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【年通号数】公開・登録公報2020-045
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【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 473/18     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  47/68     (2017.01)
   Ａ６１Ｋ  47/60     (2017.01)
   Ａ６１Ｋ  31/541    (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  31/00     (2006.01)
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【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ  473/18     　　　　
   Ａ６１Ｋ   47/68     　　　　
   Ａ６１Ｋ   47/60     　　　　
   Ａ６１Ｋ   31/541    　　　　
   Ａ６１Ｐ   31/00     　　　　
   Ａ６１Ｐ   37/04     　　　　

【手続補正書】
【提出日】令和3年8月12日(2021.8.12)
【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)、(ＩＩ)または(ＩＩＩ)：
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【化１】

［式中、
　Ｒ１は、(Ｃ１－Ｃ５アルキル)Ｏ、(Ｃ１－Ｃ２アルキル)Ｏ(ＣＨ２)２－３Ｏ、(Ｃ１

－Ｃ５アルキル)Ｃ(＝Ｏ)Ｏ、(Ｃ１－Ｃ５アルキル)ＮＨ、(Ｃ１－Ｃ２アルキル)Ｏ(ＣＨ

２)２－３ＮＨまたは(Ｃ１－Ｃ５アルキル)Ｃ(＝Ｏ)ＮＨであり；
　Ｒ２およびＲ３は、各々独立して、Ｈ、Ｃ１－Ｃ３アルキル、ハロ、Ｏ(Ｃ１－Ｃ３ア
ルキル)、ＣＮまたはＮＯ２であり、ここで１つのＲ３は、(ＣＨ２)ｘＲ４(式中、下付き
文字ｘは、１、２、３または４である)により置換されていてもよく；
　Ｒ４は、Ｈ、ハロ、ＯＨ、ＣＮ、ＮＨ２、ＮＨ(Ｃ１－Ｃ５アルキル)、Ｎ(Ｃ１－Ｃ５

アルキル)２、ＮＨ(Ｃ３－Ｃ６シクロアルキル)、ＮＨ(Ｃ４－Ｃ８ビシクロアルキル)、
ＮＨ(Ｃ６－Ｃ１０スピロシクロアルキル)、Ｎ(Ｃ３－Ｃ６シクロアルキル)２、ＮＨ(Ｃ
Ｈ２)１－３(アリール)、Ｎ((ＣＨ２)１－３(アリール))２、構造：
【化２】

を有する環状アミン基、６員環の芳香族基またはヘテロ芳香族基、あるいは５員環のヘテ
ロ芳香族基であり；
　ここで、アルキル、シクロアルキル、ビシクロアルキル、スピロシクロアルキル、環状
アミン、６員環の芳香族基またはヘテロ芳香族基、あるいは５員環のヘテロ芳香族基は、
所望により、ＯＨ、ハロ、ＣＮ、(Ｃ１－Ｃ３アルキル)、Ｏ(Ｃ１－Ｃ３アルキル)、Ｃ(
＝Ｏ)(Ｍｅ)、ＳＯ２(Ｃ１－Ｃ３アルキル)、Ｃ(＝Ｏ)(Ｅｔ)、ＮＨ２、ＮＨ(Ｍｅ)、Ｎ(
Ｍｅ)２、ＮＨ(Ｅｔ)、Ｎ(Ｅｔ)２およびＮ(Ｃ１－Ｃ３アルキル)２から選択される１以
上の置換基で置換されていてもよく；および
　シクロアルキル、ビシクロアルキル、スピロシクロアルキルまたは環状アミン基は、Ｏ
、Ｓ、ＮＨ、Ｎ(Ｃ１－Ｃ３アルキル)またはＮ(Ｂｏｃ)により置換されたＣＨ２基を有し
ていてもよく；
　Ｒ５は、各々独立して、Ｏ、ＳまたはＮＲ６であり；
　Ｒ６は、ＨまたはＣ１－Ｃ３アルキルであり；
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　Ｘ１は、各々独立して、ＣＲ２またはＮであり；
　Ｘ２は、各々独立して、ＣＲ３またはＮであり；および
　Ｘ３は、Ｏ、Ｓ、ＮＨ、Ｎ(Ｃ１－Ｃ３アルキル)、Ｃ＝ＯまたはＮ(Ｃ＝Ｏ)(Ｃ１－Ｃ

３アルキルである］
の構造を有する、化合物。
【請求項２】
　Ｒ４が、ＯＨ、ＮＨ(ＣＨＭｅ２)、ＮＨＣＨ２Ｃ６Ｈ５、ＮＨＭｅ、ＮＨＣＨ２ＣＨ２

ＯＨ、
【化３】

である、請求項１記載の化合物。
【請求項３】
　式(Ｉａ)：
【化４】

により示される構造を有する、請求項１記載の化合物。
【請求項４】
　Ｒ４が、ＯＨ、ＮＨ(ＣＨＭｅ２)、ＮＨＣＨ２Ｃ６Ｈ５、ＮＨＭｅ、ＮＨＣＨ２ＣＨ２

ＯＨ、
【化５】

である、請求項３記載の化合物。
【請求項５】
　Ｒ１が、ｎ－ＢｕＯであり、下付き文字ｘが１である、請求項４記載の化合物。
【請求項６】
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【化６】

から選択される、請求項１記載の化合物。
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【請求項７】
　抗体にコンジュゲートされる、請求項１記載の化合物。
【請求項８】
　２ｋＤａ～４０ｋＤａの大きさのポリ(エチレングリコール)基と共有結合される、請求
項１記載の化合物。
【請求項９】
　請求項１に記載の化合物を含む、トル様受容体７の活性化により治療できる症状を治療
するための医薬組成物。
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