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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 】
　 下 記 の 一 般 式  (I) の 化 合 物 、 そ の 立 体 異 性 体 お よ び 混 合 物 、 そ の 多 よ び 混 合 物 、
な ら び に こ れ ら す べ て の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 溶 媒 和 物 お よ び 付 加 塩 ：

形 お



【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

式 中 、
A 1 、 A 2 、 A 3 、 A 4 、 A 5 、 B 1 、 B 2 、 B 3 、 B 4  お よ び  B 5  は 、 H、 (C 1 -C 4 )-ア ル キ ル 、 (C 3 -C 7 )-シ
ク ロ ア ル キ ル 、 CF 3 、 OCF 3 、 CN、 (CH 2 ) n OR1、 (CH 2 ) n NR1R2、 CONR1R2、 F、 Cl、 Br、 I、 NR1R
2、 NR2COR1、 OR1、 COR1、 COOR1、 COSR1、 OCOR1、 SR1、 SOR1、 S(O)OH、 SO 2 R1、 SO 2 NR2R3、
SO 2 NHCOR1 お よ び  SCOR1 よ り な る 群 か ら 独 立 的 に 選 ば れ る で あ り 、 う ち n は  1 ～  3 
の 整 数 で あ り ；
R1 は 、 H、 CH 2 OCOR2、 CF 3 、 (C 1 -C 4 )-ア ル キ ル お よ び (C 3 -C 7 )-シ ク ロ ア ル キ ル メ チ ル な ら
び に (C 3 -C 7 )-シ ク ロ ア ル キ ル か ら 選 ば れ る で あ り ;
R2 は 、 H お よ び  (C 1 -C 4 )-ア ル キ ル か ら 選 ば れ る で あ り ;
R3 は 、 COR1 お よ び  SO 2 R1 か ら 選 ば れ る で あ り ；
あ る い は 、

は 、 R4-(C 1 -C 3 )-ア ル キ ル -R5 ビ ラ ジ カ ル を 形
成 す る こ と が あ り 、 う ち  R4 お よ び  R5 は 、 CR1R2、 O、 NR1、 S か ら 独 立 的 に 選 ば れ ； お
よ び
P 1 、 P 2  お よ び  P 3  は 、 H、 NR1R2、 NR2COR1、 CF 3 、 F、 Cl、 Br、 OH、 SH、 (C 1 -C 4 )-ア ル キ ル
、 (C 1 -C 4 )-ア ル コ キ シ ル お よ び (C 1 -C 4 )-ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル よ り な る 群 か ら 独 立 的 に 選
ば れ る で あ り 、
た だ し 、 式  (I) は 、 同 時 的 に  B 3  が  SO 2 NH 2  ま た は  SO 2 CH 3  で あ り 、 A 3 、 A 4  ま た は  A 5  
が  H、 F、 Cl、 Br、 (C 1 -C 3 )-ア ル キ ル 、 CF 3 、 (C 1 -C 3 )-ア ル コ キ シ ル ま た は  OCF 3  で あ り 、
そ し て  P 1  ま た は  P 2  が  H、 CH 3 、 Cl、 Br ま た は  CH 3 O で あ り ； 同 時 的 に 、 B 3  が  CH 3 O 
ま た は  H で あ り 、 A 3  が  CH 3 O ま た は  H で あ り 、 そ し て  P 1 、 P 2  お よ び  P 3  が  H で あ り
； 同 時 的 に  B 3  が  F で あ り 、 A 3  が  SO 2 CH 3  で あ り 、 そ し て  P 1  が メ チ ル で あ り ；

【 請 求 項 ２ 】
　 A 3  お よ び  B 3  が 、 H、 (C 1 -C 4 )-ア ル キ ル ま た は (C 3 -C 7 )-シ ク ロ ア ル キ ル 、 CF 3 、 OCF 3 、 C
N、 CONR1R2、 F、 Cl、 Br、 I、 NR1R2、 NR2COR1、 OR1、 COR1、 COOR1、 COSR1、 OCOR1、 SR1、 S
OR1 お よ び  SCOR1 か ら 選 ば れ る で あ る 、 請 求 項 １ の 化 合 物 。
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A 2 、 A 3 、 B 2  ま た は B 3 は NO 2 で あ り 得 る ；

