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   Ａ６１Ｐ   9/00     (2006.01)
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   Ａ６１Ｐ  29/00     (2006.01)
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   Ａ６１Ｐ   1/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/16     (2006.01)
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【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 295/18    ＣＳＰＡ
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   Ａ６１Ｐ  43/00    １１１　
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   Ａ６１Ｐ   9/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/04    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/12    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/10    １０３　
   Ａ６１Ｐ  29/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  11/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/04    　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/16    　　　　
   Ａ６１Ｐ  17/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １０５　
   Ａ６１Ｐ  35/00    　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成22年6月1日(2010.6.1)
【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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　一般式（Ｉ）の化合物ならびにその治療上許容される塩もしくは溶媒和物：
【化１】

〔式中：
　Ｒ１はハロゲン、ＣＮまたはＮＯ２を表し、
　Ｒ２は水素またはハロゲンを表し、
　ｎは１または２を表し、
　Ｒ３は、１つ以上のハロゲンもしくはＣ１－Ｃ６アルキルによって置換されたフェニル
；またはシクロヘキシルを表す〕。
【請求項２】
　Ｒ１がハロゲンであり、Ｒ２が水素であり、ｎが１であり、Ｒ３が１つ以上のハロゲン
もしくはＣ１－Ｃ６アルキルによって置換されたフェニルである、請求項１に記載の化合
物。
【請求項３】
　Ｒ１がシアノであり、Ｒ２が水素であり、ｎが１であり、Ｒ３が１つ以上のハロゲンも
しくはＣ１－Ｃ６アルキルによって置換されたフェニルである、請求項１に記載の化合物
。
【請求項４】
　Ｒ１がハロゲンであり、Ｒ２が水素であり、ｎが１であり、Ｒ３がシクロヘキシルであ
る、請求項１に記載の化合物。
【請求項５】
　Ｒ１がシアノであり、Ｒ２が水素であり、ｎが１であり、Ｒ３がシクロヘキシルである
、請求項１に記載の化合物。
【請求項６】
　３－（２－クロロ－フェニル）－１－［４－（４－フルオロ－ベンジル）－ピペラジン
－１－イル］－プロペノン；
　１－［４－（４－フルオロ－ベンジル）－ピペラジン－１－イル］－３－（２－フルオ
ロ－フェニル）－プロペノン；
　３－（２－ブロモ－フェニル）－１－［４－（４－フルオロ－ベンジル）－ピペラジン
－１－イル］－プロペノン；
　３－（２－クロロ－フェニル）－１－［４－（４－メチル－ベンジル）－ピペラジン－
１－イル］－プロペノン；
　３－（２，６－ジフルオロ－フェニル）－１－［４－（４－フルオロ－ベンジル）－ピ
ペラジン－１－イル］－プロペノン；
　３－（２，６－ジフルオロ－フェニル）－１－［４－（４－メチル－ベンジル）－ピペ
ラジン－１－イル］－プロペノン；
　３－（２，６－ジフルオロ－フェニル）－１－［４－（３，４－ジメチル－ベンジル）
