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(57)【特許請求の範囲】
【請求項１】
　少なくとも１種の下記式（Ｉ）のＣ－グリコシド誘導体、それらの化粧品として許容可
能な塩、それらの溶媒和物、並びに水和物、及びそれらの異性体を皮膚用美白剤及び／又
は抗褐色化剤として含有する、皮膚の美白及び／又は抗褐色化用組成物。
【化１】

　式中、
－　Ｒは、以下を表す：
　-　飽和の直鎖状Ｃ１～Ｃ１０のアルキル基、不飽和の直鎖状Ｃ２～Ｃ１０のアルキル
基、又は飽和もしくは不飽和の、分岐状のＣ３～Ｃ１０のアルキル基（但し、置換フェニ
ル基を除く。）；
前記基を構成する炭化水素鎖は、任意選択により以下の：
　　-　－ＯＲ４、
　　-　－ＣＯＯＲ４、
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　　-　－ＣＯＮＨＲ４、
（ここでＲ４は、水素原子、飽和の直鎖状Ｃ１～Ｃ１２のアルキル、不飽和の直鎖状Ｃ２

～Ｃ３０のアルキル、及び飽和もしくは不飽和の、分岐状もしくは環状のＣ３～Ｃ３０の
アルキルである）、
から選択される少なくとも１種の基で置換されていてもよく；
－　Ｘは以下の群：
【化２】

から選択される基を表し、
ここで、Ｒ’１は水素原子、－ＯＨ基、もしくはＲ基を表し、Ｒは上で定義したとおりで
あり；
－　Ｓは、Ｌ又はＤ系列のピラノース又はフラノース型のモノサッカライドを表し、前記
モノサッカライドは、フリーのヒドロキシル基で置換されていてよく、
－　Ｓ－ＣＨ２－Ｘ結合は、αもしくはβであることができるＣ－アノメリック性をもつ
結合を表す。
【請求項２】
　褐色になった皮膚の色を淡色化及び／又は白色化及び／又は均一にし、加齢による褐色
色素沈着斑及び／又は染み及び／又はそばかすの形成防止及び／又は除去するための、請
求項１に記載の組成物。
【請求項３】
　色素沈着疾患を治療するための組成物を調製するための、少なくとも１種の下記式（Ｉ
）のＣ－グリコシド誘導体、それらの化粧品として許容可能な塩、それらの溶媒和物、並
びに水和物、及びそれらの異性体の使用。
【化３】

　式中、
－　Ｒは、以下を表す：
　-　飽和の直鎖状Ｃ１～Ｃ１０のアルキル基、不飽和の直鎖状Ｃ２～Ｃ１０のアルキル
基、又は飽和もしくは不飽和の、分岐状のＣ３～Ｃ１０のアルキル基（但し、置換フェニ
ル基を除く。）；
前記基を構成する炭化水素鎖は、任意選択により以下の：
　　-　－ＯＲ４、
　　-　－ＣＯＯＲ４、
　　-　－ＣＯＮＨＲ４、
ここでＲ４は、水素原子、飽和の直鎖状Ｃ１～Ｃ１２のアルキル、不飽和の直鎖状Ｃ２～
Ｃ３０のアルキル、及び飽和もしくは不飽和の、分岐状もしくは環状のＣ３～Ｃ３０のア
ルキル、
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から選択される少なくとも１種の基で置換されていてもよく；
－　Ｘは以下の群：
【化４】

から選択される基を表し、
ここで、Ｒ’１は水素原子、－ＯＨ基、もしくはＲ基を表し、Ｒは上で定義したとおりで
あり；
－　Ｓは、Ｌ又はＤ系列のピラノース又はフラノース型のモノサッカライドを表し、前記
モノサッカライドは、必然的なフリーのヒドロキシル基で置換されていてよく、
－　Ｓ－ＣＨ２－Ｘ結合は、αもしくはβであることができるＣ－アノメリック性をもつ
結合を表す。
【請求項４】
　前記組成物が、前腕の黒皮症、突発性黒皮症、妊娠又エストロン／プロゲストゲン避妊
に伴う色素過剰症、ＰＵＶＡ黒子症、偶発性色素過剰症、白皮もしくは白斑に起因する色
素過剰症を治療するためのものである、請求項３に記載の使用。
【請求項５】
　前記誘導体が下記のものから選択される、請求項１又は２に記載の組成物。
１．　　C-β-D-キシロピラノシド-n-プロパン-2-オン；
２．　　C-α-D-キシロピラノシド-n-プロパン-2-オン；
３．　　1-[2-(3-ヒドロキシプロピルアミノ)プロピル]-C-β-D-キシロピラノース；
４．　　1-[2-(3-ヒドロキシプロピルアミノ)プロピル]-C-α-D-キシロピラノース；
５．　　C-β-D-キシロピラノシド-2-ヒドロキシプロパン；
６．　　C-α-D-キシロピラノシド-2-ヒドロキシプロパン；
７．　　C-β-D-キシロピラノシド-2-アミノプロパン；
８．　　C-α-D-キシロピラノシド-2-アミノプロパン；
９．　　C-β-D-キシロピラノシド-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１０．　C-α-D-キシロピラノシド-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１１．　3-メチル-4-(C-β-D-キシロピラノシド)酪酸エチルエステル；
１２．　3-メチル-4-(C-α-D-キシロピラノシド)酪酸エチルエステル；
１３．　6-(C-β-D-キシロピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
１４．　6-(C-α-D-キシロピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
１５．　6-(C-β-D-キシロピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１６．　6-(C-α-D-キシロピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１７．　6-(C-β-D-キシロピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
１８．　6-(C-α-D-キシロピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
１９．　6-(C-β-D-キシロピラノシド)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
２０．　6-(C-α-D-キシロピラノシド)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
２１．　1-(C-β-D-キシロピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
２２．　1-(C-α-D-キシロピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
２３．　5-(C-β-D-キシロピラノシド)-4-ケトペンタン酸；
２４．　5-(C-α-D-キシロピラノシド)-4-ケトペンタン酸；
２５．　5-(C-β-D-キシロピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
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２６．　5-(C-α-D-キシロピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
２７．　5-(C-β-D-キシロピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
２８．　5-(C-α-D-キシロピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
２９．　5-(C-β-D-キシロピラノシド)-4-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
３０．　5-(C-α-D-キシロピラノシド)-4-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
３１．　1-(C-β-D-キシロピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
３２．　1-(C-α-D-キシロピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
３３．　1-(C-β-D-フコピラノシド)プロパン-2-オン；
３４．　1-(C-α-D-フコピラノシド)プロパン-2-オン；
３５．　1-(C-β-L-フコピラノシド)プロパン-2-オン；
３６．　1-(C-α-L-フコピラノシド)プロパン-2-オン；
３７．　1-(C-β-D-フコピラノシド)-2-ヒドロキシプロパン；
３８．　1-(C-α-D-フコピラノシド)-2-ヒドロキシプロパン；
３９．　1-(C-β-L-フコピラノシド)-2-ヒドロキシプロパン；
４０．　1-(C-α-L-フコピラノシド)-2-ヒドロキシプロパン；
４１．　1-(C-β-D-フコピラノシド)-2-アミノプロパン；
４２．　1-(C-α-D-フコピラノシド)-2-アミノプロパン；
４３．　1-(C-β-L-フコピラノシド)-2-アミノプロパン；
４４．　1-(C-α-L-フコピラノシド)-2-アミノプロパン；
４５．　1-(C-β-D-フコピラノシド)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
４６．　1-(C-α-D-フコピラノシド)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
４７．　1-(C-β-L-フコピラノシド)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
４８．　1-(C-α-L-フコピラノシド)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
４９．　3-メチル-4-(C-β-D-フコピラノシド)酪酸エチルエステル；
５０．　3-メチル-4-(C-α-D-フコピラノシド)酪酸エチルエステル；
５１．　3-メチル-4-(C-β-L-フコピラノシド)酪酸エチルエステル；
５２．　3-メチル-4-(C-α-L-フコピラノシド)酪酸エチルエステル；
５３．　6-(C-β-D-フコピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
５４．　6-(C-α-D-フコピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
５５．　6-(C-β-L-フコピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
５６．　6-(C-α-L-フコピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
５７．　6-(C-β-D-フコピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
５８．　6-(C-α-D-フコピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
５９．　6-(C-β-L-フコピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
６０．　6-(C-α-L-フコピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
６１．　6-(C-β-D-フコピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
６２．　6-(C-α-D-フコピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
６３．　6-(C-β-L-フコピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
６４．　6-(C-α-L-フコピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
６５．　1-(C-β-D-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
６６．　1-(C-α-D-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
６７．　1-(C-β-L-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
６８．　1-(C-α-L-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
６９．　5-(C-β-D-フコピラノシド)-4-ケトペンタン酸；
７０．　5-(C-α-D-フコピラノシド)-4-ケトペンタン酸；
７１．　5-(C-β-L-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール)-4-ケトペンタン酸；
７２．　5-(C-α-L-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール)-4-ケトペンタン酸；
７３．　5-(C-β-D-フコピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
７４．　5-(C-α-D-フコピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
７５．　5-(C-β-L-フコピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；



