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【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20年7月24日(2008.7.24)

【公表番号】特表2008-504267(P2008-504267A)
【公表日】平成20年2月14日(2008.2.14)
【年通号数】公開・登録公報2008-006
【出願番号】特願2007-518190(P2007-518190)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 513/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/429    (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/14     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/22     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/24     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/28     (2006.01)
   Ｃ０７Ｈ  15/26     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/7056   (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 513/04    ３３１　
   Ａ６１Ｋ  31/429   　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/14    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/22    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/24    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/28    　　　　
   Ｃ０７Ｈ  15/26    ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｋ  31/7056  　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成20年6月9日(2008.6.9)
【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の化合物、あるいはそれらの立体異性体または薬学的に受容可能な塩：

【化１】

ここで、



(2) JP 2008-504267 A5 2008.7.24

　Ｑは、ＣＯ２Ｒ５またはＣＨ２ＮＲ６ＣＯＲ７である；
　Ｒ１は、ＨまたはＣ１～Ｃ６アルキルである；
　Ｒ２は、アリールまたはヘテロアリール基であり、各々は、必要に応じて、置換されて
いるか、あるいは、必要に応じて置換した８員～１３員二環式または三環式環系であり、
該環系は、橋頭において、Ｎ原子を有し、そして必要に応じて、１個、２個または３個の
追加ヘテロ原子を含有し、該ヘテロ原子は、Ｎ、ＯまたはＳから選択される；
　Ｒ３およびＲ４は、それぞれ別個に、Ｈ、ハロゲン、ＣＮ、ＯＣＯ２Ｒ８、ＣＯ２Ｒ９

、ＣＯＮＲ１０Ｒ１１、ＣＮＲ１２ＮＲ１３Ｒ１４、ＳＯｍＲ１５、ＮＲ１６Ｒ１７、Ｏ
Ｒ１８、ＣＯＲ１９、あるいはＣ１～Ｃ６アルキル、Ｃ２～Ｃ６アルケニル、Ｃ２～Ｃ６

アルキニル、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキル、シクロヘテロアルキル、アリールまたはヘテロ
アリール基であり、各々は、必要に応じて、置換されている；
　Ｒ５およびＲ６は、それぞれ別個に、ＨまたはＣ１～Ｃ６アルキルである；
　Ｒ７は、Ｃ１～Ｃ６アルキルまたは
【化２】

である；
　ｍは、０、あるいは１または２の整数である；
　Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１５およびＲ１９は、それぞれ別個に、Ｈ、あるいはＣ１～Ｃ６アルキ
ル、Ｃ２～Ｃ６アルケニル、Ｃ２～Ｃ６アルキニル、Ｃ３～Ｃ６シクロアルキル、シクロ
ヘテロアルキル、アリールまたはヘテロアリール基であり、各々は、必要に応じて、置換
されている；
　Ｒ１０、Ｒ１１およびＲ１８は、それぞれ別個に、Ｈ、あるいはＣ１～Ｃ６アルキル、
アリールまたはヘテロアリール基であり、各々は、必要に応じて、置換されているか、あ
るいはＲ１０およびＲ１１は、それらが結合する原子と一緒になって、５員～７員環を形
成し得、該環は、必要に応じて、別のヘテロ原子を含有し、該ヘテロ原子は、Ｏ、Ｎまた
はＳから選択される；そして
　Ｒ１２、Ｒ１３、Ｒ１４、Ｒ１６およびＲ１７は、それぞれ別個に、Ｈ、あるいはＣ１

～Ｃ４アルキル、アリールまたはヘテロアリール基であり、各々は、必要に応じて、置換
されている；あるいはＲ１３およびＲ１４またはＲ１６およびＲ１７は、それらが結合す
る原子と一緒になって、５員～７員環を形成し得、該環は、必要に応じて、別のヘテロ原
子を含有し、該ヘテロ原子は、Ｏ、ＮまたはＳから選択される、
　化合物、あるいはそれらの立体異性体または薬学的に受容可能な塩。
【請求項２】
Ｒ１、Ｒ３およびＲ４が、Ｈである、請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
Ｒ２が、イミダゾリルまたはイミダゾチアゾリル基であり、各々が、必要に応じて、置換
されている、請求項１または２に記載の化合物。
【請求項４】
Ｑが、ＣＯ２Ｈ、ＣＨ２ＮＨＣＯＣＨ３または
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【化３】

である、請求項１～３のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項５】
以下からなる群から選択される、請求項１に記載の化合物：
　Ｎ－（２－｛１－［（６－クロロイミダゾ［２，１－ｂ］［１，３］チアゾール－５－
イル）スルホニル］－１Ｈ－インドール－３－イル｝エチル）アセトアミド；
　１－Ｏ－｛［（２－｛１－［（６－クロロイミダゾ［２，１－ｂ］［１，３］チアゾー
ル－５－イル）スルホニル］－１Ｈ－インドール－３－イル｝エチル）アミノ］カルボニ
ル｝－β－Ｄ－グルコピラヌロン酸；
　｛１－［（６－クロロイミダゾ［２，１－ｂ］［１，３］チアゾール－５－イル）スル
ホニル］－１Ｈ－インドール－３－イル｝酢酸；
　Ｎ－［（１－｛［４－クロロ－２－（メチルチオ）－１Ｈ－イミダゾール－５－イル］
スルホニル｝－１Ｈ－インドール－３－イル）メチル］アセトアミド；
　それらの立体異性体；および
　それらの薬学的に受容可能な塩。
【請求項６】
Ｎ－（２－｛１－［（６－クロロイミダゾ［２，１－ｂ］［１，３］チアゾール－５－イ
ル）スルホニル］－１Ｈ－インドール－３－イル｝エチル）アセトアミドである、請求項
５に記載の化合物。
【請求項７】
１－Ｏ－｛［（２－｛１－［（６－クロロイミダゾ［２，１－ｂ］［１，３］チアゾール
－５－イル）スルホニル］－１Ｈ－インドール－３－イル｝エチル）アミノ］カルボニル
｝－β－Ｄ－グルコピラヌロン酸である、請求項５に記載の化合物。
【請求項８】
必要とする患者において５－ＨＴ６レセプターに関連したまたはそれにより影響される中
枢神経系障害を治療するための組成物であって、請求項１～７のいずれか１項に記載の式
Ｉの化合物の治療有効量を含む、組成物。
【請求項９】
前記障害が、神経変性疾患；不安障害；および認知障害からなる群から選択される、請求
項８に記載の組成物。
【請求項１０】
前記不安または認知障害が、多動症候群；強迫性障害；および全般性不安障害からなる群
から選択される、請求項９に記載の組成物。
【請求項１１】
薬学的に受容可能な担体と、請求項１～７のいずれか１項に記載の式Ｉの化合物の有効量
とを含有する、医薬組成物。
【請求項１２】
（１－アリールスルホニル－１Ｈ－インドール－３－イル）エチルアミン誘導体の代謝を
定量する方法であって、請求項１～７のいずれか１項に記載の式Ｉの化合物の存在につい
て、試験試料を評価する工程を包含する、方法。
【請求項１３】
神経変性疾患、不安障害または認知障害を治療する医薬を製造するための、請求項１～７
のいずれか１項に記載の化合物の使用。
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