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【０００５】
　本発明は、例えば以下の項目を提供する。
（項目１）
　少なくとも１種のシクロヘキサン誘導体を、オリゴ糖または糖模倣化合物に組み込むこ
とを含む、オリゴ糖模倣体を調製する方法であって、ここで、該シクロヘキサン誘導体は
、式：

【化７９】

を有し、
式中、
Ｒ１＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロ
ゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリール（これらのいずれも、Ｍｅ
、ＯＭｅ、ハロゲン化物、ＯＨ、またはＮＨＸの１種または複数で置換されていてよく、
ここで、Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル
、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのい
ずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよ
い）；Ｃ（＝Ｏ）ＯＸ、Ｃ（＝Ｏ）ＯＸで置換されたアルカニル、Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＸ、Ｃ
（＝Ｏ）ＮＨＸで置換されたアルカニル（Ｘ＝Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケ
ニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロ
アリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種ま
たは複数で置換されていてよい）；Ｏ（＝Ｏ）Ｘ、ＯＸ、ＮＨＸ、ＮＨ（＝Ｏ）Ｘ（Ｘ＝
Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化
Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ
、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；
Ｒ２＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロ
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ゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリール（これらのいずれも、Ｍｅ
、ＯＭｅ、ハロゲン化物、ＯＨ、またはＮＨＸの１種または複数で置換されていてよく、
ここで、Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル
、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのい
ずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよ
い）；－Ｃ（＝Ｏ）ＯＸ（Ｘは、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～
Ｃ８アルキニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭ
ｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＨ（ＣＨ２）ｎＮＨ２（ｎ＝０～３０）、Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＸまたはＣＸ２ＯＨ（Ｘ＝Ｃ

１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～
Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭ
ｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；Ｏ（＝Ｏ）Ｘ
、ＯＸ、ＮＨＸ、ＮＨ（＝Ｏ）Ｘ（Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニ
ル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロア
リールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種また
は複数で置換されていてよい）；但し、Ｒ１およびＲ２は、同時にＨであることはなく；
該シクロヘキサン誘導体は、ＯＨ、Ｒ１またはＲ２において該オリゴ糖または糖模倣化合
物に少なくとも結合している方法。
（項目２）
　オリゴ糖化合物もしくは糖模倣化合物における、またはオリゴ糖を含む、もしくは糖模
倣体を含む化合物のオリゴ糖もしくは糖模倣体における少なくとも１種のヘキソースまた
はヘキソサミンを、単糖模倣体で置換するための方法であって、オリゴ糖化合物もしくは
糖模倣化合物における少なくとも１種のヘキソースまたはヘキソサミンを、シクロヘキサ
ン誘導体で置き換えることを含み、ここで、該シクロヘキサン誘導体は、式：　
【化８０】

を有し、
式中、
Ｒ１＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロ
ゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリール（これらのいずれも、Ｍｅ
、ＯＭｅ、ハロゲン化物、ＯＨ、またはＮＨＸの１種または複数で置換されていてよく、
ここで、Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル
、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのい
ずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよ
い）；Ｃ（＝Ｏ）ＯＸ、Ｃ（＝Ｏ）ＯＸで置換されたアルカニル、Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＸ、Ｃ
（＝Ｏ）ＮＨＸで置換されたアルカニル（Ｘ＝Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケ
ニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロ
アリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種ま
たは複数で置換されていてよい）；Ｏ（＝Ｏ）Ｘ、ＯＸ、ＮＨＸ、ＮＨ（＝Ｏ）Ｘ（Ｘ＝
Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化
Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ
、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；
Ｒ２＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロ
ゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリール（これらのいずれも、Ｍｅ
、ＯＭｅ、ハロゲン化物、ＯＨ、またはＮＨＸの１種または複数で置換されていてよく、
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ここで、Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル
、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのい
ずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよ
い）；－Ｃ（＝Ｏ）ＯＸ（Ｘは、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～
Ｃ８アルキニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭ
ｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＨ（ＣＨ２）ｎＮＨ２（ｎ＝０～３０）、Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＸまたはＣＸ２ＯＨ（Ｘ＝Ｃ

