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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】令和2年1月9日(2020.1.9)

【公表番号】特表2019-501123(P2019-501123A)
【公表日】平成31年1月17日(2019.1.17)
【年通号数】公開・登録公報2019-002
【出願番号】特願2018-525573(P2018-525573)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｋ   5/08     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  31/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  38/07     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  45/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/43     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/545    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/407    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  38/08     (2019.01)
   Ａ６１Ｋ  38/06     (2006.01)
   Ｃ１２Ｎ   9/99     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｋ    5/08     　　　　
   Ａ６１Ｐ   31/04     　　　　
   Ａ６１Ｐ   43/00     １２１　
   Ａ６１Ｐ   43/00     １１１　
   Ａ６１Ｋ   38/07     　　　　
   Ａ６１Ｋ   45/00     　　　　
   Ａ６１Ｋ   31/43     　　　　
   Ａ６１Ｋ   31/545    　　　　
   Ａ６１Ｋ   31/407    　　　　
   Ａ６１Ｋ   38/08     　　　　
   Ａ６１Ｋ   38/06     　　　　
   Ｃ１２Ｎ    9/99     　　　　

【手続補正書】
【提出日】令和1年11月19日(2019.11.19)
【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、またはその薬学的に許容可能な塩、溶媒和物、あるいはプロドラッ
グであって：
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【化１】

式中：
Ｒ１およびＲ２はそれぞれ独立して、Ｈ、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、－（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル－ＯＲ２３、－ＣＨ２ＣＨ（ＯＨ）ＣＨ２ＮＨ２、－ＣＨ２ＣＨ（ヘテロシクロ
アルキル）ＣＨ２ＮＨ２、－ＣＨ２Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－ＣＨ２Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）ＣＨ２Ｃ
Ｎ、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－Ｃ（Ｏ）ＯＲ２３、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－ＮＲ２

１Ｒ２２、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－Ｃ（Ｏ）ＮＲ２５Ｒ２６、－（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル－Ｎ（Ｒ２３）Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキルＮＲ２１Ｒ２２、または－（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２３）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、あるいは随意に置換さ
れたヘテロシクロアルキルであり；
Ｒ６、Ｒ７、およびＲ８はそれぞれ独立して、Ｈ、または－（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであ
り；
Ｒ９は、Ｈ、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、－（Ｃ１－Ｃ６）ハロアルキル、または－（Ｃ

３－Ｃ６）シクロアルキルであり；
Ｒ１０は、Ｈ、または－（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
Ｒ１１およびＲ１２はそれぞれ独立して、Ｈ、－ＮＨ２、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、－
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－ＯＲ２３、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－ＳＲ２３、－（Ｃ１－
Ｃ６）アルキル－Ｃ（Ｏ）ＯＲ２３、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－ＮＲ２１Ｒ２２、－（
Ｃ１－Ｃ６）アルキル－ＣＮ、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－Ｃ（Ｏ）ＮＲ２５Ｒ２６、－
（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－Ｓ（Ｏ）－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル－Ｎ（Ｈ）ＣＨ＝ＮＨ、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－Ｎ（Ｈ）Ｃ（ＮＨ）ＮＨ２、－（
Ｃ１－Ｃ６）アルキル－ヘテロシクロアルキル、随意に置換された－（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル－Ｎ（Ｈ）ヘテロシクロアルキル、または－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－ヘテロアリー
ルであり；またはＲ１１およびＲ１８は、組み合わされて、随意に置換されたヘテロシク
ロアルキル環を形成し、およびＲ１２はＨであり；
Ｒ１５、Ｒ１６、Ｒ１７、およびＲ１８はそれぞれ独立して、Ｈ、－（Ｃ１－Ｃ６）アル
キル、－（Ｃ３－Ｃ６）シクロアルキル、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－ＯＲ２３、－（Ｃ

