
JP 2008-535829 A5 2009.5.7

10

20

30

40

50

【公報種別】特許法第１７条の２の規定による補正の掲載
【部門区分】第３部門第２区分
【発行日】平成21年5月7日(2009.5.7)

【公表番号】特表2008-535829(P2008-535829A)
【公表日】平成20年9月4日(2008.9.4)
【年通号数】公開・登録公報2008-035
【出願番号】特願2008-504108(P2008-504108)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 495/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/4162   (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/454    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/5377   (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/496    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/4439   (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/55     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  45/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  29/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   3/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   3/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  27/06     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/22     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/30     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/28     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  21/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  11/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  21/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  37/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/04     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 495/04    １１１　
   Ｃ０７Ｄ 495/04    ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｋ  31/4162  　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/454   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/5377  　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/496   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/4439  　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/55    　　　　
   Ａ６１Ｋ  45/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  29/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １１１　
   Ａ６１Ｐ   3/04    　　　　
   Ａ６１Ｐ   3/10    　　　　
   Ａ６１Ｐ  27/06    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/22    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/30    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/28    　　　　



(2) JP 2008-535829 A5 2009.5.7

   Ａ６１Ｐ  21/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  11/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  21/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  37/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  35/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/04    　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成21年3月16日(2009.3.16)
【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Ｉ：
【化１】

　［式中、
　式（Ｉ）において２－３位および３ａ－７ａ位の間の破線は、Ｘ1Ｒ1が存在する場合、
それぞれ二重結合の位置を表し；
　式（Ｉ）において３－３ａ位および７ａ－１位の間の破線は、Ｘ2Ｒ2が存在する場合、
それぞれ二重結合の位置を表し；
　式（Ｉ）において７位とＸ4Ｒ4との間の破線は二重結合の位置を表し；