(5) JP 5390066 B2 2014.1.15

10

20

30

40

50

７６．　5-(C-α-L-フコピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
７７．　5-(C-β-D-フコピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
７８．　5-(C-α-D-フコピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
７９．　5-(C-β-L-フコピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
８０．　5-(C-α-L-フコピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
８１．　1-(C-β-D-フコピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
８２．　1-(C-α-D-フコピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
８３．　1-(C-β-L-フコピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
８４．　1-(C-α-L-フコピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
８５．　1-(C-β-D-グルコピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
８６．　1-(C-α-D-グルコピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
８７．　1-(C-β-D-グルコピラノシル)-2-アミノプロパン；
８８．　1-(C-α-D-グルコピラノシル)-2-アミノプロパン；
８９．　1-(C-β-D-グルコピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
９０．　1-(C-α-D-グルコピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
９１．　3-メチル-4-(C-β-D-グルコピラノシル)酪酸エチルエステル；
９２．　3-メチル-4-(C-α-D-グルコピラノシル)酪酸エチルエステル；
９３．　6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
９４．　6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
９５．　6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
９６．　6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
９７．　6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
９８．　6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
９９．　6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１００．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１０１．1-(C-β-D-グルコピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１０２．1-(C-α-D-グルコピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１０３．6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１０４．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１０５．6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１０６．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１０７．6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１０８．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１０９．6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１１０．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１１１．1-(C-β-D-グルコピラノシル)ペンタン-2,5-ジオール；
１１２．1-(C-α-D-グルコピラノシル)ペンタン-2,5-ジオール；
１１３．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
１１４．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
１１５．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-2-アミノプロパン；
１１６．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-2-アミノプロパン；
１１７．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１１８．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１１９．3-メチル-4-(C-β-D-ガラクトピラノシル)酪酸エチルエステル；
１２０．3-メチル-4-(C-α-D-ガラクトピラノシル)酪酸エチルエステル；
１２１．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
１２２．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
１２３．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１２４．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１２５．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
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１２６．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
１２７．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１２８．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１２９．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１３０．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１３１．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１３２．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１３３．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１３４．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１３５．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１３６．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１３７．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１３８．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１３９．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)ペンタン-2,6-ジオール；
１４０．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)ペンタン-2,6-ジオール；
１４１．1-(C-β-D-フコフラノシル)プロパン-2-オン；
１４２．1-(C-α-D-フコフラノシル)プロパン-2-オン；
１４３．1-(C-β-L-フコフラノシル)プロパン-2-オン；
１４４．1-(C-α-L-フコフラノシル)プロパン-2-オン；
１４５．3’-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)プロパン-2’-オン；
１４６．3’-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)プロパン-2’-オン；
１４７．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
１４８．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-2-アミノプロパン；
１４９．1-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１５０．1-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１５１．3-メチル-4-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)酪酸エチルエステル；
１５２．3-メチル-4-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)酪酸エチルエステル；
１５３．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
１５４．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
１５５．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１５６．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１５７．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
１５８．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
１５９．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１６０．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１６１．1-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１６２．1-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１６３．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１６４．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１６５．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１６６．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１６７．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１６８．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１６９．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１７０．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１７１．1-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)ペンタン-2,5-ジオール；
１７２．1-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)ペンタン-2,5-ジオール
【請求項６】
　前記誘導体が下記のものから選択される、請求項３又は４に記載の使用。
１．　　C-β-D-キシロピラノシド-n-プロパン-2-オン；
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２．　　C-α-D-キシロピラノシド-n-プロパン-2-オン；
３．　　1-[2-(3-ヒドロキシプロピルアミノ)プロピル]-C-β-D-キシロピラノース；
４．　　1-[2-(3-ヒドロキシプロピルアミノ)プロピル]-C-α-D-キシロピラノース；
５．　　C-β-D-キシロピラノシド-2-ヒドロキシプロパン；
６．　　C-α-D-キシロピラノシド-2-ヒドロキシプロパン；
７．　　C-β-D-キシロピラノシド-2-アミノプロパン；
８．　　C-α-D-キシロピラノシド-2-アミノプロパン；
９．　　C-β-D-キシロピラノシド-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１０．　C-α-D-キシロピラノシド-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１１．　3-メチル-4-(C-β-D-キシロピラノシド)酪酸エチルエステル；
１２．　3-メチル-4-(C-α-D-キシロピラノシド)酪酸エチルエステル；
１３．　6-(C-β-D-キシロピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
１４．　6-(C-α-D-キシロピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
１５．　6-(C-β-D-キシロピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１６．　6-(C-α-D-キシロピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１７．　6-(C-β-D-キシロピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
１８．　6-(C-α-D-キシロピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
１９．　6-(C-β-D-キシロピラノシド)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
２０．　6-(C-α-D-キシロピラノシド)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
２１．　1-(C-β-D-キシロピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
２２．　1-(C-α-D-キシロピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
２３．　5-(C-β-D-キシロピラノシド)-4-ケトペンタン酸；
２４．　5-(C-α-D-キシロピラノシド)-4-ケトペンタン酸；
２５．　5-(C-β-D-キシロピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
２６．　5-(C-α-D-キシロピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
２７．　5-(C-β-D-キシロピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
２８．　5-(C-α-D-キシロピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
２９．　5-(C-β-D-キシロピラノシド)-4-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
３０．　5-(C-α-D-キシロピラノシド)-4-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
３１．　1-(C-β-D-キシロピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
３２．　1-(C-α-D-キシロピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
３３．　1-(C-β-D-フコピラノシド)プロパン-2-オン；
３４．　1-(C-α-D-フコピラノシド)プロパン-2-オン；
３５．　1-(C-β-L-フコピラノシド)プロパン-2-オン；
３６．　1-(C-α-L-フコピラノシド)プロパン-2-オン；
３７．　1-(C-β-D-フコピラノシド)-2-ヒドロキシプロパン；
３８．　1-(C-α-D-フコピラノシド)-2-ヒドロキシプロパン；
３９．　1-(C-β-L-フコピラノシド)-2-ヒドロキシプロパン；
４０．　1-(C-α-L-フコピラノシド)-2-ヒドロキシプロパン；
４１．　1-(C-β-D-フコピラノシド)-2-アミノプロパン；
４２．　1-(C-α-D-フコピラノシド)-2-アミノプロパン；
４３．　1-(C-β-L-フコピラノシド)-2-アミノプロパン；
４４．　1-(C-α-L-フコピラノシド)-2-アミノプロパン；
４５．　1-(C-β-D-フコピラノシド)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
４６．　1-(C-α-D-フコピラノシド)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
４７．　1-(C-β-L-フコピラノシド)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
４８．　1-(C-α-L-フコピラノシド)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
４９．　3-メチル-4-(C-β-D-フコピラノシド)酪酸エチルエステル；
５０．　3-メチル-4-(C-α-D-フコピラノシド)酪酸エチルエステル；
５１．　3-メチル-4-(C-β-L-フコピラノシド)酪酸エチルエステル；
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５２．　3-メチル-4-(C-α-L-フコピラノシド)酪酸エチルエステル；
５３．　6-(C-β-D-フコピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
５４．　6-(C-α-D-フコピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
５５．　6-(C-β-L-フコピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
５６．　6-(C-α-L-フコピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
５７．　6-(C-β-D-フコピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
５８．　6-(C-α-D-フコピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
５９．　6-(C-β-L-フコピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
６０．　6-(C-α-L-フコピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
６１．　6-(C-β-D-フコピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
６２．　6-(C-α-D-フコピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
６３．　6-(C-β-L-フコピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
６４．　6-(C-α-L-フコピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
６５．　1-(C-β-D-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
６６．　1-(C-α-D-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
６７．　1-(C-β-L-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
６８．　1-(C-α-L-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
６９．　5-(C-β-D-フコピラノシド)-4-ケトペンタン酸；
７０．　5-(C-α-D-フコピラノシド)-4-ケトペンタン酸；
７１．　5-(C-β-L-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール)-4-ケトペンタン酸；
７２．　5-(C-α-L-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール)-4-ケトペンタン酸；
７３．　5-(C-β-D-フコピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
７４．　5-(C-α-D-フコピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
７５．　5-(C-β-L-フコピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
７６．　5-(C-α-L-フコピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
７７．　5-(C-β-D-フコピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
７８．　5-(C-α-D-フコピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
７９．　5-(C-β-L-フコピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
８０．　5-(C-α-L-フコピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
８１．　1-(C-β-D-フコピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
８２．　1-(C-α-D-フコピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
８３．　1-(C-β-L-フコピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
８４．　1-(C-α-L-フコピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
８５．　1-(C-β-D-グルコピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
８６．　1-(C-α-D-グルコピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
８７．　1-(C-β-D-グルコピラノシル)-2-アミノプロパン；
８８．　1-(C-α-D-グルコピラノシル)-2-アミノプロパン；
８９．　1-(C-β-D-グルコピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
９０．　1-(C-α-D-グルコピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
９１．　3-メチル-4-(C-β-D-グルコピラノシル)酪酸エチルエステル；
９２．　3-メチル-4-(C-α-D-グルコピラノシル)酪酸エチルエステル；
９３．　6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
９４．　6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
９５．　6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
９６．　6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
９７．　6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
９８．　6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
９９．　6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１００．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１０１．1-(C-β-D-グルコピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
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１０２．1-(C-α-D-グルコピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１０３．6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１０４．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１０５．6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１０６．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１０７．6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１０８．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１０９．6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１１０．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１１１．1-(C-β-D-グルコピラノシル)ペンタン-2,5-ジオール；
１１２．1-(C-α-D-グルコピラノシル)ペンタン-2,5-ジオール；
１１３．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
１１４．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
１１５．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-2-アミノプロパン；
１１６．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-2-アミノプロパン；
１１７．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１１８．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１１９．3-メチル-4-(C-β-D-ガラクトピラノシル)酪酸エチルエステル；
１２０．3-メチル-4-(C-α-D-ガラクトピラノシル)酪酸エチルエステル；
１２１．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
１２２．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
１２３．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１２４．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１２５．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
１２６．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
１２７．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１２８．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１２９．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１３０．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１３１．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１３２．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１３３．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１３４．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１３５．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１３６．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１３７．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１３８．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１３９．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)ペンタン-2,6-ジオール；
１４０．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)ペンタン-2,6-ジオール；
１４１．1-(C-β-D-フコフラノシル)プロパン-2-オン；
１４２．1-(C-α-D-フコフラノシル)プロパン-2-オン；
１４３．1-(C-β-L-フコフラノシル)プロパン-2-オン；
１４４．1-(C-α-L-フコフラノシル)プロパン-2-オン；
１４５．3’-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)プロパン-2’-オン；
１４６．3’-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)プロパン-2’-オン；
１４７．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
１４８．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-2-アミノプロパン；
１４９．1-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１５０．1-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１５１．3-メチル-4-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)酪酸エチルエステル；
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１５２．3-メチル-4-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)酪酸エチルエステル；
１５３．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
１５４．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
１５５．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１５６．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１５７．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
１５８．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
１５９．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１６０．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１６１．1-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１６２．1-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１６３．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１６４．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１６５．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１６６．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１６７．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１６８．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１６９．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１７０．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１７１．1-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)ペンタン-2,5-ジオール；
１７２．1-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)ペンタン-2,5-ジオール
【請求項７】
　前記Ｃ－グリコシド誘導体が、組成物の総重量の０．０００１重量％～２５重量％の量
で用いられることを特徴とする、請求項１、２、又は５に記載の組成物。
【請求項８】
　前記Ｃ－グリコシド誘導体が、組成物の総重量の０．００１重量％～１０重量％の量で
用いられることを特徴とする、請求項７に記載の組成物。
【請求項９】
　前記Ｃ－グリコシド誘導体が、組成物の総重量の０．０００１重量％～２５重量％の量
で用いられることを特徴とする、請求項３、４、又は６に記載の使用。
【請求項１０】
　前記Ｃ－グリコシド誘導体が、組成物の総重量の０．００１重量％～１０重量％の量で
用いられることを特徴とする、請求項９に記載の使用。
【請求項１１】
　前記Ｃ－グリコシド誘導体が、少なくとも１種の脱色剤及び／又は少なくとも１種の有
機光保護剤及び／又は少なくとも１種の無機光保護剤との組み合わせで用いられることを
特徴とする、請求項１、２、５、７、及び８のいずれか一項に記載の組成物。
【請求項１２】
　前記Ｃ－グリコシド誘導体が、少なくとも１種の脱色剤及び／又は少なくとも１種の有
機光保護剤及び／又は少なくとも１種の無機光保護剤との組み合わせで用いられることを
特徴とする、請求項３、４、６、９、及び１０のいずれか一項に記載の使用。
【発明の詳細な説明】
【技術分野】
【０００１】
　本発明は皮膚の脱色及び／又は美白のための、Ｃ－グリコシド化合物の使用に関する。
【背景技術】
【０００２】
　ヒトの皮膚の色は様々な因子、特に一年のうちの季節、人種及び性別に左右され、メラ
ノサイトによって産生されるメラニンの性質及び濃度によって主に決定される。メラノサ
イトは、特有の細胞小器官であるメラノソームによってメラニンを合成する特化された細
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胞である。さらに、その生涯の様々な時期に、いくらかの人々は、不均一な外観を皮膚に
与える、皮膚の外観及びより詳細にはより色が濃く及び／又はより強く着色した染み、に
直面している。これらの染みはまた、皮膚の表面にあるケラチノサイト中の高濃度のメラ
ニンによるものでもある。
【０００３】
　非常に有効である無害な局所的脱色性物質の使用が、メラノサイト機能亢進による局所
的色素過剰症、例えば、妊娠時に生じる突発性黒色種（「妊娠黒皮症」又は褐色斑）又は
エストロン／プロゲストゲン避妊（良性のメラノサイト機能亢進及び増殖による局在化し
た色素過剰症）、例えば、光線性ほくろとして知られる老人性色素斑、偶発性色素過剰症
（光感作又は外傷後の治癒によるものかもしれない）、並びに特定の白子、例えば白斑、
の治療の観点から、特に非常に求められている。後者の状態（皮膚により白い外観を与え
る傷をもたらしうる治癒）に対して、その傷害を受けた皮膚に再び色素を与えうるという
要求に対しては、最終的な結果は、残りの正常な皮膚の領域を脱色して、皮膚全体に均一
な白い色を付与することである。
【０００４】
　皮膚の色素の形成のメカニズム、すなわちメラニンの形成について言えば、特に複雑で
あり、図式的には以下の主要段階を含んでいる：
　チロシン　--->　ドーパ　--->　ドーパキノン　--->　ドーパクロム　--->　メラニン
【０００５】
　チロシナーゼ（モノフェノールジヒドロキシルフェニルアラニン：オキシジェンオキシ
ドリダクターゼ　ＥＣ　１．１４．１８．１）は、上記反応シーケンス中に含まれる必須
の酵素である。特に、チロシナーゼは、そのヒドロキシラーゼ活性によってチロシンの変
換反応を触媒してドーパ（ジヒドロキシフェニルアラニン）を与え、そのオキシダーゼ活
性によってドーパの変換反応でドーパキノンを与える。このチロシナーゼは、特定の生物
学的因子の影響下で、成熟状態にある場合にのみ作用する。
【０００６】
　脱色性物質は、メラニン産生に関与する酵素の１つを阻害すること若しくはメラニンの
合成シーケンス中の化学物質の１つに対する構造的類似体として挿入されることのいずれ
かによって、メラニン産生が起こる表皮メラノサイトの活性に直接作用することができ及
び／又はメラニンの生合成の１つの段階を妨害でき、したがってこのシーケンスがブロッ
クされ、それにより脱色を確実にすることができる。
【０００７】
　脱色剤として最も通常用いられる物質は、特にヒドロキノン及びその誘導体であり、特
にそのエーテル類、例えば、ヒドロキノンモノメチルエーテル及びモノエチルエーテルで
ある。しかし、これらの化合物は、望ましくない影響、例えば、高濃度での使用、敏感肌
、もしくは皮膚疾患を示している肌などの特定の状況において、赤色皮膚斑の外観などを
もたらしうる。
【０００８】
　さらに、チロシナーゼの活性化の阻害剤として、コウジ酸の使用が通常行われており、
これはこの酵素の活性部位に存在する銅に配位する。しかし、この化合物は溶液中で不安
定であることがわかっており、このことがその配合を複雑にしている。
【特許文献１】ＥＰ１３４５９１９
【発明の開示】
【発明が解決しようとする課題】
【０００９】
　公知のものと同様に有効な作用をもつヒトの皮膚用の新規な美白剤であって、組成物中
で安定であり、皮膚に対して、刺激性がなく、非毒性で、及び／又は非アレルギー性であ
るか、あるいは増強された作用をもち少量で用いることができ、観察される副作用を顕著
に低減する美白剤に対する要求がまだ存在する。
【課題を解決するための手段】
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【００１０】
　この点で、出願人は驚くべきこと且つ予期せぬことに、特定のＣ－グリコシド化合物が
、細胞毒性を示すことなく、良好な脱色活性を示すことを発見した。
【００１１】
　Ｃ－グリコシドは、プロテオグリカン及びグリコサミノグリカンの合成を誘導する特性
を有し、したがって皮膚の細胞外マトリクスを強化することに寄与するとして既にＥＰ１
３４５９１９に開示されている。
【００１２】
　さらに詳細には、本発明の目的はしたがって、少なくとも１種の下記式（Ｉ）の化合物
、それらの化粧品として許容可能な塩、それらの溶媒和物、並びに水和物、及びそれらの
異性体の、化粧品又は医薬品、特に皮膚科学用の使用である。
【化１】

