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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 18年 6月 26日 (2006.6.26)
【 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 一 般 式 1：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 X - は 、 単 一 の 負 の 電 荷 を 持 つ ア ニ オ ン 、 好 ま し く は 塩 素 、 臭 素 、 ヨ ウ 素 、 硫 酸 、
リ ン 酸 、 メ タ ン ス ル ホ ン 酸 、 硝 酸 、 マ レ イ ン 酸 、 酢 酸 、 ク エ ン 酸 、 フ マ ル 酸 、 酒 石 酸 、 蓚
酸 、 琥 珀 酸 、 安 息 香 酸 お よ び p-ト ル エ ン ス ル ホ ン 酸 の ア ニ オ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る
ア ニ オ ン を 表 す ）
で 表 さ れ る 抗 コ リ ン 作 動 薬 の 一 種 ま た は そ れ 以 上 を 、 場 合 に よ り エ ナ ン チ オ マ ー 、 エ ナ ン
チ オ マ ー 混 合 物 、 ま た は そ の ラ セ ミ 体 と し て 、 場 合 に よ り 溶 媒 和 物 ま た は 水 和 物 と し て 、
一 種 ま た は そ れ 以 上 の NK 1 レ セ プ タ ア ン タ ゴ ニ ス ト (2)と 共 に 含 有 し 、 任 意 に 製 薬 上 許 容 さ
れ る 賦 形 剤 を 含 有 し て い て も 良 い 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ 】
　 上 記 式 1の 化 合 物 に お い て 、 X - が 塩 素 、 臭 素 、 4-ト ル エ ン ス ル ホ ン 酸 お よ び メ タ ン ス ル

(2) JP 2005-532378 A5 2006.8.17



ホ ン 酸 イ オ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 負 に 帯 電 し た ア ニ オ ン で あ る 、 請 求 項 記 載 の 医
薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 上 記 活 性 物 質 2が 、 BIIF 1149、 CP-122721、 FK-888、 NKP 608C、 NKP 608A、 CGP 60829、
SR 48968 (サ レ デ ュ タ ン ト )、 SR 140333 (ノ ル ピ タ ン チ ウ ム ベ シ レ ー ト )/ク ロ リ ド ]、 LY 
303 870 (ラ ネ ピ タ ン ト )、 MEN-11420(ネ パ デ ュ タ ン ト )、 SB 223412、 MDL-105172A、 MDL-1
03896、 MEN-11149、 MEN-11467、 DNK 333A、 SR-144190、 YM-49244、 YM-44778、 ZM-274773
、 MEN-10930、 S-19752、 ニ ュ ー ロ ノ ル ム 、 YM-35375、 DA-5018、 MK-869、 L-754030、 CJ-11
974、 L-758298、 DNK-33A、 6b-I、 CJ-11974、 TAK-637、 GR 205171、 N-[2-(3,5-ビ ス -ト リ
フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-2-{4-[(3-ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル )-メ チ ル ア ミ ノ ]-ピ ペ
リ ジ ン -1-イ ル }-N-メ チ ル -2-フ ェ ニ ル ア セ ト ア ミ ド 、 N-[2-(3,5-ビ ス -ト リ フ ル オ ロ メ チ
ル フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-2-[4-(2-ヒ ド ロ キ シ -1-ヒ ド ロ キ シ メ チ ル -エ チ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ
ン -1-イ ル ]-N-メ チ ル -2-フ ェ ニ ル ア セ ト ア ミ ド 、 N-[2-(3,5-ビ ス -ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ
ェ ニ ル )-エ チ ル ]-2-[4-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル メ チ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-N-メ
チ ル -2-フ ェ ニ ル ア セ ト ア ミ ド 、 N-[2-(3,5-ビ ス -ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-
2-{4-[(2-ヒ ド ロ キ シ エ チ ル )-(3-ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル )-ア ミ ノ ]-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル }-N-
