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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24年4月12日(2012.4.12)

【公表番号】特表2008-521817(P2008-521817A)
【公表日】平成20年6月26日(2008.6.26)
【年通号数】公開・登録公報2008-025
【出願番号】特願2007-543515(P2007-543515)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 413/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/5386   (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  37/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  29/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  19/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  17/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  11/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/06     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/10     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 413/12    ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｋ  31/5386  　　　　
   Ａ６１Ｐ  37/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ  29/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  19/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/04    　　　　
   Ａ６１Ｐ  17/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ  11/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/06    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/10    　　　　

【誤訳訂正書】
【提出日】平成24年2月22日(2012.2.22)
【誤訳訂正１】
【訂正対象書類名】特許請求の範囲
【訂正対象項目名】全文
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　構造式（Ｉ）：
【化１】
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で表される化合物であって、その塩、水和物、溶媒和物およびＮ－オキシドを含み、式中
：
　　Ｌ１は、直接結合またはリンカーであり；
　　Ｌ２は、直接結合またはリンカーであり；
　　Ｒ２は、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されている（
Ｃ１～Ｃ６）アルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換さ
れている（Ｃ３～Ｃ８）アルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任
意に置換されている３～８員シクロヘテロアルキル、１つまたは複数の同じかまたは異な
るＲ８基により任意に置換されている（Ｃ５～Ｃ１５）アリール、１つまたは複数の同じ
かまたは異なるＲ８基により任意に置換されているフェニル、および１つまたは複数の同
じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されている５～１５員ヘテロアリールよりなる
群から選択され；
　　Ｒ４は、
【化２】

であり；
　　各Ｗは、他のものとは独立して、－ＣＲ３１Ｒ３１－であり；
　　Ｘは、－Ｎ－および－ＣＨ－よりなる群から選択され；
　　ＹおよびＺは、各々互いに独立して、－Ｏ－、－Ｓ－、－ＳＯ－、－ＳＯ２－、－Ｓ
ＯＮＲ３６－、－ＮＨ－、－ＮＲ３５－および－ＮＲ３７－よりなる群から選択され；
　　Ｒ５は、水素、陰性基、－ＯＲｄ、－ＳＲｄ、（Ｃ１～Ｃ３）ハロアルキルオキシ、
（Ｃ１～Ｃ３）ペルハロアルキルオキシ、－ＮＲｃＲｃ、ハロゲン、（Ｃ１～Ｃ３）ハロ
アルキル、（Ｃ１～Ｃ３）ペルハロアルキル、－ＣＦ３、－ＣＨ２ＣＦ３、－ＣＦ２ＣＦ

３、－ＣＮ、－ＮＣ、－ＯＣＮ、－ＳＣＮ、－ＮＯ、－ＮＯ２、－Ｎ３、－Ｓ（Ｏ）Ｒｄ

、－Ｓ（Ｏ）２Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ；－Ｓ（Ｏ）２ＮＲｃ

Ｒｃ、－ＯＳ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２ＯＲｄ、－ＯＳ（Ｏ）Ｎ
ＲｃＲｃ、－ＯＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｄ、－Ｃ（Ｏ）
ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＯＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＳＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＣ（
Ｏ）ＯＲｄ、－ＳＣ（Ｏ）ＯＲｄ、－ＯＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－ＳＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、
－ＯＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＳＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＲｄ、－
［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＯＲｄ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＮＲｃＲｃおよび－［ＮＨＣ（ＮＨ）
］ｎＮＲｃＲｃ、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されてい
る（Ｃ５～Ｃ１０）アリール、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に
置換されているフェニル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換
されている（Ｃ６～Ｃ１６）アリールアルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ
８基により任意に置換されている５～１０員ヘテロアリールおよび１つまたは複数の同じ
かまたは異なるＲ８基により任意に置換されている６～１６員ヘテロアリールアルキル、
１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されている（Ｃ１～Ｃ６）
アルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されている（Ｃ
１～Ｃ４）アルカニル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換さ
れている（Ｃ２～Ｃ４）アルケニル、および１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基
により任意に置換されている（Ｃ２～Ｃ４）アルキニルよりなる群から選択され；
　　Ｒ６は、水素、陰性基、－ＯＲｄ、－ＳＲｄ、（Ｃ１～Ｃ３）ハロアルキルオキシ、
（Ｃ１～Ｃ３）ペルハロアルキルオキシ、－ＮＲｃＲｃ、ハロゲン、（Ｃ１～Ｃ３）ハロ
アルキル、（Ｃ１～Ｃ３）ペルハロアルキル、－ＣＦ３、－ＣＨ２ＣＦ３、－ＣＦ２ＣＦ
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３、－ＣＮ、－ＮＣ、－ＯＣＮ、－ＳＣＮ、－ＮＯ、－ＮＯ２、－Ｎ３、－Ｓ（Ｏ）Ｒｄ

、－Ｓ（Ｏ）２Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ；－Ｓ（Ｏ）２ＮＲｃ

Ｒｃ、－ＯＳ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２ＯＲｄ、－ＯＳ（Ｏ）Ｎ
ＲｃＲｃ、－ＯＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｄ、－Ｃ（Ｏ）
ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＯＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＳＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＣ（
Ｏ）ＯＲｄ、－ＳＣ（Ｏ）ＯＲｄ、－ＯＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－ＳＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、
－ＯＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＳＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＲｄ、－
［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＯＲｄ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＮＲｃＲｃおよび－［ＮＨＣ（ＮＨ）
］ｎＮＲｃＲｃ、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されてい
る（Ｃ５～Ｃ１０）アリール、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に
置換されているフェニル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換
されている（Ｃ６～Ｃ１６）アリールアルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ
８基により任意に置換されている５～１０員ヘテロアリールおよび１つまたは複数の同じ
かまたは異なるＲ８基により任意に置換されている６～１６員ヘテロアリールアルキルよ
りなる群から選択され；
　　Ｒ８は、Ｒａ、Ｒｂ、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲａまたはＲｂにより置
換されているＲａ、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲａまたはＲｂにより置換され
ている－ＯＲａ、－Ｂ（ＯＲａ）２、－Ｂ（ＮＲｃＲｃ）２、－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－
（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｏ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－Ｓ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－Ｏ－
ＣＨＲａＲｂ、－Ｏ－ＣＲａ（Ｒｂ）２、－Ｏ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｏ－（ＣＨ２