　式中、
－　Ｒは、以下を表す：
　-　飽和の直鎖状Ｃ１～Ｃ２０、特にＣ１～Ｃ１０のアルキル基、不飽和の直鎖状Ｃ２

～Ｃ２０、特にＣ２～Ｃ１０のアルキル基、又は飽和もしくは不飽和の、分岐状もしくは
環状のＣ３～Ｃ２０、特にＣ３～Ｃ１０のアルキル基（但し、置換フェニル基を除く。）
；
　-　飽和の直鎖状Ｃ１～Ｃ２０、特にＣ１～Ｃ１０のヒドロフルオロ－もしくはパーフ
ルオロアルキル基、不飽和の直鎖状Ｃ２～Ｃ２０、特にＣ２～Ｃ１０のヒドロフルオロ－
もしくはパーフルオロアルキル基、又は飽和もしくは不飽和の、分岐状もしくは環状のＣ

３～Ｃ２０、特にＣ３～Ｃ１０のヒドロフルオロ－もしくはパーフルオロアルキル基；
前記基を構成する炭化水素鎖には、適切であれば、以下の： 
　　-　酸素
　　-　硫黄
　　-　窒素、及び
　　-　ケイ素
から選択される１、２、３、又はそれ以上のヘテロ原子が割り込んでいてもよく：
前記基を構成する炭化水素鎖は、任意選択により以下の：
　　-　－ＯＲ４、
　　-　－ＳＲ４、
　　-　－ＮＲ４Ｒ５、
　　-　－ＣＯＯＲ４、
　　-　－ＣＯＮＨＲ４、
　　-　－ＣＮ、
　　-　ハロゲン原子、
　　-　Ｃ１～Ｃ６ヒドロフルオロ－もしくはパーフルオロアルキル基、
　　-　Ｃ３～Ｃ８シクロアルキル基、及び／又は
Ｒ４及びＲ５は互いに独立して、水素原子、飽和の直鎖状Ｃ１～Ｃ３０、特にＣ１～Ｃ１