　Ｘは硫黄、スルホキソまたはスルホニルであり；
　Ｘ1は不存在か、または低級アルキレンであり；
　Ｘ2は不存在か、または低級アルキレンであり；
　ここでＸ1Ｒ1およびＸ1Ｒ2の１つのみが存在し；
　Ｘ3は不存在か、または低級アルキレンもしくは低級アルキリデンであり；
　７位とＸ4Ｒ4との間の破線が不存在である場合、Ｘ4は不存在であるか、または低級ア
ルキレンであり；
　７位とＸ4Ｒ4との間の破線が存在する場合、Ｘ4は不存在であり；
　Ｒ1は水素、アリール、Ｃ3－Ｃ12シクロアルキルまたはヘテロシクリルであり、ここで
アリール、Ｃ3－Ｃ12シクロアルキルまたはヘテロシクリルの各々は、場合により、ハロ
ゲン、低級アルキル、ヒドロキシまたは低級アルコキシにより１もしくは複数の位置で置
換されてよく；
　Ｒ2は水素、アリール、Ｃ3－Ｃ12シクロアルキルまたはヘテロシリルであり、ここでア
リール、Ｃ3－Ｃ12シクロアルキルまたはヘテロシクリルの各々は、場合により、ハロゲ
ン、低級アルキル、ヒドロキシまたは低級アルコキシにより１もしくは複数の位置で置換
されてよく；
　Ｒ3は、－Ｃ（Ｏ）－ヘテロシクリルまたは－Ｚ－Ｎ（Ｒ6）－Ｚ1Ｒ7（場合により、ヒ
ドロキシ、ハロゲン、アミノ、低級アルキル、カルボキシ、アルコキシカルボニル、低級
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アルコキシ、低級アルコキシ－低級アルキレン－、ヒドロキシ－アルキレン－、アリール
オキシまたはアリールアルコキシの１もしくは複数によりヘテロシクリル上で置換されて
もよい）であり；
　７位とＸ4Ｒ4との間の破線が不存在である場合、Ｒ4は水素、ヒドロキシ、低級アルキ
ル、低級アルコキシ、ハロゲン、アリール（場合により、ヒドロキシ、低級アルキル、低
級アルコキシまたはハロゲン０によりアリール上の１もしくは複数の位置で置換されても
よい）、ヘテロシクリル（場合により、ヒドロキシ、低級アルキル、低級アルコキシまた
はハロゲンによりヘテロシクリル上の１もしくは複数の位置で置換されてもよい）、ある
いはＣ3－Ｃ12シクロアルキル（場合により、ヒドロキシ、低級アルキル、低級アルコキ
シまたはハロゲンによりＣ3－Ｃ12シクロアルキル上の１もしくは複数の位置で置換され
てもよい）であり；
　７位とＸ4Ｒ4との間の破線が存在する場合、Ｒ4はＣＨ－アリール（場合により、ヒド
ロキシ、低級アルキル、低級アルコキシまたはハロゲンによりアリール上の１もしくは複
数の位置で置換されてもよい）、またはＣＨ－ヘテロシクリル（場合により、ヒドロキシ
、低級アルキル、低級アルコキシまたはハロゲンによりヘテロシクリル上の１もしくは複
数の位置で置換されてもよい）であり；
　Ｒ6およびＲ7は各々個別に、水素、低級アルキル、－ＮＲ8Ｒ9、アリール（場合により
、ヒドロキシ、ハロゲン、低級アルキル、カルボキシ、アルコキシカルボニル、低級アル
コキシ、ヒドロキシ－アルキレン－、アリールオキシまたはアリールアルコキシの１もし
くは複数によりアリール上で置換されてもよい）、Ｃ3－Ｃ12シクロアルキル（場合によ
り、ヒドロキシ、ハロゲン、アミノ、低級アルキル、カルボキシ、アルコキシカルボニル
、低級アルコキシ、ヒドロキシ－アルキレン－、アリールオキシ、アリールアルコキシま
たは低級アルキレンの１もしくは複数によりＣ3－Ｃ12シクロアルキル上で置換されても
よい）、あるいはヘテロシクリル（場合により、ヒドロキシ、ハロゲン、アミノ、低級ア
ルキル、カルボキシ、アルコキシカルボニル、低級アルコキシ、低級アルコキシ－低級ア
ルキレン－、ヒドロキシ－アルキレン－、アリールオキシまたはアリールアルコキシの１
もしくは複数によりヘテロシクリル上で置換されてもよい）であり；
　Ｒ8およびＲ9は各々個別に、水素、アルキル、ヘテロシクリル、Ｃ3－Ｃ12シクロアル
キルまたはアリール（場合により、低級アルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、ハロゲン、
ヘテロシクリルまたはアリール－低級アルキレン－の１もしくは複数によりアリール上で
置換されてもよい）であり；
　Ｚはカルボニルまたはスルホニルであり；
　Ｚ1は不存在であるか；あるいは場合により、ハロゲン、ヒドロキシ、低級アルコキシ
、カルボキシまたは低級アルコキシカルボニルにより１もしくは複数の位置で置換されて
もよい低級アルキレンである］
の化合物、またはその製薬学的に許容され得る塩、異性体、プロドラッグ、代謝産物もし
くは多形。
【請求項２】
　Ｘ1が不存在であるか、または低級アルキレンであり、そしてＲ1が水素、Ｃ3－Ｃ12シ
クロアルキルまたはアリール（場合により、低級アルキル、低級アルコキシまたはハロゲ
ンによりアリール上の１もしくは複数の位置で置換されてもよい）である、請求項１に記
載の化合物。
【請求項３】
　７位とＸ4Ｒ4との間の破線が不存在である場合、Ｘ4が不存在であるか、または低級ア
ルキレンであり、そしてＲ4が水素、ヒドロキシ、低級アルキル、低級アルコキシ、ハロ
ゲン、アリール（場合により、低級アルコキシまたはハロゲンによりアリール上の１もし
くは複数の位置で置換されてもよい）、ヘテロシクリル（場合により、ハロゲンによりヘ
テロシクリル上の１もしくは複数の位置で置換されてもよい）、またはＣ3－Ｃ12シクロ
アルキルである、請求項１に記載の化合物。
【請求項４】
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　７位とＸ4Ｒ4との間の破線が不存在である場合、Ｘ4が不存在であり、そしてＲ4が水素
である、請求項１に記載の化合物。
【請求項５】
　Ｘ3が不存在であるか、または低級アルキリデンであり；Ｒ3が－Ｃ（Ｏ）－ヘテロシク
リルまたは－Ｚ－Ｎ（Ｒ6）－Ｚ1Ｒ7（場合により、ヒドロキシ、ハロゲン、アミノ、低
級アルキル、カルボキシ、アルコキシカルボニル、低級アルコキシ、低級アルコキシ－低
級アルキレン－、ヒドロキシ－アルキレン－、アリールオキシまたはアリールアルコキシ
の１もしくは複数によりヘテロシクリル上で置換されてもよい）であり；Ｚがカルボニル
またはスルホニルであり；Ｚ1が不存在であるか、または低級アルキレンであり；そして
Ｒ6およびＲ7が各々個別に、水素、低級アルキル、－ＮＲ8Ｒ9、アリール（場合により、
ヒドロキシ、ハロゲン、低級アルキル、カルボキシ、アルコキシカルボニル、低級アルコ
キシ、ヒドロキシ－アルキレン－、アリールオキシまたはアリールアルコキシの１もしく
は複数によりアリール上で置換されてもよい）、Ｃ3－Ｃ12シクロアルキル（場合により
