レ ン ま た は ア ル
キ ニ レ ン 基 で あ り 、
nは 0ま た は １ で あ り 、
R B は 水 素 ま た は C 1 -C 6 ア ル キ ル も し く は C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル 基 で あ り 、
R A は ヒ ド ロ キ シ ま た は 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 環 式 基 も し く は 複 素 環 式 基 で あ る
）
の カ ル ボ キ サ ミ ド 基 で あ る 、 請 求 項 １ ～ ６ の い ず れ か 一 つ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
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Alkが -CH 2 -、 -CH 2 CH 2 -、 -CH 2 CH 2 CH 2 -、 -CH 2 CH=CH-ま た は -CH 2 CCCH 2 -で あ り 、 R B が 水 素 ま
た は メ チ ル 、 エ チ ル 、 n-も し く は iso-プ ロ ピ ル ま た は ア リ ル で あ り 、 そ し て R A が ヒ ド ロ キ
シ ま た は 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 N-ピ ペ ラ
ジ ニ ル も し く は N-モ ル ホ リ ニ ル で あ る 、 請 求 項 ７ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
R A が OH、 CH 3 O-、 Cl、 F、 NH 2 CO- H 3 NHCO-、 -COOH、 -COOCH 3 、 -CH 2 COOH、 -CH 2 COOCH 3 、 -C
H 3 、 -CF 3 、 -SO 2 CH 3 、 -SO 2 NH 2 、 3,4-メ チ レ ン ジ オ キ シ お よ び 3,4-エ チ レ ン ジ オ キ シ の 少 な
く と も １ つ で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い フ ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 ７ ま た は ８ に 記 載 の 化
合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
R 1 お よ び R 2 が 水 素 で あ り 、 Arが 2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -5-ク ロ ロ フ ェ ニ ル 基 で あ り 、 Alkが -CH 2
-で あ り 、 nが 0ま た は 1で あ り 、 R B が 水 素 で あ り 、 そ し て R A が OH、 CH 3 O-、 Cl、 F、 NH 2 CO-
H 3 NHCO-、 -COOH、 -COOCH 3 、 -CH 2 COOH、 -CH 2 COOCH 3 、 -CH 3 、 -CF 3 、 -SO 2 CH 3 、 -SO 2 NH 2 、 3,
4-メ チ レ ン ジ オ キ シ お よ び 3,4-エ チ レ ン ジ オ キ シ の 少 な く と も １ つ で 任 意 に 置 換 さ れ て い
て も よ い フ ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 ７ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
R A お よ び R B が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 N-複 素 環 を 形 成 し 、 該 複 素 環
は O、 Sお よ び Nか ら 選 択 さ れ る 一 つ 以 上 の さ ら な る 複 素 原 子 を 任 意 に 含 ん で い て も よ く 、
そ し て 該 複 素 環 は 一 つ 以 上 の 環 炭 素 ま た は 環 窒 素 原 子 が 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い 、 請
求 項 ７ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
R A お よ び R B が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、
ピ ペ ラ ジ ニ ル ま た は N-フ ェ ニ ル ピ ペ ラ ジ ニ ル 環 を 形 成 し 、 そ し て そ れ は 一 つ 以 上 の 環 炭 素
ま た は 環 窒 素 原 子 に お い て 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い 、 請 求 項 １ １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
3-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 (4-ア セ チ ル -フ
ェ ニ ル )-ア ミ ド 、
3-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 フ ェ ニ ル -ア ミ ド
、
3-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 (4-メ ト キ シ -フ
ェ ニ ル )-ア ミ ド 、
3-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 (4-ク ロ ロ -フ ェ
ニ ル )-ア ミ ド 、
3-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 (4-ア セ チ ル ア ミ
ノ -フ ェ ニ ル )-ア ミ ド 、
3-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 4-ス ル フ ァ モ イ
ル -ベ ン ジ ル ア ミ ド
