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【 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 】
　 医 薬 的 に 、 ま た は 獣 医 学 的 に 許 容 可 能 な 基 剤 と 、 第 1の 活 性 剤 と 、 第 2の 活 性 剤 と を 含 ん
で い て 、 喘 息 、 慢 性 閉 塞 性 肺 疾 患 、 呼 吸 器 ま た は 肺 の 疾 患 を 治 療 す る の に 有 効 な 医 薬 組 成
物 で あ っ て 、
　 （ a） 第 1の 活 性 剤 が 、 エ ピ ア ン ド ロ ス テ ロ ン （ EA） ま た は そ の 塩 の 中 か ら 選 択 し た 非 グ
ル コ コ ル チ コ イ ド ス テ ロ イ ド で あ り ； そ し て
　 （ b） 第 2の 活 性 剤 が PDE-4阻 害 剤 で あ る
医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ 】
　 （ a） 第 1の 活 性 剤 が 、 化 学 式 （ III） の 非 グ ル コ コ ル チ コ イ ド ス テ ロ イ ド ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
と 、 一 般 式 （ IV） の 非 グ ル コ コ ル チ コ イ ド ス テ ロ イ ド ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R 1 、 R 2 、 R 3 、 R 4 、 R 5 、 R 7 、 R 8 、 R 9 、 R 1 0 、 R 1 2 、 R 1 3 、 R 1 4 及 び R 1 9 は 、 独 立 に 、 H、
OR、 ハ ロ ゲ ン 、 (C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル 又 は (C 1 ～ C 1 0 )ア ル コ キ シ の い ず れ か で あ り 、 R 5 と R 1 1
は 、 独 立 に 、 OH、 SH、 H、 ハ ロ ゲ ン 、 医 薬 的 に 許 容 可 能 な エ ス テ ル 、 医 薬 的 に 許 容 可 能 な
チ オ エ ス テ ル 、 医 薬 的 に 許 容 可 能 な エ ー テ ル 、 医 薬 的 に 許 容 可 能 な チ オ エ ー テ ル 、 医 薬 的
に 許 容 可 能 な 無 機 エ ス テ ル 、 医 薬 的 に 許 容 可 能 な 単 糖 、 医 薬 的 に 許 容 可 能 な 二 糖 、 又 は 医
薬 的 に 許 容 可 能 な オ リ ゴ 糖 、 ス ピ ロ オ キ シ ラ ン 、 ス ピ ロ チ ラ ン 、 -OSO 2 R 2 0 、 -OPOR 2 0 R 2 1 、
(C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル の い ず れ か で あ り 、 あ る い は R 5 と R 6 は 、 一 緒 に な っ て =Oと な り 、 あ る
い は R 1 0 と R 1 1 は 、 一 緒 に な っ て =Oと な り ； R 1 5 は 、 （ 1） R 1 6 が -C(O)OR 2 2 で あ る 場 合 に 、 H
、 ハ ロ ゲ ン 、 (C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル 、 (C 1 ～ C 1 0 )ア ル コ キ シ の い ず れ か で あ り 、 （ 2） R 1 6 が ハ
ロ ゲ ン 、 OHま た は (C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル の い ず れ か で あ る 場 合 に 、 OHま た は (C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ
ル で あ り 、 （ 3） R 1 6 が OHで あ る 場 合 に 、 H、 ハ ロ ゲ ン 、 (C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル 、 (C 1 ～ C 1 0 )ア
ル ケ ニ ル 、 (C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ニ ル 、 ホ ル ミ ル 、 (C 1 ～ C 1 0 )ア ル カ ノ イ ル ま た は エ ポ キ シ の い
ず れ か で あ り 、 （ 4） R 1 6 が Hで あ る 場 合 に 、 OR、 SH、 H、 ハ ロ ゲ ン 、 医 薬 的 に 許 容 可 能 な エ
ス テ ル 、 医 薬 的 に 許 容 可 能 な チ オ エ ス テ ル 、 医 薬 的 に 許 容 可 能 な エ ー テ ル 、 医 薬 的 に 許 容
可 能 な チ オ エ ー テ ル 、 医 薬 的 に 許 容 可 能 な 無 機 エ ス テ ル 、 医 薬 的 に 許 容 可 能 な 単 糖 、 医 薬

