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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5月17日(2012.5.17)

【公開番号】特開2011-144183(P2011-144183A)
【公開日】平成23年7月28日(2011.7.28)
【年通号数】公開・登録公報2011-030
【出願番号】特願2011-33491(P2011-33491)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 519/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  31/14     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 213/90     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 215/22     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 471/04     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 401/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/549    (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 519/00    ３０１　
   Ａ６１Ｐ  31/14    　　　　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １１１　
   Ｃ０７Ｄ 213/90    ＣＳＰ　
   Ｃ０７Ｄ 215/22    　　　　
   Ｃ０７Ｄ 471/04    １１４Ａ
   Ｃ０７Ｄ 401/04    　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/549   　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成23年3月18日(2011.3.18)
【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】
　下記式（ＶＩａ）の化合物あるいは該化合物の製薬上許容される塩又は立体異性体。

【化１】

　［式中、
　Ｒ１は、水素、アルケニル、アルコキシアルキル、アルコキシカルボニルアルキル、ア
ルキル、アルキルカルボニルアルキル、アルキルスルファニルアルキル、アルキルスルフ
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ィニルアルキル、アルキルスルホニルアルキル、アルキニル、アリール、アリールアルケ
ニル、アリールアルキル、アリールスルファニルアルキル、アリールスルホニルアルキル
、カルボキシアルキル、シアノアルキル、シクロアルケニル、シクロアルケニルアルキル
、シクロアルキル、シクロアルキルアルケニル、シクロアルキルアルキル、ホルミルアル
キル、ハロアルコキシアルキル、ハロアルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルケ
ニル、ヘテロアリールアルキル、ヘテロアリールスルホニルアルキル、複素環、複素環ア
ルケニル、複素環アルキル、ヒドロキシアルキル、ニトロアルキル、ＲａＲｂＮ－、Ｒａ

ＲｂＮアルキル－、ＲａＲｂＮＣ（Ｏ）アルキル－、ＲａＲｂＮＣ（Ｏ）Ｏアルキル－、
ＲａＲｂＮＣ（Ｏ）ＮＲｃアルキル－、ＲｆＲｇＣ＝Ｎ－およびＲｋＯ－からなる群から
選択され；Ｒ１は、アルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ、シアノ、ニトロ
、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環、アリールアルキ
ル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－（アルキル）（ＯＲｃ

）、－（アルキル）（ＮＲｃＲｅ）、－ＳＲｃ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒｃ、－
ＯＲｃ、－Ｎ（Ｒｃ）（Ｒｅ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｃおよび－Ｃ（Ｏ）Ｎ
ＲｃＲｅからなる群から選択される０、１、２または３個の置換基で置換されており；
　Ｒ４は、アルコキシ、アリールアルコキシ、アリールオキシ、ハロ、ヒドロキシ、Ｒａ

ＲｂＮ－、Ｎ３－、ＲｅＳ－からなる群から選択され；Ｒ４は、ハロ、ニトロ、シアノ、
－ＯＨ、－ＮＨ２、および－ＣＯＯＨからなる群から選択される０、１または２個の置換
基で置換されており；
　Ｒ５は、ＲａＳＯ２Ｎ（Ｒｆ）－、ＲａＳＯ２Ｎ（Ｒｆ）アルキル－、ＲａＲｂＮＳＯ

２Ｎ（Ｒｆ）－及びＲａＲｂＮＳＯ２Ｎ（Ｒｆ）アルキル－からなる群から選択され；
　Ｒ６は各場合で独立に、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロ、シアノ、ニトロ、
ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環、アリールアルキル
、ヘテロアリールアルキル、複素環アルキル、－（アルキル）（ＯＲｋ）、－（アルキル
）（ＮＲａＲｂ）、－ＳＲａ、－Ｓ（Ｏ）Ｒａ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒａ、－ＯＲｋ、－Ｎ（Ｒ

ａ）（Ｒｂ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒａ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲａおよび－Ｃ（Ｏ）ＮＲａＲｂからなる
群から選択され；各Ｒ６は独立に、アルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ、
ハロアルキル、シアノ、ニトロ、－ＯＲａ、－ＮＲａＲｂ、－ＳＲａ、－ＳＯＲａ、－Ｓ
Ｏ２Ｒａ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＲａＲｂおよび－ＮＣ（Ｏ）Ｒａからなる群
から選択される０、１、２または３個の置換基で置換されており；
　ＲａおよびＲｂは各場合で独立に、水素、アルケニル、アルキル、アルキルスルファニ
ルアルキル、アリール、アリールアルケニル、アリールアルキル、シアノアルキル、シク
ロアルケニル、シクロアルケニルアルキル、シクロアルキル、シクロアルキルアルキル、
シクロアルキルアルケニル、ホルミルアルキル、ハロアルキル、ヘテロアリール、ヘテロ
アリールアルケニル、ヘテロアリールアルキル、複素環、複素環アルケニル、複素環アル
キル、ヒドロキシアルキルカルボニル、ニトロアルキル、ＲｃＲｄＮ－、ＲｃＲｄＮアル
キル－、ＲｃＲｄＮＣ（Ｏ）アルキル－、ＲｃＳＯ２－、ＲｃＳＯ２アルキル－、ＲｃＣ
（Ｏ）－、ＲｃＣ（Ｏ）アルキル－、ＲｃＯＣ（Ｏ）－、ＲｃＯＣ（Ｏ）アルキル－、Ｒ

ｃＲｄＮアルキルＣ（Ｏ）－、ＲｃＲｄＮＣ（Ｏ）－、ＲｃＲｄＮＣ（Ｏ）Ｏアルキル－
、ＲｃＲｄＮＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒｅ）アルキル－からなる群から選択され；ＲａおよびＲｂは
、アルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ、シアノ、ニトロ、ハロアルキル、
ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環、アリールアルキル、ヘテロアリー
ルアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－（アルキル）（ＯＲｃ）、－（アルキル
）（ＮＲｃＲｄ）、－ＳＲｃ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｓ（Ｏ）２ＲＣ、－ＯＲｃ、－Ｎ（Ｒ