２のアルキル、パーフルオロアルキル、もしくはヒドロフルオロアルキル基、不飽和の直
鎖状Ｃ２～Ｃ３０、特にＣ２～Ｃ１２のアルキル、パーフルオロアルキル、もしくはヒド
ロフルオロアルキル基、飽和もしくは不飽和の、分岐状もしくは環状のＣ３～Ｃ３０、特



(13) JP 5390066 B2 2014.1.15

10

20

30

40

50

にＣ３～Ｃ１２のアルキル、パーフルオロアルキル、もしくはヒドロフルオロアルキル基
、又はＣ６～Ｃ１０のアリール基、
から選択される少なくとも１種の基で置換されていてもよく；
－　Ｘは以下の群：
【化２】

から選択される基を表し、
Ｒ１、Ｒ２、及びＲ３は互いに独立して、水素原子、もしくはＲ基を表し、Ｒは上で定義
したとおりであり、Ｒ’１は水素原子、－ＯＨ基、もしくはＲ基を表し、Ｒは上で定義し
たとおりであり、Ｒ１はまたＣ６～Ｃ１０アリール基を表すこともでき；
－　Ｓは、モノサッカライド又は２０以下の糖単位、特に６以下の糖単位を、Ｌ及び／又
はＤ系列のピラノース及び／又はフラノース型で含むポリサッカライドを表し、前記モノ
－もしくはポリサッカライドは、必然的なフリーのヒドロキシル基、及び任意選択により
１以上の任意に保護されたアミン官能基で置換されていてよく、
－　Ｓ－ＣＨ２－Ｘ結合は、αもしくはβであることができるＣ－アノメリック性をもつ
結合を表す。
【００１３】
　本発明の関連では、「ハロゲン」の語は塩素、フッ素、臭素、又はヨウ素を意味するも
のとして理解される。
【００１４】
　「ヘテロ原子」の語は、窒素、酸素、又は硫黄を意味するものとして理解される。
【００１５】
　「アリール」の語は、任意選択で１以上のＣ１～Ｃ４アルキル基で置換されていてもよ
い、フェニルを除いた芳香環を意味する。
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【００１６】
　「Ｃ３～Ｃ８のシクロアルキル」の語は、例えば、シクロプロピル、シクロペンチル、
及びシクロヘキシルを含む、３～８の炭素原子を有する脂肪族環を意味する。
【００１７】
　本発明の実施に適したアルキル基のなかでは、メチル、エチル、イソプロピル、ｎ－プ
ロピル、ｎ－ブチル、ｔ－ブチル、イソブチル、ｓｅｃ－ブチル、ペンチル、ｎ－ヘキシ
ル、シクロプロピル、シクロペンチル、シクロヘキシル、及びアリル基を特に挙げること
ができる。
【００１８】
　本発明の一態様によれば、式（Ｉ）のＣ－グリコシド誘導体で、ＳがＬ及び／又はＤ系
列で、ピラノース及び／又はフラノース型の、モノサッカライドもしくは６以下の糖単位
を含むポリサッカライドを用いてよい。前記モノ－もしくはポリサッカライドは、少なく
とも１つの必然的なフリーヒドロキシル基及び／又は任意選択により１以上の必要な保護
されたアミン官能基を表し、Ｘ及びＲはさらに、上述した全ての定義を保っている。
【００１９】
　有利には、本発明のモノサッカライドは、Ｄ－グルコース、Ｄ－ガラクトース、Ｄ－マ
ンノース、Ｄ－キシロース、Ｄ－リキソース、Ｌ－フコース、Ｌ－アラビノース、Ｌ－ラ
ムノース、Ｄ－グルクロン酸、Ｄ－ガラクツロン酸、Ｄ－イズロン酸、Ｎ－アセチル－Ｄ
－グルコサミン、又はＮ－アセチル－Ｄ－ガラクトサミン、及び有利にはＤ－グルコース
、Ｄ－キシロース、Ｎ－アセチル－Ｄ－グルコサミン、又はＬ－フコース、特にＤ－キシ
ロース、から選択されうる。
【００２０】
　さらにとりわけ、６以下の糖単位を有する本発明のポリサッカライドは、Ｄ－マルトー
ス、Ｄ－ラクトース、Ｄ－セロビオース、Ｄ－マルトトリオース；Ｄ－イズロン酸もしく
はＤ－グルクロン酸から選択されるウロン酸をＤ－ガラクトサミン、Ｄ－グルコサミン、
Ｎ－アセチル－Ｄ－ガラクトサミン、もしくはＮ－アセチル－Ｄ－グルコサミンと結合し
たジサッカライド；少なくとも１つのキシロースを含有するオリゴサッカライド（有利に
はキシロビオース、メチルβ－キシロビオシド、キシロトリオース、キシロテトラオース
、キシロペンタオース、及びキシロヘキサオース、特に１－４結合を介して結合した２個
のキシロース分子から構成されるキシロビオース、から選択することができる）から選択
することができる。
【００２１】
　さらにとりわけ、Ｓは、Ｄ－グルコース、Ｄ－キシロース、Ｄ－フコース、Ｄ－ガラク
トース、又はＤ－マルトース、特にＤ－キシロースから選択されるモノサッカライドを表
すことができる。
【００２２】
　本発明の別の態様によれば、式（Ｉ）に対応するＣ－グリコシド誘導体を用いてもよく
、その場合、式（Ｉ）中、Ｘは、－ＣＯ－、－ＣＨ（ＯＨ）－、－ＣＨ（ＮＲ１Ｒ２）－
、又は－ＣＨ（Ｒ）－、特に－ＣＯ－、－ＣＨ（ＯＨ）－、－Ｃ（ＮＨ２）－、－Ｃ（Ｎ
ＨＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＯＨ）－、－Ｃ（ＮＨＰｈ）－、又は－Ｃ（ＣＨ３）－、及びさら
にとりわけ、－ＣＯ－、－ＣＨ（ＯＨ）－、又は－ＣＨ（ＮＨ２）－基、好ましくは、－
ＣＨ（ＯＨ）－基を表し、Ｓ及びＲはなお上で示した全ての定義を保っている。
【００２３】
　本発明の別の態様によれば、式（Ｉ）に対応するＣ－グリコシド誘導体を用いてもよく
、その場合、式（Ｉ）中、Ｒは、飽和で直鎖状のＣ１～Ｃ２０、特にＣ１～Ｃ１０のアル
キル基、不飽和で直鎖状のＣ２～Ｃ２０、特にＣ２～Ｃ１０のアルキル基、又は飽和もし
くは不飽和の、分岐状もしくは環状のＣ３～Ｃ２０、特にＣ３～Ｃ１０のアルキル基（フ
ェニル基を除く）を表し、これは任意選択で、上述したとおり置換されていてもよく、Ｓ
及びＲはなお上述した全ての定義を保っている。好ましくは、Ｒは、直鎖状のＣ１～Ｃ４

