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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28年1月14日(2016.1.14)

【公表番号】特表2015-510493(P2015-510493A)
【公表日】平成27年4月9日(2015.4.9)
【年通号数】公開・登録公報2015-023
【出願番号】特願2014-543573(P2014-543573)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 413/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   3/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/42     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/422    (2006.01)
   Ｃ１２Ｎ  15/09     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ  413/04     ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｐ   43/00     １０５　
   Ａ６１Ｐ    3/10     ＺＮＡ　
   Ａ６１Ｋ   31/42     　　　　
   Ａ６１Ｋ   31/422    　　　　
   Ｃ１２Ｎ   15/00     　　　Ａ

【手続補正書】
【提出日】平成27年11月16日(2015.11.16)
【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】
　膵島β細胞を式（Ｉ）の化合物：

またはその薬学的に許容される塩と接触させる工程を含む、該細胞からのインスリンの産
生および／または分泌を誘導するインビトロまたはエクスビボ方法であって、
式中、
Ｒ１が、置換もしくは非置換フェニル、置換もしくは非置換チオフェニル、または式（Ａ
）：
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の置換基であり、
　式中：
　Ｒ４、Ｒ５、およびＲ６が各々独立して、
　　水素、ヒドロキシ、ハロ、シアノ、ニトロ；または
　　アルキル（Ｃ≦１０）、アリール（Ｃ≦１２）、アラルキル（Ｃ≦１５）、ヘテロア
リール（Ｃ≦１２）、アシル（Ｃ≦１０）、もしくはこれらの基のいずれかの置換バージ
ョンであり；
　Ｇが、Ｏ、－ＮＨ、またはＳであり；
Ｒ２が：
　水素、ヒドロキシ、ハロ、もしくはニトロ；または
　アルキル（Ｃ≦１０）、アルケニル（Ｃ≦１０）、アルキニル（Ｃ≦１０）、アルコキ
シ（Ｃ≦１０）、アルケニルオキシ（Ｃ≦１０）、アルキニルオキシ（Ｃ≦１０）、アリ
ール（Ｃ≦１２）、アラルキル（Ｃ≦１５）、アシル（Ｃ≦１０）、もしくはこれらの基
のいずれかの置換バージョン；または
　－Ｃ（Ｏ）Ｒ７、－ＯＣ（Ｏ）Ｒ７、－ＯＣ（Ｏ）ＯＲ７、－Ｃ（Ｏ）ＮＲ８Ｒ９、－
ＯＣ（Ｏ）ＮＲ８Ｒ９、－ＮＲ８ＯＲ９、もしくは－ＳＯ３Ｒ７であり；ここで
　　Ｒ７が、水素、アルキル（Ｃ≦１０）、アリール（Ｃ≦１２）、アラルキル（Ｃ≦１

５）であり；
　　Ｒ８およびＲ９が、各々独立して、水素、アルキル（Ｃ≦１０）、アリール（Ｃ≦１

２）、アラルキル（Ｃ≦１５）であるか、または一体となってアルカンジイル（Ｃ≦６）

であり；
Ｒ３が、－ＮＨ－Ｏ－アルキル（Ｃ≦１０）、－ＮＨＯＨ、－ＯＲ１０、または－ＮＲ１

１Ｒ１２であり、ここで、
　Ｒ１０が、水素、置換もしくは非置換アルキル（Ｃ≦１０）、置換もしくは非置換アル
ケニル（Ｃ≦１０）、置換もしくは非置換アルキニル（Ｃ≦１０）、置換もしくは非置換
アリール（Ｃ≦１２）、または置換もしくは非置換アラルキル（Ｃ≦１５）であり；
　Ｒ１１およびＲ１２が各々独立して、水素、置換もしくは非置換アルキル（Ｃ≦１０）

、置換もしくは非置換アルケニル（Ｃ≦１０）、置換もしくは非置換アルキニル（Ｃ≦１

０）、置換もしくは非置換アリール（Ｃ≦１２）、または置換もしくは非置換アラルキル

（Ｃ≦１５）であるか；あるいは
　Ｒ１１およびＲ１２が一体となって、アルカンジイル（Ｃ≦６）、－ＣＨ２ＣＨ２ＮＨ
ＣＨ２ＣＨ２－、または－ＣＨ２ＣＨ２ＯＣＨ２ＣＨ２－を形成するか；あるいは
　Ｒ１１およびＲ１２が一体となってアルカンジイル（Ｃ≦６）を形成する、方法。
【請求項２】
　Ｒ１が、式（Ａ）の置換基である、請求項１に記載の方法。
【請求項３】
　ＧがＳである、請求項２に記載の方法。
【請求項４】
　Ｒ４、Ｒ５、および／またはＲ６が水素である、請求項３に記載の方法。
【請求項５】
　Ｒ２が水素である、請求項１～４のいずれか一項に記載の方法。
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【請求項６】
　Ｒ３が－ＮＲ１１Ｒ１２である、請求項１～５のいずれか一項に記載の方法。
【請求項７】
　Ｒ１２またはＲ１３が、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、またはシク
ロヘキシルである、請求項６に記載の方法。
【請求項８】
　式（Ｉ）の化合物が、式（ＩＩ）の化合物：