）ｍ－ＣＨ［（ＣＨ２）ｍＲｂ］Ｒｂ、－Ｓ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－
（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｏ－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ
（Ｏ）ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－Ｓ－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－
Ｒｂ、－Ｏ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｓ－（ＣＨＲａ

）ｍ－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－ＮＨ－（
ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－ＮＨ［（ＣＨ２）ｍＲｂ］、－Ｎ［（ＣＨ２）ｍＲｂ］２、－Ｎ
Ｈ－Ｃ（Ｏ）－ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－ＮＨ－Ｃ（Ｏ）－（ＣＨ２）ｍ－ＣＨＲｂ

Ｒｂおよび－ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（Ｏ）－ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂよりなる群から
選択され；
　　各Ｒ３１は、他のものとは独立して、水素、または１つまたは複数の同じかまたは異
なるＲ８基により任意に置換されている（Ｃ１～Ｃ６）アルキルであり；
　　各Ｒ３５は、他のものとは独立して、水素およびＲ８よりなる群から選択されるか、
あるいは、２つのＲ３５基が一緒になってオキソ（＝Ｏ）、または＝ＮＲ３８基を形成し
ており；
　　各Ｒ３６は、他のものとは独立して、水素および（Ｃ１～Ｃ６）アルキルよりなる群
から選択され；
　　各Ｒ３７は、他のものとは独立して、水素およびプロ基よりなる群から選択され；
　　Ｒ３８は、水素、（Ｃ１～Ｃ６）アルキルおよび（Ｃ５～Ｃ１４）アリールよりなる
群から選択され；
　　各Ｒａは、他のものとは独立して、水素、（Ｃ１～Ｃ６）アルキル、（Ｃ３～Ｃ８）
シクロアルキル、シクロヘキシル、（Ｃ４～Ｃ１１）シクロアルキルアルキル、（Ｃ５～
Ｃ１０）アリール、フェニル、（Ｃ６～Ｃ１６）アリールアルキル、ベンジル、２～６員
ヘテロアルキル、３～８員シクロヘテロアルキル、モルホリニル、ピペラジニル、ホモピ
ペラジニル、ピペリジニル、４～１１員シクロヘテロアルキルアルキル、５～１０員ヘテ
ロアリールおよび６～１６員ヘテロアリールアルキルよりなる群から選択され；
　　各Ｒｂは、他のものとは独立して、＝Ｏ、－ＯＲｄ、（Ｃ１～Ｃ３）ハロアルキルオ
キシ、－ＯＣＦ３、＝Ｓ、－ＳＲｄ、＝ＮＲｄ、＝ＮＯＲｄ、－ＮＲｃＲｃ、ハロゲン、
－ＣＦ３、－ＣＮ、－ＮＣ、－ＯＣＮ、－ＳＣＮ、－ＮＯ、－ＮＯ２、＝Ｎ２、－Ｎ３、
－Ｓ（Ｏ）Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－Ｓ
（Ｏ）２ＮＲｃＲｃ、－ＯＳ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２ＯＲｄ、
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－ＯＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｄ、－Ｃ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ

、－Ｃ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（ＮＲａ）ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（ＮＯＨ）Ｒａ、－Ｃ（Ｎ
ＯＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＯＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＣ（Ｏ）ＯＲｄ、－ＯＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、
－ＯＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＯＣ（ＮＲａ）ＮＲｃＲｃ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＲｄ、
－［ＮＲａＣ（Ｏ）］ｎＲｄ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＯＲｄ、－［ＮＲａＣ（Ｏ）］ｎＯ
Ｒｄ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＮＲｃＲｃ、－［ＮＲａＣ（Ｏ）］ｎＮＲｃＲｃ、－［ＮＨ
Ｃ（ＮＨ）］ｎＮＲｃＲｃおよび－［ＮＲａＣ（ＮＲａ）］ｎＮＲｃＲｃよりなる群から
独立して選択される好適な基であり；
　　各Ｒｃは、他のものとは独立して、保護基またはＲａであるか、あるいは、各Ｒｃは
、結合している窒素原子と一緒になって、１つまたは複数の同じかまたは異なるさらなる
ヘテロ原子を任意に含むことができ１つまたは複数の同じかまたは異なるＲａまたは好適
なＲｂ基により任意に置換できる５員から８員のシクロヘテロアルキルまたはヘテロアリ
ールを形成し；
　　各Ｒｄは、他のものとは独立して、保護基またはＲａであり；
　　各ｍは、他のものとは独立して、１から３の整数であり；
　　各ｎは、他のものとは独立して、０から３の整数であり；
　　ｏは、１から６の整数である、
化合物。
【請求項２】
　構造式（Ｖ）：
【化３】