、特にＣ１～Ｃ３のアルキル基を表し、これは任意選択で－ＯＨ、－ＣＯＯＨ、又は－Ｃ
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ＯＯＲ’’２で置換されていてもよく、Ｒ’’２は飽和のＣ１～Ｃ４アルキル基、特にエ
チル基である。好ましくは、Ｒは、不飽和で直鎖状のＣ１～Ｃ４、特にＣ１～Ｃ２のアル
キル基、特にエチル基、を表す。
【００２４】
　式（Ｉ）のＣ－グリコシド誘導体の中では、以下のものの使用が好ましい：
－　Ｒは、飽和で直鎖状のＣ１～Ｃ２０、特にＣ１～Ｃ１０のアルキル基、不飽和で直鎖
状のＣ２～Ｃ２０、特にＣ２～Ｃ１０のアルキル基、又は飽和もしくは不飽和の、分岐状
もしくは環状のＣ３～Ｃ２０、特にＣ３～Ｃ１０のアルキル基（フェニル基は除く）を表
し、これは任意選択で上述したように置換されていてもよく；
－　Ｓは、上述したようにモノサッカライドを表し；
－　Ｘは、上述したように、－ＣＯ－、－ＣＨ（ＯＨ）－、－ＣＨ（ＮＲ１Ｒ２）－、又
は－ＣＨ（Ｒ）－を表す。
【００２５】
　好ましくは、式（Ｉ）のＣ－グリコシド誘導体であって以下のものが使用される：
－　Ｒは、直鎖状のＣ１～Ｃ４、特にＣ１～Ｃ３の基であって、任意選択により－ＯＨ、
－ＣＯＯＨ、もしくはＣＯＯＲ’’２によって置換されていてもよく、Ｒ’’２は、飽和
のＣ１～Ｃ４アルキル基、特にエチル基であり；
－　Ｓは、上述したようにモノサッカライドを表し；
－　Ｘは、－ＣＯ－、－ＣＨ（ＯＨ）－、－Ｃ（ＮＨ２）－、－Ｃ（ＮＨＣＨ２ＣＨ２Ｃ
Ｈ２ＯＨ）－、－Ｃ（ＮＨＰｈ）－、又は－Ｃ（ＣＨ３）－、さらにとりわけ、－ＣＯ－
、－ＣＨ（ＯＨ）－、又は－ＣＨ（ＮＨ２）－基から選択される基、好ましくは、－ＣＨ
（ＯＨ）－基を表す。
【００２６】
　好ましくは、式（Ｉ）のＣ－グリコシド誘導体であって以下のものが使用される：
－　Ｒは、不飽和で直鎖状のＣ１～Ｃ４、特にＣ１～Ｃ２のアルキル基、特にエチル基を
表し；
－　Ｓは、上述したようにモノサッカライドを表し、特にＤ－グルコース、Ｄ－キシロー
ス、Ｎ－アセチル－Ｄ－グルコサミン、もしくはＬ－フコース、特にＤ－キシロース、を
表し、；
－　Ｘは、－ＣＯ－、－ＣＨ（ＯＨ）－、又は－Ｃ（ＮＨ２）－、好ましくは－ＣＨ（Ｏ
Ｈ）－基を表す。
【００２７】
　本発明において説明した化合物の非治療上の使用のために許容可能な塩は、上記化合物
の通常の非毒性の塩、例えば、有機もしくは無機酸から形成されるものを包含する。例と
しては、無機酸、例えば、硫酸、塩酸、臭化水素酸、ヨウ化水素酸、リン酸、もしくはホ
ウ酸などの塩が挙げられる。１つ以上のカルボン酸、スルホン酸、もしくはホスホン酸基
を有する有機酸類の塩も挙げることができる。それらは、直鎖状、分岐状、もしくは環状
の脂肪族酸であることができ、又は芳香族酸であることもできる。これらの酸はＯ及びＮ
から選択される１以上のヘテロ原子を、例えばヒドロキシル基の形態で、追加して含むこ
とができる。特に、プロピオン酸、酢酸、テレフタル酸、クエン酸、及び酒石酸を挙げる
ことができる。
【００２８】
　式（Ｉ）の化合物が酸基を有する場合、その酸基（１もしくは２以上）の中和は、無機
塩基、例えば、ＬｉＯＨ、ＮａＯＨ、ＫＯＨ、Ｃａ（ＯＨ）２、ＮＨ４ＯＨ、Ｍｇ（ＯＨ
）２、もしくはＺｎ（ＯＨ）２、又は有機塩基、例えば、一級、二級、若しくは三級アル
キルアミン（例えば、トリエチルアミンまたはブチルアミン）で行うことができる。この
一級、二級、又は三級アルキルアミンは、１つ以上の窒素及び／又は酸素原子を有するこ
とができ、したがって、例えば、１以上のアルコール官能基を有することができる；特に
、２－アミノ－２－メチルプロパノール、トリエタノールアミン、２－（ジメチルアミノ
）プロパノール、もしくは２－アミノ－２－（ヒドロキシメチル）－１，３－プロパンジ
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オールを挙げることができる。リシン又は３－（ジメチルアミノ）プロピルアミンも挙げ
ることができる。
【００２９】
　本発明で説明する化合物に対する許容可能な溶媒和物には、通常の溶媒和物、例えば、
前記化合物の合成の最終段階で、溶媒の存在によって形成されるものなどが含まれる。例
としては、水、又は直鎖状もしくは分岐状アルコール、例えば、エタノールもしくはプロ
パノールの存在による溶媒和物が挙げられる。
【００３０】
　本発明に従って用いられる式（Ｉ）のＣ－グリコシド誘導体の中で、以下のものが特に
好ましい：
１．　　C-β-D-キシロピラノシド-n-プロパン-2-オン；
２．　　C-α-D-キシロピラノシド-n-プロパン-2-オン；
３．　　1-[2-(3-ヒドロキシプロピルアミノ)プロピル]-C-β-D-キシロピラノース；
４．　　1-[2-(3-ヒドロキシプロピルアミノ)プロピル]-C-α-D-キシロピラノース；
５．　　C-β-D-キシロピラノシド-2-ヒドロキシプロパン；
６．　　C-α-D-キシロピラノシド-2-ヒドロキシプロパン；
７．　　C-β-D-キシロピラノシド-2-アミノプロパン；
８．　　C-α-D-キシロピラノシド-2-アミノプロパン；
９．　　C-β-D-キシロピラノシド-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１０．　C-α-D-キシロピラノシド-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１１．　3-メチル-4-(C-β-D-キシロピラノシド)酪酸エチルエステル；
１２．　3-メチル-4-(C-α-D-キシロピラノシド)酪酸エチルエステル；
１３．　6-(C-β-D-キシロピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
１４．　6-(C-α-D-キシロピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
１５．　6-(C-β-D-キシロピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１６．　6-(C-α-D-キシロピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１７．　6-(C-β-D-キシロピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
１８．　6-(C-α-D-キシロピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
１９．　6-(C-β-D-キシロピラノシド)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
２０．　6-(C-α-D-キシロピラノシド)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
２１．　1-(C-β-D-キシロピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
２２．　1-(C-α-D-キシロピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
２３．　5-(C-β-D-キシロピラノシド)-4-ケトペンタン酸；
２４．　5-(C-α-D-キシロピラノシド)-4-ケトペンタン酸；
２５．　5-(C-β-D-キシロピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
２６．　5-(C-α-D-キシロピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
２７．　5-(C-β-D-キシロピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
２８．　5-(C-α-D-キシロピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
２９．　5-(C-β-D-キシロピラノシド)-4-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
３０．　5-(C-α-D-キシロピラノシド)-4-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
３１．　1-(C-β-D-キシロピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
３２．　1-(C-α-D-キシロピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
【００３１】
３３．　1-(C-β-D-フコピラノシド)プロパン-2-オン；
３４．　1-(C-α-D-フコピラノシド)プロパン-2-オン；
３５．　1-(C-β-L-フコピラノシド)プロパン-2-オン；
３６．　1-(C-α-L-フコピラノシド)プロパン-2-オン；
３７．　1-(C-β-D-フコピラノシド)-2-ヒドロキシプロパン；
３８．　1-(C-α-D-フコピラノシド)-2-ヒドロキシプロパン；
３９．　1-(C-β-L-フコピラノシド)-2-ヒドロキシプロパン；
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４０．　1-(C-α-L-フコピラノシド)-2-ヒドロキシプロパン；
４１．　1-(C-β-D-フコピラノシド)-2-アミノプロパン；
４２．　1-(C-α-D-フコピラノシド)-2-アミノプロパン；
４３．　1-(C-β-L-フコピラノシド)-2-アミノプロパン；
４４．　1-(C-α-L-フコピラノシド)-2-アミノプロパン；
４５．　1-(C-β-D-フコピラノシド)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
４６．　1-(C-α-D-フコピラノシド)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
４７．　1-(C-β-L-フコピラノシド)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
４８．　1-(C-α-L-フコピラノシド)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
４９．　3-メチル-4-(C-β-D-フコピラノシド)酪酸エチルエステル；
５０．　3-メチル-4-(C-α-D-フコピラノシド)酪酸エチルエステル；
５１．　3-メチル-4-(C-β-L-フコピラノシド)酪酸エチルエステル；
５２．　3-メチル-4-(C-α-L-フコピラノシド)酪酸エチルエステル；
５３．　6-(C-β-D-フコピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
５４．　6-(C-α-D-フコピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
５５．　6-(C-β-L-フコピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
５６．　6-(C-α-L-フコピラノシド)-5-ケトヘキサン酸；
５７．　6-(C-β-D-フコピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
５８．　6-(C-α-D-フコピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
５９．　6-(C-β-L-フコピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
６０．　6-(C-α-L-フコピラノシド)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
６１．　6-(C-β-D-フコピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
６２．　6-(C-α-D-フコピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
６３．　6-(C-β-L-フコピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
６４．　6-(C-α-L-フコピラノシド)-5-アミノヘキサン酸；
６５．　1-(C-β-D-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
６６．　1-(C-α-D-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
６７．　1-(C-β-L-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
６８．　1-(C-α-L-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール；
６９．　5-(C-β-D-フコピラノシド)-4-ケトペンタン酸；
７０．　5-(C-α-D-フコピラノシド)-4-ケトペンタン酸；
７１．　5-(C-β-L-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール)-4-ケトペンタン酸；
７２．　5-(C-α-L-フコピラノシド)ヘキサン-2,6-ジオール)-4-ケトペンタン酸；
７３．　5-(C-β-D-フコピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
７４．　5-(C-α-D-フコピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
７５．　5-(C-β-L-フコピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
７６．　5-(C-α-L-フコピラノシド)-4-ヒドロキシペンタン酸；
７７．　5-(C-β-D-フコピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
７８．　5-(C-α-D-フコピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
７９．　5-(C-β-L-フコピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
８０．　5-(C-α-L-フコピラノシド)-4-アミノペンタン酸；
８１．　1-(C-β-D-フコピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
８２．　1-(C-α-D-フコピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
８３．　1-(C-β-L-フコピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
８４．　1-(C-α-L-フコピラノシド)ペンタン-2,5-ジオール；
【００３２】
８５．　1-(C-β-D-グルコピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
８６．　1-(C-α-D-グルコピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
８７．　1-(C-β-D-グルコピラノシル)-2-アミノプロパン；
８８．　1-(C-α-D-グルコピラノシル)-2-アミノプロパン；
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８９．　1-(C-β-D-グルコピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
