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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の化合物、又はその立体異性体、エナンチオマー、エナンチオマーの混合物、ジア
ステレオマーの混合物、もしくは同位体変種；又はそれらの医薬として許容し得る塩、溶
媒和物、もしくは水和物：
【化１】

(式中：
　R1は、水素、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シクロアルキル
、C6-14アリール、ヘテロアリール、又はヘテロシクリルであり；
　R2は、C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、ヘテロアリール、又はヘテロシクリルで
あり；
　R3は、水素、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シクロアルキル
、C6-14アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル、-C(O)R1a、-C(O)OR1a、-C(O)NR1bR
1c、-C(NR1a)NR1bR1c、-S(O)R1a、-S(O)2R

1a、-S(O)NR1bR1c、又は-S(O)2NR
1bR1cであり

；
　R4は、シアノ、アミノカルボニル、-C(O)N=CR4aR4b、又は-C(O)NR4aR4bであり；
　ここで：
　R4aは、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シクロアルキル、C6-1
4アリール、ヘテロアリール、又はヘテロシクリルであり；かつ
　R4bは、独立に、水素、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シクロ
アルキル、C6-14アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル、-C(O)R1a、-C(O)OR1a、-C
(O)NR1bR1c、-C(NR1a)NR1bR1c、-S(O)R1a、-S(O)2R

1a、-S(O)NR1bR1c、又は-S(O)2NR
1bR1

cであり；
　R5は、-N(R5e)CR5aR5cR5dであり；
　ここで：
　R5aは、C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、ヘテロアリール、又はヘテロシクリル
であり；
　R5c及びR5dは、各々独立に、水素、ハロ、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキ
ニル、C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、ヘテロアリール、又はヘテロシクリルであ
り；かつ
　R5eは、水素、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シクロアルキル
、C6-14アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル、-C(O)R1a、-C(O)OR1a、-C(O)NR1bR
1c、-C(NR1a)NR1bR1c、-S(O)R1a、-S(O)2R

1a、-S(O)NR1bR1c、又は-S(O)2NR
1bR1cであり

；かつ
　各々のR1a、R1b、R1c、及びR1dは、独立に、水素、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2
-6アルキニル、C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、ヘテロアリール、もしくはヘテロ
シクリルであるか；又はR1a及びR1cは、それらが結合しているC及びN原子と一緒に、ヘテ
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ロシクリルを形成するか；又はR1b及びR1cは、それらが結合しているN原子と一緒に、ヘ
テロシクリルを形成し；
　ここで、各々のアルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、アリール、ヘテ
ロアリール、及びヘテロシクリルは、1以上の置換基Qで任意に置換されており、ここで、
各々のQは、独立に、(a)オキソ、シアノ、ハロ、ニトロ、及びペンタフルオロスルファニ
ル；(b)その各々が、1以上の置換基Qaでさらに任意に置換されている、C1-6アルキル、C2
-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、C7-15アラルキ
ル、ヘテロアリール、ヘテロアラルキル、ヘテロシクリル、及びヘテロシクリル-C1-6ア
ルキル；並びに(c)-B(Ra)ORd、-B(ORa)ORd、-C(O)Ra、-C(O)ORa、-C(O)NRbRc、-C(NRa)NR
bRc、-ORa、-OC(O)Ra、-OC(O)ORa、-OC(O)NRbRc、-OC(=NRa)NRbRc、-OS(O)Ra、-OS(O)2R

