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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 令 和 4 年 2 月 1 8 日 ( 2 0 2 2 . 2 . 1 8 )
【 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 】
対 象 に お け る 、 化 学 療 法 抵 抗 性 の 急 性 骨 髄 性 白 血 病 、 シ タ ラ ビ ン 耐 性 急 性 骨 髄 性 白 血 病 、  
急 性 単 球 性 白 血 病 、 急 性 リ ン パ 芽 球 性 白 血 病 、 Ｂ 細 胞 リ ン パ 腫 、 び ま ん 性 混 合 細 胞 型 リ ン  
パ 腫 、 骨 髄 異 形 成 症 候 群 、 原 発 性 滲 出 性 リ ン パ 腫 、 赤 白 血 病 、 慢 性 骨 髄 性 白 血 病 、 慢 性 単  
球 性 白 血 病 、 ダ ブ ル ヒ ッ ト び ま ん 性 大 細 胞 型 Ｂ 細 胞 リ ン パ 腫 、 ト リ プ ル ヒ ッ ト び ま ん 性 大  
細 胞 型 Ｂ 細 胞 リ ン パ 腫 、 胆 道 癌 ま た は フ ァ ー タ ー 膨 大 部 の 癌 、 非 小 細 胞 肺 癌 、 細 気 管 支 肺  
胞 上 皮 癌 、 肝 臓 癌 、 卵 巣 癌 、 お よ び 上 気 道 消 化 管 の 癌 か ら 選 択 さ れ る 癌 を 治 療 す る 方 法 に  
お い て 使 用 す る た め の 、 化 合 物 を 含 む 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、 前 記 化 合 物 は 、 以 下 の 構 造 式  
：
【 化 １ ６ 】

で 表 さ れ 、 式 中 、
前 記 環 中 の 前 記 点 線 ［ ． ． ． ］ は 、 任 意 の 安 定 し た 組 み 合 わ せ で 存 在 す る 任 意 の 結 合 を 表  
し 、
Ｒ １ は 、 水 素 お よ び ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、
Ｒ ２ は － Ａ － Ｒ ４ で あ り 、
Ａ は 、 ア リ ー レ ン ま た は 四 置 換 ア リ ー レ ン で あ り 、 前 記 置 換 基 は ハ ロ ゲ ン で あ り 、
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Ｒ ３ は 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ 、
Ｒ ４ は 、 一 つ ま た は 複 数 の Ｒ ５ で 任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら 選  
択 さ れ 、
Ｒ ５ は 、 ア ル キ ル お よ び － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ Ｎ （ Ｒ ａ ） Ｒ ｂ か ら 選 択 さ れ 、
Ｒ ａ お よ び Ｒ ｂ は 独 立 し て 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 お よ び - Ｃ （ Ｏ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ
、
あ る い は 、 Ｒ ａ お よ び Ｒ ｂ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 Ｏ お よ び  
Ｎ か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ０ ～ ２ 個 の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 任 意 に ア ル キ ル で 置 換 さ  
れ る 、 ４ ～ ６ 員 の ヘ テ ロ シ ク リ ル を 形 成 す る こ と が で き 、
ｎ は 、 ０ お よ び １ か ら 選 択 さ れ る 整 数 で あ る 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ 】
前 記 癌 が 化 学 療 法 抵 抗 性 の 急 性 骨 髄 性 白 血 病 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ 】
前 記 癌 が シ タ ラ ビ ン 耐 性 の 急 性 骨 髄 性 白 血 病 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ 】
前 記 癌 が 急 性 単 球 性 白 血 病 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ５ 】
前 記 癌 が 急 性 リ ン パ 芽 球 性 白 血 病 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ６ 】
前 記 癌 が Ｂ 細 胞 リ ン パ 腫 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ７ 】
前 記 癌 が び ま ん 性 混 合 細 胞 型 リ ン パ 腫 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ８ 】
前 記 癌 が 骨 髄 異 形 成 症 候 群 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ９ 】
前 記 癌 が 原 発 性 滲 出 性 リ ン パ 腫 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
前 記 癌 が 赤 白 血 病 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
前 記 癌 が 慢 性 骨 髄 性 白 血 病 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
前 記 癌 が 慢 性 単 球 性 白 血 病 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
ダ ブ ル ヒ ッ ト び ま ん 性 大 細 胞 型 Ｂ 細 胞 リ ン パ 腫 が 処 置 さ れ 、 ｃ － Ｍ Ｙ Ｃ お よ び Ｂ Ｃ Ｌ ２ で  
の 遺 伝 子 変 化 に よ っ て 特 徴 付 け ら れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
ダ ブ ル ヒ ッ ト び ま ん 性 大 細 胞 型 Ｂ 細 胞 リ ン パ 腫 が 処 置 さ れ 、 ｃ － Ｍ Ｙ Ｃ お よ び Ｂ Ｃ Ｌ ６ で  
の 遺 伝 子 変 化 に よ っ て 特 徴 付 け ら れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
ト リ プ ル ヒ ッ ト び ま ん 性 大 細 胞 型 Ｂ 細 胞 リ ン パ 腫 が 処 置 さ れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組  
成 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
前 記 癌 が 胆 道 癌 ま た は フ ァ ー タ ー 膨 大 部 の 癌 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
前 記 癌 が 非 小 細 胞 肺 癌 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
前 記 癌 が 細 気 管 支 肺 胞 上 皮 癌 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
前 記 癌 が 肝 臓 癌 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
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前 記 癌 が 前 記 卵 巣 の 癌 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
前 記 癌 が 前 記 上 気 道 消 化 管 の 癌 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
前 記 化 合 物 が 、 以 下 ：
【 化 １ ７ 】
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【 化 １ ８ 】
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【 化 １ ９ 】
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【 化 ２ ０ 】



