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【手続補正書】
【提出日】平成30年9月28日(2018.9.28)
【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】
　式Ｉの化合物
【化１】

、またはその薬学的に許容可能な、塩、溶媒和物もしくは同位体誘導体。
【請求項２】
　４－（（４－（（４－（３－（５－（ｔｅｒｔ－ブチル）－２－メトキシ－３－（メチ
ルスルホンアミド）フェニル）ウレイド）ナフタレン－１－イル）オキシ）ピリジン－２
－イル）アミノ）－２－メトキシ安息香酸である、請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
　薬学的に許容可能な、アジュバント、希釈剤または担体と混合した、請求項１に記載の
化合物、またはその薬学的に許容可能な、塩、溶媒和物もしくは同位体誘導体を含む、医
薬製剤。
【請求項４】
　（Ａ）請求項１に記載の化合物、またはその薬学的に許容可能な塩、溶媒和物もしくは
同位体誘導体、および
　（Ｂ）別の治療薬
を含んでなる組合せ製剤であって、
　成分（Ａ）および（Ｂ）の各々を薬学的に許容可能な、アジュバント、希釈剤または担
体と混合して製剤する、前記組合せ製剤。
【請求項５】
　医薬分野での使用のための請求項１に記載の化合物、またはその薬学的に許容可能な、
塩、溶媒和物もしくは同位体誘導体。
【請求項６】
　炎症性疾患の治療もしくは予防用途に用いる、請求項１に記載の化合物、またはその薬
学的に許容可能な、塩、溶媒和物もしくは同位体誘導体、または請求項３に記載の医薬製
剤、または請求項４に記載の組合せ製剤。
【請求項７】
　前記炎症性疾患が嚢胞性線維症、肺高血圧症、肺サルコイドーシス、特発性肺線維症、
ＣＯＰＤ（慢性気管支炎および肺気腫を含む）、喘息、小児喘息、アトピー性皮膚炎、ア
レルギー性皮膚炎、接触性皮膚炎または乾癬、アレルギー性鼻炎、鼻炎、副鼻腔炎、結膜
炎、アレルギー性結膜炎、乾性角結膜炎（ドライアイまたは眼球乾燥症）、緑内障、糖尿
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病性網膜症、黄斑浮腫（糖尿病性黄斑浮腫を含む）、網膜中心静脈閉塞症（ＣＲＶＯ）、
萎縮型および／または滲出型加齢黄斑変性（ＡＭＤ）、白内障術後炎症、ぶどう膜炎（後
部、前部および汎ぶどう膜炎を含む）、角膜移植および角膜縁移植片拒絶、グルテン過敏
性腸症（セリアック病）、好酸球性食道炎、腸移植片対宿主病、クローン病および潰瘍性
大腸炎から成るリストから選択される、請求項６に記載の使用のための化合物、製剤また
は組合せ製剤。
【請求項８】
　前記炎症性疾患が糖尿病性網膜症、黄斑浮腫、ぶどう膜炎、乾性角結膜炎（ドライアイ
または眼球乾燥症）、クローン病または潰瘍性大腸炎である、請求項６または請求項７に
記載の使用のための化合物、製剤または組合せ製剤。
【請求項９】
　前記炎症性疾患が乾性角結膜炎（ドライアイまたは眼球乾燥症）である、請求項６また
は請求項７に記載の使用のための化合物、製剤または組合せ製剤。
【請求項１０】
　請求項１に記載の化合物、またはその薬学的に許容可能な、塩、溶媒和物もしくは同位
体誘導体、または
　請求項３に記載の医薬製剤または請求項４に記載の組合せ製剤の使用であって、
　請求項６～９のいずれか一項に記載の炎症性疾患の治療用薬剤もしくは予防用薬剤製造
のための使用。
【請求項１１】
　式Ｉの化合物の製造方法であって、前記方法が：
　（ａ）式ＩＩの化合物と
【化２】