１－Ｃ６）アルキル－Ｃ（Ｏ）ＯＲ２３、または－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－ＮＲ２１Ｒ
２２であり；
Ａは、－ＣＮ、－ＣＨ２ＣＮ、－ＣＨ＝ＣＨＣＮ、－ＣＨ２Ｎ（Ｈ）Ｃ（Ｏ）ＣＨ２ＣＮ
、－ＣＨ２Ｎ（Ｈ）Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）Ｒ２４、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）Ｒ３４、－Ｃ（Ｏ）Ｎ
（Ｈ）Ｃ（Ｒ２３）２Ｃ（Ｏ）ＯＲ２９、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）Ｃ（Ｒ２３）２Ｃ（Ｏ）Ｎ
Ｒ３２Ｒ３３、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）Ｃ（Ｒ２３）２Ｃ＝ＮＲ３０、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）Ｓ
Ｏ３Ｈ、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）ＳＯ２ＣＨ＝ＣＨ２、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）Ｎ（Ｒ２４）Ｃ（
Ｏ）ＣＨ＝ＣＨ２、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）Ｎ（Ｒ２４）Ｃ（Ｏ）ＣＨ２Ｃｌ、
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【化２】

であり；
Ｘは、随意に置換された－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－、－（Ｃ２－Ｃ６）アルケニル－、
－（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、－（Ｃ３－Ｃ７）シクロアルキル－、随意に置換されたヘ
テロシクロアルキル、随意に置換されたアリール、随意に置換されたヘテロアリール、－
Ｏ－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－、－Ｎ（Ｒ２４）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－、－Ｎ（Ｒ２

４）（Ｃ６－Ｃ１０）アリール－、または－ＳＯ２（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－であり；
Ｙは、単結合、随意に置換された－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－、－（Ｃ２－Ｃ６）アルケ
ニル－、－（Ｃ２－Ｃ６）アルキニル、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－Ｎ（Ｒ２４）（Ｃ１

－Ｃ６）アルキル－、－Ｏ－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－、－Ｏ（Ｃ６－Ｃ１０）アリール
－、－Ｎ（Ｒ２４）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－、－Ｎ（Ｒ２４）ＳＯ２（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキル－、－Ｎ（Ｒ２４）Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－　－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６

）アルキル－、－Ｓ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－、－ＳＯ２（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－、－
Ｃ（Ｏ）ＮＨ（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－、－（Ｃ３－Ｃ７）シクロアルキル－、随意に置
換された－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ２４）アリール－、随意に置換された－Ｎ（Ｒ２４）Ｃ（Ｏ）
アリール－、随意に置換された－Ｎ（Ｒ２４）ＳＯ２アリール－、随意に置換されたアリ
ール、または随意に置換されたヘテロアリールであり；
Ｚは、Ｈ、ハロゲン、－ＮＨ２、－ＣＮ、－ＣＦ３、－ＣＯ２Ｈ、－（Ｃ１－Ｃ１２）ア
ルキル、－（Ｃ２－Ｃ１２）アルケニル、－（Ｃ２－Ｃ１２）アルキニル、－Ｃ（Ｏ）Ｎ
Ｒ２５Ｒ２６、－Ｏ－（Ｃ１－Ｃ１２）アルキル、－Ｎ（Ｒ２４）（Ｃ１－Ｃ１２）アル
キル、－Ｎ（Ｒ２４）Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ１２）アルキル、随意に置換された－（Ｃ３－
Ｃ７）シクロアルキル、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－ヘテロシクロアルキル、随意に置換
されたアリール、または随意に置換されたヘテロアリールであり；
Ｒ２１およびＲ２２はそれぞれ独立して、Ｈ、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、－（Ｃ１－Ｃ