メ チ ル -2-フ ェ ニ ル ア セ ト ア ミ ド 、 N-[2-(3,5-ビ ス -ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )-エ チ ル
]-2-{4-[シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル -(3-ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル )-ア ミ ノ ]-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル }-N
-メ チ ル -2-フ ェ ニ ル ア セ ト ア ミ ド 、 お よ び 以 下 の 一 般 式 3：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R 1 お よ び R 2 は 、 こ れ ら が 結 合 し て い る N原 子 と 共 に 、 以 下 の 式 で 表 さ れ る リ ン グ
を 形 成 し 、
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【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 rお よ び sは 2ま た は 3を 表 し 、
　 R 6 は H、 -C 1 -C 5 -ア ル キ ル 基 、 C 3 -C 5 -ア ル ケ ニ ル 基 、 プ ロ ピ ニ ル 基 、 ヒ ド ロ キ シ (C 2 -C 4 )
ア ル キ ル 基 、 メ ト キ シ (C 2 -C 4 )ア ル キ ル 基 、 ジ (C 1 -C 3 )ア ル キ ル ア ミ ノ (C 2 -C 4 )ア ル キ ル 基
、 ア ミ ノ (C 2 -C 4 )ア ル キ ル 基 、 ア ミ ノ 基 、 ジ (C 1 -C 3 )ア ル キ ル ア ミ ノ 基 、 モ ノ フ ル オ ロ -乃
至 パ ー フ ル オ ロ (C 1 -C 2 )ア ル キ ル 基 、 N-メ チ ル ピ ペ リ ジ ニ ル 基 、 ピ リ ジ ル 基 、 ピ リ ミ ジ ニ
ル 基 、 ピ ラ ジ ニ ル 基 ま た は ピ リ ダ ジ ニ ル 基 を 表 し 、
　 R 7 は 以 下 の (a)～ (d)に 示 さ れ た 意 味 の 一 種 を 表 し ：
(a) ヒ ド ロ キ シ 基 、
(b) 4-ピ ペ リ ジ ノ ピ ペ リ ジ ル 基 、
(c) 式 ：
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
(式 中 、 R 1 6 お よ び R 1 7 は 夫 々 独 立 に H、 (C 1 -C 4 )ア ル キ ル 基 、 (C 3 -C 6 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ
ド ロ キ シ (C 2 -C 4 )ア ル キ ル 基 、 ジ ヒ ド ロ キ シ (C 2 -C 4 )ア ル キ ル 基 、 (C 1 -C 3 )ア ル コ キ シ (C 2 -C

4 )ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル (C 1 -C 4 )ア ル キ ル 基 ま た は ジ (C 1 -C 3 )ア ル キ ル ア ミ ノ (C 2 -C 4 )ア ル
キ ル 基 を 表 す )、
　 R 8 は Hを 表 す ） ） ）
で 表 さ れ る ア リ ー ル グ リ シ ン ア ミ ド 誘 導 体 で あ っ て 、 場 合 に よ り そ の エ ナ ン チ オ マ ー 、 お
よ び そ の エ ナ ン チ オ マ ー 混 合 物 、 場 合 に よ り そ の ラ セ ミ 体 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項

記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 上 記 活 性 物 質 2が 、 BIIF 1149、 CP-122721、 CGP 60829、 MK-869、 CJ-11974、 GR 205171
、 N-[2-(3,5-ビ ス -ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-2-{4-[(3-ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル
)-メ チ ル ア ミ ノ ]-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル }-N-メ チ ル -2-フ ェ ニ ル ア セ ト ア ミ ド 、 N-[2-(3,5-ビ
ス -ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-2-[4-(2-ヒ ド ロ キ シ -1-ヒ ド ロ キ シ メ チ ル -エ
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チ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-N-メ チ ル -2-フ ェ ニ ル ア セ ト ア ミ ド 、 N-[2-(3,5-ビ ス -
ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-2-[4-(シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル メ チ ル ア ミ ノ )-ピ ペ
リ ジ ン -1-イ ル ]-N-メ チ ル -2-フ ェ ニ ル ア セ ト ア ミ ド 、 N-[2-(3,5-ビ ス -ト リ フ ル オ ロ メ チ
ル フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-2-{4-[(2-ヒ ド ロ キ シ エ チ ル )-(3-ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル )-ア ミ ノ ]-ピ
ペ リ ジ ン -1-イ ル }-N-メ チ ル -2-フ ェ ニ ル ア セ ト ア ミ ド 、 N-[2-(3,5-ビ ス -ト リ フ ル オ ロ メ
チ ル フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-2-{4-[シ ク ロ プ ロ ピ ル メ チ ル -(3-ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル )-ア ミ ノ ]-
ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル }-N-メ チ ル -2-フ ェ ニ ル ア セ ト ア ミ ド お よ び 一 般 式 3（ 式 中 、 R 1 お よ び R
2 は 、 こ れ ら が 結 合 し て い る N原 子 と 共 に 、 以 下 の 式 で 表 さ れ る リ ン グ を 形 成 し 、
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 sは 2ま た は 3を 表 し 、
　 R 7 は 以 下 の 式 ：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
(式 中 、 R 1 6 お よ び R 1 7 は 夫 々 独 立 に H、 (C 1 -C 4 )ア ル キ ル 基 、 (C 3 -C 6 )シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 ヒ
ド ロ キ シ (C 2 -C 4 )ア ル キ ル 基 、 ジ ヒ ド ロ キ シ (C 2 -C 4 )ア ル キ ル 基 、 (C 1 -C 3 )ア ル コ キ シ (C 2 -C

4 )ア ル キ ル 基 、 フ ェ ニ ル (C 1 -C 4 )ア ル キ ル 基 ま た は ジ (C 1 -C 3 )ア ル キ ル ア ミ ノ (C 2 -C 4 )ア ル
キ ル 基 を 表 す )、
　 R 8 は Hを 表 す ） ） ）
で 表 さ れ る ア リ ー ル グ リ シ ン ア ミ ド 誘 導 体 で あ っ て 、 場 合 に よ り そ の エ ナ ン チ オ マ ー 、 お
よ び そ の エ ナ ン チ オ マ ー 混 合 物 、 場 合 に よ り そ の ラ セ ミ 体 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 1～ の
何 れ か 1項 に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 上 記 活 性 物 質 2が 、 (S)-N-[2-(3,5-ビ ス -ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-2-[4-(
2-ヒ ド ロ キ シ -1-ヒ ド ロ キ シ メ チ ル -エ チ ル ア ミ ノ )-ピ ペ リ ジ ン -1-イ ル ]-N-メ チ ル -2-フ ェ
ニ ル ア セ ト ア ミ ド ま た は そ の 酸 付 加 塩 で あ る 、 請 求 項 1～ の 何 れ か 1項 に 記 載 の 医 薬 組 成
物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 一 回 の 投 与 が 、 0.01～ 10000μ g、 好 ま し く は 0.1～ 2000μ gな る 範 囲 内 の 、 上 記 活 性 物 質
1と 2と の 組 み 合 わ せ の 用 量 に 相 当 す る 、 請 求 項 1～ の 何 れ か 1項 に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 該 組 成 物 が 、 吸 入 に 適 し た 処 方 物 形 状 に あ る 、 請 求 項 1～ の 何 れ か 1項 に 記 載 の 医 薬 組
成 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 該 組 成 物 が 、 吸 入 可 能 な 散 剤 、 プ ロ ペ ラ ン ト -含 有 計 量 エ ー ロ ゾ ル お よ び プ ロ ペ ラ ン ト
を 含 ま な い 吸 入 可 能 な 溶 液 ま た は 懸 濁 液 か ら 選 択 さ れ る 処 方 物 で あ る 、 請 求 項 記 載 の 医
薬 組 成 物 。