-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 (4-カ ル バ モ イ ル
-フ ェ ニ ル )-ア ミ ド 、
4-([[3-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ニ ル ]-ア ミ ノ ]-
メ チ ル )-安 息 香 酸
3-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 4-メ チ ル -ベ ン ジ
ル ア ミ ド 、
3-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 4-メ ト キ シ -ベ ン
ジ ル ア ミ ド 、
3-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 4-フ ル オ ロ -ベ ン
ジ ル ア ミ ド 、
3-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 4-ク ロ ロ -ベ ン ジ
ル ア ミ ド 、
3-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 3-メ ト キ シ ベ ン
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ジ ル ア ミ ド 、
3-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 3-ト リ フ ル オ ロ
メ チ ル -ベ ン ジ ル ア ミ ド 、
3-(5-ク ロ ロ -2,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-ピ ラ ゾ ー ル -4-カ ル ボ ン 酸 4-メ タ ン ス ル ホ
ニ ル -ベ ン ジ ル ア ミ ド 、
か ら な る 群 の 中 の 一 つ で あ る 、 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 、 な ら び に そ れ ら の 塩 、 Ｎ － オ キ
シ ド 、 水 和 物 お よ び 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】

求 項 １ ～ １ ３ の い ず れ か 一 つ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
HSP90活 性 の 阻 害 に 応 答 す る 疾 病 ま た は 病 態 の 治 療 た め の 、 請 求 項 に 記 載 の

。
【 請 求 項 １ ６ 】
HSP90活 性 の 阻 害 に 応 答 す る 疾 病 ま た は 病 態 の 処 置 の た め の 医 薬 の 製 造 に お け る 、 請 求 項
１ ～ １ ３ の い ず れ か 一 つ に 記 載 の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ７ 】
疾 病 ま た は 病 態 が 癌 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ８ 】
疾 病 ま た は 病 態 が 、 ウ イ ル ス 病 、 移 植 拒 絶 、 炎 症 性 疾 患 、 喘 息 、 多 発 性 硬 化 症 、 I型 糖 尿
病 、 狼 瘡 、 乾 癬 、 炎 症 性 腸 疾 患 、 嚢 胞 性 線 維 症 、 血 管 形 成 関 連 疾 病 、 糖 尿 病 性 網 膜 症 、 血
管 種 ま た は 子 宮 内 膜 症 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ２ ３ 】
発 明 の 詳 細 な 記 述
　 本 発 明 に よ れ ば 、 式 （ IA） も し く は （ IB） ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
Ar は 、 環 炭 素 を 介 し て 結 合 し て い る ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 基 で あ り 、
そ れ は 2位 の 炭 素 が ヒ ド ロ キ シ で 置 換 さ れ て お り 、 そ う で な け れ ば そ れ は 無 置 換 で あ る か
ま た は 任 意 に 置 換 さ れ て い て い る ；
R 1  は 、 水 素 ま た は 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 -C 6 ア ル キ ル で あ り ；
R 2  は 、 水 素 、 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 C 1 -C 6 ア
ル キ ル 、 C -C 6 ア ル ケ ニ ル も し く は C -C 6 ア ル キ ニ ル ； ま た は カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ キ サ ミ ド
も し く は カ ル ボ キ シ エ ス テ ル 基 で あ り ； そ し て 、
R 3 は カ ル ボ キ サ ミ ド 基 で あ る ）
の 化 合 物 、 ま た は そ れ ら の 塩 、 Ｎ － オ キ サ イ ド 、 水 和 物 も し く は 溶 媒 和 物 が 提 供 さ れ る 。
【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ３ ４
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【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ３ ４ 】
　 こ こ で 用 い ら れ る 無 条 件 の 用 語 「 複 素 環 式 」 ま た は 「 複 素 環 系 」 は 、 上 で 定 義 さ れ た 「
ヘ テ ロ ア リ ー ル 」 を 含 み 、 特 に 、 Ｓ 、 Ｎ お よ び Ｏ か ら 選 択 さ れ る 一 つ 以 上 の 複 素 原 子 を 含
む １ 、 ２ ま た は ３ 環 式 の 非 芳 香 族 基 を 意 味 し 、 他 の 基 ま た は 単 環 の 炭 素 環 式 基 と 共 有 結 合