またはその薬学的に許容される塩としてさらに定義され、
式中：
Ｒ１１およびＲ１２が、両方とも水素であるか；あるいは
Ｒ１１が水素であり、かつＲ１２が、置換もしくは非置換アルキル（Ｃ≦１０）、置換も
しくは非置換アルケニル（Ｃ≦１０）、置換もしくは非置換アルキニル（Ｃ≦１０）、ま
たはベンジルであるか；あるいは
Ｒ１１およびＲ１２が一体となって、－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２－、－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２Ｃ
Ｈ２－、－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２－、－ＣＨ２ＣＨ２ＮＨＣＨ２ＣＨ２－、ま
たは－ＣＨ２ＣＨ２ＯＣＨ２ＣＨ２－であり；
Ｒ４、Ｒ５、およびＲ６が各々独立して：
　水素、ハロ、ヒドロキシ、シアノ、ニトロ；または
　アルキル（Ｃ≦１０）、アリール（Ｃ≦１２）、アラルキル（Ｃ≦１５）、ヘテロアリ
ール（Ｃ≦１２）、アシル（Ｃ≦１０）、もしくはこれらの基のいずれかの置換バージョ
ンであり；
Ｇが、Ｏ、ＮＨまたはＳである、請求項１に記載の方法。
【請求項９】
　ＧがＳである、請求項８に記載の方法。
【請求項１０】
　Ｒ４、Ｒ５、またはＲ６が水素である、請求項９に記載の方法。
【請求項１１】
　Ｒ１１が水素である、請求項１～１０のいずれか一項に記載の方法。
【請求項１２】
　Ｒ１２が、シクロプロピル、または脂肪族（Ｃ≦１０）アルコール、または脂肪族（Ｃ

≦１０）ポリオールである、請求項１～１１のいずれか一項に記載の方法。
【請求項１３】
　化合物が、以下：
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またはその薬学的に許容される塩である、請求項８に記載の方法。
【請求項１４】
　式（Ｉ）の化合物：

またはその薬学的に許容される塩を含む、対象における糖尿病を処置するための薬学的組
成物であって、
式中、
Ｒ１が、置換もしくは非置換フェニル、置換もしくは非置換チオフェニル、または式（Ａ
）：

の置換基であり、
　式中：
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　Ｒ４、Ｒ５、およびＲ６が各々独立して、
　　水素、ヒドロキシ、ハロ、シアノ、ニトロ；または
　　アルキル（Ｃ≦１０）、アリール（Ｃ≦１２）、アラルキル（Ｃ≦１５）、ヘテロア
リール（Ｃ≦１２）、アシル（Ｃ≦１０）、もしくはこれらの基のいずれかの置換バージ
ョンであり；
　Ｇが、Ｏ、－ＮＨ、またはＳであり；
Ｒ２が：
　水素、ヒドロキシ、ハロ、もしくはニトロ；または
　アルキル（Ｃ≦１０）、アルケニル（Ｃ≦１０）、アルキニル（Ｃ≦１０）、アルコキ
シ（Ｃ≦１０）、アルケニルオキシ（Ｃ≦１０）、アルキニルオキシ（Ｃ≦１０）、アリ
ール（Ｃ≦１２）、アラルキル（Ｃ≦１５）、アシル（Ｃ≦１０）、もしくはこれらの基
のいずれかの置換バージョン；または
　－Ｃ（Ｏ）Ｒ７、－ＯＣ（Ｏ）Ｒ７、－ＯＣ（Ｏ）ＯＲ７、－Ｃ（Ｏ）ＮＲ８Ｒ９、－
ＯＣ（Ｏ）ＮＲ８Ｒ９、－ＮＲ８ＯＲ９、もしくは－ＳＯ３Ｒ７であり；ここで
　　Ｒ７が、水素、アルキル（Ｃ≦１０）、アリール（Ｃ≦１２）、アラルキル（Ｃ≦１