９０．　1-(C-α-D-グルコピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
９１．　3-メチル-4-(C-β-D-グルコピラノシル)酪酸エチルエステル；
９２．　3-メチル-4-(C-α-D-グルコピラノシル)酪酸エチルエステル；
９３．　6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
９４．　6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
９５．　6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
９６．　6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
９７．　6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
９８．　6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
９９．　6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１００．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１０１．1-(C-β-D-グルコピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１０２．1-(C-α-D-グルコピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１０３．6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１０４．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１０５．6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１０６．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１０７．6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１０８．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１０９．6-(C-β-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１１０．6-(C-α-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１１１．1-(C-β-D-グルコピラノシル)ペンタン-2,5-ジオール；
１１２．1-(C-α-D-グルコピラノシル)ペンタン-2,5-ジオール；
【００３３】
１１３．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
１１４．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
１１５．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-2-アミノプロパン；
１１６．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-2-アミノプロパン；
１１７．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１１８．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１１９．3-メチル-4-(C-β-D-ガラクトピラノシル)酪酸エチルエステル；
１２０．3-メチル-4-(C-α-D-ガラクトピラノシル)酪酸エチルエステル；
１２１．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
１２２．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
１２３．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１２４．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１２５．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
１２６．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
１２７．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１２８．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１２９．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１３０．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１３１．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１３２．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１３３．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１３４．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１３５．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１３６．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１３７．6-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
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１３８．6-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１３９．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)ペンタン-2,6-ジオール；
１４０．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)ペンタン-2,6-ジオール；
【００３４】
１４１．1-(C-β-D-フコフラノシル)プロパン-2-オン；
１４２．1-(C-α-D-フコフラノシル)プロパン-2-オン；
１４３．1-(C-β-L-フコフラノシル)プロパン-2-オン；
１４４．1-(C-α-L-フコフラノシル)プロパン-2-オン；
１４５．3’-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)プロパン-2’-オン；
１４６．3’-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)プロパン-2’-オン；
１４７．1-(C-β-D-ガラクトピラノシル)-2-ヒドロキシプロパン；
１４８．1-(C-α-D-ガラクトピラノシル)-2-アミノプロパン；
１４９．1-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１５０．1-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-2-(フェニルアミノ)プロパン；
１５１．3-メチル-4-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)酪酸エチルエステル；
１５２．3-メチル-4-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)酪酸エチルエステル；
１５３．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
１５４．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-ケトヘキサン酸；
１５５．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１５６．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシヘキサン酸；
１５７．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
１５８．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-アミノヘキサン酸；
１５９．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１６０．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ヘキサン酸；
１６１．1-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１６２．1-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)ヘキサン-2,6-ジオール；
１６３．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１６４．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-ケトペンタン酸；
１６５．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１６６．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-ヒドロキシペンタン酸；
１６７．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１６８．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-アミノペンタン酸；
１６９．6-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１７０．6-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)-5-(フェニルアミノ)ペンタン酸；
１７１．1-(アセタミド-C-β-D-グルコピラノシル)ペンタン-2,5-ジオール；
１７２．1-(アセタミド-C-α-D-グルコピラノシル)ペンタン-2,5-ジオール
【００３５】
　C-α-D-キシロピラノシド-2-ヒドロキシプロパン及びC-β-D-キシロピラノシド-2-ヒド
ロキシプロパンを用いることが好ましく、C-β-D-キシロピラノシド-2-ヒドロキシプロパ
ンが好ましい。
【００３６】
　もちろん、本発明によれば、式（Ｉ）に相当するＣ－グリコシド誘導体は、単独で、あ
るいは混合物として、任意の割合で、用いることができる。
【００３７】
　本発明によれば、式（Ｉ）に相当するＣ－グリコシド誘導体は、天然もしくは合成由来
で、完全にもしくは部分的に精製されていることができ、あるいはそれらを含む任意の製
剤であることができる。
【００３８】
　「天然由来」の語は、その中に誘導体が存在する天然材料、例えば植物、から抽出され
た誘導体を意味することが理解される。「合成由来」の語は、化学合成又はバイオテクノ
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ロジーによって調製された誘導体を意味することが理解される。
【００３９】
　「完全にもしくは部分的に精製され」の表現は、本明細書では、その合成時又はその天
然の状態（生もしくは乾燥した植物もしくは細胞）と比較して、本発明の組成物中の式（
Ｉ）のＣ－グリコシド誘導体が濃縮されているか及び／又はその合成で生成する反応副生
物の少なくとも一部分から、又は誘導体が存在する天然材料のその他の成分の少なくとも
一部分からの、各々で遊離されていることを意味する。
【００４０】
　Ｃ－グリコシド誘導体は、特に、ＥＰ１３４５９１９に開示された合成法によって得る
ことができる。
【００４１】
　本発明の式（Ｉ）の化合物は、ヒトの皮膚の有効な脱色及び／又は色を薄くすることを
可能にする。
【００４２】
　皮膚の着色は、太陽光への皮膚の暴露から生じる正常な生理的過程である。魅力的にす
る目的で、皮膚の外観を、色素沈着を制限することによってより美しくし、それにより色
のより濃い皮膚の領域の発現を抑制することが所望されうる。
【００４３】
　また、例えば、活性メラノサイトの局所的な増殖に関連しうる皮膚疾患によって生じる
色素沈着も起こる。
【００４４】
　上記Ｃ－グリコシドを、例えば、紫外線照射への暴露に続くメラニン産生から生じる褐
色の外観と対抗することを望む人の皮膚に、又は褐色の色素沈着斑又は加齢による染みが
ある人の皮膚に適用することを、特に目的としている。
【００４５】
　したがって、式（Ｉ）の化合物は、特に、色素斑、そばかす、又は加齢による染みの形
成を防止及び／又は和らげるための、並びに／又は褐色になった皮膚の色を薄くし及び／
又は白くし及び／又は均一にするための、皮膚の美白剤として及び／又は抗褐色剤として
用いることができる。
【００４６】
　これらの化合物は、日焼け斑（サンスポット）の予防及び／又は治療に特に有効である
。老人性黒子としても知られるサンスポットは、太陽への慢性的暴露によって誘導される
、より増大した局所的なメラニン産生に対応する小さな褐色斑によって特徴づけられる。
それらは通常は、顔、手の甲、前腕、背中の上部、及び首筋、さらに毛髪のない頭皮の頭
皮領域に現れる。
【００４７】
　本発明の対象は、したがって、皮膚の色素疾患の治療を目的とする皮膚用組成物の製造
における、上で定義した式（Ｉ）の化合物の使用である。
【００４８】
　式（Ｉ）の化合物はまた、メラノサイト機能亢進による局所的色素過剰症、例えば前腕
の黒皮症、妊娠時に現れる突発性黒皮症（「妊娠黒皮症」又は褐色斑）、又はエストロン
／プロゲストゲン避妊、ＰＵＶＡ黒子症、炎症後の色素過剰症、偶発性色素過剰症（光感
作又は外傷後の治癒によるものかもしれない）、ならびに特定の白子、例えば白斑、の治
療に用いることができる。
【００４９】
　本脱色物質はまた、より見えにくくするために淡色化することが望ましいであろう表面
の体の増殖物の白化、特に体毛の白化における用途を有する。
【００５０】
　式（Ｉ）の化合物が化粧品又は医薬目的に用いられる場合には、それらは様々な経路、
例えば経口経路、によって処方されうる。これらの化合物は、この処方の方法に対して適
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切な組成物に配合される。摂取のためには、様々な態様の経口組成物、特に食品添加剤の
態様が可能である。それらは従来法によって、糖で被覆した錠剤を含めた錠剤、カプセル
、ハードゼラチンカプセル、ゲルもしくはエマルション、を製造するために配合される。
特に、本発明の活性主成分は、食品補助剤（サプリメント）もしくは強化食品の任意の他
の形態、例えばフード・バー、またはコンパクト化された若しくはコンパクト化されてい
ない粉末に組み込まれうる。この粉末は、水、発泡性飲料、乳製品、もしくは大豆誘導品
中に希釈されることができ、あるいはフード・バー中に組み込まれうる。
【００５１】
　したがって、本発明の別の目的は、少なくとも１種のＣ－グルコシド化合物の、摂取又
は皮膚及び／又は頭皮及び／又は粘膜への適用を含む、ヒトの肌を白くする及び／又は頭
皮を白くする及び／又は粘膜を白くするための化粧方法である。局所適用の場合には、Ｃ
