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【補正対象書類名】特許請求の範囲
【補正対象項目名】全文
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【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式Ｉ
【化１】

、その薬学的に許容される塩、水和物、または溶媒和物である化合物であって、
　式中、Ｙは、
【化２】

であり、式中、（Ｌ５）および（Ｌ６）は、それぞれ式ＩのＬ５およびＬ６への結合を示
し、
　Ａｒは、

【化３】

からなる群から選択され、
　Ｒ１は、低アルキルおよびシクロアルキルからなる群から選択され、
　Ｒ２は、低アルキル、置換低アルキル、シクロアルキル、および置換シクロアルキルか
らなる群から選択され、
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５、およびＲ６は独立して、水素、低アルキル、および置換低アルキル
からなる群から選択され、
　Ｒ７は、水素、低アルキル、ヒドロキシ、およびアミノからなる群から選択され、
　Ｒ１０ａおよびＲ１０ｂは独立して、水素、低アルキル、および置換低アルキルからな
る群から選択され、
　Ｘ１、Ｘ２、Ｘ６、Ｘ７、Ｘ８、およびＸ９は独立して、水素、ハロゲン、トリフルオ
ロメチル、および低アルキルからなる群から選択され、
　Ｘ３、Ｘ４、およびＸ５は独立して、水素、ヒドロキシル、アルコキシ、ハロゲン、ト
リフルオロメチル、および低アルキルからなる群から選択され、
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　Ｌ１、Ｌ２、Ｌ３、およびＬ４は独立して、ＣＨおよびＮからなる群から選択されるが
、ただし、環中の窒素の総数は、０、１、２、または３でなければならず、
　Ｌ５およびＬ６は独立して、Ｏ、ＣＲ８ａＲ８ｂ、およびＮＲ９からなる群から選択さ
れ、ここで、Ｒ８ａおよびＲ８ｂは独立して、水素および低アルキルからなる群から選択
され、Ｒ９は、水素、低アルキル、ホルミル、アシル、およびスルホニルからなる群から
選択される化合物。
【請求項２】
　前記Ａｒが、
【化４】

からなる群から選択される請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
　前記Ｒ１が、メチル、エチル、イソプロピル、およびシクロプロピルからなる群から選
択される請求項１に記載の化合物。
【請求項４】
　前記Ｒ２が、（ＣＨ２）ｍＣＨ３、（ＣＨ２）ｎ１Ｒ１１、ＣＨ２Ｎ３、（ＣＨ２）ｎ

２ＮＲ１２Ｒ１３、（ＣＨ２）ｎ３Ｃ（＝ＮＲ１４）ＮＲ１５Ｒ１６、（ＣＨ２）ｎ４Ｎ
Ｒ１７Ｃ（＝ＮＲ１８）ＮＲ１９Ｒ２０、および（ＣＨ２）ｎ５ＮＨＣ（＝Ｏ）ＮＲ２１

Ｒ２２からなる群から選択され、式中、ｍは、０、１、２、または３であり、ｎ１、ｎ２
、ｎ３、ｎ４、およびｎ５は独立して、１、２、３または４であり、Ｒ１１、Ｒ１３、Ｒ

１６、Ｒ１７、Ｒ２０、Ｒ２１、およびＲ２２は独立して、水素および低アルキルからな
る群から選択され、Ｒ１２、Ｒ１５、およびＲ１９は独立して、水素、低アルキル、カル
ボキシアルキル、カルボキシアリール、およびスルホニルからなる群から選択され、Ｒ１

４およびＲ１８は独立して、水素、低アルキル、カルボキシアルキル、カルボキシアリー
ル、スルホニル、およびシアノからなる群から選択される請求項１に記載の化合物。
【請求項５】
　前記Ｒ２が、
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【化５】

からなる群から選択され、
　式中、Ｍは、ＣＨ２、Ｏ、ＮＨ、およびＮＣＨ３からなる群から選択される請求項１に
記載の化合物。
【請求項６】
　前記Ｌ１、Ｌ２、Ｌ３、およびＬ４が、それぞれＣＨであり、前記Ｌ５がＯであり、前
記Ｌ６がＣＨ２である請求項１に記載の化合物。
【請求項７】
　前記Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６が、それぞれ水素である、または、前記Ｒ３がメチル
であり、前記Ｒ４、Ｒ５およびＲ６が、それぞれ水素である、または、前記Ｒ３がヒドロ
キシメチルであり、前記Ｒ４、Ｒ５およびＲ６が、それぞれ水素である、または、前記Ｒ