a

、-OS(O)NRbRc、-OS(O)2NR
bRc、-NRbRc、-NRaC(O)Rd、-NRaC(O)ORd、-NRaC(O)NRbRc、-NR

aC(=NRd)NRbRc、-NRaS(O)Rd、-NRaS(O)2R
d、-NRaS(O)NRbRc、-NRaS(O)2NR

bRc、-P(O)RaRd

、-P(O)(ORa)Rd、-P(O)(ORa)(ORd)、-SRa、-S(O)Ra、-S(O)2R
a、-S(O)NRbRc、及び-S(O)2

NRbRcから選択され、ここで、各々のRa、Rb、Rc、及びRdは、独立に、(i)水素；(ii)1以
上の置換基Qaで各々任意に置換された、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル
、C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、C7-15アラルキル、ヘテロアリール、ヘテロア
ラルキル、ヘテロシクリル、もしくはヘテロシクリル-C1-6アルキルであるか；又は(iii)
Rb及びRcは、それらが結合しているN原子と一緒に、1以上の置換基Qaで任意に置換された
ヘテロシクリルを形成し；
　ここで、各々のQaは、独立に、(a)オキソ、シアノ、ハロ、ニトロ、及びペンタフルオ
ロスルファニル；(b)C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シクロアル
キル、C6-14アリール、C7-15アラルキル、ヘテロアリール、ヘテロアラルキル、ヘテロシ
クリル、及びヘテロシクリル-C1-6アルキル；並びに(c)-B(Re)ORg、-B(ORe)ORg、-C(O)Re

、-C(O)ORe、-C(O)NRfRg、-C(NRe)NRfRg、-ORe、-OC(O)Re、-OC(O)ORe、-OC(O)NRfRg、-O
C(=NRe)NRfRg、-OS(O)Re、-OS(O)2R

e、-OS(O)NRfRg、-OS(O)2NR
fRg、-NRfRg、-NReC(O)Rh

、-NReC(O)ORf、-NReC(O)NRfRg、-NReC(=NRh)NRfRg、-NReS(O)Rh、-NReS(O)2R
h、-NReS(O

)NRfRg、-NReS(O)2NR
fRg、-P(O)ReRh、-P(O)(ORe)Rh、-P(O)(ORe)(ORh)、-SRe、-S(O)Re

、-S(O)2R
e、-SF5、-S(O)NRfRg、及び-S(O)2NR

fRgからなる群から選択され；ここで、各
々のRe、Rf、Rg、及びRhは、独立に、(i)水素；(ii)C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-
6アルキニル、C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、C7-15アラルキル、ヘテロアリール
、ヘテロアラルキル、ヘテロシクリル、もしくはヘテロシクリル-C1-6アルキルであるか
；又は(iii)Rf及びRgは、それらが結合しているN原子と一緒に、ヘテロシクリルを形成す
る)。
【請求項２】
　式Iの構造を有する、請求項１記載の化合物、又はその立体異性体、エナンチオマー、
エナンチオマーの混合物、ジアステレオマーの混合物、もしくは同位体変種；又はそれら
の医薬として許容し得る塩、溶媒和物、もしくは水和物：
【化２】

；又は、
　式XIIIの構造を有する、請求項１記載の化合物、又はその立体異性体、エナンチオマー
、エナンチオマーの混合物、ジアステレオマーの混合物、もしくは同位体変種；又はそれ
らの医薬として許容し得る塩、溶媒和物、もしくは水和物：
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【化３】