ｃ）（Ｒｄ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｃおよび－Ｃ（Ｏ）ＮＲｃＲｄからなる
群から選択される０、１または２個の置換基で置換されており；
　あるいは、ＲａおよびＲｂはそれらが結合している窒素原子と一体となって、ヘテロア
リールおよび複素環からなる群から選択される３～６員環を形成しており；前記ヘテロア
リールおよび複素環は独立に、アルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ、シア
ノ、ニトロ、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環、アリ
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ールアルキル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－（アルキル
）（ＯＲｃ）、－（アルキル）（ＮＲｃＲｄ）、－アルキルＳＯ２ＮＲｃＲｄ、－アルキ
ルＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｄ、－ＳＲｃ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒｃ、－ＯＲｃ、－Ｎ
（Ｒｃ）（Ｒｄ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｃおよび－Ｃ（Ｏ）ＮＲｃＲｄから
なる群から選択される０、１、２または３個の置換基で置換されており；
　ＲｃおよびＲｄは各場合で独立に、水素、－ＮＲｆＲｈ、－ＯＲｆ、－ＣＯ（Ｒｆ）、
－ＳＲｆ、－ＳＯＲｆ、－ＳＯ２Ｒｆ、－Ｃ（Ｏ）ＮＲｆＲｈ、－ＳＯ２ＮＲｆＲｈ、－
Ｃ（Ｏ）ＯＲｆ、アルケニル、アルキル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルキル
アルキル、シクロアルケニル、シクロアルケニルアルキル、アリール、アリールアルキル
、ハロアルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、複素環および複素環アルキ
ルからなる群から選択され；各ＲｃおよびＲｄは独立に、アルキル、アルケニル、アルキ
ニル、オキソ、ハロ、シアノ、ニトロ、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテ
ロアリール、複素環、アリールアルキル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキ
シアルキル、－（アルキル）（ＯＲｆ）、－（アルキル）（ＮＲｆＲｈ）、－ＳＲｆ、－
Ｓ（Ｏ）Ｒｆ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒｆ、－ＯＲｆ、－Ｎ（Ｒｆ）（Ｒｈ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｆ、
－Ｃ（Ｏ）ＯＲｆ、－Ｃ（Ｏ）ＮＲｆＲｈ、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）ＮＲｆＲｈ、－Ｎ（Ｒｅ

）Ｃ（Ｏ）ＯＲｆ、－Ｎ（Ｒｅ）ＳＯ２ＮＲｆＲｈ、－Ｎ（Ｒｅ）Ｃ（Ｏ）ＮＲｆＲｈ、
－アルキルＮ（Ｒｅ）Ｃ（Ｏ）ＯＲｆ、－アルキルＮ（Ｒｅ）ＳＯ２ＮＲｆＲｈおよび－
アルキルＮ（Ｒｅ）Ｃ（Ｏ）ＮＲｆＲｈからなる群から選択される０、１、２、または３
個の置換基で置換されており；
　あるいは、ＲｃおよびＲｄはそれらが結合している窒素原子と一体となって、ヘテロア
リールおよび複素環からなる群から選択される３～６員環を形成しており；前記ヘテロア
リールおよび複素環は独立に、アルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ、シア
ノ、ニトロ、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環、アリ
ールアルキル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－（アルキル
）（ＯＲｆ）、－（アルキル）（ＮＲｆＲｈ）、－ＳＲｆ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｆ、－Ｓ（Ｏ）

２Ｒｆ、－ＯＲｆ、－Ｎ（Ｒｆ）（Ｒｈ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｆ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｆおよび－
Ｃ（Ｏ）ＮＲｆＲｈからなる群から選択される０、１、２または３個の置換基で置換され
ており；
　Ｒｅは、水素、アルケニル、アルキルおよびシクロアルキルからなる群から選択され；
　Ｒｆ、ＲｇおよびＲｈは各場合で独立に、水素、アルキル、アルケニル、アリール、ア
リールアルキル、シクロアルキル、シクロアルキルアルキル、シクロアルケニル、シクロ
アルケニルアルキル、複素環、複素環アルキル、ヘテロアリールおよびヘテロアリールア
ルキルからなる群から選択され；各Ｒｆ、ＲｇおよびＲｈは独立に、アルキル、アルケニ
ル、アルキニル、シアノ、ハロ、オキソ、ニトロ、アリール、アリールアルキル、シクロ
アルキル、シクロアルケニル、複素環、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、－Ｏ
Ｈ、－Ｏ（アルキル）、－ＮＨ２、－Ｎ（Ｈ）（アルキル）、－Ｎ（アルキル）２、－Ｓ
（アルキル）、－Ｓ（Ｏ）（アルキル）、－ＳＯ２アルキル、－アルキル－ＯＨ、－アル
キル－Ｏ－アルキル、－アルキルＮＨ２、－アルキルＮ（Ｈ）（アルキル）、－アルキル
Ｎ（アルキル）２、－アルキルＳ（アルキル）、－アルキルＳ（Ｏ）（アルキル）、－ア
ルキルＳＯ２アルキル、－Ｎ（Ｈ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＯＨ、－Ｃ（Ｏ）Ｏ（ア
ルキル）、－Ｃ（Ｏ）アルキル、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（
Ｈ）（アルキル）および－Ｃ（Ｏ）Ｎ（アルキル）２からなる群から選択される０、１、
２または３個の置換基で置換されており；
　あるいは、ＲｆおよびＲｇはそれらが結合している炭素原子と一体となって、シクロア
ルキル、シクロアルケニルおよび複素環からなる群から選択される３～７員環を形成して
おり；
　あるいは、ＲｆおよびＲｈはそれらが結合している窒素原子と一体となって、複素環お
よびヘテロアリールからなる群から選択される３～７員環を形成しており；前記複素環お
よびヘテロアリールはそれぞれ独立に、アルキル、アルケニル、アルキニル、シアノ、ハ
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ロ、オキソ、ニトロ、アリール、アリールアルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル
、複素環、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、－ＯＨ、－Ｏ（アルキル）、－Ｎ
Ｈ２、－Ｎ（Ｈ）（アルキル）、－Ｎ（アルキル）２、－Ｓ（アルキル）、－Ｓ（アルキ
ル）、－Ｓ（Ｏ）（アルキル）、－アルキル－ＯＨ、－アルキル－Ｏ－アルキル、－アル
キルＮＨ２、－アルキルＮ（Ｈ）（アルキル）、－アルキルＳ（アルキル）、－アルキル
Ｓ（Ｏ）（アルキル）、－アルキルＳＯ２アルキル、－アルキルＮ（アルキル）２、－Ｎ
（Ｈ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＯＨ、－Ｃ（Ｏ）Ｏ（アルキル）、－Ｃ（Ｏ）アルキ
ル、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）（アルキル）および－Ｃ
（Ｏ）Ｎ（アルキル）２からなる群から選択される０、１、２または３個の置換基で置換
されており；
　Ｒｋは、水素、アルケニル、アルキル、アリール、アリールアルキル、シアノアルキル
、シクロアルケニル、シクロアルケニルアルキル、シクロアルキル、シクロアルキルアル
キル、ホルミルアルキル、ハロアルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、複
素環、複素環アルキル、ニトロアルキル、ＲａＲｂＮアルキル－、ＲａＯアルキル－、Ｒ