３、Ｒ４およびＲ６が、それぞれ水素であり、前記Ｒ５がメチルである、または、前記Ｒ

３およびＲ５が、それぞれメチルであり、前記Ｒ４およびＲ６が、それぞれ水素である請
求項１に記載の化合物。
【請求項８】
　前記Ｙが、
【化６】

であり、
　式中、（Ｌ５）および（Ｌ６）は、それぞれ前記Ｌ５およびＬ６への結合を示す請求項
１に記載の化合物。
【請求項９】
　以下の構造
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【化７】
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【化８】
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【化９】



(8) JP 2010-503620 A5 2010.11.4

【化１０】
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【化１１】
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【化１２】
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【化１３】
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【化１４】
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【化１５】

　またはそれらの光学異性体、鏡像体、ジアステレオマー、ラセミ化合物、もしくは、立
体化学的混合物の構造を有する請求項１に記載の化合物。
【請求項１０】
　以下の構造
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【化１６】

　またはその光学異性体、鏡像体、ジアステレオマー、ラセミ化合物、もしくは立体化学
的混合物の構造を有する化合物であって、
　式中、Ｒ２５は、水素、アルキル、アリール、シクロアルキル、複素環、およびヘテロ
アリールからなる群から選択され、Ｒ２６は、水素、アルキル、アリール、アシル、カル
ボキシアルキル、カルボキシアリール、スルホニル、およびアミノ酸に使用される標準的
な保護基からなる群から選択され、Ｒ２７は、水素およびアルキルからなる群から選択さ
れ、Ｒ２８は、
【化１７】

からなる群から選択され、
　式中、Ｍは、ＣＨ２、Ｏ、ＮＨおよびＮＣＨ３からなる群から選択される化合物。
【請求項１１】
　以下の構造

【化１８】
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　またはその光学異性体、鏡像体、ジアステレオマー、ラセミ化合物、もしくは立体化学
的混合物の構造を有する化合物であって、
　式中、Ｘ１０およびＸ１１は独立して、水素、ハロゲン、トリフルオロメチル、および
低アルキルからなる群から選択され、
　Ｒ４０、Ｒ４１、Ｒ４２、およびＲ４３は独立して、水素、低アルキル、および置換低
アルキルからなる群から選択され、
　Ｒ４４は、水素、アルキル、アシル、カルボキシアルキル、カルボキシアリール、スル
ホニル、およびアミン官能基の標準的な保護基からなる群から選択され、
　Ｒ４５は、水素およびアルキルからなる群から選択され、
　Ｒ４６は、水素、アルキル、アシル、スルホニル、およびヒドロキシル官能基の標準的
な保護基からなる群から選択され、
　Ｌ１１、Ｌ１２、Ｌ１３、およびＬ１４は独立して、ＣＨおよびＮからなる群から選択
されるが、ただし、環中の窒素の総数は、０、１、２、または３でなければならず、
　Ｌ１５およびＬ１６は独立して、Ｏ、ＣＲ４７Ｒ４８、およびＮＲ４９からなる群から
選択され、式中、Ｒ４７およびＲ４８は独立して、水素および低アルキルからなる群から
選択され、Ｒ４９は、水素、低アルキル、ホルミル、アシル、およびスルホニルからなる
群から選択される化合物。
【請求項１２】
　以下の構造
【化１９】



(16) JP 2010-503620 A5 2010.11.4

　またはそれらの光学異性体、鏡像体、ジアステレオマー、ラセミ化合物、もしくは立体
化学的混合物の構造を有し、
　式中、ＰＧ１は、水素およびアミン官能基の保護基からなる群から選択され、ＰＧ２は
、水素およびヒドロキシ官能基の保護基からなる群から選択される請求項１１に記載の化
合物。
【請求項１３】
（ａ）ビルディングブロック構造と、
（ｂ）請求項１に記載の式Iの化合物と
を含む大環状化合物。
【請求項１４】
　式Iの化合物を合成するための請求項１１に記載の化合物の使用方法。
【請求項１５】
（ａ）請求項１に記載の式（I）の化合物と、
（ｂ）薬学的に許容される担体、賦形剤、または希釈剤と
を含む医薬組成物。
【請求項１６】
（ａ）請求項９に記載の化合物と、
（ｂ）薬学的に許容される担体、賦形剤、または希釈剤と
を含む医薬組成物。
【請求項１７】
（ａ）請求項１３に記載の化合物と、
（ｂ）薬学的に許容される担体、賦形剤、または希釈剤と
を含む医薬組成物。
【請求項１８】
　胃腸の運動過剰または高モチリン血症（ｈｙｐｅｒｍｏｔｉｌｉｎｅｍｉａ）により引
き起こされる１つ以上の疾患に罹患する対象に投与するための、式Ｉ
【化２０】

の化合物およびその薬学的に許容される塩、水和物、または溶媒和物を用いる、胃腸の運
動の抑制剤であって、
　式中、Ｙは、
【化２１】

であり、式中、（Ｌ５）および（Ｌ６）は、それぞれ式ＩのＬ５およびＬ６への結合を示
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し、
　Ａｒは、
【化２２】

