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【手続補正書】
【提出日】平成20年9月1日(2008.9.1)
【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】
以下の化学構造：
【化１】

［式中、
ｋは、－ＣＲ６Ｒ７Ｒ１９，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１２Ｒ１３，－Ｓ（Ｏ）２

ＮＲ１２Ｒ１３，および－Ｓ（Ｏ）２Ｒ１４からなる群より選択され；
Ｚは、Ｏ，Ｓ，またはＮＲ９であり；
ｔはＣＨであり；
ｙは、ＮまたはＣＨであり；
ｖ，ｗおよびｘはＣＨであり；
Ａは、以下からなる群より選択される構造を有しており：
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【化２】

Ｒ６およびＲ７は、独立して、水素，任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に
置換されていてもよい低級アルケニル，任意に置換されていてもよい低級アルキニル，任
意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキル
アルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていても
よいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換
されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，および任意
に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選択され；
Ｒ８は、それぞれの場合に独立して、－ＯＲ９，任意に置換されていてもよい低級アルキ
ル，任意に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ８がアルケニルであるとき
，そのアルケン炭素はＣ（Ｚ）には結合していない）、任意に置換されていてもよい低級
アルキニル（ただし、Ｒ８がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素はＣ（Ｚ）には結
合していない），任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換されていても
よいシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意
に置換されていてもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいア
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リール，任意に置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロア
リール，および任意に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選択され；
Ｒ９は、それぞれの場合に独立して、水素，任意に置換されていてもよい低級アルキル，
任意に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ９がアルケニルであるとき，そ
のアルケン炭素はＯ，ＮまたはＳには結合していない），任意に置換されていてもよい低
級アルキニル（ただし、Ｒ９がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素はＯ，Ｎまたは
Ｓには結合していない），任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換され
ていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキ
ル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていて
もよいアリール，任意に置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよい
ヘテロアリール，および任意に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選
択され；
Ｒ１０およびＲ１１は、それぞれの場合に独立して、水素，任意に置換されていてもよい
低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ１０および／ま
たはＲ１１がアルケニルであるとき，そのアルケン炭素は窒素には結合していない），任
意に置換されていてもよい低級アルキニル（ただし、Ｒ１０および／またはＲ１１がアル
キニルであるとき，そのアルキン炭素は窒素には結合していない），任意に置換されてい
てもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に
置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロ
アルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよい
アラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，任意に置換されていてもよい
ヘテロアラルキル，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１２Ｒ１３，－Ｓ（Ｏ）２ＮＲ１２

Ｒ１３，および－Ｓ（Ｏ）２Ｒ１４からなる群より選択されるか；または
Ｒ１０およびＲ１１は、これらが結合している窒素と一緒になって、５－７員の任意に置
換されていてもよいヘテロシクロアルキルまたは任意に置換されていてもよいヘテロアリ
ール環を形成し；
Ｒ１２およびＲ１３は、それぞれの場合に独立して、水素，任意に置換されていてもよい
低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ１２および／ま
たはＲ１３がアルケニルであるとき，そのアルケン炭素は窒素には結合していない），任
意に置換されていてもよい低級アルキニル（ただし、Ｒ１２および／またはＲ１３がアル
キニルであるとき，そのアルキン炭素は窒素には結合していない），任意に置換されてい
てもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に
置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロ
アルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよい
アラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，および任意に置換されていて
もよいヘテロアラルキルからなる群より選択されるか；または
Ｒ１２およびＲ１３は、これらが結合している窒素と一緒になって、５－７員の任意に置
換されていてもよいヘテロシクロアルキルまたは任意に置換されていてもよいヘテロアリ
ール環を形成し；
Ｒ１４は、それぞれの場合に独立して、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意
に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ１４がアルケニルであるとき，その
アルケン炭素は－Ｓ（Ｏ）２－には結合していない），任意に置換されていてもよい低級
アルキニル（ただし、Ｒ１４がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素は－Ｓ（Ｏ）２

－には結合していない），任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換され
ていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキ
ル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていて
もよいアリール，任意に置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよい
ヘテロアリール，および任意に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選
択され；
Ｒ１５は、それぞれの場合に独立して、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意
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に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ１５がアルケニルであるとき，その
アルケン炭素は酸素には結合していない），任意に置換されていてもよい低級アルキニル
（ただし、Ｒ１５がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素は酸素には結合していない
），任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロア
ルキルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されて
いてもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意
に置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，任意
に置換されていてもよいヘテロアラルキル，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，および－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１２