あ る い は 、 A 2 お よ び A 3 、 ま た は B 2 お よ び B 3

基

同 時 的 に  A 1 、 A 2 、 A 3 、 A 4 、 A 5 、 B 1 、 B 2 、 B 3 、 B 4  お よ び  B 5  が Hで あ り 、 P 1  が メ チ ル で あ
り 、 P 2  が H で あ り 、 そ し て P 3 が  OH で あ り ； 同 時 に A 3  お よ び  B 3  が  CH 3 Oで あ り 、 A 1 、 A

2 、 A 3 、 A 4 、 A 5 、 B 1 、 B 2 、 B 3 、 B 4  お よ び  B 5  が  H で あ り 、 P 1 、 P 2 ま た は P 3 の 群 の い ず れ
か 一 つ が 、 H、 OH、 (C 1 -C 4 )-ア ル キ ル ま た は (C 1 -C 4 )-ア ル コ キ シ ル で あ っ て 、 こ の 残 り の 2
つ の 基 の P 1 、 P 2  ま た は  P 3  が  H で あ る ； ま た は
同 時 的 に  A 3  お よ び  B 3  は 、 CH 3 O、 A 1 、 A 2 、 A 4 、 A 5 、 B 1 、 B 2 、 B 4  お よ び  B 5  が  H で あ り
、 P 1  が  OH ま た は  (C 1 -C 4 )-ア ル コ キ シ ル で あ り 、 P 2  が  H で あ り 、 そ し て  P 3  が (C 1 -C 4
)-ア ル キ ル で あ る も の を 含 ま な い 。

