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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21年6月25日(2009.6.25)

【公表番号】特表2008-540538(P2008-540538A)
【公表日】平成20年11月20日(2008.11.20)
【年通号数】公開・登録公報2008-046
【出願番号】特願2008-511227(P2008-511227)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 413/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/422    (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  31/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  31/14     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  31/20     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  31/22     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  45/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  38/21     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 413/12    ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｋ  31/422   　　　　
   Ａ６１Ｐ  31/12    　　　　
   Ａ６１Ｐ  31/14    　　　　
   Ａ６１Ｐ  31/20    　　　　
   Ａ６１Ｐ  31/22    　　　　
   Ａ６１Ｋ  45/00    　　　　
   Ａ６１Ｋ  37/66    　　　Ｇ

【手続補正書】
【提出日】平成21年4月28日(2009.4.28)
【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】
　約５重量％未満の非晶質形態を含む（Ｓ）－３－（３－（３－メトキシ－４－（オキサ
ゾール－５－イル）フェニル）ウレイド）ベンジルカルバミン酸テトラヒドロフラン－３
－イルの実質的に純粋な多形形態Ａ１。
【請求項２】
　前記多形が、ＣｕＫα線を用いて得られる粉末Ｘ線回折パターンにおいて、約２１．８
度の２θでピーク位置を有する、請求項１に記載の多形形態Ａ１。
【請求項３】
　前記多形が、ＣｕＫα線を用いて得られる粉末Ｘ線回折パターンにおいて、約１１．８
度、１６．０度、１８．５度、２０．１度または２３．６度の２θで少なくとも１つの追
加のピーク位置を有する、請求項２に記載の多形形態Ａ１。
【請求項４】
　前記多形が、示差走査熱量計で測定して約２１５℃で溶融／分解吸熱的事象を示す、請
求項１に記載の多形形態Ａ１。
【請求項５】
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　（Ｓ）－３－（３－（３－メトキシ－４－（オキサゾール－５－イル）フェニル）ウレ
イド）ベンジルカルバミン酸テトラヒドロフラン－３－イルの多形形態Ｂ２。
【請求項６】
　前記多形が、ＣｕＫα線を用いて得られる粉末Ｘ線回折パターンにおいて、約２０．９
度の２θでピーク位置を有する、請求項５に記載の多形形態Ｂ２。
【請求項７】
　前記多形が、ＣｕＫα線を用いて得られる粉末Ｘ線回折パターンにおいて、約５．３度
、１５．７度、１８．４度または２０．０度の２θで少なくとも１つの追加のピーク位置
を有する、請求項６に記載の多形形態Ｂ２。
【請求項８】
　前記多形が、示差走査熱量計で測定して約８０℃～約１００℃で幅広い吸熱的事象を示
す、請求項５に記載の多形形態Ｂ２。
【請求項９】
　前記多形が、示差走査熱量計で測定して約１４６℃～約１５０℃で溶融／再結晶化事象
を示す、請求項５に記載の多形形態Ｂ２。
【請求項１０】
　前記多形が、示差走査熱量計で測定して約２１５℃で溶融／分解吸熱的事象を示す、請
求項５に記載の多形形態Ｂ２。
【請求項１１】
　（Ｓ）－３－（３－（３－メトキシ－４－（オキサゾール－５－イル）フェニル）ウレ
イド）ベンジルカルバミン酸テトラヒドロフラン－３－イルの多形形態Ｃ３。
【請求項１２】
　前記多形が、ＣｕＫα線を用いて得られる粉末Ｘ線回折パターンにおいて、約２０．６
７度の２θでピーク位置を有する、請求項１１に記載の多形形態Ｃ３。
【請求項１３】