で表される請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
　Ｒ５が、ハロ、フルオロまたは－ＣＦ３である請求項１または請求項２に記載の化合物
。
【請求項４】
　Ｒ５が、フルオロである請求項１または請求項２に記載の化合物。
【請求項５】
　Ｒ６が、水素である請求項１または請求項２に記載の化合物。
【請求項６】
　ＹおよびＺが、ＯおよびＮＨよりなる群から独立して選択される請求項１または請求項
２に記載の化合物。
【請求項７】
　Ｘが、－ＣＨ－である請求項１または請求項２に記載の化合物。
【請求項８】
　各Ｒ３５が、水素である請求項１または請求項２に記載の化合物。
【請求項９】
　２つのＲ３５基が、オキソ基を形成する請求項１または請求項２に記載の化合物。
【請求項１０】
　ＹがＯであり、ＺがＮＨである請求項１または請求項２に記載の化合物。
【請求項１１】
　ｏが、１から４の整数である請求項１または請求項２に記載の化合物。
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【請求項１２】
　ｏが、１である請求項１または請求項２に記載の化合物。
【請求項１３】
　各Ｒ３１が、独立して水素または（Ｃ１～Ｃ６）アルキルである請求項１または請求項
２に記載の化合物。
【請求項１４】
　各Ｒ３１が、水素である請求項１または請求項２に記載の化合物。
【請求項１５】
　Ｒ２が、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されているフェ
ニルである請求項１または請求項２に記載の化合物。
【請求項１６】
　Ｒ２が、２つのＲｂ基による二置換フェニル基であるか、またはＲ２が、３つのＲｂ基
による三置換フェニル基である請求項１または請求項２に記載の化合物。
【請求項１７】
　Ｒ２が、
【化４】

である請求項１または請求項２に記載の化合物。
【請求項１８】
　Ｒ５が、ハロ、フルオロまたは－ＣＦ３であり、Ｒ６が、水素である請求項１または請
求項２に記載の化合物。
【請求項１９】
　Ｒ５が、フルオロであり、Ｒ６が、水素である請求項１または請求項２に記載の化合物
。
【請求項２０】
　２つのＲ３５基が、オキソ基を形成し、ＹがＯであり、ＺがＮＨであり、ＸがＣＨであ
り、各Ｒ３１が水素である請求項１または請求項２に記載の化合物。
【請求項２１】
Ｒ５が、フルオロであり、Ｒ６が、水素である請求項２０に記載の化合物。
【請求項２２】
Ｒ２が、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されているフェニ
ルである請求項２１に記載の化合物。
【請求項２３】
　Ｒ２が、２つのＲｂ基による二置換フェニル基であるか、またはＲ２が、３つのＲｂ基
による三置換フェニル基である請求項２１に記載の化合物。
【請求項２４】
　Ｒ２が、

【化５】
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である請求項２１に記載の化合物。
【請求項２５】
　ｏが、１である請求項２１に記載の化合物。
【請求項２６】
　Ｒ２が、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されているフェ
ニルである請求項２５に記載の化合物。
【請求項２７】
　Ｒ２が、２つのＲｂ基による二置換フェニル基であるか、またはＲ２が、３つのＲｂ基
による三置換フェニル基である請求項２５に記載の化合物。
【請求項２８】
　Ｒ２が、
【化６】

である請求項２５に記載の化合物。
【請求項２９】
　製薬的に許容できる担体、希釈剤または賦形剤をさらに含んでなる請求項１または請求
項２に記載の化合物。
【請求項３０】
　自己免疫疾患を患っているか、または自己免疫疾患を発症する危険性のある被験体に、
請求項１または請求項２に記載の２，４－ピリミジンジアミン化合物の有効量を投与する
ステップを含んでなる、自己免疫疾患および／またはそれに関連する１つまたは複数の症
状を治療または予防する方法。
【誤訳訂正２】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００１２
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００１２】
【化８】

で表される化合物であって、その塩、水和物、溶媒和物およびＮ－オキシドを含み、式中
：
　Ｌ１は、直接結合またはリンカーであり；
　Ｌ２は、直接結合またはリンカーであり；
　Ｒ２は、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されている（Ｃ
１～Ｃ６）アルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換され
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ている（Ｃ３～Ｃ８）アルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意
に置換されている３～８員シクロヘテロアルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なる
Ｒ８基により任意に置換されている（Ｃ５～Ｃ１５）アリール、１つまたは複数の同じか
または異なるＲ８基により任意に置換されているフェニル、および１つまたは複数の同じ
かまたは異なるＲ８基により任意に置換されている５～１５員ヘテロアリールよりなる群
から選択され；
Ｒ４は、
【誤訳訂正３】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００１３
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００１３】
【化９】

であり；
　各Ｗは、他のものとは独立して、－ＣＲ３１Ｒ３１－であり；
　Ｘは、－Ｎ－および－ＣＨ－よりなる群から選択され；
　ＹおよびＺは、各々互いに独立して、－Ｏ－、－Ｓ－、－ＳＯ－、－ＳＯ２－、－ＳＯ
ＮＲ３６－、－ＮＨ－、－ＮＲ３５－および－ＮＲ３７－よりなる群から選択され；
　Ｒ５は、水素、陰性基、－ＯＲｄ、－ＳＲｄ、（Ｃ１～Ｃ３）ハロアルキルオキシ、（
Ｃ１～Ｃ３）ペルハロアルキルオキシ、－ＮＲｃＲｃ、ハロゲン、（Ｃ１～Ｃ３）ハロア
ルキル、（Ｃ１～Ｃ３）ペルハロアルキル、－ＣＦ３、－ＣＨ２ＣＦ３、－ＣＦ２ＣＦ３

、－ＣＮ、－ＮＣ、－ＯＣＮ、－ＳＣＮ、－ＮＯ、－ＮＯ２、－Ｎ３、－Ｓ（Ｏ）Ｒｄ、
－Ｓ（Ｏ）２Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ；－Ｓ（Ｏ）２ＮＲｃＲ
ｃ、－ＯＳ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２ＯＲｄ、－ＯＳ（Ｏ）ＮＲ
ｃＲｃ、－ＯＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｄ、－Ｃ（Ｏ）Ｎ
ＲｃＲｃ、－Ｃ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＯＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＳＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＣ（Ｏ
）ＯＲｄ、－ＳＣ（Ｏ）ＯＲｄ、－ＯＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－ＳＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－
ＯＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＳＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＲｄ、－［
ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＯＲｄ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＮＲｃＲｃおよび－［ＮＨＣ（ＮＨ）］