10

20

30

40

50

JP 2021-514395 A5 2022.3.1(7)

【 化 ２ １ 】
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【 化 ２ ２ 】
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【 化 ２ ３ 】

ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ ２ １ の い ず れ か 一 項 に 記 載  
の 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
前 記 化 合 物 が 、
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【 化 ２ ４ 】

ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 １ ～ ２ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 医 薬 組  
成 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
前 記 化 合 物 が 、
【 化 ２ ５ 】

ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 １ ～ ２ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 医 薬 組  
成 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
前 記 化 合 物 が 、
【 化 ２ ６ 】

ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 １ ～ ２ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 医 薬 組  
成 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
前 記 化 合 物 が 、
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【 化 ２ ７ 】

ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 １ ～ ２ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 医 薬 組  
成 物 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
前 記 化 合 物 が 、
【 化 ２ ８ 】

ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 １ ～ ２ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 医 薬 組  
成 物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
前 記 化 合 物 が 、
【 化 ２ ９ 】

ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 １ ～ ２ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 医 薬 組  
成 物 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ６ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ６ ３ 】
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図 ８ に 示 す よ う に 、 化 合 物 １ の 抗 腫 瘍 活 性 は 、 試 験 さ れ た Ｄ Ｌ Ｂ Ｃ Ｌ ＿ １ モ デ ル で 、 ７ ０  
％ 超 の Ｔ Ｇ Ｉ が 観 察 さ れ た 。
  本 発 明 は 、 例 え ば 、 以 下 の 項 目 を 提 供 す る 。
( 項 目 １ )
  対 象 に お け る 、 化 学 療 法 抵 抗 性 の 急 性 骨 髄 性 白 血 病 、 シ タ ラ ビ ン 耐 性 急 性 骨 髄 性 白 血 病  
、 急 性 単 球 性 白 血 病 、 急 性 リ ン パ 芽 球 性 白 血 病 、 Ｂ 細 胞 リ ン パ 腫 、 び ま ん 性 混 合 細 胞 型 リ  
ン パ 腫 、 骨 髄 異 形 成 症 候 群 、 原 発 性 滲 出 性 リ ン パ 腫 、 赤 白 血 病 、 慢 性 骨 髄 性 白 血 病 、 慢 性  
単 球 性 白 血 病 、 ダ ブ ル ヒ ッ ト び ま ん 性 大 細 胞 型 Ｂ 細 胞 リ ン パ 腫 、 ト リ プ ル ヒ ッ ト び ま ん 性  
大 細 胞 型 Ｂ 細 胞 リ ン パ 腫 、 胆 道 癌 ま た は フ ァ ー タ ー 膨 大 部 の 癌 、 非 小 細 胞 肺 癌 、 細 気 管 支  
肺 胞 上 皮 癌 、 肝 臓 癌 、 卵 巣 癌 、 お よ び 上 気 道 消 化 管 の 癌 か ら 選 択 さ れ る 癌 を 治 療 す る 方 法  
で あ っ て 、 以 下 の 構 造 式 ：
【 化 １ ６ 】