、ヒドロキシ、ハロゲン、アミノ、低級アルキル、カルボキシ、アルコキシカルボニル、
低級アルコキシ、ヒドロキシ－アルキレン－、アリールオキシ、アリールアルコキシまた
は低級アルキレンの１もしくは複数によりＣ3－Ｃ12シクロアルキル上で置換されてもよ
い）、あるいはヘテロシクリル（場合により、ヒドロキシ、ハロゲン、アミノ、低級アル
キル、カルボキシ、アルコキシカルボニル、低級アルコキシ、低級アルコキシ－低級アル
キレン－、ヒドロキシ－アルキレン－、アリールオキシまたはアリールアルコキシの１も
しくは複数によりヘテロシクリル上で置換されてもよい）であり、ここでＲ8およびＲ9は
各々個別に、水素、アルキル、ヘテロシクリル、Ｃ3－Ｃ12シクロアルキルまたはアリー
ル（場合により、低級アルキル、ヒドロキシ、アルコキシ、ハロゲン、ヘテロシクリルま
たはアリール低級アルキレン－の１もしくは複数によりアリール上で置換されてもよい）
である、
請求項１に記載の化合物。
【請求項６】
　Ｘ3が不存在であるか、または低級アルキリデンであり；Ｒ3が－Ｃ（Ｏ）－ヘテロシク
リルまたは－Ｚ－Ｎ（Ｒ6）－Ｚ1Ｒ7であり；Ｚがカルボニルまたはスルホニルであり；
Ｚ1が不存在であるか、または低級アルキレンであり；そしてＲ6およびＲ7が各々個別に
、水素、低級アルキル、－ＮＲ8Ｒ9、アリール（場合により、ヒドロキシ、ハロゲン、低
級アルキル、低級アルコキシまたはヒドロキシ－アルキレン－の１もしくは複数によりア
リール上で置換されてもよい）、Ｃ3－Ｃ12シクロアルキル（場合により、ヒドロキシ、
ハロゲン、アミノ、低級アルキル、カルボキシ、アルコキシカルボニル、低級アルコキシ
またはヒドロキシ－アルキレン－の１もしくは複数によりＣ3－Ｃ12シクロアルキル上で
置換されてもよい）、あるいはヘテロシクリル（場合により、ヒドロキシ、ハロゲン、ア
ミノ、低級アルキル、カルボキシ、アルコキシカルボニル、低級アルコキシ、低級アルコ
キシ－低級アルキレン－またはヒドロキシ－アルキレン－の１もしくは複数によりヘテロ
シクリル上で置換されてもよい）であり、ここでＲ8およびＲ9は各々個別に、水素、アル
キル、ヘテロシクリル、Ｃ3－Ｃ12シクロアルキルまたはアリール（場合により、低級ア
ルキル、ヒドロキシ、アルコキシまたはハロゲンの１もしくは複数によりアリール上で置
換されてもよい）である、
請求項１に記載の化合物。
【請求項７】
　Ｘ3が不存在であるか、または低級アルキリデンであり；Ｒ3が－Ｃ（Ｏ）－ヘテロシク
リルまたは－Ｚ－Ｎ（Ｒ6）－Ｚ1Ｒ7であり；Ｚがカルボニルまたはスルホニルであり；
Ｚ1が不存在であるか、または低級アルキレンであり；そしてＲ6およびＲ7が各々個別に
、水素、低級アルキル、－ＮＲ8Ｒ9、アリール、Ｃ3－Ｃ12シクロアルキル（場合により
、ヒドロキシ、低級アルキルまたはアルコキシカルボニルの１もしくは複数によりＣ3－
Ｃ12シクロアルキル上で置換されてもよい）、あるいはヘテロシクリル（場合により、低
級アルキル、アルコキシカルボニル、低級アルコキシ－低級アルキレン－またはヒドロキ
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シ－アルキレン－の１もしくは複数によりヘテロシクリル上で置換されてもよい）であり
、ここでＲ8およびＲ9は各々個別に、水素、アルキル、Ｃ3－Ｃ12シクロアルキルまたは
アリール（場合により、１もしくは複数のハロゲンによりアリール上で置換されてもよい
）である、
請求項１に記載の化合物。
【請求項８】
　Ｘ2が不存在であるか、または低級アルキレンであり；そしてＲ2がＣ3－Ｃ12シクロア
ルキルまたはアリール（場合により、低級アルキル、低級アルコキシまたはハロゲンによ
りアリール上の１もしくは複数の位置で置換されてもよい）である、請求項１に記載の化
合物。
【請求項９】
　７位とＸ4Ｒ4との間の破線が存在する場合、Ｘ4が不存在であり、そしてＲ4がＣＨ－ア
リール（場合により、ヒドロキシ、低級アルキル、低級アルコキシまたはハロゲンにより
アリール上の１もしくは複数の位置で置換されてもよい）あるいはＣＨ－ヘテロシクリル
（場合により、ヒドロキシ、低級アルキル、低級アルコキシまたはハロゲンによりヘテロ
シクリル上の１もしくは複数の位置で置換されてもよい）である、請求項１に記載の化合
物。
【請求項１０】
　７位とＸ4Ｒ4との間の破線が存在する場合、Ｘ4が不存在であり、そしてＲ4がＣＨ－ア
リール（場合により、低級アルキル、低級アルコキシまたはハロゲンによりアリール上の
１もしくは複数の位置で置換されてもよい）あるいはＣＨ－ヘテロシクリル（場合により
、低級アルキル、低級アルコキシまたはハロゲンによりヘテロシクリル上の１もしくは複
数の位置で置換されてもよい）である、請求項１に記載の化合物。
【請求項１１】
　７位とＸ4Ｒ4との間の破線が存在する場合、Ｘ4が不存在であり、そしてＲ4がＣＨ－フ
ェニル、ＣＨ－チエニルまたはＣＨ－フリル（場合により、低級アルキル、低級アルコキ
シまたはハロゲンによりフェニル、チエニルまたはフリル上の１もしくは複数の位置で置
換されてもよい）である、請求項１に記載の化合物。
【請求項１２】
　Ｘが硫黄、スルホキソまたはスルホニルであり；Ｘ1が不存在か、または低級アルキレ
ンであり；Ｒ1が水素、Ｃ3－Ｃ12シクロアルキルまたはアリール（場合により、低級アル
キル、低級アルコキシまたはハロゲンによりアリール上の１もしくは複数の位置で置換さ
れてよい）であり；７位とＸ4Ｒ4との間の破線が不存在である場合、Ｘ4が不存在であり
、そしてＲ4が水素であり；Ｘ3が不存在であるか、または低級アルキリデンであり；Ｒ3

が、－Ｃ（Ｏ）－ヘテロシクリルまたは－Ｚ－Ｎ（Ｒ6）－Ｚ1Ｒ7であり；Ｚがカルボニ
ルまたはスルホニルであり；Ｚ1が不存在であるか、または低級アルキレンであり；Ｒ6お
よびＲ7は各々個別に、水素、低級アルキル、－ＮＲ8Ｒ9、アリール、Ｃ3－Ｃ12シクロア
ルキル（場合により、ヒドロキシ、低級アルキルまたはアルコキシカルボニルの１もしく
は複数によりＣ3－Ｃ12シクロアルキル上で置換されてもよい）、またはヘテロシクリル
（場合により、低級アルキル、アルコキシカルボニル、低級アルコキシ－低級アルキレン
－またはヒドロキシ－アルキレン－の１もしくは複数によりヘテロシクリル上で置換され
てもよい）であり、ここでＲ8およびＲ9は各々個別に、水素、アルキル、Ｃ3－Ｃ12シク
ロアルキルまたはアリール（場合により、１もしくは複数のハロゲンによりアリール上で
置換されてもよい）であり；Ｘ2が不存在か、または低級アルキレンであり；Ｒ2がＣ3－