１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～
Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭ
ｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；Ｏ（＝Ｏ）Ｘ
、ＯＸ、ＮＨＸ、ＮＨ（＝Ｏ）Ｘ（Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニ
ル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロア
リールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種また
は複数で置換されていてよい）；但し、Ｒ１およびＲ２は、同時にＨであることはなく；
該シクロヘキサン誘導体は、ＯＨ、Ｒ１またはＲ２において該オリゴ糖または糖模倣化合
物に少なくとも結合している方法。
（項目３）
　少なくとも１種のシクロヘキサン誘導体を含むオリゴ糖または糖模倣化合物であって、
ここで、該シクロヘキサン誘導体は、式：　
【化８１】

を有し、
式中、
Ｒ１＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロ
ゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリール（これらのいずれも、Ｍｅ
、ＯＭｅ、ハロゲン化物、ＯＨ、またはＮＨＸの１種または複数で置換されていてよく、
ここで、Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル
、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのい
ずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよ
い）；Ｃ（＝Ｏ）ＯＸ、Ｃ（＝Ｏ）ＯＸで置換されたアルカニル、Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＸ、Ｃ
（＝Ｏ）ＮＨＸで置換されたアルカニル（Ｘ＝Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケ
ニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロ
アリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種ま
たは複数で置換されていてよい）；Ｏ（＝Ｏ）Ｘ、ＯＸ、ＮＨＸ、ＮＨ（＝Ｏ）Ｘ（Ｘ＝
Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化
Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ
、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；
Ｒ２＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロ
ゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリール（これらのいずれも、Ｍｅ
、ＯＭｅ、ハロゲン化物、ＯＨ、またはＮＨＸの１種または複数で置換されていてよく、
ここで、Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル
、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのい
ずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよ
い）；－Ｃ（＝Ｏ）ＯＸ（Ｘは、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～
Ｃ８アルキニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭ
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ｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＨ（ＣＨ２）ｎＮＨ２（ｎ＝０～３０）、Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＸまたはＣＸ２ＯＨ（Ｘ＝Ｃ

１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～
Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭ
ｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；Ｏ（＝Ｏ）Ｘ
、ＯＸ、ＮＨＸ、ＮＨ（＝Ｏ）Ｘ（Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニ
ル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロア
リールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種また
は複数で置換されていてよい）；但し、Ｒ１およびＲ２は、同時にＨであることはなく；
該シクロヘキサン誘導体は、ＯＨ、Ｒ１またはＲ２において該オリゴ糖または糖模倣化合
物に少なくとも結合している化合物。
（項目４）
【化８２】

を含む化合物であって、
Ｒ１＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロ
ゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリール（これらのいずれも、Ｍｅ
、ＯＭｅ、ハロゲン化物、ＯＨ、またはＮＨＸの１種または複数で置換されていてよく、
ここで、Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル
、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのい
ずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよ
い）；Ｃ（＝Ｏ）ＯＸ、Ｃ（＝Ｏ）ＯＸで置換されたアルカニル、Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＸ、Ｃ
（＝Ｏ）ＮＨＸで置換されたアルカニル（Ｘ＝Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケ
ニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロ
アリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種ま
たは複数で置換されていてよい）；Ｏ（＝Ｏ）Ｘ、ＯＸ、ＮＨＸ、ＮＨ（＝Ｏ）Ｘ（Ｘ＝
Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化
Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ
、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；
Ｒ２＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロ
ゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリール（これらのいずれも、Ｍｅ
、ＯＭｅ、ハロゲン化物、ＯＨ、またはＮＨＸの１種または複数で置換されていてよく、
ここで、Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル
、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのい
ずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよ
い）；－Ｃ（＝Ｏ）ＯＸ（Ｘは、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～
Ｃ８アルキニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭ
ｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＨ（ＣＨ２）ｎＮＨ２（ｎ＝０～３０）、Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＸまたはＣＸ２ＯＨ（Ｘ＝Ｃ

１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～
Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭ
ｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；Ｏ（＝Ｏ）Ｘ
、ＯＸ、ＮＨＸ、ＮＨ（＝Ｏ）Ｘ（Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニ
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ル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロア
リールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種また
は複数で置換されていてよい）；但し、Ｒ１およびＲ２は、同時にＨであることはなく；
Ｒ３＝－ＯＨ、
【化８３】

－Ｏ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｘ、－ＮＨ２、－ＮＨ－Ｃ（＝Ｏ）－ＮＨＸ、または－ＮＨ－Ｃ（＝
Ｏ）－Ｘであり、ここで、ｎ＝０～２であり、Ｘは、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８

アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、

【化８４－１】

【化８４－２】

から独立に選択され、ここで、Ｑは、Ｈであるか、または生理学的に許容される塩、Ｃ１

～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、アリール、ヘテロア
リール、（ＣＨ２）ｍ－アリールまたは（ＣＨ２）ｍ－ヘテロアリールであり、ここで、
ｍは、１～１０であり、ここで、ｎ＝０～１０であり、上記環化合物のいずれも、Ｃｌ、
Ｆ、ＣＦ３、Ｃ１～Ｃ８アルコキシ、ＮＯ２、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケ
ニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、Ｃ１～Ｃ１４アリール、またはＯＹ、Ｃ（＝Ｏ）ＯＹ、Ｎ
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Ｙ２もしくはＣ（＝Ｏ）ＮＨＹから独立に選択される１から３個のもので置換されていて
よく、ここで、Ｙは、Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８ア
ルキニル、またはＣ１～Ｃ１４アリールであり；
Ｒ４＝
【化８５】

６’硫酸化ＧｌｃＮＡｃ、６’カルボキシル化ＧｌｃＮＡｃ、６’硫酸化ＧａｌＮＡｃ、
６’硫酸化ガラクトース、６’カルボキシル化ガラクトース、
【化８６】

（ここで、Ｑは、Ｈまたは生理学的に許容される塩またはＣ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～
Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、アリール、ヘテロアリール、（ＣＨ２）ｎ－ア
リールまたは（ＣＨ２）ｎ－ヘテロアリールであり、ここで、ｎは、１～１０であり、こ
こで、Ｒ９は、アリール、ヘテロアリール、シクロヘキサン、ｔ－ブタン、アダマンタン
、またはトリアゾールであり、Ｒ９のいずれも、Ｃｌ、Ｆ、ＣＦ３、Ｃ１～Ｃ８アルコキ
シ、ＮＯ２、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニルまた
はＯＹ、Ｃ（＝Ｏ）ＯＹ、ＮＹ２またはＣ（＝Ｏ）ＮＨＹから独立に選択される１から３
個のもので置換されていてよく、ここで、Ｙは、Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８

アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニルまたはＣ１～Ｃ１４アリールである）；または
【化８７】

（ここで、Ｒ１０は、



(7) JP 2010-506832 A5 2010.4.22

【化８８－１】

【化８８－２】

の１つであり、ここで、Ｑは、Ｈまたは生理学的に許容される塩、Ｃ１～Ｃ８アルカニル
、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、アリール、ヘテロアリール、（ＣＨ２

）ｍ－アリールまたは（ＣＨ２）ｍ－ヘテロアリールであり、ここで、ｍは、１～１０で
あり、ｎ＝１～４であり、ＺおよびＹ＝Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、
Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリール、およびＭｅ、ＯＭ
ｅ、ハロゲン化物、ＯＨで置換されたヘテロアリールである）であり；
Ｒ５＝Ｈ、Ｄ－マンノース、Ｌ－ガラクトース、Ｄ－アラビノース、Ｌ－フコース、ポリ
オール、
【化８９】

（ここで、Ｘ＝ＣＦ３、シクロプロピルまたはフェニルである）、または

【化９０】

（ここで、Ｑは、Ｈまたは生理学的に許容される塩、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８
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アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、アリール、ヘテロアリール、（ＣＨ２）ｍ－アリー
ルまたは（ＣＨ２）ｍ－ヘテロアリールであり、ここで、ｍは、１～１０であり、ここで
、Ｒ１１は、アリール、ヘテロアリール、
【化９１－１】

【化９１－２】

であり、ここで、Ｑは、Ｈまたは生理学的に許容される塩、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１