。
【請求項３】
　R2が、その各々が、1つ、2つ、3つ、4つ、又は5つの置換基Qで任意に置換されている、
C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、又はヘテロアリールであるか；又は
　R2が、1以上の置換基Qで任意に置換されたC3-10シクロアルキルであるか；又は
　R2が、その各々が1以上の置換基Qで任意に置換されている、シクロプロピル、シクロブ
チル、シクロペンチル、シクロヘキシル、又はシクロヘプチルであるか；又は
　R2が、その各々が1以上の置換基Qで任意に置換されている、シクロプロピル又はシクロ
ヘキシルであるか；又は
　R2が、1以上の置換基Qで任意に置換されたヘテロアリールであるか；又は
　R2が、その各々が1以上の置換基Qで任意に置換されている、5又は6員ヘテロアリールで
あるか；又は
　R2が、1以上の置換基Qで任意に置換されたピリジニルである、請求項１又は２記載の化
合物。
【請求項４】
　R2が、その各々が1つ、2つ、3つ、4つ、又は5つの置換基Qで任意に置換されている、C3
-10シクロアルキル、C6-14アリール、又はヘテロアリールであり、
　ここで、各々の置換基Qが、独立に、シアノ、ニトロ、ハロ、C1-6アルキル、及びC1-6
アルコキシから選択され、ここで、該アルキル及びアルコキシは、1以上の置換基Qaで各
々任意に置換されているか；又は
　各々の置換基Qが、独立に、シアノ、ニトロ、クロロ、メチル、ブチル、及びメトキシ
から選択される、請求項３記載の化合物。
【請求項５】
　R2が、その各々が、1つ、2つ、3つ、4つ、又は5つの置換基Qで任意に置換されている、
シクロプロピル、シクロヘキシル、フェニル、又はピリジニルであり、
　ここで、任意に、各々の置換基Qが、独立に、シアノ、ニトロ、ハロ、C1-6アルキル、
及びC1-6アルコキシから選択され、ここで、該アルキル及びアルコキシは、1以上の置換
基Qaで各々任意に置換されているか；又は
　ここで、任意に、各々の置換基Qが、独立に、シアノ、ニトロ、クロロ、メチル、ブチ
ル、及びメトキシから選択され、
　ここで、任意に、R2が、シクロプロピル、シクロヘキシル、フェニル、2-クロロフェニ
ル、3-クロロフェニル、4-クロロフェニル、3,4-ジクロロフェニル、3,5-ジクロロフェニ
ル、2,3,4,5-テトラクロロフェニル、4-シアノフェニル、4-ニトロフェニル、4-t-ブチル
フェニル、3,5-ジメチルフェニル、4-メトキシフェニル、又はピリジン-3-イルである、
請求項４記載の化合物。
【請求項６】
　R2が、1以上の置換基Qで任意に置換されたC6-14アリールである、請求項３記載の化合
物。
【請求項７】
　式IVの構造を有する、請求項３記載の化合物、又はその立体異性体、エナンチオマー、
エナンチオマーの混合物、ジアステレオマーの混合物、もしくは同位体変種；又はそれら
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の医薬として許容し得る塩、溶媒和物、もしくは水和物：
【化４】

(式中：
　各々のR6は、独立に、(a)シアノ、ハロ、もしくはニトロ；(b)その各々が1以上の置換
基Qで任意に置換されている、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シ
クロアルキル、C6-14アリール、ヘテロアリール、もしくはヘテロシクリル；又は(c)-B(R
1a)OR1d、-B(OR1a)OR1d、-C(O)R1a、-C(O)OR1a、-C(O)NR1bR1c、-C(NR1a)NR1bR1c、-OR1a

、-OC(O)R1a、-OC(O)OR1a、-OC(O)NR1bR1c、-OC(=NR1a)NR1bR1c、-OS(O)R1a、-OS(O)2R
1a

、-OS(O)NR1bR1c、-OS(O)2NR
1bR1c、-NR1bR1c、-NR1aC(O)R1d、-NR1aC(O)OR1d、-NRaC(O)

NR1bR1c、-NR1aC(=NR1d)NR1bR1c、-NR1aS(O)R1d、-NR1aS(O)2R
1d、-NR1aS(O)NR1bR1c、-N

R1aS(O)2NR
1bR1c、-SR1a、-S(O)R1a、-S(O)2R

1a、-S(O)NR1bR1c、もしくは-S(O)2NR
1bR1c

であり；かつ
　nは、0、1、2、3、4、又は5の整数である)；
又は、
　式XVの構造を有する、請求項３記載の化合物、又はその立体異性体、エナンチオマー、
エナンチオマーの混合物、ジアステレオマーの混合物、もしくは同位体変種；又はそれら
の医薬として許容し得る塩、溶媒和物、もしくは水和物：
【化５】

。
【請求項８】
　R5cが水素である、請求項１～７のいずれか一項記載の化合物。
【請求項９】
　R5dが水素である、請求項１～８のいずれか一項記載の化合物。
【請求項１０】
　R5aが、その各々が1以上の置換基Qで任意に置換されている、C6-14アリール、ヘテロア
リール、又はヘテロシクリルであるか；又は
　R5aが、その各々が、1つ、2つ、3つ、4つ、又は5つの置換基Qで任意に置換されている
、C6-14アリール、ヘテロアリール、又はヘテロシクリルであり、ここで、各々の置換基Q
は、独立に、(a)ハロ、シアノ、ニトロ、及びペンタフルオロスルファニル；(b)その各々
が1以上の置換基Qでさらに任意に置換されている、C1-6アルキル、C6-14アリール、ヘテ
ロアリール、及びヘテロシクリル；並びに(c)-B(R1a)OR1d、-C(O)R1a、-C(O)OR1a、-OR1a