ｎＮＲｃＲｃ、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されている
（Ｃ５～Ｃ１０）アリール、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置
換されているフェニル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換さ
れている（Ｃ６～Ｃ１６）アリールアルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８

基により任意に置換されている５～１０員ヘテロアリールおよび１つまたは複数の同じか
または異なるＲ８基により任意に置換されている６～１６員ヘテロアリールアルキル、１
つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されている（Ｃ１～Ｃ６）ア
ルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されている（Ｃ１
～Ｃ４）アルカニル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換され
ている（Ｃ２～Ｃ４）アルケニル、および１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基に
より任意に置換されている（Ｃ２～Ｃ４）アルキニルよりなる群から選択され；
　Ｒ６は、水素、陰性基、－ＯＲｄ、－ＳＲｄ、（Ｃ１～Ｃ３）ハロアルキルオキシ、（
Ｃ１～Ｃ３）ペルハロアルキルオキシ、－ＮＲｃＲｃ、ハロゲン、（Ｃ１～Ｃ３）ハロア
ルキル、（Ｃ１～Ｃ３）ペルハロアルキル、－ＣＦ３、－ＣＨ２ＣＦ３、－ＣＦ２ＣＦ３
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、－ＣＮ、－ＮＣ、－ＯＣＮ、－ＳＣＮ、－ＮＯ、－ＮＯ２、－Ｎ３、－Ｓ（Ｏ）Ｒｄ、
－Ｓ（Ｏ）２Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ；－Ｓ（Ｏ）２ＮＲｃＲ
ｃ、－ＯＳ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２ＯＲｄ、－ＯＳ（Ｏ）ＮＲ
ｃＲｃ、－ＯＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｄ、－Ｃ（Ｏ）Ｎ
ＲｃＲｃ、－Ｃ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＯＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＳＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＣ（Ｏ
）ＯＲｄ、－ＳＣ（Ｏ）ＯＲｄ、－ＯＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－ＳＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－
ＯＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＳＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＲｄ、－［
ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＯＲｄ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＮＲｃＲｃおよび－［ＮＨＣ（ＮＨ）］

ｎＮＲｃＲｃ、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されている
（Ｃ５～Ｃ１０）アリール、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置
換されているフェニル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換さ
れている（Ｃ６～Ｃ１６）アリールアルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８

基により任意に置換されている５～１０員ヘテロアリールおよび１つまたは複数の同じか
または異なるＲ８基により任意に置換されている６～１６員ヘテロアリールアルキルより
なる群から選択され；
　Ｒ８は、Ｒａ、Ｒｂ、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲａまたはＲｂにより置換
されているＲａ、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲａまたはＲｂにより置換されて
いる－ＯＲａ、－Ｂ（ＯＲａ）２、－Ｂ（ＮＲｃＲｃ）２、－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－（
ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｏ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－Ｓ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ
ＨＲａＲｂ、－Ｏ－ＣＲａ（Ｒｂ）２、－Ｏ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｏ－（ＣＨ２）

ｍ－ＣＨ［（ＣＨ２）ｍＲｂ］Ｒｂ、－Ｓ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－（
ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｏ－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（
Ｏ）ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－Ｓ－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒ
ｂ、－Ｏ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｓ－（ＣＨＲａ）

ｍ－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－ＮＨ－（Ｃ
ＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－ＮＨ［（ＣＨ２）ｍＲｂ］、－Ｎ［（ＣＨ２）ｍＲｂ］２、－ＮＨ
－Ｃ（Ｏ）－ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－ＮＨ－Ｃ（Ｏ）－（ＣＨ２）ｍ－ＣＨＲｂＲ
ｂおよび－ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（Ｏ）－ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂよりなる群から選
択され；
　各Ｒ３１は、他のものとは独立して水素、または１つまたは複数の同じかまたは異なる
Ｒ８基により任意に置換されている（Ｃ１～Ｃ６）アルキルであり；
　各Ｒ３５は、他のものとは独立して、水素およびＲ８よりなる群から選択されるか、あ
るいは、２つのＲ３５基が一緒になってオキソ（＝Ｏ）、または＝ＮＲ３８基を形成して
おり；
　各Ｒ３６は、他のものとは独立して、水素および（Ｃ１～Ｃ６）アルキルよりなる群か
ら選択され；
　各Ｒ３７は、他のものとは独立して、水素およびプロ基よりなる群から選択され；
　Ｒ３８は、水素、（Ｃ１～Ｃ６）アルキルおよび（Ｃ５～Ｃ１４）アリールよりなる群
から選択され；
　各Ｒａは、他のものとは独立して、水素、（Ｃ１～Ｃ６）アルキル、（Ｃ３～Ｃ８）シ
クロアルキル、シクロヘキシル、（Ｃ４～Ｃ１１）シクロアルキルアルキル、（Ｃ５～Ｃ
１０）アリール、フェニル、（Ｃ６～Ｃ１６）アリールアルキル、ベンジル、２～６員ヘ
テロアルキル、３～８員シクロヘテロアルキル、モルホリニル、ピペラジニル、ホモピペ
ラジニル、ピペリジニル、４～１１員シクロヘテロアルキルアルキル、５～１０員ヘテロ
アリールおよび６～１６員ヘテロアリールアルキルよりなる群から選択され；
　各Ｒｂは、他のものとは独立して、＝Ｏ、－ＯＲｄ、（Ｃ１～Ｃ３）ハロアルキルオキ
シ、－ＯＣＦ３、＝Ｓ、－ＳＲｄ、＝ＮＲｄ、＝ＮＯＲｄ、－ＮＲｃＲｃ、ハロゲン、－
ＣＦ３、－ＣＮ、－ＮＣ、－ＯＣＮ、－ＳＣＮ、－ＮＯ、－ＮＯ２、＝Ｎ２、－Ｎ３、－
Ｓ（Ｏ）Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－Ｓ（
Ｏ）２ＮＲｃＲｃ、－ＯＳ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２ＯＲｄ、－
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ＯＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｄ、－Ｃ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、
－Ｃ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（ＮＲａ）ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（ＮＯＨ）Ｒａ、－Ｃ（ＮＯ
Ｈ）ＮＲｃＲｃ、－ＯＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＣ（Ｏ）ＯＲｄ、－ＯＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－
ＯＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＯＣ（ＮＲａ）ＮＲｃＲｃ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＲｄ、－
［ＮＲａＣ（Ｏ）］ｎＲｄ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＯＲｄ、－［ＮＲａＣ（Ｏ）］ｎＯＲ
ｄ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＮＲｃＲｃ、－［ＮＲａＣ（Ｏ）］ｎＮＲｃＲｃ、－［ＮＨＣ
（ＮＨ）］ｎＮＲｃＲｃおよび－［ＮＲａＣ（ＮＲａ）］ｎＮＲｃＲｃよりなる群から独
立して選択される好適な基であり；
　各Ｒｃは、他のものとは独立して、保護基またはＲａであるか、あるいは、各Ｒｃは、
結合している窒素原子と一緒になって、１つまたは複数の同じかまたは異なるさらなるヘ
テロ原子を任意に含むことができ、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲａまたは好適
なＲｂ基により任意に置換できる５員から８員のシクロヘテロアルキルまたはヘテロアリ
ールを形成し；
　各Ｒｄは、他のものとは独立して、保護基またはＲａであり；
　各ｍは、他のものとは独立して、１から３の整数であり；
　各ｎは、他のものとは独立して、０から３の整数であり；
　ｏは、１から６の整数である。
【誤訳訂正４】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００１６
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００１６】
　例示となる一実施形態において、プロドラッグとしては、ＲｃおよびＲｄの保護基が、
プロ基である構造式（Ｉ）で表される化合物が挙げられる。
【誤訳訂正５】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００１８
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００１８】
【化１０】