Ｒ１３からなる群より選択されるか；または
各Ｒ１５は、これらが結合している酸素と一緒になって，フェニル環に縮合している５－
７員の任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル環を形成し；
Ｒ１６は、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級
アルケニル（ただし、Ｒ１６がアルケニルであるとき，そのアルケン炭素は酸素には結合
していない），任意に置換されていてもよい低級アルキニル（ただし、Ｒ１６がアルキニ
ルであるとき，そのアルキン炭素は酸素には結合していない），任意に置換されていても
よいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換
されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアル
キルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよいアラ
ルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，任意に置換されていてもよいヘテ
ロアラルキル，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，および－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１２Ｒ１３からなる群より選択さ
れ；
Ｒ１７は、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級
アルケニル（ただし、Ｒ１７がアルケニルであるとき，そのアルケン炭素はＮ，Ｏ，また
はＳには結合していない）、任意に置換されていてもよい低級アルキニル（ただし、Ｒ１

７がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素はＮ，Ｏ，またはＳには結合していない）
、任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアル
キルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されてい
てもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に
置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，および
任意に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選択され；
Ｒ１８は、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級
アルケニル，任意に置換されていてもよい低級アルキニル，任意に置換されていてもよい
シクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換され
ていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル
アルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよいアラルキ
ル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，任意に置換されていてもよいヘテロア
ラルキル，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，－ＯＲ９，－ＳＲ９，－ＮＲ１０Ｒ１１，－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１

２Ｒ１３，－Ｓ（Ｏ）２ＮＲ１２Ｒ１３，および－Ｓ（Ｏ）２Ｒ１４からなる群より選択
され；および
Ｒ１９は、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級
アルケニル，任意に置換されていてもよい低級アルキニル，任意に置換されていてもよい
シクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換され
ていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル
アルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよいアラルキ
ル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，および任意に置換されていてもよいヘ
テロアラルキルからなる群より選択される］
を有する化合物、これらのすべての塩，プロドラッグ，互変異性体および異性体。
【請求項２】
ｙがＣＨである、請求項１記載の化合物。
【請求項３】
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ｙがＮである、請求項１記載の化合物。
【請求項４】
以下の化学構造：
【化３】

［式中、
ｋは、－ＣＲ６Ｒ７Ｒ１９，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１２Ｒ１３，－Ｓ（Ｏ）２

ＮＲ１２Ｒ１３，および－Ｓ（Ｏ）２Ｒ１４からなる群より選択され；
Ｚは、Ｏ，Ｓ，またはＮＲ９であり；
ｔは、ＮまたはＣＨであり；
ｙはＮまたはＣＨであり，ただし、ｔおよびｙの両方ともがＮではなく；
ｖ，ｗおよびｘはＣＨであり；
Ａは、以下からなる群より選択される構造を有し：
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【化４】

Ｒ６およびＲ７は、独立して、水素，任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に
置換されていてもよい低級アルケニル，任意に置換されていてもよい低級アルキニル，任
意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキル
アルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていても
よいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換
されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，および任意
に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選択され；
Ｒ８は、それぞれの場合に独立して、－ＯＲ９，任意に置換されていてもよい低級アルキ
ル，任意に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ８がアルケニルであるとき
，そのアルケン炭素はＣ（Ｚ）には結合していない）、任意に置換されていてもよい低級
アルキニル（ただし、Ｒ８がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素はＣ（Ｚ）には結
合していない），任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換されていても
よいシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意
に置換されていてもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいア
リール，任意に置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロア
リール，および任意に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選択され；
Ｒ９は、それぞれの場合に独立して、水素，任意に置換されていてもよい低級アルキル，
任意に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ９がアルケニルであるとき，そ
のアルケン炭素はＯ，ＮまたはＳには結合していない），任意に置換されていてもよい低
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級アルキニル（ただし、Ｒ９がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素はＯ，Ｎまたは
Ｓには結合していない），任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換され
ていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキ
ル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていて
もよいアリール，任意に置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよい
ヘテロアリール，および任意に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選
択され；
Ｒ１０およびＲ１１は、それぞれの場合に独立して、水素，任意に置換されていてもよい
低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ１０および／ま
たはＲ１１がアルケニルであるとき，そのアルケン炭素は窒素には結合していない），任
意に置換されていてもよい低級アルキニル（ただし、Ｒ１０および／またはＲ１１がアル
キニルであるとき，そのアルキン炭素は窒素には結合していない），任意に置換されてい
てもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に
置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロ
アルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよい
アラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，任意に置換されていてもよい
ヘテロアラルキル，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１２Ｒ１３，－Ｓ（Ｏ）２ＮＲ１２