－グリコシド化合物は、皮膚及び／又は頭皮及び／又は粘膜と接触しされたままにされる
ことができ、次に任意選択で濯ぎおとされることができる。この方法は、褐色の色素斑及
び／又は加齢による斑点を除去するために、及び／又は褐色の皮膚の淡色化のために、特
に適している。
【００５２】
　それらの局所使用の点では、式（Ｉ）の化合物は、生理学的に許容可能な媒体を含有す
る組成物中に配合することができる。特に、本組成物は皮膚への局所適用のために適して
いる。生理学的に許容可能な媒体は、好ましくは、化粧品として又は皮膚科学的に許容可
能な媒体であり、すなわち、不快な外観がなく、使用者に受け入れ難いヒリヒリ、ひきつ
り、又は発赤を起こさないものである。
【００５３】
　「生理学的に許容可能な媒体」の語は、ヒトのケラチン物質、例えば、皮膚、粘膜、爪
、頭皮、及び／又は髪、と相性の良い媒体を意味することが理解される。
【００５４】
　本発明の組成物は、化粧品又は医薬、特に皮膚科学への応用を目的としうる。
【００５５】
　本発明との関連で使用しうる式（Ｉ）の化合物の量は、所望する効果に非常に明白に左
右される。例として、局所経路による投与のためには、この量は、組成物の総重量に対し
て、例えば、０．０００１重量％～２５重量％、０．００１重量％～１０重量％、好まし
くは０．０１重量％～５重量％、特に０．１重量％～２重量％の範囲であることができる
。経口経路による投与の場合は、式（Ｉ）の化合物の量は、１０～１０００ｍｇ／体重１
ｋｇ／日（１日当たり、体重１ｋｇ当たり、１０～１０００ｍｇ）、好ましくは１００ｍ
ｇ／体重１ｋｇ／日であってよい。
【００５６】
　経口投与の場合には、本組成物は、錠剤（糖でコーティングした錠剤を含む）、ハード
ゼラチンカプセル、シロップ、懸濁液、溶液、粉末、顆粒、エマルション、制御された放
出を可能にする脂質又はポリマータイプの微小球又はナノスフェア又はベシクルの懸濁液
の形態で提供されうる。好ましくは、本組成物はサプリメント形態で提供される。
【００５７】
局所適用の場合は、本組成物は、想定している応用において通常使用されている成分を含
むことができる。
【００５８】
　特に、水、溶媒、鉱物油、動物及び／又は植物由来のオイル、ワックス、顔料、充填剤
、界面活性剤、化粧用又は皮膚科学用活性成分、ＵＶスクリーン剤、ポリマー、ゲル化剤
、又は保存料を挙げることができる。
【００５９】
　もちろん、当業者は、本発明の化合物の有利な特性が想定した添加によって悪影響がな
い若しくは悪影響が実質的にないように、この若しくはこれらの任意の追加化合物、及び
／又はそれらの量を選択することに注意を払うであろう。
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【００６０】
　本発明の組成物は、通常、化粧品及び皮膚科学分野で使用される任意の配合形態で提供
することができる；それは、特に、水性もしくは水／アルコール性溶液（任意選択でゲル
化していてもよい）、任意選択で２相ローションタイプでもよい分散液、水中油型もしく
は油中水型もしくは多重エマルション、水性ゲル、微小球（これらの微小球は、ポリマー
ナノ粒子、例えば、ナノスフェア及びナノパーティクルであることができる）を用いた水
性相中のオイルの分散液、又はイオン性及び／又はノニオン性タイプの脂質ベシクルの形
態であることができる。
【００６１】
　本発明の組成物がエマルションである場合、脂肪相の割合は、組成物の総重量に対して
５～８０重量％、好ましくは５～５０重量％の範囲であることができる。エマルション形
態の本組成物に用いられるオイル、乳化剤、及び任意選択による共乳化剤は、考慮してい
る分野で従来用いられているものから選択される。乳化剤及び共乳化剤は、本組成物中に
、組成物の総重量に対して０．３～３０重量％、好ましくは０．５～２０重量％の範囲の
割合で存在する。
【００６２】
　この組成物は多かれ少なかれ流動体であることができ、白色もしくは着色したクリーム
、軟膏、乳液、ローション、美容液（セラム）、ペースト、又はフォームの外観をもつこ
とができる。それは任意選択により、アエロゾル形態で皮膚に適用することもできる。そ
れは任意選択で、固体形状、例えばスティック形状で提供することもできる。それは手入
れ用品（ケア製品）及び／又はメークアップ用品として用いることができる。
【００６３】
　この組成物は、顔、手、足、主要な解剖学的部分、又は身体のための、洗浄、保護、処
置、又は手入れ用クリーム（例えば、昼用クリーム（デイ・クリーム）、夜用クリーム（
ナイトクリーム）、メークアップ除去クリーム、ファウンデーションクリーム、又は日焼
け防止剤）、液体ファンデーション、メークアップ除去用乳液、保護もしくは手入れ用ボ
ディー乳液、サン・ミルクもしくはローション、皮膚を手入れするためのゲルもしくはフ
ォーム、例えば、クレンジング・ローションを構成することができる。
【００６４】
　本発明の有利な面では、用いられる本組成物は、さらに、少なくとも１種の脱色剤、及
び／又は少なくとも１種の落屑剤、及び／又は少なくとも１種の平滑（スムージング）剤
、及び／又は少なくとも１種の有機光保護剤、及び／又は少なくとも１種の無機光保護剤
を追加で含むことができる。
【００６５】
　別の脱色剤と組み合わせた少なくとも１種のＣ－グリコシド化合物の使用は、特に、そ
れぞれの脱色剤のより少ない量を用いることを可能にする。「脱色」剤の用語は、例えば
、脱色又は抗着色剤を意味し、以下の化合物があるがこのリストに限定されない。
　コウジ酸；エラグ酸；アルブチン及びその誘導体、例えば、特許出願ＥＰ－８９５７７
９及びＥＰ－５２４１０９に開示されているもの；ヒドロキノン；アミノフェノール誘導
体、例えば、特許出願ＷＯ９９／１０３１８及びＷＯ９９／３２０７７に開示されている
もの、特にＮ－コレステリルオキシカルボニル－パラ－アミノフェノール、及びＮ－エチ
ルオキシカルボニル－パラ－アミノフェノール；イミノフェノール誘導体、特に、特許出
願ＷＯ９９／２２７０７に開示されたもの；Ｌ－２－オキソチアゾリジン－４－カルボン
酸又はプロシステイン、並びにその塩及びエステル；カルシウムＤ－パンテテインスルホ
ネート；アスコルビン酸及びその誘導体、特にアスコルビルグルコシド；及び、植物抽出
物、特に甘草(liquorice)、ブラックベリー、タツナミソウ(skull cap)、及びバコパモン
ニエリ(Bacopa monnieri)の抽出物。
【００６６】
　特に、Ｃ－グリコシドは、組成物中でアスコルビン酸（ビタミンＣ）及び／又はその類
似体又は誘導体の１種と組み合わせることができる。
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【００６７】
　アスコルビン酸の類似体又は誘導体は、特にその塩、例えば、特に、アスコルビン酸ナ
トリウム、アスコルビルリン酸マグネシウム、又はアスコルビルリン酸ナトリウム、その
エステル、例えば、特にその酢酸エステル、プロピオン酸エステル、又はパルミチン酸エ
ステル、又はその糖類、例えば、特にグリコシル化アスコルビン酸、である。特定の環境
パラメータ、例えば、光、熱、及び水性媒体への高い敏感さを付与しているその化学構造
（α－ケトラクトン）により、アスコルビン酸を、アスコルビン酸のモノサッカライドエ
ステルの形態又はホスホリル化したアルコルビン酸の金属塩の形態で用いることが有利で
ありうる。
　本発明で用いることができるアスコルビン酸のモノサッカライドエステルは、特に、ア
スコルビン酸の、グルコース、マンノース、フルクトース、フコース、ガラクトース、Ｎ
－アセチルグルコサミン、又はＮ－アセチルムラミン誘導体、並びにそれらの混合物、さ
らに特に、２－アスコルビルグルコシドもしくは２－Ｏ－（α－Ｄ－グルコピラノシル）
－Ｌ－アスコルビン酸、又は６－Ｏ－（β－Ｄ－ガラクトピラノシル）－Ｌ－アスコルビ
ン酸、である。後者の化合物及びそれらの調製法は、特に、ＥＰ－Ａ－４８７４０４、Ｅ
Ｐ－Ａ－４２５０６６、及びＪ０５２１３７３６に開示されている。
【００６８】
　一部については、ホスホリル化アルコルビン酸の金属塩は、アルカリ金属アスコルビル
ホスフェート、アルカリ土類金属アスコルビルホスフェート、及び遷移金属アスコルビル
ホスフェートから選択される。マグネシウムアスコルビルホスフェート（アスコルビルリ
ン酸マグネシウム）の使用が有利である。
【００６９】
　「落屑剤」の語は、以下の作用が可能な任意の化合物を意味するものと理解される：
－　剥離を促進することによって落屑に直接作用する〔例えば、β－ヒドロキシ酸類、特
に、サリチル酸及びその誘導体（５－（ｎ－オクタノイル）サリチル酸を含む）；α－ヒ
ドロキシ酸、例えば、グリコール酸、クエン酸、乳酸、酒石酸、リンゴ酸、又はマンデル
酸；尿素；ゲンチシン酸；オリゴフコース類；桂皮酸；サホラ・ジャポニカ(Saphora jap
onica)の抽出物；レスベラトロール〕；
－　又は、角質細胞間結合（コルネオデスモソーム）の落屑または分解に関与する酵素〔
例えば、グリコシダーゼ、角質層キモトリプシン酵素（ＳＣＣＥ）、又はその他のプロテ
アーゼ（トリプシン、キモトリプシン様）〕。無機塩に配位する以下の薬剤を挙げること
もできる：ＥＤＴＡ；Ｎ－アセチル－Ｎ，Ｎ’，Ｎ’－エチレンジアミン三酢酸；アミノ
スルホン酸化合物、及び特に、Ｎ－（２－ヒドロキシエチル）ピペラジン－Ｎ’－２－エ
タンスルホン酸（ＨＥＰＥＳ）；２－オキソチアゾリジン－４－カルボン酸（プロシステ
イン）誘導体；グリシン型のα－アミノ酸の誘導体（ＥＰ０８５２９４９に開示されてい
るもの、及びまた、Trilon Mの名称でBASF社から販売されているメチルグリシン二酢酸ナ
トリウム）；蜂蜜；又は、糖誘導体、例えば、Ｏ－オクタノイル－６－Ｄ－マルトース及
びＮ－アセチルグルコサミン。
【００７０】
　本発明の組成物に用いることができる平滑剤としては、以下のものが挙げられる：
５環性トリテルペン及びそれらを含む植物抽出物（例えば、甘草(Glycyrrhiza glabra)）
、例えば、β－グリシルレチン酸及びその塩及び／又はその誘導体（グリシルレチン酸モ
ノグルクロニド、ステアリルグリシルレチネート、又は３－ステアロイルオキシグリシル
レチン酸）、ウルソル酸及びその塩類、オレアノール酸及びその塩類、ベツリン酸及びそ
の塩類、ボタン（Paeonia suffruticosa及び／又はlactiflora）の抽出物、サリチル酸の
塩類特にサリチル酸亜鉛、Codif社のフィコサッカライド(phycosaccharides)、カラフト
コンブ(Laminaria saccharina)の抽出物、カノーラ油、ビサボロール、カモミール抽出物
、アラントイン、Seppic社のSepivital EPC（ビタミンＥ及びＣのリン酸ジエステル）、
オメガ－３不飽和オイル（例えば、ジャコウバラ(musk rose)、クロフサスグリ（ブラッ
クカラント）の種、エキウム(echium)オイル又は魚油）、プランクトン抽出物、カプリロ
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イルグリシン、Seppic社のSeppicalm VG（パルミトイルプロリンナトリウム及びスイレン
（ニンファエアアルバ（Nymphaea alba）））、ピジウム(pygeum)の抽出物、ボスウェリ
アセラタ(Boswellia serrata)の抽出物、センチペダカンニガミ（Centipeda cunnighami
）の抽出物、ヒマワリ(Helianthus annuus)の抽出物、フラックス(Linum usitatissimum)
の抽出物、トコトリエノール類、コラノキ(Cola nitida)の抽出物、ピペロナール、クロ
ーブの抽出物、ヤナギラン(Epilobium angustifolium)の抽出物、アロエ・ベラ、バコパ
モンニエリ(Bacopa monnieri)の抽出物、植物ステロール類、コルチゾン、ヒドロコルチ
ゾン、インドメタシン、及びベタメタゾン。
【００７１】
　有機光保護剤は、特に、アントラニレート；桂皮酸誘導体；ジベンゾイルメタン誘導体
；サリチル酸誘導体；カンファー誘導体；トリアジン誘導体、例えば、ＵＳ４３６７３９
０、ＥＰ０８６３１４５、ＥＰ０５１７１０４、ＥＰ０５７０８３８、ＥＰ０７９６８５
１、ＥＰ０７７５６９８、ＥＰ０８７８４６９、ＥＰ０９３３３７６、ＥＰ０５０７６９
１、ＥＰ０５０７６９２、ＥＰ０７９０２４３、及びＥＰ０９４４６２４に開示されてい
るもの；ベンゾフェノン誘導体；β，β－ジフェニルアクリレート誘導体；ベンゾトリア
ゾール誘導体；ベンザルマロネート誘導体；ベンゾイミダゾール誘導体；イミダゾリン類
；ビスベンゾアゾリル誘導体、例えばＥＰ０６６９３２３及びＵＳ２４６３２６４に開示
されているもの；ｐ－アミノ安息香酸（ＰＡＢＡ）誘導体；メチレンビス（ヒドロキシフ
ェニルベンゾトリアゾール）誘導体、例えば、ＵＳ５２３７０７１、ＵＳ５１６６３５５
、ＧＢ２３０３５４９、ＤＥ１９７２６１８４、及びＥＰ０８９３１１９に開示されてい
るもの；サンスクリーン用ポリマー及びサンスクリーン用シリコーン、例えばＷＯ９３／
０４６６５に開示されているもの；α－アルキルスチレンから誘導される二量体類、例え
ば、ＤＥ１９８５５６４９に開示されているもの、から選択される。
【００７２】
　無機光保護剤は、それ自体はＵＶ保護剤として公知の、コーティングされ又はコーティ
ングされていない金属酸化物、例えば、酸化チタン（アモルファス、あるいはルチル型及
び／又はアナターゼ型の結晶性）、酸化鉄、酸化亜鉛、酸化ジルコニウム、又は酸化セリ
ウムから形成されている顔料又はナノ顔料から選択される。従来のコーティング剤はさら
にアルミナ及び／又はステアリン酸アルミニウムである。コーティングされ又はコーティ
ングされていない金属酸化物から形成されたそのようなナノ顔料は、特にＥＰ０５１８７
７２及びＥＰ０５１８７７３に開示されている。
【００７３】
　光保護剤は、通常、組成物の総重量に対して０．１～２０重量％の範囲、好ましくは組
成物の総重量に対して０．２～１５重量％の割合で本発明の組成物中に存在する。
【００７４】
　好ましくは、Ｃ－グリコシド誘導体（１種以上）は、少なくとも１種の脱色剤及び／又
は少なくとも１種の光保護剤と組み合わせて使用されうる。
【００７５】
　以下の実施例は、本発明の範囲を限定することなく，本発明を説明する。化合物は、場
合によっては、化学名又はＣＴＦＥ（国際化粧品成分辞典及びハンドブック(Internation
al Cosmetic Ingredient Dictionary and Handbook)名で引用する。
【発明を実施するための最良の形態】
【００７６】
　［実施例］
〔実施例１：Ｃ－β－Ｄ－キシロピラノシド－ｎ－プロパン－２－オンの脱色活性の実証
〕
　場所に関してランダム化した（被験者は被験者自身の管理下にある）二重盲検単一施設
臨床試験（活性成分対活性成分のベシクルからなるプラセボ、以下の詳細中に説明する配
合を参照されたい）を、平均年齢６２歳の、フォトタイプIII（６レベルのスケールのIII
：I－常に焼灼、褐色日焼けしない；II－常に焼灼、わずかに褐色日焼け；III－中程度に
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焼灼、徐々に褐色日焼け；IV－最小限の焼灼、容易に褐色日焼け；V－ほとんど焼灼せず
、豊富な褐色日焼け；VI－焼灼したことなし、多い色素沈着）の、顔の全体に老化が中程
度に表れている１５人の女性に実施した。化学線作用による黒子の臨床的評価は、以下の
４つの主要なレベル（０～３）と３つの中間レベル（０．５；１．５；２．５）を含む７
つのレベルの尺度にしたがって、本試験の最初と最後に皮膚科医によって実施した。
・　０－染みなし
・　１－わずかな染み
・　２－多くの染み
・　３－非常に多くの染み
【００７７】
　女性たちは、下記組成物の総重量に対して１０重量％濃度のＣ－β－Ｄ－キシロピラノ
シド－ｎ－プロパン－２－オンを２ｍｇ／ｃｍ２の割合で、又はプラセボを、予め印をつ
けておいた領域（複数）に３ヶ月間（９８日）１日２回適用した。
【００７８】