ａＲｂＮＣ（Ｏ）－、ＲａＲｂＮＣ（Ｏ）アルキル、ＲａＳ－、ＲａＳ（Ｏ）－、ＲａＳ
Ｏ２－、ＲａＳアルキル－、Ｒａ（Ｏ）Ｓアルキル－、ＲａＳＯ２アルキル－、ＲａＯＣ
（Ｏ）－、ＲａＯＣ（Ｏ）アルキル－、ＲａＣ（Ｏ）－、ＲａＣ（Ｏ）アルキル－からな
る群から選択され；各Ｒｋは、独立にアルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ
、シアノ、ニトロ、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環
、アリールアルキル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－（ア
ルキル）（ＯＲｃ）、－（アルキル）（ＮＲｃＲｄ）、－ＳＲｃ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｓ
（Ｏ）２Ｒｃ、－ＯＲｃ、－Ｎ（Ｒｃ）（Ｒｄ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｃお
よび－Ｃ（Ｏ）ＮＲｃＲｄからなる群から選択される０、１、２、または３個の置換基で
置換されており；
　ｍは０、１、２、３または４であり；
　ただし、Ｒ４がアルコキシ、アリールオキシ、ヒドロキシまたはＲｅＳ－であり、Ｒ５

がＲａＳＯ２Ｎ（Ｒｆ）－であり、Ｒ６がアルキル、アルケニル、アルキニル、ハロ、シ
アノ、ニトロ、アリール、ヘテロアリール、複素環アルキル、－ＳＲａ、－Ｓ（Ｏ）Ｒａ

、－Ｓ（Ｏ）２Ｒａ、－ＯＲｋ、－Ｎ（Ｒａ）（Ｒｂ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒａ、－Ｃ（Ｏ）Ｏ
Ｒａおよび－Ｃ（Ｏ）ＮＲａＲｂである場合、Ｒ１は水素、アルケニル、アルキル、アル
キニル、アリール、アリールアルケニル、アリールアルキル、シクロアルキル、シクロア
ルキルアルケニル、シクロアルキルアルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルケニ
ル、ヘテロアリールアルキル、複素環アルケニルおよび複素環アルキルではない。］
【請求項２】
　Ｒ４がヒドロキシである請求項１に記載の化合物、塩又は立体異性体。
【請求項３】
　Ｒ１が、水素、アルケニル、アルコキシアルキル、アルコキシカルボニルアルキル、ア
ルキル、アルキニル、アリールアルケニル、アリールアルキル、カルボキシアルキル、シ
アノアルキル、シクロアルケニル、シクロアルケニルアルキル、シクロアルキル、シクロ
アルキルアルケニル、シクロアルキルアルキル、ホルミルアルキル、ハロアルキル、ヘテ
ロアリールアルケニル、ヘテロアリールアルキル、複素環、複素環アルケニル、複素環ア
ルキル、ヒドロキシアルキル、ＲａＲｂＮ－、ＲａＲｂＮアルキル－、ＲａＲｂＮＣ（Ｏ
）アルキル－、ＲｆＲｇＣ＝Ｎ－およびＲｋＯ－からなる群から選択される請求項２に記
載の化合物。
【請求項４】
　下記式（ＩＸ）を有する化合物あるいは該化合物の製薬上許容される塩又は立体異性体
。
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【化２】

　［式中、
　Ｒ１は、水素、アルケニル、アルコキシアルキル、アルコキシカルボニルアルキル、ア
ルキル、アルキルカルボニルアルキル、アルキルスルファニルアルキル、アルキルスルフ
ィニルアルキル、アルキルスルホニルアルキル、アルキニル、アリール、アリールアルケ
ニル、アリールアルキル、アリールスルファニルアルキル、アリールスルホニルアルキル
、カルボキシアルキル、シアノアルキル、シクロアルケニル、シクロアルケニルアルキル
、シクロアルキル、シクロアルキルアルケニル、シクロアルキルアルキル、ホルミルアル
キル、ハロアルコキシアルキル、ハロアルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルケ
ニル、ヘテロアリールアルキル、ヘテロアリールスルホニルアルキル、複素環、複素環ア
ルケニル、複素環アルキル、ヒドロキシアルキル、ニトロアルキル、ＲａＲｂＮ－、Ｒａ

ＲｂＮアルキル－、ＲａＲｂＮＣ（Ｏ）アルキル－、ＲａＲｂＮＣ（Ｏ）Ｏアルキル－、
ＲａＲｂＮＣ（Ｏ）ＮＲｃアルキル－、ＲｆＲｇＣ＝Ｎ－およびＲｋＯ－からなる群から
選択され；Ｒ１は、アルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ、シアノ、ニトロ
、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環、アリールアルキ
ル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－（アルキル）（ＯＲｃ