Ｃ12シクロアルキルまたはアリール（場合により、低級アルキル、低級アルコキシまたは
ハロゲンによりアリール上の１もしくは複数の位置で置換されてよい）であり；そして７
位とＸ4Ｒ4との間の破線が存在する場合、Ｘ4が不存在であり、そしてＲ4がＣＨ－フェニ
ル、ＣＨ－チエニルまたはＣＨ－フリル（場合により、低級アルキル、低級アルコキシま
たはハロゲンによりフェニル、チエニルまたはフリル上の１もしくは複数の位置で置換さ
れてもよい）である請求項１に記載の化合物。
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【請求項１３】
　式：
【化２】

の化合物。
【請求項１４】
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　以下の：
　1-ベンジル-1,4,6,7-テトラヒドロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-
1-フェニル-エチル]-アミド,
　(E)-2-(1-ベンジル-1,4,6,7-テトラヒドロ-チオピラノ[4-3-c]ピラゾール-3-イル)-エ
テンスルホン酸[(1S)-1-フェニル-エチル]-アミド,
　1-ベンジル-5,5-ジオキソ-4,5,6,7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾー
ル-3-カルボン酸[(1R)-1-フェニル-エチル]-アミド,
　1-ベンジル-1,4,6,7-テトラヒドロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸（1,3,
3-トリメチル-ビシクロ[2.2.1]ヘプタ-2-イル)-アミド,
　1-ベンジル-5,5-ジオキソ-4,5,6,7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾー
ル-3-カルボン酸（1,3,3-トリメチル-ビシクロ[2.2.1]ヘプタ-2-イル)-アミド,
　1-ベンジル-5-オキソ-4,5,6,7-テトラヒドロ-1H-5λ4-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3
-カルボン酸（1,3,3-トリメチル-ビシクロ[2.2.1]ヘプタ-2-イル)-アミド,
　(E)-2-[1-(2,4-ジフルオロ-フェニル)-7-(3-フルオロ-ベンジル)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-イル]-エテンスルホン酸[(1R)-1-シクロヘキシル-エ
チル]-アミド,
　(2R,3S)-3-[[1-(2,4-ジフルオロ-フェニル)-(7S)-(3-フルオロ-ベンジル)-5,5-ジオキ
ソ-4,5,6,7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボニル]-アミノ
]-ビシクロ[2.2.1]ヘプタン-2-カルボン酸エチル エステル,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸N’-(2,4-ジクロロ-フェニル)-ヒドラジ
ド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸N’-(2,4-ジクロロ
-フェニル)-ヒドラジド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸ピペリジン-1-イルアミド,
　(7Z)-[1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-イル]-ピペリジン-1-イル-メタノン,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸ピロリジン-1-イルアミド,
　(7Z)-[1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-イル]-ピロリジン-1-イル-メタノン,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R,2S)-2-ヒドロキシ-インダン-1-イル
]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1S,2R)-2-ヒドロキシ-インダン-1-イル
]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R,2R)-2-ヒドロキシ-シクロペンチル]
-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R,2R)-2-ヒドロキシ-シクロヘキシル]
-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1S)-1-フェニル-エチル]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-1-フェニル-エチル]-アミド,
　4-[[(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラ
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ヒドロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボニル]-アミノ]-ピペラジン-1-カルボン酸
tert-ブチル エステル,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1S)-1-フェニル-
エチル]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-1-フェニル-
エチル]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1S,2S)-2-ヒドロ
キシ-シクロヘキシル]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R,2S)-2-ヒドロ
キシ-インダン-1-イル]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1S,2R)-2-ヒドロ
キシ-インダン-1-イル]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸（ピリジン-2-イル