－ピペラジン－１－イル］－プロペノン；
　１－［４－（３，４－ジフルオロ－ベンジル）－ピペラジン－１－イル］－３－（２，
６－ジフルオロ－フェニル）－プロペノン；
　１－［４－（４－クロロ－ベンジル）－ピペラジン－１－イル］－３－（２，６－ジフ
ルオロ－フェニル）－プロペノン；
　３－（２，６－ジフルオロ－フェニル）－１－［４－（３－メチル－ベンジル）－ピペ
ラジン－１－イル］－プロペノン；
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　１－［４－（３－クロロ－ベンジル）－ピペラジン－１－イル］－３－（２，６－ジフ
ルオロ－フェニル）－プロペノン；
　３－（２，６－ジフルオロ－フェニル）－１－［４－（２－メチル－ベンジル）－ピペ
ラジン－１－イル］－プロペノン；
　３－（２－クロロ－フェニル）－１－［４－（３－メチル－ベンジル）－ピペラジン－
１－イル］－プロペノン；
　１－［４－（４－クロロ－ベンジル）－ピペラジン－１－イル］－３－（２－クロロ－
フェニル）－プロペノン；
　３－（２－クロロ－フェニル）－１－［４－（２－フルオロ－ベンジル）－ピペラジン
－１－イル］－プロペノン；
　３－（２－クロロ－フェニル）－１－［４－（２－メチル－ベンジル）－ピペラジン－
１－イル］－プロペノン；
　１－［４－（２－クロロ－ベンジル）－ピペラジン－１－イル］－３－（２－クロロ－
フェニル）－プロペノン；
　３－（２－クロロ－フェニル）－１－［４－（３－フルオロ－ベンジル）－ピペラジン
－１－イル］－プロペノン；
　１－［４－（３－クロロ－ベンジル）－ピペラジン－１－イル］－３－（２－クロロ－
フェニル）－プロペノン；
　３－（２－クロロ－フェニル）－１－［４－（２，３－ジフルオロ－ベンジル）－ピペ
ラジン－１－イル］－プロペノン；
　３－（２－クロロ－フェニル）－１－［４－（３，４－ジフルオロ－ベンジル）－ピペ
ラジン－１－イル］－プロペノン；
　３－（２，６－ジフルオロ－フェニル）－１－［４－（２－フルオロ－ベンジル）－ピ
ペラジン－１－イル］－プロペノン；
　１－［４－（２－フルオロ－ベンジル）－ピペラジン－１－イル］－３－（２－ニトロ
－フェニル）－プロペノン；
　１－（４－シクロヘキシルメチル－ピペラジン－１－イル）－３－（２，６－ジフルオ
ロ－フェニル）－プロペノン；
　２－［３－（４－シクロヘキシルメチル－ピペラジン－１－イル）－３－オキソ－プロ
ペニル］－ベンゾニトリル；
　１－（４－シクロヘキシルメチル－ピペラジン－１－イル）－３－（２－ニトロ－フェ
ニル）－プロペノン；
　１－（４－シクロヘキシルメチル－ピペラジン－１－イル）－３－（２－フルオロ－フ
ェニル）－プロペノン；
　３－（２－クロロ－フェニル）－１－（４－シクロヘキシルメチル－ピペラジン－１－
イル）－プロペノン；
　１－［４－（４－フルオロ－ベンジル）－ピペラジン－１－イル］－３－（２－ニトロ
－フェニル）－プロペノン；
　１－［４－（４－メチル－ベンジル）－ピペラジン－１－イル］－３－（２－ニトロ－
フェニル）－プロペノン；
　１－［４－（３，４－ジフルオロ－ベンジル）－ピペラジン－１－イル］－３－（２－
ニトロ－フェニル）－プロペノン；
　１－［４－（４－クロロ－ベンジル）－ピペラジン－１－イル］－３－（２－ニトロ－
フェニル）－プロペノン；
　１－［４－（３－メチル－ベンジル）－ピペラジン－１－イル］－３－（２－ニトロ－
フェニル）－プロペノン；
　１－［４－（２，６－ジメチル－ベンジル）－ピペラジン－１－イル］－３－（２－ニ
トロ－フェニル）－プロペノン；
　３－（２，６－ジフルオロ－フェニル）－１－（４－フェネチル－ピペラジン－１－イ
ル）－プロペノン；
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　３－（２－クロロ－フェニル）－１－（４－フェネチル－ピペラジン－１－イル）－プ
ロペノン；
　３－（２－クロロ－フェニル）－１－｛４－［２－（４－フルオロ－フェニル）－エチ
ル］－ピペラジン－１－イル｝－プロペノン；
ならびにその治療上許容される塩および溶媒和物
から選択される、請求項１に記載の化合物。
【請求項７】
　薬物として用いるための、請求項１～６のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項８】
　請求項１～６のいずれか一項に記載の一般式（Ｉ）の化合物を製造する方法であって、
一般式（ＩＩ）：
【化２】

〔式中、Ｒ１およびＲ２は、請求項１に記載の一般式（Ｉ）の説明のとおりに定義され、
Ｘは、塩素などの脱離基を表すことができ、あるいはＸはヒドロキシルを表すことができ
る〕
の中間体と、一般式（ＩＩＩ）：