【表１】

【００７９】
　Ｃ－β－Ｄ－キシロピラノシド－ｎ－プロパン－２－オンで処置した側の主スコアは、
処置前の１．０７± ０．６２から、０．９３±０．６８（ｐ＝０．０８）に低下したが
、プラセボ側では、このスコアは、１．１０±０．６９から１．１３±０．６７（ＮＳ）
へ増加した。したがって、処置した側では被験者の５４％がより低いスコアを示している
のに対して、本試験の開始時ではこれは１３％であった。
【００８０】
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　〔実施例２：局所用組成物の例〕
　以下の成分（重量％）を含む、水中油型エマルションタイプの、顔のケア用美白クリー
ムを調製した：
－　C-β-D-キシロピラノシド-n-プロパン-2-オン　　０．００５％
－　グリセリルステアレート　　　　　　　　　　　２％
－　ポリソルベート６０（ICI社のTween 60）　　　　１％
－　ステアリン酸　　　　　　　　　　　　　　　　１．４％
－　トリエタノールアミン　　　　　　　　　　　　０．７％
－　カーボマー　　　　　　　　　　　　　　　　　０．４％
－　シアバターの液体画分　　　　　　　　　　　　１２％
－　パーヒドロスクアレン　　　　　　　　　　　　１２％
－　抗酸化剤　　　　　　　　　　　　　　　　　　０．０５％
－　香料、保存料　　　　　　　　　　　　　　　　適量
－　水　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　１００％まで適量
【００８１】
　〔実施例３：局所用組成物の例〕
　以下の成分（重量％）を含む皮膚用脱色ゲルを調製した：
－　C-β-D-キシロピラノシド-n-プロパン-2-オン　　　　　　２％
－　ヒドロキシプロピルセルロース（Hercules社のKlucel H）　１％
－　抗酸化剤　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　０．０５％
－　イソプロパノール　　　　　　　　　　　　　　　　　　４０％
－　香料、保存料　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　適量
－　水　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　　１００％まで適量
【００８２】
　〔実施例４：経口用組成物の例〕
　以下の成分（重量％）を含む、糖でコーティングした錠剤を調製した：
（活性成分　糖でコーティングした１錠剤当たりのｍｇ）
　C-β-D-キシロピラノシド-n-プロパン-2-オン・・・３００
（糖でコーティングした錠剤のコアの賦形剤）
　マイクロクリスタリンセルロース・・・・・・・・７０
　Encompress（登録商標）・・・・・・・・・・・・・６０
　ステアリン酸マグネシウム・・・・・・・・・・・３
　無水コロイダルシリカ・・・・・・・・・・・・・１
（コーティング剤）
　ラック・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・５
　タルク・・・・・・・・・・・・・・・・・・・・６１
　ポリビドン(Polyvidone)・・・・・・・・・・・・・６
このタイプの糖でコーティングした錠剤は、１日当たり１～４回摂取できる。
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