　前記多形が、ＣｕＫα線を用いて得られる粉末Ｘ線回折パターンにおいて、約５．２度
、１５．５度、１７．５度または２２．５度の２θで少なくとも１つの追加のピーク位置
を有する、請求項１２に記載の多形形態Ｃ３。
【請求項１４】
　前記多形が、示差走査熱量計で測定して約１４５℃～約１６０℃で溶融／再結晶化事象
を示す、請求項１１に記載の多形形態Ｃ３。
【請求項１５】
　（Ｓ）－３－（３－（３－メトキシ－４－（オキサゾール－５－イル）フェニル）ウレ
イド）ベンジルカルバミン酸テトラヒドロフラン－３－イル・ＨＣｌ塩の多形形態Ｄ４。
【請求項１６】
　前記多形が、ＣｕＫα線を用いて得られる粉末Ｘ線回折パターンにおいて、約２５．０
度の２θでピーク位置を有する、請求項１５に記載の多形形態Ｄ４・ＨＣｌ塩。
【請求項１７】
　前記多形が、ＣｕＫα線を用いて得られる粉末Ｘ線回折パターンにおいて、約１１．１
度、１５．７度、１６．９度、１８．８度または２７．４度の２θで少なくとも１つの追
加のピーク位置を有する、請求項１５に記載の多形形態Ｄ４・ＨＣｌ塩。
【請求項１８】
　前記多形が、示差走査熱量計で測定して約１００℃～約１７０℃で幅広い吸熱的事象を
示す、請求項１５に記載の多形形態Ｄ４・ＨＣｌ塩。
【請求項１９】
　（Ｓ）－３－（３－（３－メトキシ－４－（オキサゾール－５－イル）フェニル）ウレ
イド）ベンジルカルバミン酸テトラヒドロフラン－３－イル・ＨＣｌ塩の多形形態Ｅ５。
【請求項２０】
　前記多形が、ＣｕＫα線を用いて得られる粉末Ｘ線回折パターンにおいて、約１４．７
９度の２θで少なくとも１つのピーク位置を有する、請求項１９に記載の多形形態Ｅ５・
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ＨＣｌ塩。
【請求項２１】
　前記多形が、ＣｕＫα線を用いて得られる粉末Ｘ線回折パターンにおいて、約１９．４
度、２１．４度、２２．５度または２５．４度の２θで少なくとも１つの追加のピーク位
置を有する、請求項２０に記載の多形形態Ｅ５・ＨＣｌ塩。
【請求項２２】
　（ａ）請求項１から２１のいずれか一項に記載の多形形態と、
　（ｂ）薬学的に受容可能なキャリアまたはアジュバント
を含む薬学的組成物。
【請求項２３】
　５重量％未満の形態Ａ１を含む（Ｓ）－３－（３－（３－メトキシ－４－（オキサゾー
ル－５－イル）フェニル）ウレイド）ベンジルカルバミン酸テトラヒドロフラン－３－イ
ルの実質的に純粋な非晶質形態。
【請求項２４】
　２，２，２－トリフルオロエタノールもしくはヘキサフルオロイソプロパノールまたは
その混合物中の多形形態Ａ１の溶液を蒸発させることによって得られる（Ｓ）－３－（３
－（３－メトキシ－４－（オキサゾール－５－イル）フェニル）ウレイド）ベンジルカル
バミン酸テトラヒドロフラン－３－イルの非晶質形態。
【請求項２５】
　（Ｓ）－３－（３－（３－メトキシ－４－（オキサゾール－５－イル）フェニル）ウレ
イド）ベンジルカルバミン酸テトラヒドロフラン－３－イルの結晶形態の溶融サンプルを
冷却することによって得られる（Ｓ）－３－（３－（３－メトキシ－４－（オキサゾール
－５－イル）フェニル）ウレイド）ベンジルカルバミン酸テトラヒドロフラン－３－イル
の非晶質形態。
【請求項２６】
　請求項２３から２５のいずれか一項に記載の非晶質形態を含む薬学的組成物であって、
前記非晶質形態を１種または複数の適切な薬学的キャリアまたはアジュバントと合わせる
ことによって得られる薬学的組成物。
【請求項２７】
　哺乳動物のＩＭＰＤＨ媒介による疾患または病態を処置するための、請求項２２または
請求項２６に記載の薬学的組成物。
【請求項２８】
　哺乳動物におけるウイルス複製を阻害するための、請求項２２または請求項２６に記載
の薬学的組成物。
【請求項２９】
　前記哺乳動物が、Ｂ型肝炎ウイルス、Ｃ型肝炎ウイルス、オルトミクソウイルス、パラ
ミクソウイルス、ヘルペスウイルス、レトロウイルス、フラビウイルス、ペスチウイルス
、肝親和性ウイルス、ブンヤウイルス、ハンターンウイルス、カラパルウイルス、ヒト乳
頭腫ウイルス、脳炎ウイルス、アレナウイルス、レオウイルス、水疱性口内炎ウイルス、
ライノウイルス、エンテロウイルス、ラッサ熱ウイルス、トガウイルス、ポックスウイル
ス、アデノウイルス、ルベオーラまたは風疹から選択されるウイルスによって引き起こさ
れるウイルス感染症に罹患していることを特徴とする、請求項２８に記載の薬学的組成物
。
【請求項３０】
　前記哺乳動物に、別個の投薬形態で、または前記組成物の一部として、追加の抗ウイル
ス剤が投与されることを特徴とする、請求項２９に記載の薬学的組成物。
【請求項３１】
　前記追加の抗ウイルス剤がα－インターフェロン、ペグ化されたα－インターフェロン
またはリバビリンから選択される、請求項３０に記載の薬学的組成物。
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