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【手続補正書】
【提出日】平成30年5月18日(2018.5.18)
【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】
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　式（Ｉ）：
【化１】

式中、Ｒ１～Ｒ１０の各々は、水素または独立して選択される置換基である、
で表される構造を有する、セロトニン５－ＨＴ７および５－ＨＴ１Ａ受容体の実質的に鏡
像異性的に純粋な二重部分アゴニスト、または、その薬学的に許容し得る塩、水和物もし
くは溶媒和物の治療上有効量を含む、医薬組成物。
【請求項２】
　Ｒ１およびＲ２の各々は、独立して水素もしくはアルキルであるか、またはＲ１および
Ｒ２は一緒になって任意に置換されていてもよい複素環を形成し；
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６、Ｒ７、Ｒ８、Ｒ９およびＲ１０の各々は、独立して水素、ヒ
ドロキシ、アシル、アシルオキシ、アルキル、ヘテロアルキル、アルケニル、ヘテロアル
ケニル、アルキニル、ヘテロアルキニル、アルコキシカルボニル、シアノ、トリフルオロ
メチル、トリフルオロメトキシ、ニトロ、アミノ、およびアミドであり、ここで、任意の
２個の隣り合うＲ基は、任意に一緒になって炭素環系または複素環系を形成する；
請求項１に記載の医薬組成物、および薬学的に許容し得る賦形剤または担体。
【請求項３】
　少なくとも約７０％、または少なくとも約８０％、または少なくとも約８５％、または
少なくとも約９０％、または少なくとも約９５％、または少なくとも約９７％、または少
なくとも約９９％の単一の鏡像異性体を含む、請求項１に記載の医薬組成物。
【請求項４】
　二重部分アゴニストが、約１００ｎＭ未満、または約５０ｎＭ未満、または約２５ｎＭ
未満、または約２０ｎＭ未満、または約１０ｎＭ未満、または約５ｎＭ未満、または約２
ｎＭ未満、または約１ｎＭ未満の結合親和力（Ｋｉ）でセロトニン５－ＨＴ７受容体およ
び／または５－ＨＴ１Ａ受容体に対して結合する、請求項１～３のいずれか一項に記載の
医薬組成物。
【請求項５】
　Ｒ１およびＲ２がメチルであるか；
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６およびＲ７のうちの少なくとも１つがＨではないか； 
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６およびＲ７の少なくとも１つがハロであるか；または、
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６およびＲ７の少なくとも１つがハロであり、かつハロがフルオ
ロであり、オルト、パラまたはメタ位の１つ以上に存在する；
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】
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　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６およびＲ７の少なくとも１つがフルオロであるか；
　Ｒ３のみがＨ以外の置換基であるか；
　Ｒ３がフルオロまたはクロロなどのハロであるか；
　Ｒ３がフルオロまたはクロロであり、Ｒ８、Ｒ９およびＲ１０がメトキシであるか；
　Ｒ８およびＲ９が置換または非置換のフェニル環を形成するか；
　Ｒ６およびＲ７、Ｒ５およびＲ６、Ｒ４およびＲ５、ならびにＲ３およびＲ４が、フル
オロまたはクロロなどのハロで置換または非置換のフェニル環を形成するか；
　Ｒ３～Ｒ７の置換基を含む原子の総数が、少なくとも約５であり、約２０個の非水素原
子以下であるか；または、
　Ｒ３～Ｒ７の置換基を含む原子の総数が、少なくとも約５であり、約２０個の非水素原
子以下であり、二重部分アゴニストが、ＣＹＰ１Ａ２、ＣＹＰ２Ｃ１９、ＣＹＰ２Ｃ９、
ＣＹＰ２Ｄ６、ＣＹＰ２Ｅ１およびＣＹＰ３Ａ４から選択されるＰ４５０の１つ以上の形
態について生理学的に関連した基質ではない；
請求項１～５のいずれか一項に記載の医薬組成物。
【請求項７】
　二重部分アゴニストが、
【化２】

または
【化３】

である、請求項１～４のいずれか一項に記載の医薬品組成物。
【請求項８】
　式（Ｉｂ）：
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【化４】

式中：
Ｒ１、Ｒ２、Ｒ８、Ｒ９およびＲ１０の各々は、独立して水素、アルキル、アリール、ハ
ロ、ニトロ、アミノ、ヘテロアリール、シクロアルキル、複素環式、またはアルコキシ、
および
Ｒ３は、ハロ、アルコキシ、またはハロアルキルである、
によって表される構造の化合物、または、その薬学的に許容し得る塩、水和物、もしくは
溶媒和物。
【請求項９】
　Ｒ１およびＲ２の両方がメチルであるか；または、
　Ｒ３がフルオロ、クロロ、ブロモまたはヨードなどのハロである；
請求項８に記載の化合物。
【請求項１０】

【化５】

である、請求項８に記載の化合物。。
【請求項１１】
　式（Ｉｃ）：
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【化６】

式中：
Ｒ１およびＲ２の各々は、独立して水素またはアルキルであり、および
Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６、Ｒ７、Ｒ８、Ｒ９、Ｒ１０、Ｒ１１およびＲ１２の各々は、独
立して水素、アルキル、アリール、ハロ、ニトロ、アミノ、ヘテロアリール、シクロアル
キル、複素環またはアルコキシであり、および
Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６、Ｒ７、Ｒ８およびＲ９の少なくとも１つは水素ではない、
によって表される構造の化合物、または、その薬学的に許容し得る塩、水和物、もしくは
溶媒和物。
【請求項１２】
　Ｒ１およびＲ２がメチルであるか；
　Ｒ３が水素であるか；または、
　Ｒ３、Ｒ４、Ｒ５、Ｒ６、Ｒ７、Ｒ８およびＲ９の１つ以上がフルオロ、クロロ、ブロ
モまたはヨードなどのハロである；
請求項１１に記載の化合物。
【請求項１３】
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【化７】

のうちの１つの構造を有する、化合物。
【請求項１４】
　前記請求項のいずれか一項に記載の化合物または組成物の、精神神経性の疾患もしくは
障害を処置または予防するための医薬の製造のための使用。
【請求項１５】
　精神神経性の疾患または障害が、自閉症、不安、うつ病、強迫性障害、統合失調症、自
殺、偏頭痛、嘔吐、アルコール依存症、神経変性障害、自閉症スペクトラム障害（ＡＳＤ
）、アスペルガー症候群、脆弱Ｘ症候群（ＦＸＳ）、プラダー・ウィリー症候群、レット
症候群、トゥレット症候群、注意欠陥多動性障害（ＡＤＨＤ）、強迫性障害、精神病性障
害、精神刺激薬中毒および全般性不安の１つ以上である、請求項１４に記載の使用。
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