で表される化合物であって、その塩、水和物、溶媒和物およびＮ－オキシドを含み、式中
：
Ｒ２、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６、Ｌ２およびＬ２は、構造式（Ｉ）に関して先に定義されたとお
りであり；
Ｒ２ｂは、プロ基であり；
Ｒ４ｂは、プロ基またはアルキル基、例えば、メチルである。
【誤訳訂正６】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００２１
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【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００２１】
【化１１】

で表されるスピロ化合物であって、その塩、水和物、溶媒和物およびＮ－オキシドを含み
、式中：ｏ、Ｗ、Ｒ３５、Ｘ、ＹおよびＺは、構造式（Ｉ）に関して先に定義されたとお
りであり、Ｄは、水素、ハロゲン、－ＮＯ２または－ＮＨ２である。
【誤訳訂正７】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００２３
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００２３】

【化１２】

で表される２，４－ピリミジンジアミン化合物であって、その塩、水和物、溶媒和物およ
びＮ－オキシドを含み、式中：Ｒ５、Ｒ６、Ｒ１１、Ｒ３５、Ｘ、ＹおよびＺは、構造式
（Ｉ）に関して先に定義されたとおりであり、ＬＧは、例えば、－Ｓ（Ｏ）２Ｍｅ、－Ｓ
Ｍｅまたはハロ（例えば、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ）などの脱離基である。
【誤訳訂正８】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００７９
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００７９】
６．３ スピロ２，４－ピリミジンジアミン化合物
　構造式（Ｉ）で表されるスピロ２，４－ピリミジンジアミン化合物が本明細書に提供さ
れ：
【誤訳訂正９】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００８０
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
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【００８０】
【化１３】

その塩、水和物、溶媒和物およびＮ－オキシドを含み、式中：
　Ｌ１は、直接結合またはリンカーであり；
　Ｌ２は、直接結合またはリンカーであり；
　Ｒ２は、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されている（Ｃ
１～Ｃ６）アルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換され
ている（Ｃ３～Ｃ８）アルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意
に置換されている３～８員シクロヘテロアルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なる
Ｒ８基により任意に置換されている（Ｃ５～Ｃ１５）アリール、１つまたは複数の同じか
または異なるＲ８基により任意に置換されているフェニル、および１つまたは複数の同じ
かまたは異なるＲ８基により任意に置換されている５～１５員ヘテロアリールよりなる群
から選択され；
　Ｒ４は、
【誤訳訂正１０】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００８１
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００８１】

【化１４】

であり；
　各Ｗは、他のものとは独立して、－ＣＲ３１Ｒ３１－であり；
　Ｘは、－Ｎ－および－ＣＨ－よりなる群から選択され；
　ＹおよびＺは、各々互いに独立して、－Ｏ－、－Ｓ－、－ＳＯ－、－ＳＯ２－、－ＳＯ
ＮＲ３６－、－ＮＨ－、－ＮＲ３５－および－ＮＲ３７－よりなる群から選択され；
　Ｒ５は、水素、陰性基、－ＯＲｄ、－ＳＲｄ、（Ｃ１～Ｃ３）ハロアルキルオキシ、（
Ｃ１～Ｃ３）ペルハロアルキルオキシ、－ＮＲｃＲｃ、ハロゲン、（Ｃ１～Ｃ３）ハロア
ルキル、（Ｃ１～Ｃ３）ペルハロアルキル、－ＣＦ３、－ＣＨ２ＣＦ３、－ＣＦ２ＣＦ３