～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、アリール、ヘテロアリール、（ＣＨ２）ｍ－
アリールまたは（ＣＨ２）ｍ－ヘテロアリールであり、ここで、ｍは、１～１０であり、
ここで、ｎ＝０～１０であり、上記環化合物のいずれの１つも、Ｃｌ、Ｆ、Ｃ１～Ｃ８ア
ルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニルまたはＯＹから独立に選択され
る１から３個のもので置換されていてよく、ここで、Ｙは、Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、
Ｃ１～Ｃ８アルケニルまたはＣ１～Ｃ８アルキニルである）である化合物。
（項目５）
　項目４に記載の化合物からなる化合物。
（項目６）
　式：
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【化９２】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルである
、項目５に記載の化合物。
（項目７）
　式：
【化９３】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルであり
、Ｂｚが、ベンゾイルである、項目５に記載の化合物。
（項目８）
　式：
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【化９４】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルであり
、Ｂｚが、ベンゾイルである、項目５に記載の化合物。
（項目９）
　式：
【化９５】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルであり
、Ｂｚが、ベンゾイルである、項目５に記載の化合物。
（項目１０）
　式：
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【化９６】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルである
、項目５に記載の化合物。
（項目１１）
　式：
【化９７】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルであり
、Ｂｚが、ベンゾイルである、項目５に記載の化合物。
（項目１２）
　式：

【化９８】



(12) JP 2010-506832 A5 2010.4.22

を有し、ここで、Ｍｅが、メチルである、項目５に記載の化合物。
（項目１３）
　式：
【化９９】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルであり
、Ｂｚが、ベンゾイルである、項目５に記載の化合物。
（項目１４）
　式：

【化１００】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルであり
、Ｂｚが、ベンゾイルである、項目５に記載の化合物。
（項目１５）
　式：
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【化１０１】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルである
、項目５に記載の化合物。
（項目１６）
　式：
【化１０２】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルであり
、Ｂｚが、ベンゾイルである、項目５に記載の化合物。
（項目１７）
　式：
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【化１０３】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルである
、項目５に記載の化合物。
（項目１８）
　式：
【化１０４】

を有し、ここで、Ｍｅが、メチルであり、Ｅｔが、エチルであり、Ｂｚが、ベンゾイルで
ある、項目５に記載の化合物。
（項目１９）
　式：
【化１０５】

を有し、ここで、Ｍｅが、メチルであり、Ｂｚが、ベンゾイルである、項目５に記載の化
合物。
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（項目２０）
　式：
【化１０６】

を有し、ここで、Ｍｅが、メチルであり、Ｅｔが、エチルであり、Ｂｚが、ベンゾイルで
ある、項目５に記載の化合物。
（項目２１）
　式：

【化１０７】

を有し、ここで、Ｍｅが、メチルであり、Ｂｚが、ベンゾイルである、項目５に記載の化
合物。
（項目２２）
　前記化合物に結合しているポリエチレングリコールを含む、項目４に記載の化合物。
（項目２３）
　項目４に記載の化合物の別のものにポリエチレングリコールによって結合している、項
目４に記載の化合物。
（項目２４）
　前記化合物に結合しているポリエチレングリコールを含む、項目５に記載の化合物。
（項目２５）
　項目５に記載の化合物の別のものにポリエチレングリコールによって結合している、項
目５に記載の化合物。
　摘要
　要約すると、本発明は、オリゴ糖模倣体を得るための化合物および方法を提供する。本
発明の一態様においては、少なくとも１種のシクロヘキサン誘導体を、オリゴ糖または糖
模倣化合物に組み込むことを含む、オリゴ糖模倣体を調製するための方法が提供され、こ
こで、該シクロヘキサン誘導体は、式：
 
【誤訳訂正２】



(16) JP 2010-506832 A5 2010.4.22

【訂正対象書類名】明細書
【訂正対象項目名】００７８
【訂正方法】変更
【訂正の内容】
【００７８】
　本明細書で使用される「Ｃ１～Ｃ８アルカニル」は、１から８個の炭素原子を有するア
ルカン置換基を指し、直鎖、分枝または環式（シクロアルカニル）であってよい。例は、
メチル、エチル、プロピル、イソプロピル、ブチルおよびｔ－ブチルである。「ハロゲン
化Ｃ１～Ｃ８アルカニル」は、少なくとも１つのハロゲンを有する「Ｃ１～Ｃ８アルカニ
ル」を指す。複数のハロゲンが存在する場合、存在するハロゲンは、同じであるか、異な
るか、両方（少なくとも３つが存在する場合）であってよい。「Ｃ１～Ｃ８アルケニル」
は、１から８個の炭素原子、少なくとも１個の炭素－炭素二重結合を有するアルケン置換
基を指し、直鎖、分枝または環式（シクロアルケニル）であってよい。例は、少なくとも
１個の炭素－炭素二重結合を有することを除いて「Ｃ１～Ｃ８アルカニル」の例に類似し
ている。「Ｃ１～Ｃ８アルキニル」は、１から８個の炭素原子、少なくとも１個の炭素－
炭素三重結合を有するアルキン置換基を指し、直鎖、分枝または環式（シクロアルキニル
）であってよい。例は、少なくとも１個の炭素－炭素三重結合を有することを除いて「Ｃ