Ｒ１３，および－Ｓ（Ｏ）２Ｒ１４からなる群より選択されるか；または
Ｒ１０およびＲ１１は、これらが結合している窒素と一緒になって、５－７員の任意に置
換されていてもよいヘテロシクロアルキルまたは任意に置換されていてもよいヘテロアリ
ール環を形成し；
Ｒ１２およびＲ１３は、それぞれの場合に独立して、水素，任意に置換されていてもよい
低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ１２および／ま
たはＲ１３がアルケニルであるとき，そのアルケン炭素は窒素には結合していない），任
意に置換されていてもよい低級アルキニル（ただし、Ｒ１２および／またはＲ１３がアル
キニルであるとき，そのアルキン炭素は窒素には結合していない），任意に置換されてい
てもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に
置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロ
アルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよい
アラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，および任意に置換されていて
もよいヘテロアラルキルからなる群より選択されるか；または
Ｒ１２およびＲ１３は、これらが結合している窒素と一緒になって、５－７員の任意に置
換されていてもよいヘテロシクロアルキルまたは任意に置換されていてもよいヘテロアリ
ール環を形成し；
Ｒ１４は、それぞれの場合に独立して、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意
に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ１４がアルケニルであるとき，その
アルケン炭素は－Ｓ（Ｏ）２－には結合していない），任意に置換されていてもよい低級
アルキニル（ただし、Ｒ１４がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素は－Ｓ（Ｏ）２

－には結合していない），任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換され
ていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキ
ル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていて
もよいアリール，任意に置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよい
ヘテロアリール，および任意に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選
択され；
Ｒ１５は、それぞれの場合に独立して、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意
に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ１５がアルケニルであるとき，その
アルケン炭素は酸素には結合していない），任意に置換されていてもよい低級アルキニル
（ただし、Ｒ１５がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素は酸素には結合していない
），任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロア
ルキルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されて
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いてもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意
に置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，任意
に置換されていてもよいヘテロアラルキル，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，および－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１２

Ｒ１３からなる群より選択されるか；または
各Ｒ１５は、これらが結合している酸素と一緒になって，フェニル環に縮合している５－
７員の任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル環を形成し；
Ｒ１６は、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級
アルケニル（ただし、Ｒ１６がアルケニルであるとき，そのアルケン炭素は酸素には結合
していない），任意に置換されていてもよい低級アルキニル（ただし、Ｒ１６がアルキニ
ルであるとき，そのアルキン炭素は酸素には結合していない），任意に置換されていても
よいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換
されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアル
キルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよいアラ
ルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，任意に置換されていてもよいヘテ
ロアラルキル，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，および－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１２Ｒ１３からなる群より選択さ
れ；
Ｒ１７は、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級
アルケニル（ただし、Ｒ１７がアルケニルであるとき，そのアルケン炭素はＮ，Ｏ，また
はＳには結合していない）、任意に置換されていてもよい低級アルキニル（ただし、Ｒ１

７がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素はＮ，Ｏ，またはＳには結合していない）
、任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアル
キルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されてい
てもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に
置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，および
任意に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選択され；
Ｒ１８は、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級
アルケニル，任意に置換されていてもよい低級アルキニル，任意に置換されていてもよい
シクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換され
ていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル
アルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよいアラルキ
ル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，任意に置換されていてもよいヘテロア
ラルキル，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，－ＯＲ９，－ＳＲ９，－ＮＲ１０Ｒ１１，－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１

２Ｒ１３，－Ｓ（Ｏ）２ＮＲ１２Ｒ１３，および－Ｓ（Ｏ）２Ｒ１４からなる群より選択
され；および
Ｒ１９は、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級
アルケニル，任意に置換されていてもよい低級アルキニル，任意に置換されていてもよい
シクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換され
ていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル
アルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよいアラルキ
ル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，および任意に置換されていてもよいヘ
テロアラルキルからなる群より選択され；
ただし、化合物は以下
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【化５】