）、－（アルキル）（ＮＲｃＲｅ）、－ＳＲｃ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒｃ、－
ＯＲｃ、－Ｎ（Ｒｃ）（Ｒｅ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｃおよび－Ｃ（Ｏ）Ｎ
ＲｃＲｅからなる群から選択される０、１、２または３個の置換基で置換されており；
　Ｒ２およびＲ３は、それらが結合している炭素原子と一体となって、アリール、シクロ
アルキル、ヘテロアリールおよび複素環からなる群から選択される５員または６員環を形
成しており、前記アリール、シクロアルキル、ヘテロアリールおよび複素環は（Ｒ６）ｍ

で置換されていても良く；
　Ｒ６は各場合で独立に、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロ、シアノ、ニトロ、
ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環、アリールアルキル
、ヘテロアリールアルキル、複素環アルキル、－（アルキル）（ＯＲｋ）、－（アルキル
）（ＮＲａＲｂ）、－ＳＲａ、－Ｓ（Ｏ）Ｒａ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒａ、－ＯＲｋ、－Ｎ（Ｒ

ａ）（Ｒｂ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒａ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲａおよび－Ｃ（Ｏ）ＮＲａＲｂからなる
群から選択され；各Ｒ６は独立に、アルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ、
ハロアルキル、シアノ、ニトロ、－ＯＲａ、－ＮＲａＲｂ、－ＳＲａ、－ＳＯＲａ、－Ｓ
Ｏ２Ｒａ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＲａＲｂおよび－ＮＣ（Ｏ）Ｒａからなる群
から選択される０、１、２または３個の置換基で置換されており；
　ＲａおよびＲｂは各場合で独立に、水素、アルケニル、アルキル、アルキルスルファニ
ルアルキル、アリール、アリールアルケニル、アリールアルキル、シアノアルキル、シク
ロアルケニル、シクロアルケニルアルキル、シクロアルキル、シクロアルキルアルキル、
シクロアルキルアルケニル、ホルミルアルキル、ハロアルキル、ヘテロアリール、ヘテロ
アリールアルケニル、ヘテロアリールアルキル、複素環、複素環アルケニル、複素環アル
キル、ヒドロキシアルキルカルボニル、ニトロアルキル、ＲｃＲｄＮ－、ＲｃＲｄＮアル
キル－、ＲｃＲｄＮＣ（Ｏ）アルキル－、ＲｃＳＯ２－、ＲｃＳＯ２アルキル－、ＲｃＣ
（Ｏ）－、ＲｃＣ（Ｏ）アルキル－、ＲｃＯＣ（Ｏ）－、ＲｃＯＣ（Ｏ）アルキル－、Ｒ
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ｃＲｄＮアルキルＣ（Ｏ）－、ＲｃＲｄＮＣ（Ｏ）－、ＲｃＲｄＮＣ（Ｏ）Ｏアルキル－
、ＲｃＲｄＮＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒｅ）アルキル－からなる群から選択され；ＲａおよびＲｂは
、アルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ、シアノ、ニトロ、ハロアルキル、
ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環、アリールアルキル、ヘテロアリー
ルアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－（アルキル）（ＯＲｃ）、－（アルキル
）（ＮＲｃＲｄ）、－ＳＲｃ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｓ（Ｏ）２ＲＣ、－ＯＲｃ、－Ｎ（Ｒ

ｃ）（Ｒｄ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｃおよび－Ｃ（Ｏ）ＮＲｃＲｄからなる
群から選択される０、１または２個の置換基で置換されており；
　あるいは、ＲａおよびＲｂはそれらが結合している窒素原子と一体となって、ヘテロア
リールおよび複素環からなる群から選択される３～６員環を形成しており；前記ヘテロア
リールおよび複素環は独立に、アルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ、シア
ノ、ニトロ、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環、アリ
ールアルキル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－（アルキル
）（ＯＲｃ）、－（アルキル）（ＮＲｃＲｄ）、－アルキルＳＯ２ＮＲｃＲｄ、－アルキ
ルＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｄ、－ＳＲｃ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒｃ、－ＯＲｃ、－Ｎ
（Ｒｃ）（Ｒｄ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｃおよび－Ｃ（Ｏ）ＮＲｃＲｄから
なる群から選択される０、１、２または３個の置換基で置換されており；
　ＲｃおよびＲｄは各場合で独立に、水素、－ＮＲｆＲｈ、－ＯＲｆ、－ＣＯ（Ｒｆ）、
－ＳＲｆ、－ＳＯＲｆ、－ＳＯ２Ｒｆ、－Ｃ（Ｏ）ＮＲｆＲｈ、－ＳＯ２ＮＲｆＲｈ、－
Ｃ（Ｏ）ＯＲｆ、アルケニル、アルキル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルキル
アルキル、シクロアルケニル、シクロアルケニルアルキル、アリール、アリールアルキル
、ハロアルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、複素環および複素環アルキ
ルからなる群から選択され；各ＲｃおよびＲｄは独立に、アルキル、アルケニル、アルキ
ニル、オキソ、ハロ、シアノ、ニトロ、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテ
ロアリール、複素環、アリールアルキル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキ
シアルキル、－（アルキル）（ＯＲｆ）、－（アルキル）（ＮＲｆＲｈ）、－ＳＲｆ、－
Ｓ（Ｏ）Ｒｆ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒｆ、－ＯＲｆ、－Ｎ（Ｒｆ）（Ｒｈ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｆ、
－Ｃ（Ｏ）ＯＲｆ、－Ｃ（Ｏ）ＮＲｆＲｈ、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）ＮＲｆＲｈ、－Ｎ（Ｒｅ