１～Ｃ８アルカニル」の例に類似している。「アルコキシ」は、「Ｃ１～Ｃ８アルカニル
」、「Ｃ１～Ｃ８アルケニル」または「Ｃ１～Ｃ８アルキニル」を有する酸素置換基を指
す。これは、－Ｏ－アルキル；例えば、メトキシ、エトキシ、ｎ－プロポキシ、ｉ－プロ
ポキシ、ｎ－ブトキシなど；およびそのアルケニルまたはアルキニル変型（メトキシを除
けば）である。それは、さらに、Ｏ－アルキル－Ｗ－アルキルの基（ここで、Ｗは、Ｏま
たはＮである）、例えば、－Ｏ－（ＣＨ２）ｎ－Ｗ－（ＣＨ２）ｍを指し、ここで、ｎお
よびｍは、独立に１～１０である。「アリール」は、結合によって分離されて、または縮
合されていてよい単環または多環の１から１４個の炭素原子を有する芳香族置換基を指す
。「ヘテロアリール」は、芳香族置換基が、環炭素の代わりに少なくとも１個のヘテロ原
子（Ｎ、ＯまたはＳなどの）を有することを除いて「アリール」に類似している。アリー
ルおよびヘテロアリールの例には、フェニル、ナフチル、ピリジニル、ピリミジニル、ト
リアゾロ、フラニル、オキサゾリル、チオフェニル、キノリニルおよびジフェニルが含ま
れる。本明細書で使用される用語「独立に選択される」は、同一または異なる置換基の選
択を指す。「Ｍｅ」および「Ｅｔ」は、それぞれメチルおよびエチルを表す。「Ｂｚ」は
、ベンゾイルを表す。「Ａｒ」は、アリールを表す。生理学的に許容される塩の例には、
Ｎａ、Ｋ、Ｌｉ、ＭｇおよびＣａが含まれる。本明細書で列挙される単糖置換基（例えば
、Ｄ－マンノース、Ｌ－ガラクトース、Ｄ－アラビノースおよびＬ－フコース）は、フラ
ノース、ピラノースまたは開環形態（ｏｐｅｎ　ｆｏｒｍ）であってよい。
 
 
【誤訳訂正３】
【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】
　以下の式：
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【化７９Ａ】

の化合物であって、
式中、
Ｒ１＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロ
ゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリール（これらのいずれも、Ｍｅ
、ＯＭｅ、ハロゲン化物、ＯＨ、またはＮＨＸの１種または複数で置換されていてよく、
ここで、Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル
、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのい
ずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよ
い）；Ｃ（＝Ｏ）ＯＸ、Ｃ（＝Ｏ）ＯＸで置換されたアルカニル、Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＸ、Ｃ
（＝Ｏ）ＮＨＸで置換されたアルカニル（Ｘ＝Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケ
ニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロ
アリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種ま
たは複数で置換されていてよい）；Ｏ（＝Ｏ）Ｘ、ＯＸ、ＮＨＸ（Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８ア
ルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカ
ニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲ
ン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；
Ｒ２＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロ
ゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリール（これらのいずれも、Ｍｅ
、ＯＭｅ、ハロゲン化物、ＯＨ、またはＮＨＸの１種または複数で置換されていてよく、
ここで、Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル
、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのい
ずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよ
い）；－Ｃ（＝Ｏ）ＯＸ（Ｘは、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～
Ｃ８アルキニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭ
ｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；－Ｃ（＝Ｏ）
ＮＨ（ＣＨ２）ｎＮＨ２（ｎ＝０～３０）、Ｃ（＝Ｏ）ＮＨＸまたはＣＸ２ＯＨ（Ｘ＝Ｃ

１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～
Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロアリールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭ
ｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種または複数で置換されていてよい）；Ｏ（＝Ｏ）Ｘ
、ＯＸ、ＮＨＸ、ＮＨ（＝Ｏ）Ｘ（Ｘ＝Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニ
ル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリールまたはヘテロア
リールであり、これらのいずれも、Ｍｅ、ＯＭｅ、ハロゲン化物、またはＯＨの１種また
は複数で置換されていてよい）；但し、Ｒ１およびＲ２は、同時にＨであることはなく；
Ｒ３＝－ＯＨ、
【化８３】