基



【 請 求 項 ３ 】
　 B 3  が  SR1 お よ び  SOR1 か ら 選 ば れ る で あ る 、 請 求 項 ２ の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 下 記 よ り な る 群 か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 １ の 化 合 物 ：
2-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-3-(4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )イ ミ ダ ゾ [1,2-a]ピ リ ミ ジ ン
;
2-(4-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-3-(4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )イ ミ ダ ゾ [1,2-a]ピ リ ミ ジ ン ;
2-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-7-メ チ ル -3-(4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )イ ミ ダ ゾ [1,2-a]
ピ リ ミ ジ ン ;
2-(4-メ タ ン ス ル ホ ニ ル フ ェ ニ ル )-7-メ チ ル -3-p-ト リ ル イ ミ ダ ゾ [1,2-a]ピ リ ミ ジ ン ;
3-(3-ク ロ ロ -4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )-2-(4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )イ ミ ダ
ゾ [1,2-a]ピ リ ミ ジ ン ;
3-(3-メ チ ル -4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )-2-(4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )イ ミ ダ
ゾ [1,2-a]ピ リ ミ ジ ン ;
3-(3-ク ロ ロ -4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )-2-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )イ ミ ダ ゾ [1,2-a]
ピ リ ミ ジ ン ;
3-(3-ク ロ ロ -4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )-2-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-7-メ チ ル イ ミ ダ
ゾ [1,2-a]ピ リ ミ ジ ン ;
3-(3-ブ ロ モ -4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )-2-m-ト リ ル イ ミ ダ ゾ [1,2-a]ピ リ ミ ジ ン ;
3-(3-ブ ロ モ -4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )-2-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )イ ミ ダ ゾ [1,2-a]ピ
リ ミ ジ ン ;
2-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-3-(3-メ チ ル -4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )イ ミ ダ ゾ [1,2-a]
ピ リ ミ ジ ン ;
3-(3-ク ロ ロ -4-プ ロ ピ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )-2-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )イ ミ ダ ゾ [1,2-a
]ピ リ ミ ジ ン ;
3-(4-イ ソ プ ロ ピ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )-2-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )イ ミ ダ ゾ [1,2-a]ピ リ
ミ ジ ン ;
3-(3-ク ロ ロ -4-イ ソ プ ロ ピ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )-2-p-ト リ ル イ ミ ダ ゾ [1,2-a]ピ リ ミ
ジ ン ;
3-(3-ク ロ ロ -4-イ ソ プ ロ ピ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )-2-(4-メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル フ ェ ニ ル )
イ ミ ダ ゾ [1,2-a]ピ リ ミ ジ ン ; お よ び
3-(3-ク ロ ロ -4-メ タ ン ス ル フ ィ ニ ル フ ェ ニ ル )-2-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )イ ミ ダ ゾ [1,2-a]
ピ リ ミ ジ ン 。
【 請 求 項 ５ 】
　 活 性 成 分 と し て 医 療 上 有 効 量 の 請 求 項 １ － ４ の い ず れ か の 化 合 物 を 、 適 切 な 量 の 薬 学 的
に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 と と も に 含 む 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 前 癌 病 変 の 化 学 的 予 防 お よ び ／ ま た は 治 療 の た め 求 項 １ － ４ の い ず れ か 定 義 さ
れ た 化 合 物 を 。
【 請 求 項 ７ 】
　 癌 病 変 が 家 族 性 腺 腫 性 ポ リ ポ ー シ ス ま た は 光 線 角 化 症 で あ る 、 請 求 項 ６ の
。
【 請 求 項 ８ 】
　 癌 の 化 学 的 予 防 お よ び ／ ま た は 治 療 の た め の 、 請 求 項 １ － ４ の い ず れ か 定 義 さ れ た 化
合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 癌 が 結 腸 直 腸 癌 、 前 立 腺 癌 、 乳 癌 、 膀 胱 癌 ま た は 皮 膚 癌 で あ る 、 請 求 項 ８ の
。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 医 薬 組 成 物 が 経 口 的 、 非 経 口 的 ま た は 局 所 的 に 投 与 さ れ る 、 請 求 項 － ９ の い ず れ か に
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。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ２
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ２ 】
式 中 、
A 1 、 A 2 、 A 3 、 A 4 、 A 5 、 B 1 、 B 2 、 B 3 、 B 4  お よ び  B 5  は 、 H、 (C 1 -C 4 )-ア ル キ ル 、 (C 3 -C 7 )-シ
ク ロ ア ル キ ル 、 CF 3 、 OCF 3 、 CN、 (CH 2 ) n OR1、 (CH 2 ) n NR1R2、 CONR1R2、 F、 Cl、 Br、 I、 NR1R
2、 NR2COR1、 OR1、 COR1、 COOR1、 COSR1、 OCOR1、 SR1、 SOR1、 S(O)OH、 SO 2 R1、 SO 2 NR2R3、
SO 2 NHCOR1 お よ び  SCOR1 よ り な る 群 か ら 独 立 的 に 選 ば れ る で あ り 、 う ち 、 n は  1 ～  3
 の 整 数 で あ り ；
R1 は 、 H、 CH 2 OCOR2、 CF 3 、 (C 1 -C 4 )-ア ル キ ル お よ び  (C 3 -C 7 )-シ ク ロ ア ル キ ル メ チ ル な ら
び に  (C 3 -C 7 )-シ ク ロ ア ル キ ル か ら 選 ば れ る で あ り ;
R2 は 、 H お よ び  (C 1 -C 4 )-ア ル キ ル か ら 選 ば れ る 基 で あ り ;
R3 は 、 COR1 お よ び  SO 2 R1 か ら 選 ば れ る で あ り ； あ る い は