からなる群から選択され、
　Ｒ１は、低アルキルおよびシクロアルキルからなる群から選択され、
　Ｒ２は、低アルキル、置換低アルキル、シクロアルキル、および置換シクロアルキルか
らなる群から選択され、
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５、およびＲ６は独立して、水素、低アルキル、および置換低アルキル
からなる群から選択され、
　Ｒ７は、水素、低アルキル、ヒドロキシ、およびアミノからなる群から選択され、
　Ｒ１０ａおよびＲ１０ｂは独立して、水素、低アルキル、および置換低アルキルからな
る群から選択され、
　Ｘ１、Ｘ２、Ｘ６、Ｘ７、Ｘ８、およびＸ９は独立して、水素、ハロゲン、トリフルオ
ロメチル、および低アルキルからなる群から選択され、
　Ｘ３、Ｘ４、およびＸ５は独立して、水素、ヒドロキシル、アルコキシ、ハロゲン、ト
リフルオロメチル、および低アルキルからなる群から選択され、
　Ｌ１、Ｌ２、Ｌ３、およびＬ４は独立して、ＣＨおよびＮからなる群から選択されるが
、ただし、環中の窒素の総数は、０、１、２または３でなければならず、
　Ｌ５およびＬ６は独立して、Ｏ、ＣＲ８ａＲ８ｂ、およびＮＲ９からなる群から選択さ
れ、式中、Ｒ８ａおよびＲ８ｂは独立して、水素および低アルキルからなる群から選択さ
れ、Ｒ９は、水素、低アルキル、ホルミル、アシル、およびスルホニルからなる群から選
択される抑制剤。
【請求項１９】
　前記化合物が、以下の構造
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【化２３】
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【化２４】
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【化２５】
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【化２６】
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【化２７】
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【化２８】
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【化２９】
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【化３０】



(26) JP 2010-503620 A5 2010.11.4

【化３１】

のうちのいずれか、
　またはそれらの光学異性体、鏡像体、ジアステレオマー、ラセミ化合物、もしくは立体
化学的混合物の構造を有する請求項１４に記載の方法。
【請求項２０】
　経口的に投与される請求項１８に記載の抑制剤。
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【請求項２１】
　非経口的に投与される請求項１８に記載の抑制剤。
【請求項２２】
　前記対象が、哺乳動物である請求項１８に記載の抑制剤。
【請求項２３】
　前記対象が、ヒトである請求項１８に記載の抑制剤。
【請求項２４】
　胃腸の運動を抑制するために有用である追加の薬剤と併用投与される請求項１８に記載
の抑制剤。
【請求項２５】
　前記胃腸疾患が、下痢、癌治療関連の下痢、癌誘発性の下痢、化学療法誘発性の下痢、
放射線腸炎、放射線誘発性の下痢、ストレス誘発性の下痢、慢性下痢、ＡＩＤＳ関連の下
痢、Ｃ．ｄｉｆｆｉｃｉｌｅ関連下痢症、旅行者下痢症、移植片対宿主病誘発性の下痢、
消化不良、過敏性腸症候群、化学療法誘発性の嘔気嘔吐（催吐）および術後嘔気嘔吐症、
ならびに機能性胃腸疾患から選択される請求項１８に抑制剤。
【請求項２６】
　治療有効量の式Ｉ
【化３２】

の化合物およびその薬学的に許容される塩、水和物、または溶媒和物を用いる、対象にお
ける異常胃または腸内吸収と関連する疾患を治療するための治療薬であって、
　式中、Ｙは、
【化３３】

であり、式中、（Ｌ５）および（Ｌ６）は、それぞれ式ＩのＬ５およびＬ６への結合を示
し、
　Ａｒは、
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【化３４】

からなる群から選択され、
　Ｒ１は、低アルキルおよびシクロアルキルからなる群から選択され、
　Ｒ２は、低アルキル、置換低アルキル、シクロアルキル、および置換シクロアルキルか
らなる群から選択され、
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５、およびＲ６は独立して、水素、低アルキル、および置換低アルキル
からなる群から選択され、
　Ｒ７は、水素、低アルキル、ヒドロキシ、およびアミノからなる群から選択され、
　Ｒ１０ａおよびＲ１０ｂは独立して、水素、低アルキル、および置換低アルキルからな
る群から選択され、
　Ｘ１、Ｘ２、Ｘ６、Ｘ７、Ｘ８、およびＸ９は独立して、水素、ハロゲン、トリフルオ
ロメチル、および低アルキルからなる群から選択され、
　Ｘ３、Ｘ４、およびＸ５は独立して、水素、ヒドロキシル、アルコキシ、ハロゲン、ト
リフルオロメチル、および低アルキルからなる群から選択され、
　Ｌ１、Ｌ２、Ｌ３、およびＬ４は独立して、ＣＨおよびＮからなる群から選択されるが
、ただし、環中の窒素の総数は、０、１、２または３でなければならず、
　Ｌ５およびＬ６は独立して、Ｏ、ＣＲ８ａＲ８ｂ、およびＮＲ９からなる群から選択さ
れ、式中、Ｒ８ａおよびＲ８ｂは独立して、水素および低アルキルからなる群から選択さ
れ、Ｒ９は、水素、低アルキル、ホルミル、アシル、およびスルホニルからなる群から選
択される治療薬。
【請求項２７】
　前記化合物が、以下の構造
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【化３５】
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【化３６】
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【化３７】
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【化３８】
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【化３９】
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【化４０】
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【化４１】
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【化４２】
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【化４３】