、－ＣＮ、－ＮＣ、－ＯＣＮ、－ＳＣＮ、－ＮＯ、－ＮＯ２、－Ｎ３、－Ｓ（Ｏ）Ｒｄ、
－Ｓ（Ｏ）２Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ；－Ｓ（Ｏ）２ＮＲｃＲ
ｃ、－ＯＳ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２ＯＲｄ、－ＯＳ（Ｏ）ＮＲ
ｃＲｃ、－ＯＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｄ、－Ｃ（Ｏ）Ｎ
ＲｃＲｃ、－Ｃ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＯＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＳＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＣ（Ｏ
）ＯＲｄ、－ＳＣ（Ｏ）ＯＲｄ、－ＯＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－ＳＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－
ＯＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＳＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＲｄ、－［
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ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＯＲｄ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＮＲｃＲｃおよび－［ＮＨＣ（ＮＨ）］

ｎＮＲｃＲｃ、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されている
（Ｃ５～Ｃ１０）アリール、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置
換されているフェニル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換さ
れている（Ｃ６～Ｃ１６）アリールアルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８

基により任意に置換されている５～１０員ヘテロアリールおよび１つまたは複数の同じか
または異なるＲ８基により任意に置換されている６～１６員ヘテロアリールアルキル、１
つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されている（Ｃ１～Ｃ６）ア
ルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されている（Ｃ１
～Ｃ４）アルカニル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換され
ている（Ｃ２～Ｃ４）アルケニル、および１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基に
より任意に置換されている（Ｃ２～Ｃ４）アルキニルよりなる群から選択され；
　Ｒ６は、水素、陰性基、－ＯＲｄ、－ＳＲｄ、（Ｃ１～Ｃ３）ハロアルキルオキシ、（
Ｃ１～Ｃ３）ペルハロアルキルオキシ、－ＮＲｃＲｃ、ハロゲン、（Ｃ１～Ｃ３）ハロア
ルキル、（Ｃ１～Ｃ３）ペルハロアルキル、－ＣＦ３、－ＣＨ２ＣＦ３、－ＣＦ２ＣＦ３

、－ＣＮ、－ＮＣ、－ＯＣＮ、－ＳＣＮ、－ＮＯ、－ＮＯ２、－Ｎ３、－Ｓ（Ｏ）Ｒｄ、
－Ｓ（Ｏ）２Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ；－Ｓ（Ｏ）２ＮＲｃＲ
ｃ、－ＯＳ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２ＯＲｄ、－ＯＳ（Ｏ）ＮＲ
ｃＲｃ、－ＯＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｄ、－Ｃ（Ｏ）Ｎ
ＲｃＲｃ、－Ｃ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＯＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＳＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＣ（Ｏ
）ＯＲｄ、－ＳＣ（Ｏ）ＯＲｄ、－ＯＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－ＳＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－
ＯＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＳＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＲｄ、－［
ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＯＲｄ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＮＲｃＲｃおよび－［ＮＨＣ（ＮＨ）］

ｎＮＲｃＲｃ、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換されている
（Ｃ５～Ｃ１０）アリール、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置
換されているフェニル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８基により任意に置換さ
れている（Ｃ６～Ｃ１６）アリールアルキル、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲ８

基により任意に置換されている５～１０員ヘテロアリールおよび１つまたは複数の同じか
または異なるＲ８基により任意に置換されている６～１６員ヘテロアリールアルキルより
なる群から選択され；
　Ｒ８は、Ｒａ、Ｒｂ、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲａまたはＲｂにより置換
されているＲａ、１つまたは複数の同じかまたは異なるＲａまたはＲｂにより置換されて
いる－ＯＲａ、－Ｂ（ＯＲａ）２、－Ｂ（ＮＲｃＲｃ）２、－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－（
ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｏ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－Ｓ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－Ｏ－Ｃ
ＨＲａＲｂ、－Ｏ－ＣＲａ（Ｒｂ）２、－Ｏ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｏ－（ＣＨ２）

ｍ－ＣＨ［（ＣＨ２）ｍＲｂ］Ｒｂ、－Ｓ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－（
ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｏ－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（
Ｏ）ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－Ｓ－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒ
ｂ、－Ｏ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－Ｓ－（ＣＨＲａ）