６）ヘテロアルキル、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－ＣＯ２Ｈ、－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６）
アルキル、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｒ３１）２、－ＳＯ２Ｎ（Ｒ３１）２であり；またはＲ２１と
Ｒ２２およびそれらが結合される窒素原子は、ヘテロシクロアルキル環を形成し；
Ｒ３１はそれぞれ独立して、Ｈまたは－（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；または２つのＲ
３１およびそれらが結合される窒素原子は、ヘテロシクロアルキル環を形成し；
Ｒ２３はそれぞれ独立して、Ｈまたは－（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
Ｒ２４はそれぞれ独立して、Ｈまたは－（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
Ｒ２５およびＲ２６はそれぞれ独立して、Ｈまたは随意に置換された－（Ｃ１－Ｃ６）ア
ルキルであり；またはＲ２５とＲ２６およびそれらが結合される窒素原子は、ヘテロシク
ロアルキル環を形成し；
Ｒ２７はそれぞれ独立して、ハロゲン、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、または－（Ｃ１－Ｃ

６）ヘテロアルキルであり；
Ｒ２８はそれぞれ独立して、ハロゲン、－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、または－（Ｃ１－Ｃ

６）ヘテロアルキルであり；
Ｒ２９は、－ＣＨ２Ｃ（Ｏ）ＮＨ２または随意に置換されたアリールであり；
Ｒ３０は、
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【化３】

であり；
Ｒ３２は、Ｈまたは－（Ｃ１－Ｃ６）アルキルであり；
Ｒ３３は、－ＣＨ２ＣＮ、－ＯＣ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、または－ＳＯ２ＮＨ２

であり；
Ｒ３４は、－ＯＨ、－ＮＨ２、－ＣＮ、－ＣＨ２ＣＨ２ＣＮ、－Ｏ（Ｃ１－Ｃ６）アルキ
ル、－Ｃ（Ｏ）（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、－ＳＯ２ＮＨ２、

【化４】

であり；
ｐは、０、１、または２であり；および
ｑは、０、１、または２である、化合物。
【請求項２】
　式（Ｉａ）の構造：

【化５】

を有する、請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
　式（Ｉｂ）の構造：
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【化６】

を有する、請求項１または２に記載の化合物。
【請求項４】
　Ｒ１７が－ＣＨ３であり、Ｒ１８がＨ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】
　Ｒ９が－（Ｃ１－Ｃ６）アルキルである、請求項１－４のいずれか１項に記載の化合物
。
【請求項６】
　式（Ｉｃ）の構造：
【化７】

を有する、請求項１または２に記載の化合物。
【請求項７】
　Ｒ１１が－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－ＮＲ２１Ｒ２２である、請求項１－６のいずれか
１項に記載の化合物。
【請求項８】
　Ｒ１およびＲ２がそれぞれ独立して、Ｈ、または－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－ＮＲ２１

Ｒ２２である、請求項１－７のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項９】
　式（Ｉｄ）の構造：
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【化８】

を有し、
式中、Ｒ１１が、－ＣＨ２ＮＨ２、－ＣＨ２ＣＨ２ＮＨ２、または－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２

ＮＨ２である、請求項１または２に記載の化合物。
【請求項１０】
　Ｘが随意に置換されたアリール、随意に置換されたヘテロアリール、および、随意に置
換された－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－であり、Ｙが随意に置換されたアリール、随意に置
換されたヘテロアリール、随意に置換された－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－、－Ｏ－（Ｃ１

－Ｃ６）アルキル－、－Ｎ（Ｈ）－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル－、または単結合であり、Ｚ
が－（Ｃ１－Ｃ６）アルキル、随意に置換されたアリール、随意に置換された－（Ｃ３－
Ｃ７）シクロアルキル、またはハロゲンである、請求項１－９のいずれか１項に記載の化
合物。
【請求項１１】
　－Ｘ－Ｙ－Ｚが、
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【化９】

である、請求項１－９のいずれか１項に記載の化合物。
【請求項１２】
　化合物が、
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【化１０－１】
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【化１０－２】
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【化１０－３】
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【化１０－４】
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【化１０－５】
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【化１０－６】