）Ｃ（Ｏ）ＯＲｆ、－Ｎ（Ｒｅ）ＳＯ２ＮＲｆＲｈ、－Ｎ（Ｒｅ）Ｃ（Ｏ）ＮＲｆＲｈ、
－アルキルＮ（Ｒｅ）Ｃ（Ｏ）ＯＲｆ、－アルキルＮ（Ｒｅ）ＳＯ２ＮＲｆＲｈおよび－
アルキルＮ（Ｒｅ）Ｃ（Ｏ）ＮＲｆＲｈからなる群から選択される０、１、２または３個
の置換基で置換されており；
　あるいは、ＲｃおよびＲｄはそれらが結合している窒素原子と一体となって、ヘテロア
リールおよび複素環からなる群から選択される３～６員環を形成しており；前記ヘテロア
リールおよび複素環は独立に、アルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ、シア
ノ、ニトロ、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環、アリ
ールアルキル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－（アルキル
）（ＯＲｆ）、－（アルキル）（ＮＲｆＲｈ）、－ＳＲｆ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｆ、－Ｓ（Ｏ）

２Ｒｆ、－ＯＲｆ、－Ｎ（Ｒｆ）（Ｒｈ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｆ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｆおよび－
Ｃ（Ｏ）ＮＲｆＲｈからなる群から選択される０、１、２または３個の置換基で置換され
ており；
　Ｒｅは、水素、アルケニル、アルキルおよびシクロアルキルからなる群から選択され；
　Ｒｆ、ＲｇおよびＲｈは各場合で独立に、水素、アルキル、アルケニル、アリール、ア
リールアルキル、シクロアルキル、シクロアルキルアルキル、シクロアルケニル、シクロ
アルケニルアルキル、複素環、複素環アルキル、ヘテロアリールおよびヘテロアリールア
ルキルからなる群から選択され；各Ｒｆ、ＲｇおよびＲｈは独立に、アルキル、アルケニ
ル、アルキニル、シアノ、ハロ、オキソ、ニトロ、アリール、アリールアルキル、シクロ
アルキル、シクロアルケニル、複素環、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、－Ｏ
Ｈ、－Ｏ（アルキル）、－ＮＨ２、－Ｎ（Ｈ）（アルキル）、－Ｎ（アルキル）２、－Ｓ
（アルキル）、－Ｓ（Ｏ）（アルキル）、－ＳＯ２アルキル、－アルキル－ＯＨ、－アル
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キル－Ｏ－アルキル、－アルキルＮＨ２、－アルキルＮ（Ｈ）（アルキル）、－アルキル
Ｎ（アルキル）２、－アルキルＳ（アルキル）、－アルキルＳ（Ｏ）（アルキル）、－ア
ルキルＳＯ２アルキル、－Ｎ（Ｈ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＯＨ、－Ｃ（Ｏ）Ｏ（ア
ルキル）、－Ｃ（Ｏ）アルキル、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（
Ｈ）（アルキル）および－Ｃ（Ｏ）Ｎ（アルキル）２からなる群から選択される０、１、
２または３個の置換基で置換されており；
　あるいは、ＲｆおよびＲｇはそれらが結合している炭素原子と一体となって、シクロア
ルキル、シクロアルケニルおよび複素環からなる群から選択される３～７員環を形成して
おり；
　あるいは、ＲｆおよびＲｈはそれらが結合している窒素原子と一体となって、複素環お
よびヘテロアリールからなる群から選択される３～７員環を形成しており；前記複素環お
よびヘテロアリールはそれぞれ独立に、アルキル、アルケニル、アルキニル、シアノ、ハ
ロ、オキソ、ニトロ、アリール、アリールアルキル、シクロアルキル、シクロアルケニル
、複素環、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、－ＯＨ、－Ｏ（アルキル）、－Ｎ
Ｈ２、－Ｎ（Ｈ）（アルキル）、－Ｎ（アルキル）２、－Ｓ（アルキル）、－Ｓ（アルキ
ル）、－Ｓ（Ｏ）（アルキル）、－アルキル－ＯＨ、－アルキル－Ｏ－アルキル、－アル
キルＮＨ２、－アルキルＮ（Ｈ）（アルキル）、－アルキルＳ（アルキル）、－アルキル
Ｓ（Ｏ）（アルキル）、－アルキルＳＯ２アルキル、－アルキルＮ（アルキル）２、－Ｎ
（Ｈ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＯＨ、－Ｃ（Ｏ）Ｏ（アルキル）、－Ｃ（Ｏ）アルキ
ル、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）（アルキル）および－Ｃ
（Ｏ）Ｎ（アルキル）２からなる群から選択される０、１、２または３個の置換基で置換
されており；
　Ｒｋは、水素、アルケニル、アルキル、アリール、アリールアルキル、シアノアルキル
、シクロアルケニル、シクロアルケニルアルキル、シクロアルキル、シクロアルキルアル
キル、ホルミルアルキル、ハロアルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、複
素環、複素環アルキル、ニトロアルキル、ＲａＲｂＮアルキル－、ＲａＯアルキル－、Ｒ

ａＲｂＮＣ（Ｏ）－、ＲａＲｂＮＣ（Ｏ）アルキル、ＲａＳ－、ＲａＳ（Ｏ）－、ＲａＳ
Ｏ２－、ＲａＳアルキル－、Ｒａ（Ｏ）Ｓアルキル－、ＲａＳＯ２アルキル－、ＲａＯＣ
（Ｏ）－、ＲａＯＣ（Ｏ）アルキル－、ＲａＣ（Ｏ）－、ＲａＣ（Ｏ）アルキル－からな
る群から選択され；各Ｒｋは、独立にアルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ
、シアノ、ニトロ、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環
、アリールアルキル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－（ア
ルキル）（ＯＲｃ）、－（アルキル）（ＮＲｃＲｄ）、－ＳＲｃ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｓ
（Ｏ）２Ｒｃ、－ＯＲｃ、－Ｎ（Ｒｃ）（Ｒｄ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｃお
よび－Ｃ（Ｏ）ＮＲｃＲｄからなる群から選択される０、１、２または３個の置換基で置
換されており；
　ｍは０、１、２、３または４であり；
　Ｒ１１およびＲ１２は独立にアルキル、アルケニルおよびアルキニルからなる群から選
択される。］
【請求項５】
　１－ベンジル－３－（ビス（メチルチオ）メチレン）－１Ｈ－キノリン－２，４（１Ｈ
，３Ｈ）－ジオン；
　３－［ビス（メチルチオ）メチレン］－１－ブチル－１，８－ナフチリジン－２，４（
１Ｈ，３Ｈ）－ジオン；
　３－［ビス（メチルチオ）メチレン］－１－（１，３－ジオキソ－１，３－ジヒドロ－
２Ｈ－イソインドール－２－イル）キノリン－２，４（１Ｈ，３Ｈ）－ジオン；
　３－［ビス（メチルチオ）メチレン］－１－［（シクロプロピルメチル）アミノ］キノ
リン－２，４（１Ｈ，３Ｈ）－ジオン；
　３－［ビス（メチルチオ）メチレン］－１－（３－メチルブチル）ピリジン－２，４（
１Ｈ，３Ｈ）－ジオン；
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　１－ベンジル－３－［ビス（メチルチオ）メチレン］ピリジン－２，４（１Ｈ，３Ｈ）
－ジオン；
　３－［ビス（メチルチオ）メチレン］－１－（シクロブチルアミノ）キノリン－２，４
（１Ｈ，３Ｈ）－ジオン；および
　３－［ビス（メチルチオ）メチレン］－１－（シクロブチルメチル）ピリジン－２，４
（１Ｈ，３Ｈ）－ジオン
　からなる群から選択される請求項４に記載の化合物あるいは該化合物の製薬上許容され
る塩又は立体異性体。
【手続補正２】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０３０５
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０３０５】