し て い る 一 つ 以 上 の 複 素 原 子 を 含 む 単 環 の 非 芳 香 族 基 か ら な る 群 で あ る 。 そ の よ う な 基 の
例 は 、 ピ ロ リ ル 、 フ ラ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 オ キ サ ゾ リ ル 、 イ
ソ キ サ ゾ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 、 チ ア ジ ア ゾ リ ル 、 ピ ラ ゾ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、
ピ リ ミ ジ ニ ル 、 モ ル ホ リ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル 、 イ ン ド リ ル ン ゾ フ ラ ニ ル 、 ピ ラ ニ ル 、
イ ソ キ サ ゾ リ ル 、 ベ ン ズ イ ミ ダ ゾ リ ル 、 メ チ レ ン ジ オ キ シ フ ェ ニ ル 、 エ チ レ ン ジ オ キ シ フ
ェ ニ ル 、 マ レ イ ミ ド お よ び ス ク シ ン イ ミ ド 基 で あ る 。
【 手 続 補 正 ４ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ４ １
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ４ １ 】
　 R 3 の 例 と し て は 、 式 － CONR B (Alk) n R

A の カ ル ボ キ サ ミ ド 基 ：
（ こ こ で 、 Alkは 2価 の ア ル キ レ ン 、 ア ル ケ ニ レ ン ま た は ア ル キ ニ レ ン 基 、 例 え ば -CH 2 -、 -
CH 2 CH 2 -、 -CH 2 CH 2 CH 2 -、 -CH 2 CH=CH-ま た は -CH 2 CCCH 2 -基 で あ り 、 そ の Alk基 は 任 意 に 置 換
さ れ て い て も よ い 、
nは 0ま た は 1で あ り 、
R B は 、 水 素 ま た は C 1 -C 6 ア ル キ ル も し く は C 2 -C 6 ア ル ケ ニ ル 基 、 例 え ば メ チ ル 、 エ チ ル 、 n-
も し く は iso-プ ロ ピ ル ま た は ア リ ル で あ り 、
R A は 、 ヒ ド ロ キ シ ま た は 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い 炭 素 環 式 基 、 例 え ば 任 意 に 置 換 さ れ
て い て も よ い フ ェ ニ ル ； ま た は 複 素 環 式 基 、 例 え ば ピ リ ジ ル 、 フ リ ル 、 チ エ ニ ル 、 N-ピ ペ
ラ ジ ニ ル ま た は N-モ ル ホ リ ニ ル で あ り 、 そ れ ら の 複 素 環 は 、 OH、 CH 3 O-、 Cl、 F、 NH 2 CO-
H 3 NHCO-、 -COOH、 -COOCH 3 、 -CH 2 COOH、 -CH 2 COOCH 3 、 -CH 3 、 -CF 3 、 -SO 2 CH 3 、 -SO 2 NH 2 、 3,
4-メ チ レ ン ジ オ キ シ お よ び 3,4-エ チ レ ン ジ オ キ シ を 含 む 前 記 の な か の 任 意 の 置 換 基 で 置 換
さ れ て い て も よ い か 、 ま た は
R A お よ び R B は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に な っ て 、 N-複 素 環 を 形 成 し 、 該 複 素 環
は O、 Sお よ び Nか ら 選 択 さ れ る 一 つ 以 上 の さ ら な る 複 素 原 子 を 任 意 に 含 ん で い て も よ く 、
そ し て 該 複 素 環 は 一 つ 以 上 の 環 炭 素 ま た は 環 窒 素 原 子 に お い て 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ
く 、 そ の よ う な N-複 素 環 の 例 と し て は 、 モ ル ホ リ ノ 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ ラ ジ ニ ル お よ び
N-フ ェ ニ ル ピ ペ ラ ジ ニ ル が 挙 げ ら れ る 。
【 手 続 補 正 ５ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ４ ４
【 補 正 方 法 】 削 除
【 補 正 の 内 容 】
【 手 続 補 正 ６ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ４ ７
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ４ ７ 】
　 本 発 明 の 化 合 物 は HSP90の 阻 害 剤 で あ り 、 し た が っ て 、 HSP90活 性 の 阻 害 に 応 答 す る 疾 病
、 例 え ば 癌 ； Ｃ 型 肝 炎 (HCV)の よ う な ウ イ ル ス 病 (Waxman、 2002)； 移 植 に お け る よ う な 免
疫 抑 制 （ Bijlmakers、 2000お よ び Yorgin、 2000） ； 慢 性 関 節 リ ウ マ チ 、 喘 息 、 多 発 性 硬 化
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症 （ Ｍ Ｓ ） 、 I型 糖 尿 病 、 狼 瘡 、 乾 癬 お よ び 炎 症 性 腸 疾 患 の よ う 症 性 疾 患  (Bucci、 20
00)； 嚢 胞 性 線 維 症 (Fuller、 2000)； 血 管 形 成 関 連 疾 患 (Hur、 2002お よ び Kurebayashi、 20
01)； 糖 尿 病 性 網 膜 症 、 血 管 腫 、 乾 癬 、 子 宮 内 膜 症 お よ び 腫 瘍 血 管 形 成 の 治 療 に 有 用 で あ
る 。
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