－Ｏ－Ｃ（＝Ｏ）－Ｘ、－ＮＨ２、－ＮＨ－Ｃ（＝Ｏ）－ＮＨＸ、または－ＮＨ－Ｃ（＝
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Ｏ）－Ｘであり、ここで、ｎ＝０～２であり、Ｘは、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８

アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、
【化８４－１】

【化８４－２】

から独立に選択され、ここで、Ｑは、Ｈであるか、または生理学的に許容される塩、Ｃ１

～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、アリール、ヘテロア
リール、（ＣＨ２）ｍ－アリールまたは（ＣＨ２）ｍ－ヘテロアリールであり、ここで、
ｍは、１～１０であり、ここで、ｎ＝０～１０であり、上記環化合物のいずれも、Ｃｌ、
Ｆ、ＣＦ３、Ｃ１～Ｃ８アルコキシ、ＮＯ２、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケ
ニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、Ｃ１～Ｃ１４アリール、またはＯＹ、Ｃ（＝Ｏ）ＯＹ、Ｎ
Ｙ２もしくはＣ（＝Ｏ）ＮＨＹから独立に選択される１から３個のもので置換されていて
よく、ここで、Ｙは、Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８ア
ルキニル、またはＣ１～Ｃ１４アリールであり；
Ｒ４＝
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【化８５】

６’硫酸化ＧｌｃＮＡｃ、６’カルボキシル化ＧｌｃＮＡｃ、６’硫酸化ＧａｌＮＡｃ、
６’硫酸化ガラクトース、６’カルボキシル化ガラクトース、
【化８６】

（ここで、Ｑは、Ｈまたは生理学的に許容される塩またはＣ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～
Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、アリール、ヘテロアリール、（ＣＨ２）ｎ－ア
リールまたは（ＣＨ２）ｎ－ヘテロアリールであり、ここで、ｎは、１～１０であり、こ
こで、Ｒ９は、アリール、ヘテロアリール、シクロヘキサン、ｔ－ブタン、アダマンタン
、またはトリアゾールであり、Ｒ９のいずれも、Ｃｌ、Ｆ、ＣＦ３、Ｃ１～Ｃ８アルコキ
シ、ＮＯ２、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニルまた
はＯＹ、Ｃ（＝Ｏ）ＯＹ、ＮＹ２またはＣ（＝Ｏ）ＮＨＹから独立に選択される１から３
個のもので置換されていてよく、ここで、Ｙは、Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８

アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニルまたはＣ１～Ｃ１４アリールである）；または

【化８７】

（ここで、Ｒ１０は、
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【化８８－１】

【化８８－２】

の１つであり、ここで、Ｑは、Ｈまたは生理学的に許容される塩、Ｃ１～Ｃ８アルカニル
、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、アリール、ヘテロアリール、（ＣＨ２

）ｍ－アリールまたは（ＣＨ２）ｍ－ヘテロアリールであり、ここで、ｍは、１～１０で
あり、ｎ＝１～４であり、ＺおよびＹ＝Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、
Ｃ１～Ｃ８アルキニル、ハロゲン化Ｃ１～Ｃ８アルカニル、アリール、およびＭｅ、ＯＭ
ｅ、ハロゲン化物、ＯＨで置換されたヘテロアリールである）であり；
Ｒ５＝Ｈ、Ｄ－マンノース、Ｌ－ガラクトース、Ｄ－アラビノース、Ｌ－フコース、ポリ
オール、
【化８９】

（ここで、Ｘ＝ＣＦ３、シクロプロピルまたはフェニルである）、または
【化９０】

（ここで、Ｑは、Ｈまたは生理学的に許容される塩、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１～Ｃ８

アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、アリール、ヘテロアリール、（ＣＨ２）ｍ－アリー
ルまたは（ＣＨ２）ｍ－ヘテロアリールであり、ここで、ｍは、１～１０であり、ここで
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、Ｒ１１は、アリール、ヘテロアリール、
【化９１－１】

【化９１－２Ａ】

であり、ここで、Ｑは、Ｈまたは生理学的に許容される塩、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、Ｃ１