、-NR1bR1c、及び-S(O)2R
1aから選択され、

　ここで、任意に、各々の置換基Qが、独立に、フルオロ、クロロ、ブロモ、シアノ、ニ
トロ、ペンタフルオロスルファニル、メチル、トリフルオロメチル、ヒドロキシメチル、
フェニルチオメチル、フェニル、フルオロフェニル、クロロフェニル、チエニル、トリア
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ゾリル、ピリジニル、ベンゾイミダゾリル、メチルピペラジニル、テトラヒドロピロリル
、モルホリニル、ヒドロキシル、メトキシ、ジフルオロメトキシ、トリフルオロメトキシ
、フルオロベンジルオキシ、クロロチアゾリルメトキシ、ピリミジニルオキシ、トリフル
オロメチルピリミジニルオキシ、トリフルオロメチルピリジニルオキシ、ヒドロキシエト
キシ、ヒドロキシカルボニルメトキシ、アミノ、ジメチルアミノ、ヒドロキシボリル、ア
セチル、ベンジルオキシカルボニル、メチルスルホニル、及びフェニルスルホニルから選
択される、請求項１～９のいずれか一項記載の化合物。
【請求項１１】
　R5aが、1以上の置換基Qで任意に置換されたC6-14アリールであるか；又は
　R5aが、その各々が1以上の置換基Qで任意に置換されている、フェニル又はナフチルで
あるか；又は
　R5aが、1以上の置換基Qで任意に置換されたヘテロアリールであるか；又は
　R5aが、その各々が1以上の置換基Qで任意に置換されている、フラニル　ピロリル、チ
エニル、ピラゾリル、イミダゾリル、イソオキサゾリル、チアゾリル、ピリジニル、ピラ
ジニル、インドリル、ベンゾイミダゾリル、ベンゾ[d][1,2,3]チアジアゾリル、又は4H-
ベンゾ[d][1,3]ジオキシニルであるか；又は
　R5aが、1以上の置換基Qで任意に置換されたヘテロシクリルであるか；又は
　R5aが、その各々が1以上の置換基Qで任意に置換されている、テトラヒドロピロリル、
ピペリジニル、又はピペラジニルであるか；又は
　R5aが、(i)フェニル又はナフト-1-イル；(ii)4-クロロフェニル、4-シアノフェニル、4
-ニトロフェニル、4-ペンタフルオロスルファニルフェニル、4-トリフルオロメチルフェ
ニル、2-チエン-2-イルフェニル、4-(4H-1,2,4-トリアゾール-4-イル)フェニル、4-ピリ
ジン-2-イルフェニル、4-(ベンゾイミダゾール-1-イル)フェニル、4-(4-メチルピペラジ
ン-1-イル)フェニル、2-メトキシフェニル、3-メトキシフェニル、4-メトキシフェニル、
3-(2-ヒドロキシエトキシ)フェニル、4-(2-ヒドロキシエトキシ)フェニル、4-(4-フルオ
ロベンジルオキシ)フェニル、3-(ピリミジン-2-イルオキシ)フェニル、2-ヒドロキシフェ
ニル、4-ヒドロキシフェニル、4-(ピリミジン-2-イルオキシ)フェニル、4-(4-トリフルオ
ロメチルピリミジン-2-イルオキシ)フェニル、4-(5-トリフルオロメチルピリジン-2-イル
オキシ)フェニル、4-(ピリミジン-2-イルオキシ)フェニル、4-(5-トリフルオロメチルピ
リジン-2-イルオキシ)フェニル、2-(ヒドロキシカルボニルメトキシ)フェニル、もしくは
4-メチルスルホニルフェニル；(iii)2-フルオロ-6-クロロフェニル、4-フルオロ-3-シア
ノフェニル、4-フルオロ-2-メチルフェニル、4-フルオロ-2-ヒドロキシフェニル、5-フル
オロ-2-メトキシフェニル、3-フルオロ-4-メトキシフェニル、5-フルオロ-2-メトキシフ
ェニル、3-フルオロ-4-トリフルオロメトキシ-フェニル、2,4-ジクロロフェニル、2-クロ
ロ-6-ヒドロキシフェニル、4-クロロ-2-ヒドロキシフェニル、5-クロロ-2-ヒドロキシフ
ェニル、5-ブロモ-2-ヒドロキシフェニル、2-ニトロ-5-ヒドロキシフェニル、3-ニトロ-4
-ヒドロキシフェニル、4-ニトロ-3-ヒドロキシフェニル、5-ニトロ-2-ヒドロキシフェニ