５）であり；
　　Ｒ８およびＲ９が、各々独立して、水素、アルキル（Ｃ≦１０）、アリール（Ｃ≦１

２）、アラルキル（Ｃ≦１５）であるか、または一体となってアルカンジイル（Ｃ≦６）

であり；
Ｒ３が、－ＮＨ－Ｏ－アルキル（Ｃ≦１０）、－ＮＨＯＨ、－ＯＲ１０、または－ＮＲ１

１Ｒ１２であり、ここで、
　Ｒ１０が、水素、置換もしくは非置換アルキル（Ｃ≦１０）、置換もしくは非置換アル
ケニル（Ｃ≦１０）、置換もしくは非置換アルキニル（Ｃ≦１０）、置換もしくは非置換
アリール（Ｃ≦１２）、または置換もしくは非置換アラルキル（Ｃ≦１５）であり；
　Ｒ１１およびＲ１２が各々独立して、水素、置換もしくは非置換アルキル（Ｃ≦１０）

、置換もしくは非置換アルケニル（Ｃ≦１０）、置換もしくは非置換アルキニル（Ｃ≦１

０）、置換もしくは非置換アリール（Ｃ≦１２）、または置換もしくは非置換アラルキル

（Ｃ≦１５）であるか；あるいは
　Ｒ１１およびＲ１２が一体となって、アルカンジイル（Ｃ≦６）、－ＣＨ２ＣＨ２ＮＨ
ＣＨ２ＣＨ２－、または－ＣＨ２ＣＨ２ＯＣＨ２ＣＨ２－を形成するか；あるいは
　Ｒ１１およびＲ１２が一体となってアルカンジイル（Ｃ≦６）を形成する、薬学的組成
物。
【請求項１５】
　Ｒ１が、式（Ａ）の置換基である、請求項１４に記載の薬学的組成物。
【請求項１６】
　ＧがＳである、請求項１５に記載の薬学的組成物。
【請求項１７】
　Ｒ４、Ｒ５、および／またはＲ６が水素である、請求項１６に記載の薬学的組成物。
【請求項１８】
　Ｒ２が水素である、請求項１４～１７のいずれか一項に記載の薬学的組成物。
【請求項１９】
　Ｒ３が－ＮＲ１１Ｒ１２である、請求項１４～１８のいずれか一項に記載の薬学的組成
物。
【請求項２０】
　Ｒ１２またはＲ１３が、シクロプロピル、シクロブチル、シクロペンチル、またはシク
ロヘキシルである、請求項１９に記載の薬学的組成物。
【請求項２１】
　式（Ｉ）の化合物が、式（ＩＩ）の化合物：
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またはその薬学的に許容される塩としてさらに定義され、
式中：
Ｒ１１およびＲ１２が、両方とも水素であるか；あるいは
Ｒ１１が水素であり、かつＲ１２が、置換もしくは非置換アルキル（Ｃ≦１０）、置換も
しくは非置換アルケニル（Ｃ≦１０）、置換もしくは非置換アルキニル（Ｃ≦１０）、ま
たはベンジルであるか；あるいは
Ｒ１１およびＲ１２が一体となって、－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２－、－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２Ｃ
Ｈ２－、－ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２ＣＨ２－、－ＣＨ２ＣＨ２ＮＨＣＨ２ＣＨ２－、ま
たは－ＣＨ２ＣＨ２ＯＣＨ２ＣＨ２－であり；
Ｒ４、Ｒ５、およびＲ６が各々独立して：
　水素、ハロ、ヒドロキシ、シアノ、ニトロ；または
　アルキル（Ｃ≦１０）、アリール（Ｃ≦１２）、アラルキル（Ｃ≦１５）、ヘテロアリ
ール（Ｃ≦１２）、アシル（Ｃ≦１０）、もしくはこれらの基のいずれかの置換バージョ
ンであり；
Ｇが、Ｏ、ＮＨ、またはＳである、請求項１４に記載の薬学的組成物。
【請求項２２】
　ＧがＳである、請求項２１に記載の薬学的組成物。
【請求項２３】
　Ｒ４、Ｒ５、またはＲ６が水素である、請求項２２に記載の薬学的組成物。
【請求項２４】
　Ｒ１１が水素である、請求項１４～２３のいずれか一項に記載の薬学的組成物。
【請求項２５】
　Ｒ１２が、シクロプロピル、または脂肪族（Ｃ≦１０）アルコール、または脂肪族（Ｃ

≦１０）ポリオールである、請求項１４～２４のいずれか一項に記載の薬学的組成物。
【請求項２６】
　化合物が、以下：
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またはその薬学的に許容される塩である、請求項２１に記載の薬学的組成物。
【請求項２７】
　以下の式：

を有する化合物。


	header
	written-amendment

