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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22年8月12日(2010.8.12)

【公表番号】特表2009-544758(P2009-544758A)
【公表日】平成21年12月17日(2009.12.17)
【年通号数】公開・登録公報2009-050
【出願番号】特願2009-522956(P2009-522956)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 403/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/517    (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   3/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   3/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  17/06     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  19/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  29/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  37/06     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  31/18     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/28     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  11/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  13/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  11/06     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ｃ０７Ｂ  61/00     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 403/12    ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｋ  31/517   　　　　
   Ａ６１Ｐ   3/10    　　　　
   Ａ６１Ｐ   3/04    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/10    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/04    　　　　
   Ａ６１Ｐ  17/06    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/12    　　　　
   Ａ６１Ｐ  19/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ  29/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/04    　　　　
   Ａ６１Ｐ  37/06    　　　　
   Ａ６１Ｐ  31/18    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/28    　　　　
   Ａ６１Ｐ  11/00    　　　　
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   Ａ６１Ｐ   9/10    １０１　
   Ａ６１Ｐ   1/04    　　　　
   Ａ６１Ｐ  13/12    　　　　
   Ａ６１Ｐ  11/06    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  29/00    １０１　
   Ａ６１Ｐ  35/00    　　　　
   Ｃ０７Ｂ  61/00    ３００　

【手続補正書】
【提出日】平成22年6月23日(2010.6.23)
【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】
　Ｎ－（（１Ｒ，２Ｓ，５Ｒ）－５－（イソプロピル（メチル）アミノ）－２－（（Ｓ）
－２－オキソ－３－（６－（トリフルオロメチル）キナゾリン－４－イルアミノ）ピロリ
ジン－１－イル）シクロヘキシル）アセトアミド化合物、またはその医薬的に許容される
塩。
【請求項２】
　Ｎ－（（１Ｒ，２Ｓ，５Ｒ）－５－（イソプロピル（メチル）アミノ）－２－（（Ｓ）
－２－オキソ－３－（６－（トリフルオロメチル）キナゾリン－４－イルアミノ）ピロリ
ジン－１－イル）シクロヘキシル）アセトアミドが結晶形である請求項１の化合物、また
はその医薬的に許容される塩。
【請求項３】
　Ｎ－２型を含む、請求項１～２の結晶形。
【請求項４】
　結晶が約＋２２℃の温度であり、下表：

に実質的に等しい単位格子パラメータの特徴を有する、請求項１～３の結晶形。
【請求項５】
　約２２℃の温度で、７．２、８．７、９．７、１２．５、１２．８、１３．３、１６．
０、１６．６、１８．２、および１８．８から選択される３つ以上の２θ値（ＣｕＫα 
λ＝１．５４１Å）を含む粉末Ｘ線回折パターンの特徴を有する、請求項１～４の結晶形
。
【請求項６】
　約２２℃の温度で、７．２、８．７、９．７、１２．５、１２．８、１３．３、１６．
０、１６．６、１８．２、および１８．８からなる群から選択される４つ以上の２θ値（
ＣｕＫα λ＝１．５４１Å）を含む粉末Ｘ線回折パターンの特徴をさらに有する、請求
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項１～５の結晶形。
【請求項７】
　実質的に表７に記載される部分原子座標の特徴を有する、請求項１～６の結晶形。
【請求項８】
　実質的に図２の粉末Ｘ線回折パターンを有する、請求項１～７の結晶形。
【請求項９】
　請求項１～８の化合物、および医薬的に許容される担体もしくは希釈剤を含む医薬組成
物。
【請求項１０】
　請求項１～９の化合物を含む、疾患の治療剤であって、該疾患が、糖尿病、肥満症、メ
タボリックシンドローム、脳卒中、神経因性疼痛、虚血性心筋症、乾癬、高血圧症、強皮
症、骨関節炎、動脈瘤、発熱、循環器疾患、クローン病、うっ血性心不全、自己免疫疾患
、ＨＩＶ感染、ＨＩＶ関連痴呆、乾癬、突発性肺線維症、移植動脈硬化症、物理的もしく
は化学的に誘発した頭部外傷、炎症性腸疾患、肺胞炎、大腸炎、全身性エリテマトーデス
、腎毒性血清腎炎、糸球体腎炎、喘息、多発性硬化症、アテローム性動脈硬化症、血管炎
、不安定プラーク、関節リウマチ、再狭窄、静脈新生内膜過形成、透析－移植新生内膜過
形成、動静脈シャント内膜過形成、臓器移植、慢性移植腎症、および癌から選択される治
療剤。
【請求項１１】
　該疾患が、糖尿病、肥満症、クローン病、全身性エリテマトーデス、糸球体腎炎、多発
性硬化症、アテローム性動脈硬化症、再狭窄、および臓器移植から選択される、請求項１
０の治療剤。
【請求項１２】
　該疾患が、多発性硬化症、アテローム性動脈硬化症、クローン病、および糖尿病から選
択される、請求項１０～１１の治療剤。
【請求項１３】
　式（ＶＩ）：
【化１】

を有する化合物、またはその塩の製造方法であって、式Ｖの化合物を式ＮＨ（Ｒ8）（Ｒ9

）のアミンで還元的にアミノ化して、式ＶＩの化合物を得ることを特徴とする方法であっ
て、還元的アミノ化が、
　（ａ）　約－２０℃～約＋５０℃の温度で、該アミンおよび脱水剤を、式Ｖの化合物の
非プロトン溶媒溶液に加えて、式Ｖａのイミン／エナミン化合物を形成する段階：
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【化２】

；並びに
　（ｂ）　式Ｖａのイミン／エナミン化合物および白金触媒である５％ Ｐｔ／Ｓ／Ｃの
溶液を、水素ガスで処理して、式ＶＩのエステル化合物を得る段階
を含むことを特徴とする方法
［上記の式中、
　Ｒ1およびＲ2は独立して、水素、またはＢＯＣ、Ｃｂｚ、もしくはベンジルから選択さ
れるアミン保護基であり；
　Ｒ4は、Ｃ1-6アルキルであり；並びに
　Ｒ8およびＲ9は独立して、水素またはＣ1-6アルキルである］。
【請求項１４】
　式Ｖの化合物が、

【化３】

、またはその塩であり；
　式Ｖａの化合物が、
【化４】

、またはその塩であり、並びに
　式ＶＩの化合物が、
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【化５】

、またはその塩である、請求項１３の方法。
【請求項１５】
　（ｉ）
【化６】

；または
　（ｉｉ）　その（ｉ）の塩
から選択される化合物。
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