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【 請 求 項 ９ 】
　 該 組 成 物 が 、 単 糖 類 、 二 糖 類 、 オ リ ゴ 糖 類 お よ び 多 糖 類 、 ポ リ ア ル コ ー ル 類 、 塩 類 、 ま
た は こ れ ら 賦 形 剤 の 混 合 物 か ら 選 択 さ れ る 適 当 な 生 理 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 と の 混 合 物 と
し て 、 上 記 活 性 物 質 1お よ び 2を 含 む 吸 入 可 能 な 散 剤 で あ る 、 請 求 項 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 上 記 請 求 項 ま た は に 記 載 の 吸 入 可 能 な 散 剤 を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 カ プ セ ル 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 該 医 薬 組 成 物 が 、 溶 解 さ れ た 状 態 ま た は 分 散 さ れ た 状 態 で 、 上 記 活 性 物 質 1お よ び 2を 含
む 、 プ ロ ペ ラ ン ト -含 有 吸 入 可 能 な エ ー ロ ゾ ル で あ る 、 請 求 項 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 該 医 薬 組 成 物 が 、 プ ロ ペ ラ ン ト ガ ス と し て 、 n-プ ロ パ ン 、 n-ブ タ ン ま た は イ ソ ブ タ ン 等
の 炭 化 水 素 、 も し く は メ タ ン 、 エ タ ン 、 プ ロ パ ン 、 ブ タ ン 、 シ ク ロ プ ロ パ ン ま た は シ ク ロ
ブ タ ン の 塩 素 化 お よ び /ま た は フ ッ 素 化 誘 導 体 等 の ハ ロ 炭 化 水 素 を 含 む 、 請 求 項 記 載 の
プ ロ ペ ラ ン ト -含 有 吸 入 可 能 な エ ー ロ ゾ ル 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 該 プ ロ ペ ラ ン ト ガ ス が 、 TG11、 TG12、 TG134a、 TG227ま た は こ れ ら の 混 合 物 、 好 ま し く
は TG134a、 TG227ま た は こ れ ら の 混 合 物 で あ る 、 請 求 項 記 載 の プ ロ ペ ラ ン ト -含 有 吸 入 可
能 な エ ー ロ ゾ ル 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 該 溶 剤 と し て 、 水 、 エ タ ノ ー ル ま た は 水 と エ タ ノ ー ル と の 混 合 物 を 含 む 、 プ ロ ペ ラ ン ト
を 含 ま な い 吸 入 可 能 な 溶 液 ま た は 懸 濁 液 で あ る 、 請 求 項 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 該 pHが 2～ 7、 好 ま し く は 2～ 5な る 範 囲 内 に あ る 、 請 求 項 記 載 の 吸 入 可 能 な 溶 液 ま た は
懸 濁 液 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 場 合 に よ り 、 他 の 補 助 溶 剤 お よ び /ま た は 賦 形 剤 を 含 む 、 請 求 項 の 何 れ か 1項 に
記 載 の 吸 入 可 能 な 溶 液 ま た は 懸 濁 液 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 該 補 助 溶 剤 と し て 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 ま た は 他 の 極 性 基 を 含 む 成 分 、 例 え ば ア ル コ ー ル 、
特 に イ ソ プ ロ ピ ル ア ル コ ー ル 、 グ リ コ ー ル 、 特 に プ ロ ピ レ ン グ リ コ ー ル 、 ポ リ エ チ レ ン グ
リ コ ー ル 、 ポ リ プ ロ ピ レ ン グ リ コ ー ル 、 グ リ コ ー ル エ ー テ ル 、 グ リ セ ロ ー ル 、 ポ リ オ キ シ
エ チ レ ン ア ル コ ー ル お よ び ポ リ オ キ シ エ チ レ ン 脂 肪 酸 エ ス テ ル を 含 む 、 請 求 項 記 載 の 吸
入 可 能 な 溶 液 ま た は 懸 濁 液 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 該 賦 形 剤 と し て 、 界 面 活 性 剤 、 安 定 化 剤 、 錯 化 剤 、 酸 化 防 止 剤 お よ び /ま た は 保 存 剤 、
香 料 、 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 類 お よ び /ま た は ビ タ ミ ン 類 を 含 む 、 請 求 項 ま た は 記 載 の
吸 入 可 能 な 溶 液 ま た は 懸 濁 液 。
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