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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】令和3年1月14日(2021.1.14)

【公開番号】特開2019-142823(P2019-142823A)
【公開日】令和1年8月29日(2019.8.29)
【年通号数】公開・登録公報2019-035
【出願番号】特願2018-30208(P2018-30208)
【国際特許分類】
   Ａ６１Ｋ  31/553    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/7056   (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/5377   (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/517    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/506    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/7068   (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  33/24     (2019.01)
   Ａ６１Ｋ  31/519    (2006.01)
【ＦＩ】
   Ａ６１Ｋ   31/553    　　　　
   Ａ６１Ｋ   31/7056   　　　　
   Ａ６１Ｐ   35/00     　　　　
   Ａ６１Ｐ   43/00     １１１　
   Ａ６１Ｋ   31/5377   　　　　
   Ａ６１Ｋ   31/517    　　　　
   Ａ６１Ｋ   31/506    　　　　
   Ａ６１Ｋ   31/7068   　　　　
   Ａ６１Ｋ   33/24     　　　　
   Ａ６１Ｋ   31/519    　　　　

【手続補正書】
【提出日】令和2年11月25日(2020.11.25)
【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】
　下記一般式（Ｓ）で表される化合物（Ｓ）、若しくはその薬学的に許容される塩、又は
薬学的に許容されるポリマーに前記化合物（Ｓ）若しくはその薬学的に許容される塩が結
合した薬物複合体を含む、抗がん剤耐性のがんを治療又は予防するための医薬組成物。
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【化１】

［式中、
　Ｘ及びＹは、それぞれ独立に、Ｈ、ＯＨ、Ｃｌ、プロポキシ、又はエチルチオメチルで
あり；
　Ｒ6は、Ｈ、Ｃ1-3アルキル、－ＮＨ2、ベンジル、

【化２】

又は

【化３】

　であり；
　Ｒ7及びＲ8は、それぞれ独立に、Ｈ、－ＯＨ、又はメトキシであるか、或いは一緒にな
ってＯ＝を形成してもよく；
　Ｒ9及びＲ10は、それぞれ独立に、Ｈ、メチル、β－Ｄ－グルコピラノシル、４－Ｏ－
メチル－β－Ｄ－グルコピラノシル、シアノエチル、又は

【化４】

であるか、或いは一緒になって、以下の：
【化５】

又は
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【化６】

を形成してもよく、ここで
　Ｒ11は、メチルであり；
　Ｒ12は、Ｈであり；
　Ｒ13及びＲ14は、それぞれ独立に、Ｈ、メトキシ、－ＯＨ、ヒドロキシメチル、メチル
カルボキシレート、メチルアミノ、メチルアミノメチル、プロピルアミノメチル、ジメチ
ルアミノメチル、メトキシカルボニル、
【化７】

又は
【化８】

　であり；
　Ｒ15及びＲ16は、それぞれ独立に、Ｈ、ＯＨ、又は

【化９】

であり；
　Ｒ17及びＲ18は、Ｈ、ＯＨ、メチルアミノ、ジメチルアミノ、オキシム、又は下記のい
ずれかの式で表される基

【化１０】

　であり、ここで、
　Ｒ１９は、メトキシ、ヒドロキシ、－ＮＨ－ＮＨ２、又は活性エステルを含む基である
。］
【請求項２】
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　前記抗がん剤が、ゲフィチニブ、アファチニブ、オシメルチニブ、ダサチニブ、エルロ
チニブ、ゲムシタビン、シスプラチン、ペメトレキセド、及びミドスタウリンからなる群
より選択される少なくとも１種の抗がん剤である、請求項１に記載の医薬組成物。
【請求項３】
　前記抗がん剤が、キナーゼを標的とする分子標的薬である、請求項１又は２に記載の医
薬組成物。
【請求項４】
　前記キナーゼが、ＥＧＦＲ、ＡＢＬ１、ＡＬＫ１、ＨＥＲ２、ｃ－Ｋｉｔ、ＦＧＦＲ１
、ＦＧＦＲ２、ＦＧＦＲ３、ｃ－Ｓｒｃ、ＰＤＧＦＲａ、ＲＥＴ、ＤＤＲ２、ＴＲＫＡ、
及びＦｌｔ－３からなる群より選択される少なくとも１種のキナーゼである、請求項３に
記載の医薬組成物。
【請求項５】
　前記抗がん剤耐性のがんが、ゲートキーパー変異を有するキナーゼを発現するがんであ
る、請求項１～４のいずれか一項に記載の医薬組成物。
【請求項６】
　前記キナーゼが、ｄ７４６－７５０、Ｔ７９０Ｍ、及びＣ７９７Ｓの変異を有するＥＧ
ＦＲである、請求項５に記載の医薬組成物。
【請求項７】
　前記化合物（Ｓ）が、スタウロスポリン、７－ヒドロキシスタウトスポリン、ＫＴ５９
２６、スタウロスポリン・アグリコン、ＳＦ２３７０、ＫＴ５８２３、４’－Ｎ－ベンゾ
イルスタウロスポリン、Ｇｏ６９７６、Ｎ，Ｎ－ジメチルスタウロスポリン、ＮＡ　０３
５９、Ｎ－エトキシカルボニル－７－オキソスタウロスポリン、ＫＴ－６１２４、ＣＧＰ
４２７００、４’－デメチルアミノ－４’，５’－ジヒドロキシスタウロスポリン、７－
オキソスタウロスポリン、ＣＥＰ７５１、ＮＡ０３４６、ＮＡ０３５９、３’－デメトキ
シ－３’－ヒドロキシスタウロスポリン、ＫＴ　６００６、７－Ｏ－メチル－ＵＣＮ　０
１、ＴＡＮ　９９９、ＮＡ　０３４６、ＮＡ　０３４５、ＮＡ　０３４４、ＣＧＰ　４４
１７１Ａ、ＳＣＨ　４７１１２、Ｎ，Ｎ－ジメチルスタウロスポリン、ＴＡＮ　１０３０
Ａ、レスタウルチニブ、４’－デメチルアミノ－４’－ヒドロキシスタウロスポリン、Ａ
ＦＮ９４１、エドテカリン、ベカテカリン、Ｋ２５２ａ、及びＫ２５２ａヒドラジドから
なる群より選択される少なくとも１種の化合物である、請求項１～６のいずれか一項に記
載の医薬組成物。
【請求項８】
　前記化合物（Ｓ）が、スタウロスポリン、Ｋ２５２ａ、及びＫ２５２ａヒドラジドから
なる群より選択される少なくとも１種の化合物である、請求項７に記載の医薬組成物。
【請求項９】
　前記薬物複合体がミセルを形成している、請求項１～８のいずれか一項に記載の医薬組
成物。
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