～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニル、アリール、ヘテロアリール、（ＣＨ２）ｍ－
アリールまたは（ＣＨ２）ｍ－ヘテロアリールであり、ここで、ｍは、１～１０であり、
ここで、ｎ＝０～１０であり、上記環化合物のいずれの１つも、Ｃｌ、Ｆ、Ｃ１～Ｃ８ア
ルカニル、Ｃ１～Ｃ８アルケニル、Ｃ１～Ｃ８アルキニルまたはＯＹから独立に選択され
る１から３個のもので置換されていてよく、ここで、Ｙは、Ｈ、Ｃ１～Ｃ８アルカニル、
Ｃ１～Ｃ８アルケニルまたはＣ１～Ｃ８アルキニルである）であり、ここで
「Ｃ１～Ｃ８アルカニル」は、１から８個の炭素原子を有するアルカン置換基を指し、直
鎖、分枝または環式であってよく；
「Ｃ１～Ｃ８アルケニル」は、１から８個の炭素原子、少なくとも１個の炭素－炭素二重
結合を有するアルケン置換基を指し、直鎖、分枝または環式であってよく；
「Ｃ１～Ｃ８アルキニル」は、１から８個の炭素原子、少なくとも１個の炭素－炭素三重
結合を有するアルキン置換基を指し、直鎖、分枝または環式であってよく；そして
「アリール」は、結合によって分離されて、または縮合されていてよい単環または多環の
１から１４個の炭素原子を有する芳香族置換基を指す、化合物。
【請求項２】
　式：
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【化９２】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルである
、請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
　式：
【化９３】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルであり
、Ｂｚが、ベンゾイルである、請求項１に記載の化合物。
【請求項４】
　式：

【化９４】
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を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルであり
、Ｂｚが、ベンゾイルである、請求項１に記載の化合物。
【請求項５】
　式：
【化９５】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルであり
、Ｂｚが、ベンゾイルである、請求項１に記載の化合物。
【請求項６】
　式：

【化９６】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルである
、請求項１に記載の化合物。
【請求項７】
　式：
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【化９７】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルであり
、Ｂｚが、ベンゾイルである、請求項１に記載の化合物。
【請求項８】
　式：
【化９８】

を有し、ここで、Ｍｅが、メチルである、請求項１に記載の化合物。
【請求項９】
　式：
【化９９】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルであり
、Ｂｚが、ベンゾイルである、請求項１に記載の化合物。
【請求項１０】
　式：



(25) JP 2010-506832 A5 2010.4.22

【化１００】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルであり
、Ｂｚが、ベンゾイルである、請求項１に記載の化合物。
【請求項１１】
　式：
【化１０１】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルである
、請求項１に記載の化合物。
【請求項１２】
　式：

【化１０２】
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を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルであり
、Ｂｚが、ベンゾイルである、請求項１に記載の化合物。
【請求項１３】
　式：
【化１０３】

を有し、ここで、Ｑが、Ｈまたは生理学的に許容される塩であり、Ｍｅが、メチルである
、請求項１に記載の化合物。
【請求項１４】
　式：

【化１０４】

を有し、ここで、Ｍｅが、メチルであり、Ｅｔが、エチルであり、Ｂｚが、ベンゾイルで
ある、請求項１に記載の化合物。
【請求項１５】
　式：

【化１０５】

を有し、ここで、Ｍｅが、メチルであり、Ｂｚが、ベンゾイルである、請求項１に記載の



(27) JP 2010-506832 A5 2010.4.22

化合物。
【請求項１６】
　式：
【化１０６】

を有し、ここで、Ｍｅが、メチルであり、Ｅｔが、エチルであり、Ｂｚが、ベンゾイルで
ある、請求項１に記載の化合物。
【請求項１７】
　式：

【化１０７】

を有し、ここで、Ｍｅが、メチルであり、Ｂｚが、ベンゾイルである、請求項１に記載の
化合物。
【請求項１８】
　前記化合物に結合しているポリエチレングリコールを含む、請求項１に記載の化合物。
【請求項１９】
　請求項１に記載の化合物の別のものにポリエチレングリコールによって結合している、
請求項１に記載の化合物。
【請求項２０】
　請求項１～１９のいずれか一項に記載の化合物を含む医薬組成物。
【請求項２１】
　Ｅ－セレクチンのアンタゴニストとしての使用のための請求項１～１９のいずれか一項
に記載の化合物を含む医薬組成物。
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