と式ＩＩＩの化合物との反応であって、
【化３】

　ここでＺ1およびＺ2のうち１つは式ＩＶの構造フラグメントであり、
【化４】

（Ｚ1およびＺ2のうち他方は式Ｖの構造フラグメントである

【化５】
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）の構造フラグメントである；
　（ｂ）式ＩＩａの化合物
【化６】

（式中、Ｚ1は上記定義通りである）
と適切なアジド形成剤とを反応であって、この反応後、中間体アシルアジド（式Ｚ1－Ｃ
（Ｏ）－Ｎ3）を分離せずに熱転位させることで反応系中で得た式ＩＩの化合物を、次い
で、この化合物を上記式ＩＩＩの化合物と反応させる；
　（ｃ）式ＩＩｂの化合物
【化７】

（式中、ＬＧ1は脱離基であり、Ｚ1は上記定義の通りであり、式ＩＩＩの化合物は上記定
義の通りである）
と上記定義の式ＩＩＩの化合物との反応；
　（ｄ）式ＶＩの化合物

【化８】

（式中、ＬＧ2は脱離基である）
と式ＶＩＩの化合物：
【化９】

との反応；または
　（ｅ）Ｏ原子もしくはＮ原子上に保護基を有する、式Ｉの化合物の保護誘導体の脱保護
反応を含む、請求項１で定義された前記式Ｉの化合物の製造方法。
【請求項１２】
　前記式Ｉの化合物の保護誘導体が、式ＶＩＩａの化合物
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【化１０】

（式中、Ｑxは－Ｃ（Ｏ）Ｏ－Ｃ1～4アルキルである）
である、請求項１１に記載の方法。
【請求項１３】
　請求項１２に記載の式ＶＩＩａの化合物、またはその塩。
【請求項１４】
　前記化合物が４－（（４－（（４－（３－（５－（ｔｅｒｔ－ブチル）－２－メトキシ
－３－（メチルスルホンアミド）フェニル）ウレイド）ナフタレン－１－イル）オキシ）
ピリジン－２－イル）アミノ）－２－メトキシ安息香酸メチルである、請求項１３に記載
の式ＶＩＩａの化合物、またはその塩。
【請求項１５】
　請求項１２に記載の式ＶＩＩａの化合物の製造方法であって、前記方法が、（ａ）式Ｉ
Ｉｐの化合物と

【化１１】

式ＩＩＩｐの化合物との反応
【化１２】

（式中、Ｚ1pおよびＺ2pのうち１つは請求項１１に記載の式ＩＶの構造フラグメントであ
り、Ｚ1pおよびＺ2pのうち他方は式Ｖｐの構造フラグメントである）
【化１３】

（式中、Ｑxは請求項１２に定義した通りである）；
　（ｂ）式ＩＩａｐの化合物
【化１４】

（式中、Ｚ1pは上記定義の通りである）
と適切なアジド形成剤との反応であって、この反応後、中間体アシルアジド（式Ｚ1p－Ｃ
（Ｏ）－Ｎ3）を分離せずに熱転位反応させることで反応系中で得た式ＩＩの化合物を、
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次いで、上記式ＩＩＩｐの化合物とを反応させる；
　（ｃ）式ＩＩｂｐの化合物
【化１５】

（式中、ＬＧ1は脱離基であり、Ｚ1pは上記定義の通りである）
と上記定義の式ＩＩＩｐの化合物との反応；
　（ｄ）請求項１１に記載の式ＶＩの化合物と式ＶＩＩｐの化合物との反応
【化１６】

（式中、Ｑxは請求項１２に定義した通りである）
　を含む、請求項１２に記載の式ＶＩＩａの化合物の製造方法。
【請求項１６】
　式ＩＩｂｐの化合物であり、

【化１７】

（式中、ＬＧ1はフェノキシであり、Ｚ1pは式Ｖｐの構造フラグメントである）

【化１８】

Ｑxは請求項１２に定義した通りである化合物。
【請求項１７】
　請求項１６に記載の式ＩＩｂｐの化合物（式中、Ｑxが－Ｃ（Ｏ）Ｏ－メチルである）
。
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