の化合物ではない］
を有する化合物、これらのすべての塩，プロドラッグ，互変異性体および異性体。
【請求項５】
以下：

【化６】

［式中、
ｋは、－ＣＲ６Ｒ７Ｒ１９，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１２Ｒ１３，－Ｓ（Ｏ）２

ＮＲ１２Ｒ１３，および－Ｓ（Ｏ）２Ｒ１４からなる群より選択され；
ＺはＯ，Ｓ，またはＮＲ９であり；
ｔはＮまたはＣＨであり；
ｙはＮまたはＣＨであり，ただし、ｔおよびｙの両方ともがＮではなく；
ｕ，ｖ，ｗおよびｘはＣＨであり；
Ａは、以下からなる群より選択される構造を有し：



(11) JP 2008-512380 A5 2008.10.23

【化７】

Ｒ６およびＲ７は、独立して、水素，任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に
置換されていてもよい低級アルケニル，任意に置換されていてもよい低級アルキニル，任
意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキル
アルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていても
よいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換
されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，および任意
に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選択され；
Ｒ８は、それぞれの場合に独立して、－ＯＲ９，任意に置換されていてもよい低級アルキ
ル，任意に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ８がアルケニルであるとき
，そのアルケン炭素はＣ（Ｚ）には結合していない）、任意に置換されていてもよい低級
アルキニル（ただし、Ｒ８がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素はＣ（Ｚ）には結
合していない），任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換されていても
よいシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意
に置換されていてもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいア
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リール，任意に置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロア
リール，および任意に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選択され；
Ｒ９は、それぞれの場合に独立して、水素，任意に置換されていてもよい低級アルキル，
任意に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ９がアルケニルであるとき，そ
のアルケン炭素はＯ，ＮまたはＳには結合していない），任意に置換されていてもよい低
級アルキニル（ただし、Ｒ９がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素はＯ，Ｎまたは
Ｓには結合していない），任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換され
ていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキ
ル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていて
もよいアリール，任意に置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよい
ヘテロアリール，および任意に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選
択され；
Ｒ１０およびＲ１１は、それぞれの場合に独立して、水素，任意に置換されていてもよい
低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ１０および／ま
たはＲ１１がアルケニルであるとき，そのアルケン炭素は窒素には結合していない），任
意に置換されていてもよい低級アルキニル（ただし、Ｒ１０および／またはＲ１１がアル
キニルであるとき，そのアルキン炭素は窒素には結合していない），任意に置換されてい
てもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に
置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロ
アルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよい
アラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，任意に置換されていてもよい
ヘテロアラルキル，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１２Ｒ１３，－Ｓ（Ｏ）２ＮＲ１２

Ｒ１３，および－Ｓ（Ｏ）２Ｒ１４からなる群より選択されるか；または
Ｒ１０およびＲ１１は、これらが結合している窒素と一緒になって、５－７員の任意に置
換されていてもよいヘテロシクロアルキルまたは任意に置換されていてもよいヘテロアリ
ール環を形成し；
Ｒ１２およびＲ１３は、それぞれの場合に独立して、水素，任意に置換されていてもよい
低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ１２および／ま
たはＲ１３がアルケニルであるとき，そのアルケン炭素は窒素には結合していない），任
意に置換されていてもよい低級アルキニル（ただし、Ｒ１２および／またはＲ１３がアル
キニルであるとき，そのアルキン炭素は窒素には結合していない），任意に置換されてい
てもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に
置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロ
アルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよい
アラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，および任意に置換されていて
もよいヘテロアラルキルからなる群より選択されるか；または
Ｒ１２およびＲ１３は、これらが結合している窒素と一緒になって、５－７員の任意に置
換されていてもよいヘテロシクロアルキルまたは任意に置換されていてもよいヘテロアリ
ール環を形成し；
Ｒ１４は、それぞれの場合に独立して、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意
に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ１４がアルケニルであるとき，その
アルケン炭素は－Ｓ（Ｏ）２－には結合していない），任意に置換されていてもよい低級
アルキニル（ただし、Ｒ１４がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素は－Ｓ（Ｏ）２

－には結合していない）、任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換され
ていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキ
ル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていて
もよいアリール，任意に置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよい
ヘテロアリール，および任意に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選
択され；
Ｒ１５は、それぞれの場合に独立して、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意