【化２８】

　式中、
　Ｒ１は、水素、アルケニル、アルコキシアルキル、アルコキシカルボニルアルキル、ア
ルキル、アルキルカルボニルアルキル、アルキルスルファニルアルキル、アルキルスルフ
ィニルアルキル、アルキルスルホニルアルキル、アルキニル、アリール、アリールアルケ
ニル、アリールアルキル、アリールスルファニルアルキル、アリールスルホニルアルキル
、カルボキシアルキル、シアノアルキル、シクロアルケニル、シクロアルケニルアルキル
、シクロアルキル、（シクロアルキル）アルケニル、（シクロアルキル）アルキル、ホル
ミルアルキル、ハロアルコキシアルキル、ハロアルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリー
ルアルケニル、ヘテロアリールアルキル、ヘテロアリールスルホニルアルキル、複素環、
複素環アルケニル、複素環アルキル、ヒドロキシアルキル、ニトロアルキル、ＲａＲｂＮ
－、ＲａＲｂＮアルキル－、ＲａＲｂＮＣ（Ｏ）アルキル－、ＲａＲｂＮＣ（Ｏ）Ｏアル
キル－、ＲａＲｂＮＣ（Ｏ）ＮＲｃアルキル－、ＲｆＲｇＣ＝Ｎ－およびＲｋＯ－からな
る群から選択され；Ｒ１は独立に、独立にアルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、
ハロ、シアノ、ニトロ、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複
素環、アリールアルキル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－
（アルキル）（ＯＲｃ）、－（アルキル）（ＮＲｃＲｅ）、－ＳＲｃ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｃ、
－Ｓ（Ｏ）２Ｒｃ、－ＯＲｃ、－Ｎ（Ｒｃ）（Ｒｅ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲ

ｃおよび－Ｃ（Ｏ）ＮＲｃＲｅからなる群から選択される０、１、２または３個の置換基
で置換されており；
　Ｒ２およびＲ３は独立に、水素、アルケニル、アルキニル、アルコキシアルキル、アル
コキシカルボニル、アルキル、アリール、アリールアルキル、ヘテロアリール、複素環、
ヘテロアリールアルキル、シアノ、ハロ、－Ｎ（Ｒａ）（Ｒｂ）、ＲａＲｂＮＣ（Ｏ）－
、－ＳＲａ、－Ｓ（Ｏ）Ｒａ、－Ｓ（Ｏ）２ＲａおよびＲａＣ（Ｏ）－からなる群から選
択され；Ｒ２およびＲ３は独立に、独立にＲａ、アルキル、アルケニル、アルキニル、オ
キソ、ハロ、シアノ、ニトロ、ハロアルキル、－（アルキル）（ＯＲｋ）、－（アルキル
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）（ＮＲａＲｂ）、－ＳＲａ、－Ｓ（Ｏ）Ｒａ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒａ、－ＯＲｋ、－Ｎ（Ｒ

ａ）（Ｒｂ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒａ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲａおよび－Ｃ（Ｏ）ＮＲａＲｂからなる
群から選択される０、１、２または３個の置換基で置換されており；
　あるいは、Ｒ２およびＲ３が、それらが結合している炭素原子と一体となって、アリー
ル、シクロアルキル、ヘテロアリールおよび複素環からなる群から選択される５員または
６員環を形成しており、前記アリール、シクロアルキル、ヘテロアリールおよび複素環は
（Ｒ６）ｍで置換されていても良く；
　Ｒ６は各場合で独立に、アルキル、アルケニル、アルキニル、ハロ、シアノ、ニトロ、
ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環、アリールアルキル
、ヘテロアリールアルキル、複素環アルキル、－（アルキル）（ＯＲｋ）、－（アルキル
）（ＮＲａＲｂ）、－ＳＲａ、－Ｓ（Ｏ）Ｒａ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒａ、－ＯＲｋ、－Ｎ（Ｒ

ａ）（Ｒｂ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒａ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲａおよび－Ｃ（Ｏ）ＮＲａＲｂからなる
群から選択され；各Ｒ６は独立に、独立にアルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、
ハロ、ハロアルキル、シアノ、ニトロ、－ＯＲａ、－ＮＲａＲｂ、－ＳＲａ、－ＳＯＲａ

、－ＳＯ２Ｒａ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲａ、－Ｃ（Ｏ）ＮＲａＲｂおよび－ＮＣ（Ｏ）Ｒａから
なる群から選択される０、１、２または３個の置換基で置換されており；
　ＲａおよびＲｂは各場合で独立に、水素、アルケニル、アルキル、アルキルスルファニ
ルアルキル、アリール、アリールアルケニル、アリールアルキル、シアノアルキル、シク
ロアルケニル、シクロアルケニルアルキル、シクロアルキル、シクロアルキルアルキル、
シクロアルキルアルケニル、ホルミルアルキル、ハロアルキル、ヘテロアリール、ヘテロ
アリールアルケニル、ヘテロアリールアルキル、複素環、複素環アルケニル、複素環アル
キル、ヒドロキシアルキルカルボニル、ニトロアルキル、ＲｃＲｄＮ－、ＲｋＯ－、Ｒｋ