で 表 さ れ る 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 の 治 療 有 効 量 を 前 記 対 象 に 投 与 す る こ  
と を 含 み 、 式 中 、
  前 記 環 中 の 前 記 点 線 ［ ． ． ． ］ は 、 任 意 の 安 定 し た 組 み 合 わ せ で 存 在 す る 任 意 の 結 合 を  
表 し 、
  Ｒ １ は 、 水 素 お よ び ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、
  Ｒ ２ は － Ａ － Ｒ ４ で あ り 、
  Ａ は 、 ア リ ー レ ン ま た は 四 置 換 ア リ ー レ ン で あ り 、 前 記 置 換 基 は ハ ロ ゲ ン で あ り 、
  Ｒ ３ は 、 ヒ ド ロ キ シ お よ び ア ミ ノ か ら 選 択 さ れ 、
  Ｒ ４ は 、 一 つ ま た は 複 数 の Ｒ ５ で 任 意 に 置 換 さ れ る ア リ ー ル お よ び ヘ テ ロ ア リ ー ル か ら  
選 択 さ れ 、
  Ｒ ５ は 、 ア ル キ ル お よ び － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ Ｎ （ Ｒ ａ ） Ｒ ｂ か ら 選 択 さ れ 、
  Ｒ ａ お よ び Ｒ ｂ は 独 立 し て 、 水 素 、 ア ル キ ル 、 お よ び - Ｃ （ Ｏ ） ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ
、
  あ る い は 、 Ｒ ａ お よ び Ｒ ｂ は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 Ｏ お よ  
び Ｎ か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ０ ～ ２ 個 の 追 加 の ヘ テ ロ 原 子 を 含 み 、 任 意 に ア ル キ ル で 置 換  
さ れ る 、 ４ ～ ６ 員 の ヘ テ ロ シ ク リ ル を 形 成 す る こ と が で き 、
  ｎ は 、 ０ お よ び １ か ら 選 択 さ れ る 整 数 で あ る 、 方 法 。
( 項 目 ２ )
  前 記 癌 が 化 学 療 法 抵 抗 性 の 急 性 骨 髄 性 白 血 病 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 ３ )
  前 記 癌 が シ タ ラ ビ ン 耐 性 の 急 性 骨 髄 性 白 血 病 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 ４ )
  前 記 癌 が 急 性 単 球 性 白 血 病 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 ５ )
  前 記 癌 が 急 性 リ ン パ 芽 球 性 白 血 病 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 ６ )
  前 記 癌 が Ｂ 細 胞 リ ン パ 腫 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 ７ )
  前 記 癌 が び ま ん 性 混 合 細 胞 型 リ ン パ 腫 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
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( 項 目 ８ )
  前 記 癌 が 骨 髄 異 形 成 症 候 群 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 ９ )
  前 記 癌 が 原 発 性 滲 出 性 リ ン パ 腫 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 １ ０ )
  前 記 癌 が 赤 白 血 病 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 １ １ )
  前 記 癌 が 慢 性 骨 髄 性 白 血 病 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 １ ２ )
  前 記 癌 が 慢 性 単 球 性 白 血 病 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 １ ３ )
  ダ ブ ル ヒ ッ ト び ま ん 性 大 細 胞 型 Ｂ 細 胞 リ ン パ 腫 が 処 置 さ れ 、 ｃ － Ｍ Ｙ Ｃ お よ び Ｂ Ｃ Ｌ ２  
で の 遺 伝 子 変 化 に よ っ て 特 徴 付 け ら れ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 １ ４ )
  ダ ブ ル ヒ ッ ト び ま ん 性 大 細 胞 型 Ｂ 細 胞 リ ン パ 腫 が 処 置 さ れ 、 ｃ － Ｍ Ｙ Ｃ お よ び Ｂ Ｃ Ｌ ６  
で の 遺 伝 子 変 化 に よ っ て 特 徴 付 け ら れ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
  
( 項 目 １ ５ )
  ト リ プ ル ヒ ッ ト び ま ん 性 大 細 胞 型 Ｂ 細 胞 リ ン パ 腫 が 処 置 さ れ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 １ ６ )
  前 記 癌 が 胆 道 癌 ま た は フ ァ ー タ ー 膨 大 部 の 癌 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 １ ７ )
  前 記 癌 が 非 小 細 胞 肺 癌 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 １ ８ )
  前 記 癌 が 細 気 管 支 肺 胞 上 皮 癌 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 １ ９ )
  前 記 癌 が 肝 臓 癌 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 ２ ０ )
  前 記 癌 が 前 記 卵 巣 の 癌 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 ２ １ )
  前 記 癌 が 前 記 上 気 道 消 化 管 の 癌 で あ る 、 項 目 １ に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 ２ ２ )
  前 記 化 合 物 が 、 以 下 ：
【 化 １ ７ 】
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【 化 １ ８ 】
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【 化 １ ９ 】
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【 化 ２ ０ 】
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【 化 ２ １ 】
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【 化 ２ ２ 】
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【 化 ２ ３ 】

ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 か ら 選 択 さ れ る 、 項 目 １ ～ ２ １ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の  
方 法 。
( 項 目 ２ ３ )
  前 記 化 合 物 が 、
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【 化 ２ ４ 】

ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 で あ る 、 項 目 １ ～ ２ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 ２ ４ )
  前 記 化 合 物 が 、
【 化 ２ ５ 】

ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 で あ る 、 項 目 １ ～ ２ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 ２ ５ )
  前 記 化 合 物 が 、
【 化 ２ ６ 】

ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 で あ る 、 項 目 １ ～ ２ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 ２ ６ )
  前 記 化 合 物 が 、
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【 化 ２ ７ 】

ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 で あ る 、 項 目 １ ～ ２ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 ２ ７ )
  前 記 化 合 物 が 、
【 化 ２ ８ 】

ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 で あ る 、 項 目 １ ～ ２ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 方 法 。
( 項 目 ２ ８ )
  前 記 化 合 物 が 、
【 化 ２ ９ 】

ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 可 能 な 塩 で あ る 、 項 目 １ ～ ２ ２ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 方 法 。
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