A 2  と  A 3  ま た は  B 2  と  B 3  の い ず れ か が  R4-(C 1 -C 3 )-ア ル キ ル -R5 ビ ラ ジ カ ル を 形 成 す
る こ と が あ り 、 う ち  R4 お よ び  R5 は 、 CR1R2、 O、 NR1、 S か ら 独 立 的 に 選 ば れ ； お よ び
P 1 、 P 2  お よ び  P 3  は 、 H、 NR1R2、 NR2COR1、 CF 3 、 F、 Cl、 Br、 OH、 SH、 (C 1 -C 4 )-ア ル キ ル
、 (C 1 -C 4 )-ア ル コ キ シ ル お よ び  (C 1 -C 4 )-ア ル キ ル ス ル フ ァ ニ ル よ り な る 群 か ら 独 立 的 に
選 ば れ る で あ 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 １ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ３ 】
　 先 行 技 術 の い く つ か の 文 献 に  (参 照 、 WO 00/08024; US 3455924; JP 01/43978; Almans
a C, et al. J. Med. Chem. 2001, 44, 350-361; Kruglenko V.P. Chem. Heterocycl. Co
mpounds, 1999, 35, 374; y Kruglenko V.P. et al. Ukr. Khim. Zh. 2001, 67, 108)、
一 般 式  (I) に 含 ま れ る い く つ か の 化 合 物 が 、 化 学 的 に 記 載 さ れ て い る 。 そ れ で 、 下 記 の
条 件 を 満 た す 式  (I) の 化 合 物 を 本 発 明 の 保 護 範 囲 か ら 除 外 す る ： 同 時 的 に  B 3  が  SO 2 NH 2
 ま た は  SO 2 CH 3  で あ り 、 A 3 、 A4 ま た は  A5 が  H、 F、 Cl、 Br、 (C 1 -C 3 )-ア ル キ ル 、 CF 3 、
(C 1 -C 3 )-ア ル コ キ シ ル ま た は  OCF 3  で あ り 、 そ し て  P 1  ま た は  P 2  が  H、 CH 3 、 Cl、 Br ま
た は  CH 3 O で あ り ； 同 時 的 に 、 B 3  が  CH 3 O ま た は  H で あ り 、 A 3  が  CH 3 O ま た は  H で あ
り 、 そ し て  P 1 、 P 2  お よ び  P 3  が  H で あ り ； 同 時 的 に  B 3  が  F で あ り 、 A 3  が  SO 2 CH 3  
で あ り 、 そ し て  P 1  が メ チ ル で あ り ；

【 手 続 補 正 ４ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ４
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基

基

基
A 2 、 A 3 、 B 2  ま た は  B 3  が  NO 2  で あ り 得 る ； あ る い は

基

同 時 的 に  A 1 、 A 2 、 A 3 、 A 4 、 A 5 、 B 1 、 B 2 、 B 3 、 B 4  お
よ び  B 5  が Hで あ り 、 P 1  が メ チ ル で あ り 、 P 2  が H で あ り 、 そ し て P 3 が  OH で あ り ； 同 時
的 に A 3  お よ び  B 3  が  CH 3 Oで あ り 、 A 1 、 A 2 、 A 3 、 A 4 、 A 5 、 B 1 、 B 2 、 B 3 、 B 4  お よ び  B 5  が  
H で あ り 、 P 1 、 P 2 ま た は P 3 の 群 の い ず れ か 一 つ が 、 H、 OH、 (C 1 -C 4 )-ア ル キ ル ま た は (C 1 -C

4 )-ア ル コ キ シ ル で あ っ て 、 こ の 残 り の 2つ の 基 の P 1 、 P 2  ま た は  P 3  が  H で あ る ； ま た は
同 時 的 に  A 3  お よ び  B 3  は 、 CH 3 Oで あ り 、 A 1 、 A 2 、 A 4 、 A 5 、 B 1 、 B 2 、 B 4  お よ び  B 5  が  H 
で あ り 、 P 1  が  OH ま た は  (C 1 -C 4 )-ア ル コ キ シ ル で あ り 、 P 2  が  H で あ り 、 そ し て  P 3  が
(C 1 -C 4 )-ア ル キ ル で あ る も の 。



【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ４ 】
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 手 続 補 正 ５ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ５
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ５ 】
　 本 発 明 の こ の 態 様 の 特 定 の 実 施 態 様 に お い て 、 式  (I) の 化 合 物 中 、 A 3  お よ び  B 3  は 、
H、 (C 1 -C 4 )-ア ル キ ル 、 (C 1 -C 3 )-シ ク ロ ア ル キ ル 、 CF 3 、 OCF 3 、 CN、 CONR1R2、 F、 Cl、 Br、
I、 NR1R2、 NR2COR1、 OR1、 COR1、 COOR1、 COSR1、 OCOR1、 SR1、 SOR1 お よ び  SCOR1 か ら 選

(5) JP 2007-500160 A5 2007.9.20



ば れ る で あ り 、 別 の 特 定 の 実 施 態 様 に お い て 、 B 3  は 、 SR1 お よ び  SOR1 か ら 選 ば れ る
で あ る 。
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