ル、3-ニトロ-4-メトキシフェニル、5-トリフルオロメチル-2-メトキシフェニル、2-ヒド
ロキシ-4-メチルフェニル、2,4-ジヒドロキシフェニル、2,5-ジヒドロキシフェニル、2-
ヒドロキシ-3-メトキシフェニル、2-ヒドロキシ-4-メトキシフェニル、2-ヒドロキシ-6-
メトキシフェニル、4-ヒドロキシ-3-メトキシフェニル、3-ヒドロキシ-4-ジフルオロメト
キシフェニル、3-メトキシ-4-(2-クロロチアゾール-5-イルメトキシ)フェニル、もしくは
5-(ヒドロキシボリル)-2-メトキシフェニル；(iv)3,5-ジフルオロ-4-ヒドロキシフェニル
、2,4-ジクロロ-6-ヒドロキシフェニル、2,3-ジメチル-4-メトキシフェニル、4-ヒドロキ
シ-3,5-ジメチルフェニル、4-ヒドロキシ-2,6-ジメチルフェニル、4-ヒドロキシ-3,5-ジ
メチルフェニル、2,4,6-トリヒドロキシフェニル、3-ヒドロキシ-4,5-ジメトキシフェニ
ル、もしくは4-ヒドロキシ-5-メトキシ-3-ジメチルアミノフェニル；(v)5-(4-クロロフェ
ニル)フラン-2-イル、5-(ヒドロキシメチル)フラン-2-イル、ピロール-2-イル、ピロール
-3-イル、1-フェニルスルホニルピロール-2-イル、チエン-2-イル、2-(ピリジン-2-イル)
チエン-5-イル、3-(4-フルオロフェニル)ピラゾール-4-イル、3-クロロ-5-トリフルオロ
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メチルピラゾール-4-イル、1-メチル-3-フェニルチオメチル-5-クロロピラゾール-4-イル
、1-メチル-3-トリフルオロメチル-5-クロロピラゾール-4-イル、3-(4-フルオロフェニル
)ピラゾール-4-イル、イミダゾール-4-イル、2-エチル-5-メチルイミダゾール-4-イル、2
-フェニル-5-クロロイミダゾール-4-イル、5-メチルイソオキサゾール-5-イル、2-クロロ
-チアゾール-5-イル、2-アミノチアゾール-5-イル、4-メチルチアゾール-5-イル、2-テト
ラヒドロピロール-1-イルピリジン-3-イル、3-テトラヒドロピロール-1-イルピリジン-5-
イル、2-(モルホリン-4-イル)ピリジン-5-イル、2-クロロピリジン-3-イル、2-クロロピ
リジン-5-イル、2-クロロピリジン-6-イル、3-フルオロピリジン-2-イル、2-メトキシピ
リジン-5-イル、ピラジン-2-イル、3,5-ジクロロピラジン-2-イル、ベンゾ[d][1,2,3]チ
アジアゾール-5-イル、2-メチルインドール-3-イル、1-メチル-2-クロロインドール-3-イ
ル、4,5,6,7-テトラフルオロインドール-3-イル、6-フルオロ-4H-ベンゾ[d][1,3]ジオキ
シン-8-イル、もしくはベンゾイミダゾール-2-イル；又は(vi)1-(ベンジルオキシカルボ
ニル)テトラヒドロピロール-2-イル、ピペリジン-4-イル、1-メチルスルホニルピペリジ
ン-4-イル、もしくは4-アセチルピペラジン-1-イルである、請求項１０記載の化合物。
【請求項１２】
　R5aが、その各々が、1つ、2つ、3つ、4つ、又は5つの置換基Qで任意に置換されている
、フェニル、ナフチル、フラニル　ピロリル、チエニル、ピラゾリル、イミダゾリル、イ
ソオキサゾリル、チアゾリル、ピリジニル、ピラジニル、インドリル、ベンゾイミダゾリ
ル、ベンゾ[d][1,2,3]チアジアゾリル、4H-ベンゾ[d][1,3]ジオキシニル、テトラヒドロ
ピロリル、ピペリジニル、又はピペラジニルであり、
　ここで、任意に、各々の置換基Qが、独立に、(a)ハロ、シアノ、ニトロ、及びペンタフ
ルオロスルファニル；(b)その各々が1以上の置換基Qでさらに任意に置換されている、C1-
6アルキル、C6-14アリール、ヘテロアリール、及びヘテロシクリル；並びに(c)-B(R1a)OR
1d、-C(O)R1a、-C(O)OR1a、-OR1a、-NR1bR1c、及び-S(O)2R