のうちのいずれか、
　またはそれらの光学異性体、鏡像体、ジアステレオマー、ラセミ化合物、もしくは立体
化学的混合物の構造を有する請求項２６に記載の治療薬。
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【請求項２８】
　前記疾患が、短腸症候群またはセリアック病である請求項２６に記載の方法。
【請求項２９】
　前記疾患が、悪液質である請求項２６に記載の治療薬。
【請求項３０】
　前記疾患が、癌による悪液質、ＡＩＤＳによる悪液質、または腎臓病による悪液質であ
る請求項２９に記載の治療薬。
【請求項３１】
　前記対象が、哺乳動物である請求項２６に記載の治療薬。
【請求項３２】
　前記対象が、ヒトである請求項２６に記載の治療薬。
【請求項３３】
　前記対象が、胃または腸内吸収を調節する追加の化合物で治療される請求項２６に記載
の治療薬。
【請求項３４】
　式Ｉ
【化４４】

の化合物およびその薬学的に許容される塩、水和物、または溶媒和物を用いる、対象にお
ける胃腸管の炎症と関連する疾患を治療するための治療薬であって、
　式中、Ｙは、
【化４５】

であり、式中、（Ｌ５）および（Ｌ６）は、それぞれ式ＩのＬ５およびＬ６への結合を示
し、
　Ａｒは、
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【化４６】

からなる群から選択され、
　Ｒ１は、低アルキルおよびシクロアルキルからなる群から選択され、
　Ｒ２は、低アルキル、置換低アルキル、シクロアルキル、および置換シクロアルキルか
らなる群から選択され、
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５、およびＲ６は独立して、水素、低アルキル、および置換低アルキル
からなる群から選択され、
　Ｒ７は、水素、低アルキル、ヒドロキシ、およびアミノからなる群から選択され、
　Ｒ１０ａおよびＲ１０ｂは独立して、水素、低アルキル、および置換低アルキルからな
る群から選択され、
　Ｘ１、Ｘ２、Ｘ６、Ｘ７、Ｘ８、およびＸ９は独立して、水素、ハロゲン、トリフルオ
ロメチル、および低アルキルからなる群から選択され、
　Ｘ３、Ｘ４、およびＸ５は独立して、水素、ヒドロキシル、アルコキシ、ハロゲン、ト
リフルオロメチル、および低アルキルからなる群から選択され、
　Ｌ１、Ｌ２、Ｌ３、およびＬ４は独立して、ＣＨおよびＮからなる群から選択されるが
、ただし、環中の窒素の総数は、０、１、２または３でなければならず、
　Ｌ５およびＬ６は独立して、Ｏ、ＣＲ８ａＲ８ｂ、およびＮＲ９からなる群から選択さ
れ、式中、Ｒ８ａおよびＲ８ｂは独立して、水素および低アルキルからなる群から選択さ
れ、Ｒ９は、水素、低アルキル、ホルミル、アシル、およびスルホニルからなる群から選
択される治療薬。
【請求項３５】
　前記化合物が、以下の構造
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【化４７】
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【化４８】
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【化４９】
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【化５０】
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【化５１】
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【化５２】
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【化５４】
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【化５５】

のうちのいずれか、
　またはそれらの光学異性体、鏡像体、ジアステレオマー、ラセミ化合物、もしくは、立
体化学的混合物の構造を有する請求項３４に記載の治療薬。
【請求項３６】
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　前記疾患が、胃または腸にある請求項３４に記載の治療薬。
【請求項３７】
　前記疾患が、炎症性腸疾患、潰瘍性大腸炎、クローン病、または膵炎である請求項３４
に記載の治療薬。
【請求項３８】
　前記対象が、哺乳動物である請求項３４に記載の治療薬。
【請求項３９】
　前記対象が、ヒトである請求項３４に記載の治療薬。
【請求項４０】
　前記対象が、炎症を調節する追加の化合物で治療される請求項３４に記載の治療薬。
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