ｍ－Ｃ（Ｏ）ＮＨ－（ＣＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－ＮＨ－（Ｃ
ＨＲａ）ｍ－Ｒｂ、－ＮＨ［（ＣＨ２）ｍＲｂ］、－Ｎ［（ＣＨ２）ｍＲｂ］２、－ＮＨ
－Ｃ（Ｏ）－ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂ、－ＮＨ－Ｃ（Ｏ）－（ＣＨ２）ｍ－ＣＨＲｂＲ
ｂおよび－ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｃ（Ｏ）－ＮＨ－（ＣＨ２）ｍ－Ｒｂよりなる群から選
択され；
　各Ｒ３１は、他のものとは独立して、水素、または１つまたは複数の同じかまたは異な
るＲ８基により任意に置換されている（Ｃ１～Ｃ６）アルキルであり；
　各Ｒ３５は、他のものとは独立して、水素およびＲ８よりなる群から選択されるか、あ
るいは、２つのＲ３５基が一緒になってオキソ（＝Ｏ）、または＝ＮＲ３８基を形成して
おり；
　各Ｒ３６は、他のものとは独立して、水素および（Ｃ１～Ｃ６）アルキルよりなる群か
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ら選択され；
各Ｒ３７は、他のものとは独立して、水素およびプロ基よりなる群から選択され；
　Ｒ３８は、水素、（Ｃ１～Ｃ６）アルキルおよび（Ｃ５～Ｃ１４）アリールよりなる群
から選択され；
　各Ｒａは、他のものとは独立して、水素、（Ｃ１～Ｃ６）アルキル、（Ｃ３～Ｃ８）シ
クロアルキル、シクロヘキシル、（Ｃ４～Ｃ１１）シクロアルキルアルキル、（Ｃ５～Ｃ
１０）アリール、フェニル、（Ｃ６～Ｃ１６）アリールアルキル、ベンジル、２～６員ヘ
テロアルキル、３～８員シクロヘテロアルキル、モルホリニル、ピペラジニル、ホモピペ
ラジニル、ピペリジニル、４～１１員シクロヘテロアルキルアルキル、５～１０員ヘテロ
アリールおよび６～１６員ヘテロアリールアルキルよりなる群から選択され；
　各Ｒｂは、他のものとは独立して、＝Ｏ、－ＯＲｄ、（Ｃ１～Ｃ３）ハロアルキルオキ
シ、－ＯＣＦ３、＝Ｓ、－ＳＲｄ、＝ＮＲｄ、＝ＮＯＲｄ、－ＮＲｃＲｃ、ハロゲン、－
ＣＦ３、－ＣＮ、－ＮＣ、－ＯＣＮ、－ＳＣＮ、－ＮＯ、－ＮＯ２、＝Ｎ２、－Ｎ３、－
Ｓ（Ｏ）Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒｄ、－Ｓ（Ｏ）２ＯＲｄ、－Ｓ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－Ｓ（
Ｏ）２ＮＲｃＲｃ、－ＯＳ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２Ｒｄ、－ＯＳ（Ｏ）２ＯＲｄ、－
ＯＳ（Ｏ）２ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（Ｏ）Ｒｄ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｄ、－Ｃ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、
－Ｃ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（ＮＲａ）ＮＲｃＲｃ、－Ｃ（ＮＯＨ）Ｒａ、－Ｃ（ＮＯ
Ｈ）ＮＲｃＲｃ、－ＯＣ（Ｏ）Ｒｄ、－ＯＣ（Ｏ）ＯＲｄ、－ＯＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｃ、－
ＯＣ（ＮＨ）ＮＲｃＲｃ、－ＯＣ（ＮＲａ）ＮＲｃＲｃ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＲｄ、－
［ＮＲａＣ（Ｏ）］ｎＲｄ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＯＲｄ、－［ＮＲａＣ（Ｏ）］ｎＯＲ
ｄ、－［ＮＨＣ（Ｏ）］ｎＮＲｃＲｃ、－［ＮＲａＣ（Ｏ）］ｎＮＲｃＲｃ、－［ＮＨＣ
（ＮＨ）］ｎＮＲｃＲｃおよび－［ＮＲａＣ（ＮＲａ）］ｎＮＲｃＲｃよりなる群から独
立して選択される好適な基であり；
　各Ｒｃは、他のものとは独立して、保護基またはＲａであるか、あるいは、各Ｒｃは、
結合している窒素原子と一緒になって、１つまたは複数の同じかまたは異なるさらなるヘ
テロ原子を任意に含むことができ１つまたは複数の同じかまたは異なるＲａまたは好適な
Ｒｂ基により任意に置換できる５員から８員のシクロヘテロアルキルまたはヘテロアリー
ルを形成し；
　各Ｒｄは、他のものとは独立して、保護基またはＲａであり；
　各ｍは、他のものとは独立して、１から３の整数であり；
　各ｎは、他のものとは独立して、０から３の整数であり；
　ｏは、１から６の整数である。
【誤訳訂正１１】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００８６
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００８６】
【化１５】

により記載されているような直接結合であって、その塩、水和物、溶媒和物およびＮ－オ
キシドを含み、式中Ｒ２、Ｒ４、Ｒ５およびＲ６は、先に構造式（Ｉ）に関して定義され
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たとおりである。構造式（Ｉ）および（Ｖ）のスピロ２，４－ピリミジンジアミン化合物
の他の実施形態は、以下に記載されている。
【誤訳訂正１２】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】０１０１
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【０１０１】
　幾つかの実施形態において、プロドラッグは、構造式（Ｉ）で表される化合物であり、
式中ＲｃおよびＲｄは、先に定義されたそれらの代替基に加えて、プロ基であり得る。
【誤訳訂正１３】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】０１０５
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【０１０５】
　種々の置換基の性質に依って、本明細書に記載されたスピロ２，４－ピリミジンジアミ
ン化合物およびプロドラッグは、塩の形態であってもよい。このような塩としては、製薬
的使用に好適な塩（「製薬的に許容できる塩」）、獣医学使用に好適な塩が挙げられる。
このような塩は、当業界に周知である酸または塩基から誘導できる。
【誤訳訂正１４】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】０１０６
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【０１０６】
　幾つかの実施形態において、塩は、製薬的に許容できる塩である。一般に、製薬的に許
容できる塩は、親化合物の１つまたは複数の所望の薬理活性を保持し、ヒトへの投与に好
適なこれらの塩である。製薬的に許容できる塩としては、無機酸または有機酸により形成
される酸付加塩が挙げられる。製薬的に許容できる酸付加塩の形成に好適な無機酸として
は、例により限定はしないが、ハロゲン化水素酸（例えば、塩酸、臭化水素酸、ヨウ化水
素酸など）、硫酸、硝酸、リン酸などが挙げられる。製薬的に許容できる酸付加塩の形成
に好適な有機酸としては、例により限定はしないが、酢酸、トリフルオロ酢酸、プロピオ
ン酸、ヘキサン酸、シクロペンタンプロピオン酸、グリコール酸、ピルビン酸、乳酸、マ
ロン酸、コハク酸、リンゴ酸、フマル酸、酒石酸、クエン酸、パルミチン酸、安息香酸、
３－（４－ヒドロキシベンゾイル）安息香酸、経皮酸、マンデル酸、アルキルスルホン酸
（例えば、メタンスルホン酸、エタンスルホン酸、１，２－エタン－ジスルホン酸、２－
ヒドロキシエタンスルホン酸など）、アリールスルホン酸（例えば、ベンゼンスルホン酸
、４－クロロベンゼンスルホン酸、２－ナフタレンスルホン酸、４－トルエンスルホン酸
）、シクロアルキルスルホン酸（例えば、カンファースルホン酸）、４－メチルビシクロ
［２．２．２］－オクタ－２－エン－１－カルボン酸、グルコヘプトン酸、３－フェニル
プロピオン酸、トリメチル酢酸、ｔ－ブチル酢酸、ラウリル硫酸、グルコン酸、グルタミ
ン酸、ヒドロキシナフトエ酸、サリチル酸、ステアリン酸、ムコン酸などが挙げられる。
【誤訳訂正１５】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】０１０７
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【０１０７】
　製薬的に許容できる塩としてはまた、親化合物に存在する酸性プロトンが、金属イオン
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（例えば、アルカリ金属イオン、アルカリ土類金属イオンまたはアンモニウムイオン）、
アンモニウムまたは有機塩基（例えば、エタノールアミン、ジエタノールアミン、トリエ
タノールアミン、Ｎ－メチルグルカミン、モルホリン、ピペリジン、ジメチルアミン、ジ
エチルアミンなど）との配位により置換される場合に形成される塩が挙げられる。
【誤訳訂正１６】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】０１０８
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【０１０８】
　本明細書に記載されたスピロ２，４－ピリミジンジアミン化合物ならびにそれらの塩は
、当業界に周知である水和物、溶媒和物およびＮ－オキシドの形態においてもあり得る。
【誤訳訂正１７】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】０１１０
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【０１１０】
　スピロ２，４－ピリミジンジアミン化合物を合成するために使用できる種々の代表的な
合成ルートは、下記のスキーム（Ｉ）～（ＶＩＩＩ）に記載されている。スキーム（Ｉ）
～（ＶＩＩＩ）において、類似番号の化合物は、類似構造を有している。これらの方法は
、構造式（ＩＩ）で表されるプロドラッグを合成するためにルーチン的に採用できる。
【誤訳訂正１８】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】０１１２
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【０１１２】