(2) JP 2007-512223 A5 2007.9.13



的 に 許 容 可 能 な 二 糖 、 医 薬 的 に 許 容 可 能 な オ リ ゴ 糖 、 ス ピ ロ オ キ シ ラ ン 、 ス ピ ロ チ ラ ン 、
-OSO 2 R 2 0 、 -OPOR 2 0 R 2 1 の い ず れ か で あ り 、 あ る い は R 1 5 と R 1 6 は 一 緒 に な っ て =Oと な り ； R 1
7 及 び R 1 8 は 、 独 立 に 、 （ 1） R 6 が H、 OR、 ハ ロ ゲ ン 、 (C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル ま た は -C(O)OR 2 2 の
い ず れ か で あ る 場 合 に 、 H、 -OH、 ハ ロ ゲ ン 、 (C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル ま た は (C 1 ～ C 1 0 )ア ル コ キ
シ の い ず れ か で あ り 、 あ る い は （ 2） R 1 5 と R 1 6 が 一 緒 に な っ て =Oと な っ て い る 場 合 に 、 H、
((C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル )ア ミ ノ 、 (C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル ) n ア ミ ノ -(C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル 、 (C 1 ～ C 1 0
)ア ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ -(C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル 、 (C 1 ～ C 1 0 )ア ル コ キ シ -(C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル
、 (ハ ロ ゲ ン ) m (C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル 、 (C 1 ～ C 1 0 )ア ル カ ノ イ ル 、 ホ ル ミ ル 、 (C 1 ～ C 1 0 )カ ル バ
ル コ キ シ ま た は (C 1 ～ C 1 0 )ア ル カ ノ イ ル オ キ シ の い ず れ か で あ り 、 あ る い は （ 3） R 1 7 と R 1 8
は 、 一 緒 に な っ て =Oと な り 、 あ る い は （ 4） R 1 7 ま た は R 1 8 は 、 こ れ ら の 基 が 結 合 す る 炭 素
原 子 と 一 緒 に な っ て 、 酸 素 原 子 を 0個 ま た は 1個 含 む 3～ 6員 の 環 を 形 成 し 、 あ る い は （ 5） R

1 5 と R 1 7 は 、 こ れ ら の 基 が 結 合 す る 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 エ ポ キ シ ド 環 を 形 成 し ； R 2 0
と R 2 1 は 、 独 立 に 、 OH、 医 薬 的 に 許 容 可 能 な エ ス テ ル ま た は 医 薬 的 に 許 容 可 能 な エ ー テ ル
の い ず れ か で あ り ； R 2 2 は 、 H、 (ハ ロ ゲ ン ) m (C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル ま た は (C 1 ～ C 1 0 )ア ル キ ル
の い ず れ か で あ り ； nは 、 0、 1、 2の い ず れ か で あ り ； mは 、 1、 2、 3の い ず れ か で あ る ）
の 中 か ら 選 択 し た 少 な く と も 1つ の 非 グ ル コ コ ル チ コ イ ド ス テ ロ イ ド で あ る か 、 そ の 医 薬
的 に 、 ま た は 獣 医 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 で あ り ；
（ b） 第 2の 活 性 剤 が PDE-4阻 害 剤 で あ る 、
請 求 項 1に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 第 1の 活 性 剤 が 、 化 学 式 （ I） ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 破 線 は 、 単 結 合 ま た は 二 重 結 合 を 表 わ し ； Rは 、 水 素 ま た は ハ ロ ゲ ン で あ り ； 5位
の Hは 、 α 配 置 ま た は β 配 置 で 存 在 す る か 、 化 学 式 （ I） の 化 合 物 が 両 方 の 配 置 の ラ セ ミ 混
