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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29年9月28日(2017.9.28)

【公表番号】特表2016-530311(P2016-530311A)
【公表日】平成28年9月29日(2016.9.29)
【年通号数】公開・登録公報2016-057
【出願番号】特願2016-542052(P2016-542052)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 405/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/4025   (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  13/12     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ  405/04     　　　　
   Ａ６１Ｋ   31/4025   　　　　
   Ａ６１Ｐ   13/12     　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成29年8月15日(2017.8.15)
【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】
　アトラセンタン・マンデル酸塩。
【請求項２】
　前記塩が、Ｓ－マンデル酸塩である、請求項１に記載の塩。
【請求項３】
　前記塩が、結晶性Ｓ－マンデル酸塩である、請求項１に記載の塩。
【請求項４】
　前記塩が、非晶質Ｓ－マンデル酸塩である、請求項１に記載の塩。
【請求項５】
　アトラセンタンのＳ－マンデル酸塩に対するモル比が、約１：１である、請求項３に記
載の塩。
【請求項６】
　前記塩が、無水塩である、請求項５に記載の塩。
【請求項７】
　前記塩が、溶媒和塩である、請求項５に記載の塩。
【請求項８】
　前記溶媒和塩が、アセトニトリル溶媒和物、エタノール溶媒和物およびピリジン溶媒和
物からなる群から選択される、請求項７に記載の塩。
【請求項９】
　前記塩が、単色Ｋα１照射により約２５℃で測定した場合に５．５±０．２、９．７±
０．２、および１９．４±０．２°２θにピークを含むＸ線粉末回折パターンを有する結
晶性Ｓ－マンデル酸塩である、請求項６に記載の塩。
【請求項１０】
　前記塩が、斜方晶格子形を有する結晶性Ｓ－マンデル酸塩である、請求項６に記載の塩
。
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【請求項１１】
　前記塩が、Ｐ２１２１２１空間群を有する、請求項１０に記載の塩。
【請求項１２】
　前記塩が、それぞれ約９．９５４Å、約１１．０４９Å、および約３０．８６１Åの単
位格子ａ、ｂおよびｃ値を有する請求項１１に記載の塩。
【請求項１３】
　アトラセンタンのＳ－マンデル酸塩に対するモル比が、約２：１である、請求項３に記
載の塩。
【請求項１４】
　前記塩が、水和塩である、請求項１３に記載の塩。
【請求項１５】
　前記塩が、単色Ｋα１照射により約２５℃で測定した場合に４．５±０．２、８．６±
０．２、および１８．１±０．２°２θにピークを含むＸ線粉末回折パターンを有する結
晶性Ｓ－マンデル酸塩である、請求項１４に記載の塩。
【請求項１６】
　前記塩が、Ｒ－マンデル酸塩である、請求項１に記載の塩。
【請求項１７】
　前記塩が、結晶性Ｒ－マンデル酸塩である、請求項１６に記載の塩。
【請求項１８】
　前記塩が、非晶質Ｒ－マンデル酸塩である、請求項１６に記載の塩。
【請求項１９】
　アトラセンタンのＲ－マンデル酸塩に対するモル比が、約１：１である、請求項１７に
記載の塩。
【請求項２０】
　前記塩が、無水塩である、請求項１９に記載の塩。
【請求項２１】
　前記塩が、単色Ｋα１照射により約２５℃で測定した場合に５．７±０．２、１１．８
±０．２、および２０．９±０．２°２θにピークを含むＸ線粉末回折パターンを有する