【化１９】
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　スキーム（Ｉ）において、Ｒ２、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６、Ｌ１およびＬ２は、構造式（Ｉ）
に関して先に定義されたとおりであり、Ｘは、ハロゲン（例えば、Ｆ、Ｃｌ、Ｂｒまたは
Ｉ）であり、ＹおよびＹ’は、各々互いに独立してＯおよびＳよりなる群から選択される
。スキーム（Ｉ）を参照すると、ウラシルまたはチオウラシル２は、標準的な条件下で標
準的なハロゲン化剤ＰＯＸ３（または他の標準的なハロゲン化剤）を用い、２位と４位に
二ハロゲン化されて２，４－ビスハロピリミジン４を生成する。ピリミジン４におけるＲ
５置換基に依存して、Ｃ４位のハライドは、Ｃ２位のハライドよりも求核試薬に対して反
応性である。この反応性の差を利用して、最初に反応性２，４－ビスハロピリミジン４と
１当量のアミン１０とを反応させることにより構造式（Ｉ）で表される２，４－ピリミジ
ンジアミン類を合成し、４Ｎ－置換－２－ハロ－４－ピリミジンアミン８を得、次いでア
ミン６により構造式（Ｉ）で表される２，４－ピリミジンジアミンを得ることができる。
【誤訳訂正１９】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】０１２０
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【０１２０】
【化２１】

　スキーム（ＩＩ）において、Ｒ２、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６、Ｌ１、Ｌ２およびＸは、スキー
ム（Ｉ）に関して先に定義されたとおりであり、Ｚは、下記のスキームＩＩＩと関連して
より詳細に検討されている脱離基である。スキーム（ＩＩ）を参照すると、２－アミノ－
４－ピリミジノール３０は、アミン６（または任意に保護されたアミン２１）と反応させ
てＮ２－置換－４－ピリミジノール３２を得、次いで先に記載されたとおりにハロゲン化
されてＮ２－置換－４－ハロ－２－ピリミジンアミン３４を得る。任意の脱保護（例えば
、保護されたアミン２１が、最初のステップに使用される場合）、次いでアミン１０との
反応により構造式（Ｉ）で表される２，４－ピリミジンジアミンが得られる。あるいは、
ピリミジノール３０は、アシル化剤３１と反応させることができる。
【誤訳訂正２０】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】０１２３
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【０１２３】
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【化２２】

　スキーム（ＩＩＩ）において、Ｒ２、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６、Ｌ１およびＬ２は、スキーム
（Ｉ）に関して先に定義されたとおりであり、Ｚは、例えば、ハロゲン、メタンスルホニ
ルオキシ、トリフルオロメタンスルホニルオキシ、ｐ－トルエンスルホニルオキシ、ベン
ゼンスルホニルオキシなどの脱離基である。スキーム（ＩＩＩ）を参照すると、２－アミ
ノ－４－クロロピリミジン５０を、アミノ１０と反応させて４Ｎ－置換－２－ピリミジン
アミン５２を得、化合物３１またはアミン６との以下の反応により、構造式（Ｉ）で表さ
れるピリミジンジアミンを得る。あるいは、２－クロロ－４－アミノピリミジン５４を、
化合物４４、次いでアミン６と反応させて構造式（Ｉ）で表される化合物を得ることがで
きる。
【誤訳訂正２１】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】０１３４
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【０１３４】
　構造式（ＩＩ）で表されるプロドラッグは、上記の方法のルーチン的修飾により調製で
きる。あるいは、このようなプロドラッグは、構造式（Ｉ）の好適に保護された２，４－
ピリミジンジアミンと好適なプロ基とを反応させることにより調製できる。このような反
応を実施するための条件、また式（ＩＩ）のプロドラッグを得るために生成物を脱保護す
るための条件は十分に知られている。
【誤訳訂正２２】
【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】０１７０
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【０１７０】
　活性化合物またはプロドラッグは、先に記載されている製薬組成物それ自体、水和物、
溶媒和物、Ｎ－オキシドまたは製薬的に許容できる塩の形態で製剤化できる。典型的には
、このような塩は、水溶液中で対応する遊離酸および遊離塩基よりも溶解性であるが、対
応する遊離酸および遊離塩基よりも低い溶解度を有する塩もまた形成できる。
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