合 物 を 含 ん で お り ； R 1 は 、 水 素 で あ る か 、 こ の 化 合 物 に 共 有 結 合 し た 多 価 の 無 機 ジ カ ル ボ
ン 酸 ま た は 有 機 ジ カ ル ボ ン 酸 で あ る ）
　 の 非 グ ル コ コ ル チ コ イ ド ス テ ロ イ ド で あ る 、 請 求 項 1に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 第 1の 活 性 剤 が 化 学 式 （ I） の 非 グ ル コ コ ル チ コ イ ド ス テ ロ イ ド で あ り 、 上 記 多 価 の 有 機
ジ カ ル ボ ン 酸 が 、 SO 2 OM、 リ ン 酸 、 炭 酸 の い ず れ か で あ り 、 Mは 対 イ オ ン を 含 ん で い て 、 そ
の 対 イ オ ン は 、 H、 ナ ト リ ウ ム 、 カ リ ウ ム 、 マ グ ネ シ ウ ム 、 ア ル ミ ニ ウ ム 、 亜 鉛 、 カ ル シ
ウ ム 、 リ チ ウ ム 、 ア ン モ ニ ウ ム 、 ア ミ ン 、 ア ル ギ ニ ン 、 リ シ ン 、 ヒ ス チ ジ ン 、 ト リ エ チ ル
ア ミ ン 、 エ タ ノ ー ル ア ミ ン 、 コ リ ン 、 ト リ エ タ ノ ー ル ア ミ ン 、 プ ロ カ イ ン 、 ベ ン ザ チ ン 、
ト ロ メ タ ミ ン 、 ピ ロ リ ジ ン 、 ピ ペ ラ ジ ン 、 ジ エ チ ル ア ミ ン 、 ス ル フ ァ チ ド ：
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【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
、
ホ ス フ ァ チ ド ：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 R 2 と R 3 は 、 同 じ で も 異 な っ て い て も よ く 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 の (C 1 ～ C 1 4 )ア ル キ ル
、 ま た は グ ル ク ロ ニ ド ：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ る ）
の い ず れ か で あ る 、 請 求 項 1に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 前 記 第 1の 活 性 剤 が デ ヒ ド ロ エ ピ ア ン ド ロ ス テ ロ ン で あ る 、 請 求 項 4に 記 載 の 医 薬 組 成 物
。
【 請 求 項 ６ 】
　 前 記 第 1の 活 性 剤 が 硫 酸 デ ヒ ド ロ エ ピ ア ン ド ロ ス テ ロ ン で あ る 、 請 求 項 4に 記 載 の 医 薬 組
成 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 前 記 PDE-4阻 害 剤 が ロ フ ル ミ ラ ス ト ま た は シ ロ ミ ラ ス ト で あ る 、 請 求 項 1に 記 載 の 医 薬 組
成 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 化 学 式 （ II） ：
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【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 nは 1～ 12で あ る ）
の ユ ビ キ ノ ン か 、 そ の 医 薬 的 に 、 ま た は 獣 医 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 を さ ら に 含 む 、 請 求 項 1
に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 吸 入 可 能 な サ イ ズ ま た は 吸 い 込 み 可 能 な サ イ ズ の 粒 子 を 含 む 、 請 求 項 1に 記 載 の 医 薬 組
成 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 上 記 粒 子 の サ イ ズ が 約 0.01μ m～ 約 10μ mで あ る 、 請 求 項 9に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 上 記 粒 子 の サ イ ズ が 約 10μ m～ 約 100μ mで あ る 、 請 求 項 9に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 第 1の 活 性 剤 が 、 無 水 硫 酸 デ ヒ ド ロ エ ピ ア ン ド ロ ス テ ロ ン で あ る 、 請 求 項 1に 記 載 の 医 薬