メチル)-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5-オキソ-4,5,6,7-テ
トラヒドロ-1H-5λ4-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-1-フェニル-エチ
ル]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5-オキソ-4,5,6,7-テ
トラヒドロ-1H-5λ4-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸N’-(2,4-ジクロロ-フ
ェニル)-ヒドラジド,
　(7Z)-2-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-2,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-1-フェニル-エチル]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5-オキソ-4,5,6,7-テ
トラヒドロ-1H-5λ4-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸ピペリジン-1-イルアミ
ド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸ピペリジン-1-イル
アミド,
　(7Z)-2-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-2H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-1-フェニル-
エチル]-アミド,
　(7Z)-2-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-2H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸ピペリジン-1-イル
アミド,
　(7Z)-2-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-2H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-1-シクロヘ
キシル-エチル]-アミド,
　(7Z)-2-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-2H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1S)-1-シクロヘ
キシル-エチル]-アミド,
　(7Z)-2-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-2H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1S)-1-フェニル-
エチル]-アミド,
　(7Z)-2-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
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7-テトラヒドロ-2H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸（ヘキサヒドロ-シ
クロペンタ[c]ピロール-2-イル)-アミド,
　(7Z)-2-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-2,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-1-シクロヘキシル-エチル]-アミド
,
　(7Z)-1-(4-クロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒドロ-チ
オピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸ピペリジン-1-イルアミド,
　(7Z)-1-(4-クロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒドロ-チ
オピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-1-フェニル-エチル]-アミド,
　(7Z)-1-(4-クロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,7-テ
トラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-1-フェニル-エチ
ル]-アミド,
　(7Z)-1-(4-クロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,7-テ
トラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸（ヘキサヒドロ-シクロ
ペンタ[c]ピロール-2-イル)-アミド,
　(7Z)-[1-(4-クロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,7-
テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-イル]-ピペリジン-1-イル-メタ
ノン,
　(7Z)-1-(4-クロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,7-テ
トラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸ピペリジン-1-イルアミ
ド,
　(7Z)-1-(4-クロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,7-テ
トラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸N’-メチル-N’-フェニ
ル-ヒドラジド,
　(7Z)- [1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,
6,7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-イル]-ピペリジン-1-イル-
メタノン,