結晶性Ｒ－マンデル酸塩である、請求項２０に記載の塩。
【請求項２２】
　（ａ）アトラセンタンをマンデル酸含有溶媒と接触させて、アトラセンタン・マンデル
酸塩を含む混合物を形成する工程；および
　（ｂ）前記混合物から前記アトラセンタン・マンデル酸塩を単離する工程
を含む方法によって製造されるアトラセンタン・マンデル酸塩であって、
　前記単離塩が無水結晶性塩である、
　アトラセンタン・マンデル酸塩。
【請求項２３】
　前記マンデル酸が、Ｓ－マンデル酸である、請求項２２に記載の塩。
【請求項２４】
　前記マンデル酸が、Ｒ－マンデル酸である、請求項２２に記載の塩。
【請求項２５】
　前記接触段階でのＳ－マンデル酸のアトラセンタンに対するモル比が、少なくとも約１
：１である、請求項２３に記載の塩。
【請求項２６】
　前記溶媒が、水を含む、請求項２３に記載の塩。
【請求項２７】
　前記溶媒が、メタノールを含む、請求項２３に記載の塩。
【請求項２８】
　前記溶媒が、水およびメタノールを含む、請求項２３に記載の塩。
【請求項２９】
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　前記溶媒が、アセトニトリル、エタノールおよびピリジンからなる群から選択される少
なくとも一つの要素を含む、請求項２３に記載の塩。
【請求項３０】
　請求項１から２９のいずれか１項に記載のアトラセンタン・マンデル酸塩および医薬と
して許容される担体を含む医薬組成物。
【請求項３１】
　前記組成物が、アトラセンタン親化合物当量基準で約０．２５ｍｇから約１．２５ｍｇ
の前記塩を含む、請求項３０に記載の組成物。
【請求項３２】
　治療上有効量の請求項１から２９のいずれか１項に記載のアトラセンタン・マンデル酸
塩を含む、腎症にかかりやすいかまたは患っているヒト対象者での腎症を治療するための
医薬組成物。
【請求項３３】
　治療上有効量の請求項１から２９のいずれか１項に記載のアトラセンタン・マンデル酸
塩を含む、慢性腎疾患にかかりやすいかまたは患っているヒト対象者での慢性腎疾患を治
療するための医薬組成物。
【請求項３４】
　治療上有効量の請求項１から２９のいずれか１項に記載のアトラセンタン・マンデル酸
塩を含む、慢性腎疾患を患うもしくはその疾患にかかりやすいヒト対象者での尿中アルブ
ミン／クレアチニン比を低下させるための医薬組成物。
【請求項３５】
　治療上有効量の請求項１から２９のいずれか１項に記載のアトラセンタン・マンデル酸
塩を含む、慢性腎疾患を患うもしくはその疾患にかかりやすいヒト対象者での血清クレア
チニン濃度の上昇速度を低下させるための医薬組成物。
【請求項３６】
　前記塩の量が、アトラセンタン親化合物当量基準で約０．２５ｍｇ／日から約１．２５
ｍｇ／日である、請求項３２から３５のいずれか１項に記載の医薬組成物。
【請求項３７】
　（ａ）アトラセンタンをマンデル酸含有溶媒と接触させて、アトラセンタン・マンデル
酸塩を含む混合物を形成する工程；および
　（ｂ）前記混合物から前記アトラセンタン・マンデル酸塩を単離する工程
を含む、アトラセンタン・マンデル酸塩の製造方法であって、
　前記単離塩が無水結晶性塩である、
　アトラセンタン・マンデル酸塩の製造方法。
【請求項３８】
　前記マンデル酸が、Ｓ－マンデル酸である、請求項３７に記載の方法。
【請求項３９】
　前記マンデル酸が、Ｒ－マンデル酸である、請求項３７に記載の方法。
【請求項４０】
　前記接触段階でのＳ－マンデル酸のアトラセンタンに対するモル比が、少なくとも約１
：１である、請求項３８に記載の方法。
【請求項４１】
　前記溶媒が、水を含む、請求項３８に記載の方法。
【請求項４２】
　前記溶媒が、メタノールを含む、請求項３８に記載の方法。
【請求項４３】
　前記溶媒が、水およびメタノールを含む、請求項３８に記載の方法。
【請求項４４】
　前記溶媒が、アセトニトリル、エタノールおよびピリジンからなる群から選択される少
なくとも一つの要素を含む、請求項３８に記載の方法。
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