組 成 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 第 1の 活 性 剤 が 、 硫 酸 デ ヒ ド ロ エ ピ ア ン ド ロ ス テ ロ ン 二 水 和 物 で あ る 、 請 求 項 1に 記 載 の
医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 送 達 装 置 と 、 請 求 項 1に 記 載 の 医 薬 組 成 物 と を 含 む キ ッ ト 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 上 記 送 達 装 置 が エ ー ロ ゾ ル 生 成 器 ま た は ス プ レ ー 生 成 器 で あ る 、 請 求 項 14に 記 載 の キ ッ
ト 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 上 記 エ ー ロ ゾ ル 生 成 器 が 吸 入 器 を 含 む 、 請 求 項 14に 記 載 の キ ッ ト 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 上 記 吸 入 器 が 、 あ ら か じ め 計 量 し た 個 々 の 用 量 の 製 剤 を 送 達 す る 、 請 求 項 16に 記 載 の キ
ッ ト 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 上 記 吸 入 器 が 噴 霧 器 ま た は 注 入 器 を 備 え る 、 請 求 項 16に 記 載 の キ ッ ト 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 対 象 が 喘 息 に な る 確 率 を 低 下 さ せ る 方 法 、 ま た は 対 象 の 喘 息 を 治 療 す る 方 法 で あ っ て 、
そ の よ う な 治 療 を 必 要 と し て い る 対 象 に 、 請 求 項 1に 記 載 の 医 薬 組 成 物 を 予 防 ま た は 治 療
に 有 効 な 量 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 対 象 が 慢 性 閉 塞 性 肺 疾 患 に な る 確 率 を 低 下 さ せ る 方 法 、 ま た は 対 象 の 慢 性 閉 塞 性 肺 疾 患
を 治 療 す る 方 法 で あ っ て 、 そ の よ う な 治 療 を 必 要 と し て い る 対 象 に 、 請 求 項 1に 記 載 の 医
薬 組 成 物 を 予 防 ま た は 治 療 に 有 効 な 量 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 対 象 の 呼 吸 器 、 肺 、 悪 性 の 異 常 ま た は 病 気 を 治 療 す る 方 法 、 対 象 の ア デ ノ シ ン ま た は ア
デ ノ シ ン 受 容 体 の レ ベ ル を 低 下 さ せ る 方 法 、 ま た は 対 象 の ア デ ノ シ ン ま た は ア デ ノ シ ン 受
容 体 に 対 す る 感 受 性 を 低 下 さ せ る 方 法 で あ っ て 、 そ の よ う な 治 療 を 必 要 と し て い る 対 象 に
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、 請 求 項 1に 記 載 の 医 薬 組 成 物 を 予 防 ま た は 治 療 に 有 効 な 量 投 与 す る こ と を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 上 記 疾 患 に 含 ま れ る の が 、 喘 息 、 慢 性 閉 塞 性 肺 疾 患 （ COPD） 、 嚢 胞 性 線 維 症 （ CF） 、 呼
吸 困 難 症 、 気 腫 、 喘 鳴 、 肺 性 高 血 圧 、 肺 性 線 維 症 、 過 剰 応 答 気 道 、 ア デ ノ シ ン ま た は ア デ
ノ シ ン 受 容 体 の レ ベ ル 上 昇 、 ア デ ノ シ ン 過 敏 症 、 感 染 性 疾 患 、 肺 性 気 管 支 収 縮 、 呼 吸 管 の
炎 症 ま た は ア レ ル ギ ー 、 肺 に お け る 界 面 活 性 物 質 ま た は ユ ビ キ ノ ン の 欠 乏 、 慢 性 気 管 支 炎
、 気 管 支 収 縮 、 息 切 れ 、 肺 気 道 の つ か え ま た は 閉 塞 、 心 機 能 の た め の ア デ ノ シ ン 試 験 、 肺
血 管 収 縮 、 つ か え た 呼 吸 、 急 性 呼 吸 促 迫 症 候 群 （ ARDS） 、 ア デ ノ シ ン の 投 与 、 ア デ ノ シ ン
の レ ベ ル を 上 昇 さ せ る 薬 の 投 与 、 乳 児 呼 吸 窮 迫 症 候 群 （ 乳 児 RDS） 、 痛 み 、 ア レ ル ギ ー 性
鼻 炎 、 が ん 、 慢 性 気 管 支 炎 で あ る 、 請 求 項 21に 記 載 の 方 法 。
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