　(7Z)-1-(4-クロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒドロ-チ
オピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸ピロリジン-1-イルアミド,
　(7Z)-1-(4-クロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒドロ-チ
オピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸（ヘキサヒドロ-シクロペンタ[c]ピロール-2-
イル)-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸（ヘキサヒドロ-シ
クロペンタ[c]ピロール-2-イル)-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジフルオロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,
6,7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸（ヘキサヒドロ-
シクロペンタ[c]ピロール-2-イル)-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸アゼパン-1-イルア
ミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸（2,6-ジメチル-ピ
ペリジン-1-イル)-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸（2,6-ジメチル-ピペリジン-1-イル)-ア
ミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸アゼパン-1-イルアミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
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ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸N’-シクロヘキシル-ヒドラジド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸（ヘキサヒドロ-シクロペンタ[c]ピロー
ル-2-イル)-アミド,
　(7Z)-7-(5-クロロ-フラン-2-イルメチレン)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-5,5-ジオキソ
-4,5,6,7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-1-フ
ェニル-エチル]-アミド,
　(7Z)-7-(5-クロロ-フラン-2-イルメチレン)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-5,5-ジオキソ
-4,5,6,7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-1-シ
クロヘキシル-エチル]-アミド,
　(7Z)-7-(5-クロロ-フラン-2-イルメチレン)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-5,5-ジオキソ
-4,5,6,7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸ピペリジン
-1-イルアミド,
　(7Z)-7-(5-クロロ-フラン-2-イルメチレン)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-5,5-ジオキソ
-4,5,6,7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸アゼパン-1
-イルアミド,
　(7Z)-7-(5-クロロ-フラン-2-イルメチレン)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-5,5-ジオキソ
-4,5,6,7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸（ヘキサヒ
ドロ-シクロペンタ[c]ピロール-2-イル)-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(2R)-2-(メトキシメチル)-ピロリジン-1
-イル]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(2S)-2-(メトキシメチル)-ピロリジン-1
-イル]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-1-(ピリジン
-2-イル)-エチル]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(2S)-2-(メトキシ
メチル)-ピロリジン-1-イル]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-5,5-ジオキソ-4,5,6,
7-テトラヒドロ-1H-5λ6-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(2R)-2-(メトキシ
メチル)-ピロリジン-1-イル]-アミド,
　(7Z)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-7-(4-フルオロ-ベンジリデン)-1,4,6,7-テトラヒド
ロ-チオピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-1-(ピリジン-2-イル)-エチル]-ア
ミド,
　(7Z)-(4-ブロモ-ベンジリデン)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-1,4,6,7-テトラヒドロ-チ
オピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸[(1R)-1-フェニル-エチル]-アミド、および
　(7Z)-(4-ブロモ-ベンジリデン)-1-(2,4-ジクロロ-フェニル)-1,4,6,7-テトラヒドロ-チ
オピラノ[4,3-c]ピラゾール-3-カルボン酸ピペリジン-1-イルアミド.