【化３】

〔式中、Ｐ１は保護基を表す〕
のアミンとを縮合することを含んでなり、得られた一般式（ＩＶ）：
【化４】

〔式中、Ｒ１、Ｒ２およびＰ１は上記のとおりに定義される〕
の中間体から、一般式Ｒ３（ＣＨ２）ｎＹ〔式中、Ｒ３は、上記の説明のとおりに定義さ
れ、Ｙは、例えば、Ｃｌ、Ｂｒ、Ｉ、ＯＳＯ２ＣＨ３、ＯＳＯ２ＣＦ３またはＯ－トシル
などの脱離基を表す〕の試薬を用いた、あるいは式Ｒ３－（ＣＨ２）ｎ－１－ＣＨＯ〔式
中、Ｒ３およびｎは上記のとおりに定義される〕のアルデヒドを用いた、アミンの脱保護
および反応の後に一般式（Ｉ）の化合物が得られる、方法。
【請求項９】
　請求項１～６のいずれか一項に記載の一般式（Ｉ）の化合物を製造する方法であって、
一般式（ＩＩ）：
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【化５】

〔式中、Ｒ１、Ｒ２およびＸは上記のとおりに定義される〕
の中間体と、一般式（Ｖ）：
【化６】

〔式中、ｎおよびＲ３は上記のとおりに定義される〕
のアミンを縮合させて一般式（Ｉ）の化合物を得ることを含んでなる、方法。
【請求項１０】
　活性成分として請求項１～６のいずれか一項に記載の少なくとも１種の化合物を、薬学
上許容されるビヒクルと組み合わせて含んでなる、医薬組成物。
【請求項１１】
　請求項１～６のいずれか一項に記載の化合物を含んでなる、トロンビン－受容体拮抗薬
。
【請求項１２】
　請求項１～６のいずれか一項に記載の化合物を含んでなる、ＰＡＲ－１（プロテアーゼ
活性化受容体－１）の活性化に関連する障害の治療的および／または予防的処置用の医薬
組成物。
【請求項１３】
　請求項１～６のいずれか一項に記載の化合物を含んでなる、血小板凝集抑制薬。
【請求項１４】
　請求項１～６のいずれか一項に記載の化合物を含んでなる、動脈および/または静脈血
栓症の治療的および／または予防的処置用の医薬組成物。
【請求項１５】
　請求項１～６のいずれか一項に記載の化合物を含んでなる、安定狭心症、心拍障害、脳
血管障害、心不全、高血圧症または心筋梗塞の治療的および／または予防的処置用の医薬
組成物。
【請求項１６】
　請求項１～６のいずれか一項に記載の化合物を含んでなる、心房細動および心筋リモデ
リングの治療的および／または予防的処置用の医薬組成物。
【請求項１７】
　請求項１～６のいずれか一項に記載の化合物を含んでなる、急性冠症候群の治療的およ
び／または予防的処置用の医薬組成物。
【請求項１８】
　請求項１～６のいずれか一項に記載の化合物を含んでなる、平滑筋細胞の増殖（再狭窄
）を抑制するための医薬組成物。
【請求項１９】
　請求項１～６のいずれか一項に記載の化合物を含んでなる、炎症性障害、肺疾患、胃腸
疾患、慢性肝疾患患者における繊維症の発症または皮膚疾患の治療的および／または予防
的処置用の医薬組成物。
【請求項２０】
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　請求項１～６のいずれか一項に記載の化合物を含んでなる、内皮細胞、繊維芽細胞、心
臓繊維芽細胞、グリア細胞、平滑筋細胞または癌細胞の増殖の治療的および／または予防
的処置のための医薬組成物。
【請求項２１】
　請求項１～６のいずれか一項に記載の少なくとも１種の化合物と、心血管療法において
同時に、別個にまたは徐放的に用いる併用製品としてのもう１つの心血管薬とを含む、製
品。
【請求項２２】
　もう１つの心血管薬が、アスピリン、クロピドグレル、チクロピジン、アブシキマブ、
チロフィバンまたはエプチフィバチドなどの血小板凝集抑制薬である、請求項２０に記載
の製品。
【請求項２３】
　ＰＡＲ１拮抗薬を含んでなる、心房細動の治療的および／または予防的処置用の医薬組
成物。
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