の構造、またはその薬学的に許容可能な塩、溶媒和物、あるいはプロドラッグを有する、
請求項１に記載の化合物。
【請求項１３】
　請求項１－１２のいずれか１項に記載の化合物、またはその薬学的に許容可能な塩、溶
媒和物、あるいはプロドラッグ、および薬学的に許容可能な賦形剤を含む、医薬組成物。
【請求項１４】
　患者の細菌感染の処置のための薬剤の調製で使用される、請求項１－１２のいずれか１
項に記載の化合物、またはその薬学的に許容可能な塩、溶媒和物、あるいはプロドラッグ
。
【請求項１５】
　細菌感染が、シュードモナス・エルジノーサ、シュードモナス・フルオレッセンス、シ
ュードモナス－アシドボランス、シュードモナス・アルカリゲネス、シュードモナス・プ
チダ、ステノトロホモナス・マルトフィリア、バークホルデリア・セパシア、エロモナス
・ハイドロフィラ、大腸菌、シトロバクター・フロインデイ、サルモネラ・チフィリウム
、サルモネラ・チフィ、サルモネラ・パラチフィ、サルモネラ・エンテリティディス、志
賀赤痢菌、シゲラ・フレックスネリ、シゲラ・ソネイ、エンテロバクター・クロアカ、エ
ンテロバクター・エロゲネス、クレブシエラ・ニューモニエ、クレブシエラ－オキシトカ
、セラチア・マルセセンス、フランシセラ・ツラレンシス、モルガネラ・モルガニー、 
プロテウス・ミラビリス、プロテウス・ブルガリス、プロビデンシア－アルカリファシエ
ンス、プロビデンシア－レットゲリ、プロビデンシア－スチュアルティイ、アシネトバク
ター・バウマンニ、アシネトバクター・カルコアセティカス、アシネトバクター・ヘモリ
ティカス、エルシニア・エンテロコリティカ、エルシニア・ペスチス、エルシニア・シュ
ードツベルクロシス、エルシニア－インターメディア、ボルデテラ・パータシス、ボルデ
テラ・パラパータシス、ボルデテラ・ブロンキセプチカ、ヘモフィルス・インフルエンザ
エ、ヘモフィルス・パラインフルエンザ、ヘモフィルス・ヘモリティクス、ヘモフィルス
・パラヘモリチカス、ヘモフィルス・デュクレイ、パスツレラ・マルトシダ、パスツレラ
・ヘモリチカ、ブランハメラ・カタラーリス、ヘリコバクター・ピロリ、カンピロバクタ
ー・フィタス、カンピロバクター・ジェジュニ、カンピロバクター・コリ、 ボレリア・
ブルグドルフェリ、ビブリオ・コレラエ、ビブリオ・パラヘモリチカス、レジオネラ・ニ
ューモフィラ、リステリア・モノサイトゲネス、ナイセリア・ゴノレー、ナイセリア・メ
ニンギティディス、キンゲラ、モラクセラ、ガードネレラ・バギナリス、バクテロイデス
・フラジリス、バクテロイデス・ディスタソニス、バクテロイデス３４５２Ａホモロジー
群、バクテロイデス・ブルガタス、バクテロイデス・オバルス、バクテロイデス・テタイ
オタオミクロン、バクテロイデス・ユニフォルミス、バクテロイデス・エガーシイ、バク
テロイデス・スプランクニクス、 クロストリジウム・ディフィシル、マイコバクテリウ
ム・ツベルクローシス、マイコバクテリウム・アビウム、マイコバクテリウム・イントラ



(14) JP 2019-501123 A5 2020.1.9

セルラーレ、マイコバクテリウム・レプレ、コリネバクテリウム・ジフテリエ、コリネバ
クテリウム・ウルセランス、ストレプトコッカス・ニューモニエ、ストレプトコッカス・
アガラクチア、ストレプトコッカス・ピオゲネス、エンテロコッカス・フェカリス、エン
テロコッカス・フェシウム、黄色ブドウ球菌、スタフィロコッカス・エピデルミデス、ス
タフィロコッカス・サプロフィチカス、スタフィロコッカス・インターメディウス、スタ
フィロコッカス・ヒイカス亜種、 スタフィロコッカス・ヘモリチカス、スタフィロコッ
カス・ホミニス、またはスタフィロコッカス・サッカロリティカスに関係する感染である
、請求項１４に記載の化合物。
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