からなる群から選択される化合物
【請求項１５】
　ＣＣＲ２媒介性の炎症症候群、障害または疾患を防止、処置または改善する薬剤を製造
するための請求項１に記載の化合物の使用。
【請求項１６】
　ＣＣＲ２媒介性の炎症症候群、障害または疾患を防止、処置または改善する薬剤を製造
するための請求項１４に記載の化合物の使用。
【請求項１７】
　請求項１に記載の化合物を有効成分として含んでなる、カンナビノイド受容体媒介性の
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症候群、障害または疾患を処置、改善または防止するための製薬学的製剤。
【請求項１８】
　カンナビノイド受容体がＣＢ１またはＣＢ２受容体であり、そして請求項１に記載の化
合物が該受容体のアゴニスト、アンタゴニストまたはインバースアゴニストである、請求
項１７に記載の製薬学的製剤。
【請求項１９】
　症候群、障害または疾患が食欲、代謝、糖尿病、緑内障関連眼内圧、社会および気分障
害、発作、物質乱用、学習、認知または記憶、器官収縮または筋肉痙縮、腸障害、呼吸障
害、運動活動または運動障害、免疫および炎症障害、非調節細胞増殖、疼痛管理または神
経保護に関連する請求項１７に記載の製薬学的製剤。
【請求項２０】
　有効成分が、約０．００１ｍｇ／ｋｇ／日～約３００ｍｇ／ｋｇ／日で投与されるもの
である請求項１７に記載の製薬学的製剤。
【請求項２１】
　化合物が請求項１４に記載の化合物である請求項２０に記載の製薬学的製剤。
【請求項２２】
　有効成分が、約０．００１ｍｇ／ｋｇ／日～約３００ｍｇ／ｋｇ／日で投与されるもの
である、請求項２１に記載の製薬学的製剤。
【請求項２３】
　請求項１に記載のＣＢ１インバース－アゴニスト化合物を有効成分として含んでなる、
ＣＢ１受容体インバース－アゴニスト媒介性の食欲が関連する、糖尿病が関連する、また
は代謝が関連する症候群、障害または疾患を処置、改善または防止することをさらに目的
とする請求項１７に記載の製薬学的製剤。
【請求項２４】
　有効成分が、約０．００１ｍｇ／ｋｇ／日～約３００ｍｇ／ｋｇ／日である、請求項２
３に記載の製薬学的製剤。
【請求項２５】
　有効成分として請求項１に記載の化合物以外の治療薬をさらに含んでなる、請求項１７
に記載の製薬学的製剤。
【請求項２６】
　治療薬が鎮痙薬または避妊薬である請求項２５に記載の製薬学的製剤。
【請求項２７】
　鎮痙薬がトピラメート、トピラメートの類似体、カルバマゼピン、バルプロ酸、ラモト
リジン、ガバペンチンもしくはフェニトイン等、またはそれらの混合物もしくはその製薬
学的に許容され得る塩である、請求項２６に記載の製薬学的製剤。
【請求項２８】
　避妊薬がプロゲスチンのみの避妊薬、プロゲスチン成分およびエストロゲン成分を有す
る避妊薬、または場合により葉酸成分を有してもよい経口避妊薬である、請求項２６に記
載の製薬学的製剤。
【請求項２９】
　避妊薬および請求項１に記載のＣＢ１受容体インバースアゴニストまたはアンタゴニス
ト化合物を有効成分として含んでなり、該有効成分が個体の喫煙の強い衝動を下げ、かつ
／または個体の体重減少を促進するものである、避妊用組成物。
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