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【手続補正書】
【提出日】平成30年5月10日(2018.5.10)
【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
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【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式（Ｉ）に示される構造を有する化合物：
【化１】

　式中、Ｒ1が－（ＣＨ2）ｍ－Ｒ4であり、ここでｍ＝０または１であり、Ｒ4はＣ1-10ア
ルキル、
【化２】

で構成されたグループから選択され、
　式中、各Ｒ5は独立してＨ、ヒドロキシル、Ｃ1-10アルキル、Ｃ1-10アルコキシル、Ｃ1

-10ヒドロキシアルキル、Ｃ1-10アルキルオキシアルキル、ＮＨ2、ＮＨＲ6、－Ｒ7－Ｏ（
Ｃ＝Ｏ）－Ｒ8、－Ｒ7－（Ｃ＝Ｏ）Ｘ－Ｒ8、－Ｒ7－ＯＰＯ3Ｍ1Ｍ2、

【化３】

であり、
　式中、Ｒ6はＣ1-10アルキル、フェニル、－（Ｃ＝Ｏ）－Ｃ1-6アルキルまたは－（Ｃ＝
Ｏ）－フェニルであり、
　各Ｒ7とＲ9は独立して存在せずまたはＣ1-10アルキレンであり、
　各Ｒ8は独立してＨ、ヒドロキシル、金属またはＣ1-10アルキル、－Ｃ1-10アルキレン
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、－ＮＲ10Ｒ11または－ＯＰＯ3Ｍ1Ｍ2であり、
　各Ｒ10とＲ11は独立してＨ、Ｃ1-10アルキル（例えばＣ1-6アルキル）または置換Ｃ1-1

0アルキル（例えばＣ1-6アルキル）であり、
　各Ｍ1とＭ2は独立してＨまたは金属であり、
　Ｘは存在せずまたはＯであり、
　Ｙは存在せずまたは－（Ｃ＝Ｏ）－であり、
　Ｚは存在せずまたはＯであり、
　および各Ｒ2とＲ3は独立してＣ1-10アルキル、Ｃ1-10アルケニル、Ｃ1-10ヒドロキシア
ルキル、Ｃ1-10アルコキシアルキル、アリール、Ｃ1-10アラルキル、ヘテロアリール、Ｃ

1-10ヘテロアラルキル、ヘテロシクリル、Ｃ1-10ヘテロシクロアルキル、カルボシクリル
およびＣ1-10カルボシクロアルキルであり、
　式中、Ｒ1が
【化４】

であり、Ｒ2がイソブチルである場合、Ｒ3は４－ピリジルメチルではない、化合物、また
は、そのエナンチオマー、ジアステレオマー、互変異性体、医薬的に許容される塩、溶媒
和物、若しくはプロドラッグ。
【請求項２】
　　請求項１に記載の化合物であって、式（ＩＩ）に示される構造を有する、化合物。

【化５】

【請求項３】
　請求項１または２に記載の化合物であって、Ｒ4はメチル、
【化６】

で構成されたグループから選択される、化合物。
【請求項４】
　請求項１または２に記載の化合物であって、Ｒ2はＣ1-10アルキル、Ｃ1-10アルコキシ
アルキル、アリール、ヘテロアリール、Ｃ1-10アラルキルまたはＣ1-10ヘテロアラルキル
である、化合物。
【請求項５】
　請求項４に記載の化合物であって、Ｒ2はメチル－オキシ－メチル、４－ピリジルメチ
ル、イソブチル、ベンジルまたは４－チアゾリル－メチルである、化合物。
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【請求項６】
　請求項１または２に記載の化合物であって、Ｒ3はＣ1-10アルキル、アリール、ヘテロ
アリール、Ｃ1-10アラルキルまたはＣ1-10ヘテロアラルキルである、化合物。
【請求項７】
　請求項６に記載の化合物であって、Ｒ3はイソブチル、４－ピリジルメチルまたはベン
ジルである、化合物。
【請求項８】
　以下に示す構造を有する化合物：
【化７】
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または、その薬学的に許容される塩、溶媒和物、若しくはプロドラッグ。
【請求項９】
　医薬組成物であって、請求項１－８のいずれか一項に記載の化合物および薬学的に許容
される担体を含む、医薬組成物。
【請求項１０】
　２０Ｓプロテアソームの触媒活性を特異的に阻害することに用いるための医薬組成物で
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あって、請求項１－８のいずれか一項に記載の化合物の治療有効量を含む、医薬組成物。
【請求項１１】
　請求項１０に記載の医薬組成物であって、２０ＳプロテアソームのＣＴ－Ｌ活性とＴ－
Ｌ活性が同時に阻害される、医薬組成物。
【請求項１２】
　プロテアソーム関連疾患または状態を治療することに用いるための医薬組成物であって
、請求項１－８のいずれか１項に記載の化合物の治療有効量を含む、医薬組成物。
【請求項１３】
　請求項１２に記載の医薬組成物であって、化合物は非経口経路により投与される、医薬
組成物。
【請求項１４】
　請求項１３に記載の医薬組成物であって、化合物は皮下、静脈内、筋肉内、動脈内、髄
腔内、嚢内、胸腔内、眼窩内、心臓内、皮内、腹腔内、経気管、表皮下、関節内、嚢下、
くも膜下腔内、胸骨内、胸骨内または輸液によって投与される、医薬組成物。
【請求項１５】
　請求項１２に記載の医薬組成物であって、化合物は非経口経路を介して投与される、医
薬組成物。
【請求項１６】
　請求項１５に記載の医薬組成物であって、化合物は経口、経腸、口腔、経鼻、鼻腔内、
経粘膜、表皮、経皮、皮膚、眼科、肺、舌下、直腸、膣または局所に投与される、医薬組
成物。
【請求項１７】
　請求項１－８のいずれか一項に記載の化合物の使用であって、２０Ｓプロテアソーム関
連疾患または状態を治療することに用いるための医薬の製造における、使用。
【請求項１８】
　請求項１２に記載の医薬組成物または請求項１７の使用であって、２０Ｓプロテアソー
ム関連疾患または状態は癌、神経毒性／変性疾患、アルツハイマー病、虚血性状態、炎症
、免疫関連疾患、ＨＩＶ感染、臓器移植片拒絶、敗血症性ショック、抗原提示の阻害、ウ
イルス遺伝子発現の減少、寄生虫感染症、アシドーシスに関連する状態、黄斑変性症、肺
疾患、筋肉消耗疾患、線維性疾患、骨および育毛疾患で構成されたグループから選択され
ることを特徴とする、医薬組成物または使用。
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