1aから選択されるか、又は
　ここで、任意に、各々の置換基Qが、独立に、フルオロ、クロロ、ブロモ、シアノ、ニ
トロ、ペンタフルオロスルファニル、メチル、トリフルオロメチル、ヒドロキシメチル、
フェニルチオメチル、フェニル、フルオロフェニル、クロロフェニル、チエニル、トリア
ゾリル、ピリジニル、ベンゾイミダゾリル、メチルピペラジニル、テトラヒドロピロリル
、モルホリニル、ヒドロキシル、メトキシ、ジフルオロメトキシ、トリフルオロメトキシ
、フルオロベンジルオキシ、クロロチアゾリルメトキシ、ピリミジニルオキシ、トリフル
オロメチルピリミジニルオキシ、トリフルオロメチルピリジニルオキシ、ヒドロキシエト
キシ、ヒドロキシカルボニルメトキシ、アミノ、ジメチルアミノ、ヒドロキシボリル、ア
セチル、ベンジルオキシカルボニル、メチルスルホニル、及びフェニルスルホニルから選
択される、請求項１０記載の化合物。
【請求項１３】
　R3が、任意に、水素であり、
　R1が、任意に、水素であり、
　R4がCN、アミノカルボニル又は-C(O)N=CR4aR4bであり、
　任意にR4bが水素であり、
　R4aが、1以上の置換基Qで任意に置換されたC6-14アリールであるか、又は
　任意にR4aが、1以上の置換基Qで任意に置換されたフェニルであるか、又は
　任意にR4aがメトキシフェニルである、請求項１～１２のいずれか一項記載の化合物。
【請求項１４】
　下記からなる群から選択される、請求項１記載の化合物、並びにその立体異性体、エナ
ンチオマー、エナンチオマーの混合物、ジアステレオマーの混合物、及び同位体変種；並
びにそれらの医薬として許容し得る塩、溶媒和物、及び水和物：
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【化６】
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又は
　下記からなる群から選択される、請求項１記載の化合物、並びにその立体異性体、エナ
ンチオマー、エナンチオマーの混合物、ジアステレオマーの混合物、及び同位体変種；並
びにそれらの医薬として許容し得る塩、溶媒和物、及び水和物：
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【化７】
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。
【請求項１５】
　請求項１～１４のいずれか一項記載の化合物、及び1以上の医薬として許容し得る賦形
剤を含む医薬組成物であって、
　任意に、該組成物が、単一用量投与用に製剤化されているか；又は
　該組成物が、経口、非経口、又は静脈内剤形として製剤化されており、任意に、該経口
剤形が錠剤又はカプセル剤である、前記組成物。
【請求項１６】
　第二の治療剤をさらに含む、請求項１５記載の医薬組成物。
【請求項１７】
　対象におけるRCキナーゼ媒介性の障害、疾患もしくは疾病、又は
　対象における好酸球関連の障害、疾患もしくは疾病、又は
　対象における好塩基球関連の障害、疾患もしくは疾病、又は
　対象における肥満細胞関連の障害、疾患もしくは疾病の1以上の症状の治療、予防、又
は改善のための方法に使用するための請求項１～１４のいずれか一項記載の化合物、又は
請求項１５記載の医薬組成物であって、ここで、該方法が該対象に投与することを含む、
前記化合物又は医薬組成物。
【請求項１８】
　対象における炎症性疾患の1以上の症状の治療、予防、又は改善のための方法に使用す
るための請求項１～１４のいずれか一項記載の化合物、又は請求項１５記載の医薬組成物
であって、
　任意に、該障害、疾患又は疾病が、喘息、アレルギー性喘息、運動誘発性喘息、アレル
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ギー性鼻炎、通年性アレルギー性鼻炎、季節性アレルギー性鼻炎、アトピー性皮膚炎、接
触過敏症、接触性皮膚炎、結膜炎、アレルギー性結膜炎、好酸球性気管支炎、食物アレル
ギー、好酸球性胃腸炎、炎症性腸疾患、潰瘍性大腸炎、クローン病、肥満細胞症、高IgE
症候群、全身性エリテマトーデス、乾癬、座瘡、多発性硬化症、同種異系移植拒絶反応、
再灌流傷害、慢性閉塞性肺疾患、チャーグ-ストラウス症候群、副鼻腔炎、好塩基球性白
血病、慢性蕁麻疹、好塩基球性白血球増加症、湿疹、関節炎、関節リウマチ、乾癬性関節
炎、変形性関節症、及び心血管障害からなる群から選択されるか、又は
　任意に、該障害、疾患又は疾病が、喘息、運動誘発性喘息、アレルギー性鼻炎、アトピ
ー性皮膚炎、慢性閉塞性肺疾患、又はアレルギー性結膜炎である、前記化合物又は医薬組
成物。
【請求項１９】
　前記化合物又は医薬組成物が、第二の治療剤と組み合わせて投与される、請求項１７又
は１８記載の使用のための化合物。
【請求項２０】
　RCキナーゼ活性を調節する方法に使用するための請求項１～１４のいずれか一項記載の
化合物、又は請求項１５記載の医薬組成物であって、ここで、該方法が、RCキナーゼを、
該化合物又は医薬組成物と接触させることを含む、前記化合物又は医薬組成物。
【請求項２１】
　式IAの化合物、又はその立体異性体、エナンチオマー、エナンチオマーの混合物、ジア
ステレオマーの混合物、もしくは同位体変種；又はそれらの医薬として許容し得る塩、溶
媒和物、もしくは水和物：