(13) JP 2008-512380 A5 2008.10.23

に置換されていてもよい低級アルケニル（ただし、Ｒ１５がアルケニルであるとき，その
アルケン炭素は酸素には結合していない），任意に置換されていてもよい低級アルキニル
（ただし、Ｒ１５がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素は酸素には結合していない
），任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロア
ルキルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されて
いてもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意
に置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，任意
に置換されていてもよいヘテロアラルキル，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，および－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１２

Ｒ１３からなる群より選択されるか；または
各Ｒ１５は、これらが結合している酸素と一緒になって，フェニル環に縮合している５－
７員の任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル環を形成し；
Ｒ１６は、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級
アルケニル（ただし、Ｒ１６がアルケニルであるとき，そのアルケン炭素は酸素には結合
していない），任意に置換されていてもよい低級アルキニル（ただし、Ｒ１６がアルキニ
ルであるとき，そのアルキン炭素は酸素には結合していない），任意に置換されていても
よいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換
されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアル
キルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよいアラ
ルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，任意に置換されていてもよいヘテ
ロアラルキル，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，および－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１２Ｒ１３からなる群より選択さ
れ；
Ｒ１７は、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級
アルケニル（ただし、Ｒ１７がアルケニルであるとき，そのアルケン炭素はＮ，Ｏ，また
はＳには結合していない）、任意に置換されていてもよい低級アルキニル（ただし、Ｒ１

７がアルキニルであるとき，そのアルキン炭素はＮ，Ｏ，またはＳには結合していない）
、任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアル
キルアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されてい
てもよいヘテロシクロアルキルアルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に
置換されていてもよいアラルキル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，および
任意に置換されていてもよいヘテロアラルキルからなる群より選択され；
Ｒ１８は、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級
アルケニル，任意に置換されていてもよい低級アルキニル，任意に置換されていてもよい
シクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換され
ていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル
アルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよいアラルキ
ル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，任意に置換されていてもよいヘテロア
ラルキル，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，－ＯＲ９，－ＳＲ９，－ＮＲ１０Ｒ１１，－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１

２Ｒ１３，－Ｓ（Ｏ）２ＮＲ１２Ｒ１３，および－Ｓ（Ｏ）２Ｒ１４からなる群より選択
され；および
Ｒ１９は、任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意に置換されていてもよい低級
アルケニル，任意に置換されていてもよい低級アルキニル，任意に置換されていてもよい
シクロアルキル，任意に置換されていてもよいシクロアルキルアルキル，任意に置換され
ていてもよいヘテロシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアルキル
アルキル，任意に置換されていてもよいアリール，任意に置換されていてもよいアラルキ
ル，任意に置換されていてもよいヘテロアリール，および任意に置換されていてもよいヘ
テロアラルキルからなる群より選択される］
からなる群より選択される化学構造を有する化合物、これらのすべての塩，プロドラッグ
，互変異性体および異性体。
【請求項６】
ｔおよびｙがＣＨである、請求項５記載の化合物。
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【請求項７】
ｔがＣＨであり、ｙがＮである、請求項５記載の化合物。
【請求項８】
式中、ｋは、－ＣＨ２Ｒ１９，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１２Ｒ１３，－Ｓ（Ｏ）

２ＮＲ１２Ｒ１３，および－Ｓ（Ｏ）２Ｒ１４からなる群より選択され；
Ｒ８，Ｒ１２，Ｒ１３，Ｒ１４，およびＲ１９は、任意に置換されていてもよい低級アル
キル，アリールおよびヘテロアリールからなる群より選択され，
ここで、アリールおよびヘテロアリールは、ハロゲン，任意に置換されていてもよい低級
アルキル，任意に置換されていてもよい低級アルコキシ，任意に置換されていてもよい低
級チオアルキル，任意に置換されていてもよいアリールオキシ，任意に置換されていても
よいヘテロアリールオキシ，任意に置換されていてもよいアミノ，任意に置換されていて
もよいカルボキシル，任意に置換されていてもよいアルキルスルホニルアミノ，シアノお
よびニトロからなる群より選択される１－３個の置換基で任意に置換されていてもよい、
請求項３または７のいずれかに記載の化合物。
【請求項９】
Ａが以下の構造：
【化８】