Ｏアルキル－、ＲｃＲｄＮアルキル－、ＲｃＲｄＮＣ（Ｏ）アルキル－、ＲｃＳＯ２－、
ＲｃＳＯ２アルキル－、ＲｃＣ（Ｏ）－、ＲｃＣ（Ｏ）アルキル－、ＲｃＯＣ（Ｏ）－、
ＲｃＯＣ（Ｏ）アルキル－、ＲｃＲｄＮアルキルＣ（Ｏ）－、ＲｃＲｄＮＣ（Ｏ）－、Ｒ

ｅＲｄＮＣ（Ｏ）Ｏアルキル－、ＲｃＲｄＮＣ（Ｏ）Ｎ（Ｒｅ）アルキル－からなる群か
ら選択され；ＲａおよびＲｂは、アルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ、シ
アノ、ニトロ、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環、ア
リールアルキル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－（アルキ
ル）（ＯＲｃ）、－（アルキル）（ＮＲＲｄ）、－ＳＲｃ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｓ（Ｏ）

２ＲＣ、－ＯＲｃ、－Ｎ（Ｒｃ）（Ｒｄ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｃおよび－
Ｃ（Ｏ）ＮＲｃＲｄからなる群から選択される０、１または２個の置換基で置換されてお
り；
　あるいは、ＲａおよびＲｂはそれらが結合している窒素原子と一体となって、ヘテロア
リールおよび複素環からなる群から選択される３～６員環を形成しており；前記ヘテロア
リールおよび複素環は独立に、独立にアルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ
、シアノ、ニトロ、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環
、アリールアルキル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－（ア
ルキル）（ＯＲｃ）、－（アルキル）（ＮＲｃＲｄ）、－アルキルＳＯ２ＮＲｃＲｄ、－
アルキルＣ（Ｏ）ＮＲｃＲｄ、－ＳＲｃ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒｃ、－ＯＲｃ

、－Ｎ（Ｒｃ）（Ｒｄ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｃおよび－Ｃ（Ｏ）ＮＲｃＲ
ｄからなる群から選択される０、１、２または３個の置換基で置換されており；
　ＲｃおよびＲｄは各場合で独立に、水素、－ＮＲｆＲｈ、－ＯＲｆ、－ＣＯ（Ｒｆ）、
－ＳＲｆ、－ＳＯＲｆ、－ＳＯ２Ｒｆ、－Ｃ（Ｏ）ＮＲｆＲｈ、－ＳＯ２ＮＲｆＲｈ、－
Ｃ（Ｏ）ＯＲｆ、アルケニル、アルキル、アルキニル、シクロアルキル、シクロアルキル
アルキル、シクロアルケニル、シクロアルケニルアルキル、アリール、アリールアルキル
、ハロアルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、複素環および複素環アルキ
ルからなる群から選択され；各ＲｃおよびＲｄは独立に、独立にアルキル、アルケニル、
アルキニル、オキソ、ハロ、シアノ、ニトロ、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール
、ヘテロアリール、複素環、アリールアルキル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシア
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ルコキシアルキル、－（アルキル）（ＯＲｆ）、－（アルキル）（ＮＲｆＲｈ）、－ＳＲ

ｆ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｆ、－Ｓ（Ｏ）２Ｒｆ、－ＯＲｆ、－Ｎ（Ｒｆ）（Ｒｈ）、－Ｃ（Ｏ）
Ｒｆ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｆ、－Ｃ（Ｏ）ＮＲｆＲｈ、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）ＮＲｆＲｈ、－Ｎ
（Ｒｅ）Ｃ（Ｏ）ＯＲｆ、－Ｎ（Ｒｅ）ＳＯ２ＮＲｆＲｈ、－Ｎ（Ｒｅ）Ｃ（Ｏ）ＮＲｆ

Ｒｈ、－アルキルＮ（Ｒｅ）Ｃ（Ｏ）ＯＲｆ、－アルキルＮ（Ｒｅ）ＳＯ２ＮＲｆＲｈお
よび－アルキルＮ（Ｒｅ）Ｃ（Ｏ）ＮＲｆＲｈからなる群から選択される０、１、２また
は３個の置換基で置換されており；
　あるいは、ＲｃおよびＲｄはそれらが結合している窒素原子と一体となって、ヘテロア
リールおよび複素環からなる群から選択される３～６員環を形成しており；前記ヘテロア
リールおよび複素環は独立に、独立にアルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ
、シアノ、ニトロ、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環
、アリールアルキル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－（ア
ルキル）（ＯＲｆ）、－（アルキル）（ＮＲｆＲｈ）、－ＳＲｆ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｆ、－Ｓ
（Ｏ）２Ｒｆ、－ＯＲｆ、－Ｎ（Ｒｆ）（Ｒｈ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｆ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｆお
よび－Ｃ（Ｏ）ＮＲｆＲｈからなる群から選択される０、１、２または３個の置換基で置
換されており；
　Ｒｅは、水素、アルケニル、アルキルおよびシクロアルキルからなる群から選択され；
　Ｒｆ、ＲｇおよびＲｈは各場合で独立に、水素、アルキル、アルケニル、アリール、ア
リールアルキル、シクロアルキル、シクロアルキルアルキル、シクロアルケニル、シクロ
アルケニルアルキル、複素環、複素環アルキル、ヘテロアリールおよびヘテロアリールア
ルキルからなる群から選択され；各Ｒｆ、ＲｇおよびＲｈは独立に、独立にアルキル、ア
ルケニル、アルキニル、シアノ、ハロ、オキソ、ニトロ、アリール、アリールアルキル、
シクロアルキル、シクロアルケニル、複素環、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル
、－ＯＨ、－Ｏ（アルキル）、－ＮＨ２、－Ｎ（Ｈ）（アルキル）、－Ｎ（アルキル）２