【化８】

(式中：
　R1は、水素、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シクロアルキル
、C6-14アリール、ヘテロアリール、又はヘテロシクリルであり；
　R2は、C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル、又は
-C(O)R1aであり；
　R3は、水素、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シクロアルキル
、C6-14アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル、-C(O)R1a、-C(O)OR1a、-C(O)NR1bR
1c、-C(NR1a)NR1bR1c、-S(O)R1a、-S(O)2R

1a、-S(O)NR1bR1c、又は-S(O)2NR
1bR1cであり

；
　R4は、シアノ、アミノカルボニル、-C(O)N=CR4aR4b、又は-C(O)NR4aR4bであり；
　ここで：
　R4aは、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シクロアルキル、C6-1
4アリール、ヘテロアリール、又はヘテロシクリルであり；かつ
　R4bは、独立に、水素、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シクロ
アルキル、C6-14アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル、-C(O)R1a、-C(O)OR1a、-C
(O)NR1bR1c、-C(NR1a)NR1bR1c、-S(O)R1a、-S(O)2R

1a、-S(O)NR1bR1c、又は-S(O)2NR
1bR1

cであり；
　R5は、-N(R5e)CR5aR5cR5dであり；
　ここで：
　R5aは、C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、ヘテロアリール、又はヘテロシクリル
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であり；
　R5c及びR5dは、各々独立に、水素、ハロ、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキ
ニル、C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、ヘテロアリール、又はヘテロシクリルであ
り；かつ
　R5eは、水素、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シクロアルキル
、C6-14アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクリル、-C(O)R1a、-C(O)OR1a、-C(O)NR1bR
1c、-C(NR1a)NR1bR1c、-S(O)R1a、-S(O)2R