を有する、請求項３または７のいずれかに記載の化合物。
【請求項１０】
ｋは－ＣＨ２Ｒ１９，－Ｃ（Ｚ）Ｒ８，－Ｃ（Ｚ）ＮＲ１２Ｒ１３，－Ｓ（Ｏ）２ＮＲ１

２Ｒ１３，および－Ｓ（Ｏ）２Ｒ１４からなる群より選択され；および
Ｒ８，Ｒ１２，Ｒ１３，Ｒ１４，およびＲ１９は、任意に置換されていてもよい低級アル
キル，アリールおよびヘテロアリールからなる群より選択され，
ここで、アリールおよびヘテロアリールは、ハロゲン，任意に置換されていてもよい低級
アルキル，任意に置換されていてもよい低級アルコキシ，任意に置換されていてもよい低
級チオアルキル，任意に置換されていてもよいアリールオキシ，任意に置換されていても
よいヘテロアリールオキシ，任意に置換されていてもよいアミノ，任意に置換されていて
もよいカルボキシル，任意に置換されていてもよいアルキルスルホニルアミノ，シアノお
よびニトロからなる群より選択される１－３個の置換基で任意に置換されていてもよい、
請求項９記載の化合物。
【請求項１１】
Ｒ１５は，それぞれの場合に独立して，任意に置換されていてもよい低級アルキル，任意
に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシクロアル
キル，任意に置換されていてもよいアリール，および任意に置換されていてもよいヘテロ
アリールからなる群より選択されるか，または各Ｒ１５は，これらが結合している酸素と
一緒になって，フェニル環と縮合した５－７員の任意に置換されていてもよいヘテロシク
ロアルキル環を形成してもよい，請求項１０記載の化合物。
【請求項１２】
Ｒ１５が任意に置換されていてもよい低級アルキルであるとき，低級アルキルは，フルオ
ロ，任意に置換されていてもよいシクロアルキル，任意に置換されていてもよいヘテロシ
クロアルキル，任意に置換されていてもよいアリールおよび任意に置換されていてもよい
ヘテロアリールからなる群より選択される１－３個の置換基で任意に置換されていてもよ
い，請求項１１記載の化合物。
【請求項１３】
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請求項１－１２のいずれかに記載の化合物および薬学的に許容しうる担体を含む組成物。
【請求項１４】
ＰＤＥ４Ｂの調節が治療上の利益を与える疾病または状態に罹患しているかまたはそのリ
スクを有する被験者を治療するための医薬組成物であって，
有効量の請求項１－１２のいずれかに記載の化合物を含む医薬組成物。
【請求項１５】
前記化合物がヒトへの投与用に認可されている，請求項１４記載の医薬組成物。
【請求項１６】
前記疾病または状態は，ＰＤＥ４Ｂ媒介性疾病または状態である，請求項１５記載の医薬
組成物。
【請求項１７】
前記疾病または状態が，喘息，気管支炎，アレルギー性気管支炎，慢性閉塞性肺疾患，嚢
胞性線維症，特発性肺線維症，サルコイドーシス，肺高血圧症，アレルギー性気管支炎，
気腫，アルツハイマー病，パーキンソン病，ハンティングトン舞踏病，多発性硬化症，慢
性関節リウマチ，クローン病，脳虚血，炎症性腸疾患，潰瘍性大腸炎，アトピー性皮膚炎
，骨粗鬆症，大理石骨病，パジェット病，散在性大細胞Ｂ細胞リンパ腫，慢性リンパ球性
白血病，急性リンパ芽球性白血病，重症急性呼吸器症候群，および早期陣痛からなる群よ
り選択される，請求項１５記載の医薬組成物。
【請求項１８】
請求項１３記載の組成物を含むキット。
【請求項１９】
前記組成物がヒトへの投与について認可されたものであることを示す文書をさらに含む，
請求項１８記載のキット。
【請求項２０】
前記組成物が，喘息，気管支炎，アレルギー性気管支炎，慢性閉塞性肺疾患，嚢胞性線維
症，特発性肺線維症，サルコイドーシス，肺高血圧症，アレルギー性気管支炎，気腫，ア
ルツハイマー病，パーキンソン病，ハンティングトン舞踏病，多発性硬化症，慢性関節リ
ウマチ，クローン病，脳虚血，炎症性腸疾患，潰瘍性大腸炎，アトピー性皮膚炎，骨粗鬆
症，大理石骨病，パジェット病，散在性大細胞Ｂ細胞リンパ腫，慢性リンパ球性白血病，
急性リンパ芽球性白血病，重症急性呼吸器症候群，および早期陣痛からなる群より選択さ
れる適応症について認可されたものである，請求項１９記載のキット。
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