、－Ｓ（アルキル）、－Ｓ（Ｏ）（アルキル）、－ＳＯ２アルキル、－アルキル－ＯＨ、
－アルキル－Ｏ－アルキル、－アルキルＮＨ２、－アルキルＮ（Ｈ）（アルキル）、－ア
ルキルＮ（アルキル）２、－アルキルＳ（アルキル）、－アルキルＳ（Ｏ）（アルキル）
、－アルキルＳＯ２アルキル、－Ｎ（Ｈ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＯＨ、－Ｃ（Ｏ）
Ｏ（アルキル）、－Ｃ（Ｏ）アルキル、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ
）Ｎ（Ｈ）（アルキル）および－Ｃ（Ｏ）Ｎ（アルキル）２からなる群から選択される０
、１、２または３個の置換基で置換されており；
　あるいは、ＲｆおよびＲｇはそれらが結合している炭素原子と一体となって、シクロア
ルキル、シクロアルケニルおよび複素環からなる群から選択される３～７員環を形成して
おり；
　あるいは、ＲｆおよびＲｈはそれらが結合している窒素原子と一体となって、複素環お
よびヘテロアリールからなる群から選択される３～７員環を形成しており；前記複素環お
よびヘテロアリールはそれぞれ独立に、独立にアルキル、アルケニル、アルキニル、シア
ノ、ハロ、オキソ、ニトロ、アリール、アリールアルキル、シクロアルキル、シクロアル
ケニル、複素環、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、－ＯＨ、－Ｏ（アルキル）
、－ＮＨ２、－Ｎ（Ｈ）（アルキル）、－Ｎ（アルキル）２、－Ｓ（アルキル）、－Ｓ（
アルキル）、－Ｓ（Ｏ）（アルキル）、－アルキル－ＯＨ、－アルキル－Ｏ－アルキル、
－アルキルＮＨ２、－アルキルＮ（Ｈ）（アルキル）、－アルキルＳ（アルキル）、－ア
ルキルＳ（Ｏ）（アルキル）、－アルキルＳＯ２アルキル、－アルキルＮ（アルキル）２

、－Ｎ（Ｈ）Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＯＨ、－Ｃ（Ｏ）Ｏ（アルキル）、－Ｃ（Ｏ）
アルキル、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）ＮＨ２、－Ｃ（Ｏ）Ｎ（Ｈ）（アルキル）およ
び－Ｃ（Ｏ）Ｎ（アルキル）２からなる群から選択される０、１、２または３個の置換基
で置換されており；
　Ｒｋは、水素、アルケニル、アルキル、アリール、アリールアルキル、シアノアルキル
、シクロアルケニル、シクロアルケニルアルキル、シクロアルキル、シクロアルキルアル
キル、ホルミルアルキル、ハロアルキル、ヘテロアリール、ヘテロアリールアルキル、複



(11) JP 2011-144183 A5 2012.5.17

素環、複素環アルキル、ニトロアルキル、ＲａＲｂＮアルキル－、ＲａＯアルキル－、Ｒ

ａＲｂＮＣ（Ｏ）－、ＲａＲｂＮＣ（Ｏ）アルキル、ＲａＳ－、ＲａＳ（Ｏ）－、ＲａＳ
Ｏ２－、ＲａＳアルキル－、Ｒａ（Ｏ）Ｓアルキル－、ＲａＳＯ２アルキル－、ＲａＯＣ
（Ｏ）－、ＲａＯＣ（Ｏ）アルキル－、ＲａＣ（Ｏ）－、ＲａＣ（Ｏ）アルキル－からな
る群から選択され；各Ｒｋは、独立にアルキル、アルケニル、アルキニル、オキソ、ハロ
、シアノ、ニトロ、ハロアルキル、ハロアルコキシ、アリール、ヘテロアリール、複素環
、アリールアルキル、ヘテロアリールアルキル、アルコキシアルコキシアルキル、－（ア
ルキル）（ＯＲｃ）、－（アルキル）（ＮＲｃＲｄ）、－ＳＲｃ、－Ｓ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｓ
（Ｏ）２Ｒｃ、－ＯＲｃ、－Ｎ（Ｒｃ）（Ｒｄ）、－Ｃ（Ｏ）Ｒｃ、－Ｃ（Ｏ）ＯＲｃお
よび－Ｃ（Ｏ）ＮＲｃＲｄからなる群から選択される０、１、２または３個の置換基で置
換されており；
　ｍは０、１、２、３または４であり；
　Ｒ１１およびＲ１２は独立にアルキル、アルケニルおよびアルキニルからなる群から選
択される。
【手続補正３】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】１９０４
【補正方法】変更
【補正の内容】
【１９０４】
　実施例４２６Ｂ
　１－ベンジル－３－［ビス（メチルチオ）メチレン］ピリジン－２，４（１Ｈ，３Ｈ）
－ジオン
　実施例４２６Ａの生成物（０．１２４ｇ、０．６２ｍｍｏｌ）の１，４－ジオキサン（
６ｍＬ）溶液を、４０℃にて１５分間にわたりピリジン（０．４００ｍＬ、４．９６ｍｍ
ｏｌ）およびメチル硫酸トリス（メチルチオ）メチル（文献（Synthesis,　22-25,　1988
;　M.　Barbero,　S.　Cadamuro,　I.　Degani,　R.　Fochi,　A.　Gatti,　V.　Regondi
）の手順を用いて製造）（０．３２ｇ、１．２４ｍｍｏｌ）で処理した。追加のメチル硫
酸トリス（メチルチオ）メチル（０．３２ｇ、１．２４ｍｍｏｌ）を加え、溶液を９０℃
で１時間加熱した。溶媒を温かい窒素気流下に除去し、残留物を１００％塩化メチレンお
よび次に３０％酢酸エチル／塩化メチレンを溶離液とする１グラムのオールテック・セプ
パックカートリッジを用いて精製して、標題化合物を得た（７９ｍｇ、４２％）。
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