1a、-S(O)NR1bR1c、又は-S(O)2NR
1bR1cであり

；かつ
　各々のR1a、R1b、R1c、及びR1dは、独立に、水素、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2
-6アルキニル、C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、ヘテロアリール、もしくはヘテロ
シクリルであるか；又はR1a及びR1cは、それらが結合しているC及びN原子と一緒に、ヘテ
ロシクリルを形成するか；又はR1b及びR1cは、それらが結合しているN原子と一緒に、ヘ
テロシクリルを形成し；
　ここで、各々のアルキル、アルケニル、アルキニル、シクロアルキル、アリール、ヘテ
ロアリール、及びヘテロシクリルは、1以上の置換基Qで任意に置換されており、ここで、
各々のQは、独立に、(a)オキソ、シアノ、ハロ、ニトロ、及びペンタフルオロスルファニ
ル；(b)その各々が、1以上の置換基Qaでさらに任意に置換されている、C1-6アルキル、C2
-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、C7-15アラルキ
ル、ヘテロアリール、ヘテロアラルキル、ヘテロシクリル、及びヘテロシクリル-C1-6ア
ルキル；並びに(c)-B(Ra)ORd、-B(ORa)ORd、-C(O)Ra、-C(O)ORa、-C(O)NRbRc、-C(NRa)NR
bRc、-ORa、-OC(O)Ra、-OC(O)ORa、-OC(O)NRbRc、-OC(=NRa)NRbRc、-OS(O)Ra、-OS(O)2R

a

、-OS(O)NRbRc、-OS(O)2NR
bRc、-NRbRc、-NRaC(O)Rd、-NRaC(O)ORd、-NRaC(O)NRbRc、-NR

aC(=NRd)NRbRc、-NRaS(O)Rd、-NRaS(O)2R
d、-NRaS(O)NRbRc、-NRaS(O)2NR

bRc、-P(O)RaRd

、-P(O)(ORa)Rd、-P(O)(ORa)(ORd)、-SRa、-S(O)Ra、-S(O)2R
a、-S(O)NRbRc、及び-S(O)2

NRbRcから選択され、ここで、各々のRa、Rb、Rc、及びRdは、独立に、(i)水素；(ii)1以
上の置換基Qaで各々任意に置換された、C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル
、C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、C7-15アラルキル、ヘテロアリール、ヘテロア
ラルキル、ヘテロシクリル、もしくはヘテロシクリル-C1-6アルキルであるか；又は(iii)
Rb及びRcは、それらが結合しているN原子と一緒に、1以上の置換基Qaで任意に置換された
ヘテロシクリルを形成し；
　ここで、各々のQaは、独立に、(a)オキソ、シアノ、ハロ、ニトロ、及びペンタフルオ
ロスルファニル；(b)C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-6アルキニル、C3-10シクロアル
キル、C6-14アリール、C7-15アラルキル、ヘテロアリール、ヘテロアラルキル、ヘテロシ
クリル、及びヘテロシクリル-C1-6アルキル；並びに(c)-B(Re)ORg、-B(ORe)ORg、-C(O)Re

、-C(O)ORe、-C(O)NRfRg、-C(NRe)NRfRg、-ORe、-OC(O)Re、-OC(O)ORe、-OC(O)NRfRg、-O
C(=NRe)NRfRg、-OS(O)Re、-OS(O)2R

e、-OS(O)NRfRg、-OS(O)2NR
fRg、-NRfRg、-NReC(O)Rh

、-NReC(O)ORf、-NReC(O)NRfRg、-NReC(=NRh)NRfRg、-NReS(O)Rh、-NReS(O)2R
h、-NReS(O

)NRfRg、-NReS(O)2NR
fRg、-P(O)ReRh、-P(O)(ORe)Rh、-P(O)(ORe)(ORh)、-SRe、-S(O)Re

、-S(O)2R
e、-SF5、-S(O)NRfRg、及び-S(O)2NR

fRgからなる群から選択され；ここで、各
々のRe、Rf、Rg、及びRhは、独立に、(i)水素；(ii)C1-6アルキル、C2-6アルケニル、C2-
6アルキニル、C3-10シクロアルキル、C6-14アリール、C7-15アラルキル、ヘテロアリール
、ヘテロアラルキル、ヘテロシクリル、もしくはヘテロシクリル-C1-6アルキルであるか
；又は(iii)Rf及びRgは、それらが結合しているN原子と一緒に、ヘテロシクリルを形成す
る)。
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