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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 17年 4月 5日 (2005.4.5)
【 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 】
一 般 式 Ｉ
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

式 中 、
Ｒ １ は 、 Ｈ ま た は Ｈ ｅ ｔ １ で あ り 、
Ｒ ２ は 、 Ｈ 、 Ａ 、 cycloalkyl、 － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｐ － Ｎ （ Ｒ ５ ） ２ 、 － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｐ － Ｏ Ｒ ５

、 － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ａ ｒ ま た は － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ｈ ｅ ｔ で あ り 、
Ｒ ３ は 、 Ｈ 、 Ｈ ａ ｌ 、 Ｏ Ｈ 、 Ｏ Ａ ま た は Ｏ － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ａ ｒ で あ り 、
Ｒ ４ は 、 Ｈ 、 Ａ ま た は － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ａ ｒ で あ り 、
Ｒ ５ は 、 Ｈ ま た は Ａ で あ り 、
Ａ は 、 １ ～ １ ０ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 、 直 鎖 状 ま た は 分 枝 状 ア ル キ ル 基 で あ り 、
Ａ ｒ は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル ま た は ビ フ ェ ニ ル で あ り 、 こ の 各 々 は 、 非 置 換 で あ る か 、 ま
た は Ｈ ａ ｌ 、 Ａ 、 Ｏ Ｒ ５ 、 Ｎ （ Ｒ ５ ） ２ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｎ 、 Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ５ 、 Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ５ ） ２

、 Ｎ Ｒ ５ Ｃ Ｏ Ｒ ５ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ５ ） ２ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｓ Ｏ ２ Ａ 、 Ｃ Ｏ Ｒ ５ 、 Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５

も し く は Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ａ に よ り 単 置 換 も し く は 多 置 換 さ れ て お り 、
cycloalkylは 、 ３ ～ １ ０ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ ル で あ り 、
Ｈ ａ ｌ は 、 Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｂ ｒ ま た は Ｉ で あ り 、
Ｈ ｅ ｔ は 、 ５ ～ １ ０ 員 環 の 、 飽 和 、 不 飽 和 ま た は 芳 香 族 単 環 式 ま た は 二 環 式 複 素 環 式 基 で
あ り 、 こ れ は 、 １ ～ ４ 個 の Ｎ お よ び ／ ま た は １ ～ ４ 個 の Ｓ お よ び ／ ま た は １ ～ ４ 個 の Ｏ 原
子 を 含 む こ と が で き 、 こ こ で 、 複 素 環 式 基 は 、 Ｈ ａ ｌ 、 Ａ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ５ ） ２ ］ ｏ － Ａ ｒ
、 － ［ Ｃ （ Ｒ ５ ） ２ ］ ｏ － cycloalkyl、 Ｏ Ｒ ５ 、 Ｎ （ Ｒ ５ ） ２ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｎ 、 Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ
５ 、 Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ５ ） ２ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｃ Ｏ Ａ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ５ ） ２ 、 Ｎ Ｒ ５ Ｓ Ｏ ２ Ａ 、 Ｃ Ｏ
Ｒ ５ 、 Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５ ま た は Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ａ お よ び ／ ま た は カ ル ボ ニ ル 酸 素 に よ り 単 置 換 、 二
置 換 ま た は 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、
Ｈ ｅ ｔ １ は 、 ５ ～ １ ０ 員 環 の 、 飽 和 、 不 飽 和 ま た は 芳 香 族 単 環 式 、 二 環 式 ま た は 三 環 式 複
素 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 、 少 な く と も １ 個 の Ｎ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 、 複 素 環 式 基 は 、 Ｈ ａ
ｌ 、 Ａ 、 Ｏ Ｒ ５ 、 Ｎ （ Ｒ ５ ） ２ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｎ お よ び ／ ま た は カ ル ボ ニ ル 酸 素 に よ り 単 置
換 、 二 置 換 ま た は 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、
ｎ は 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ 、 ４ 、 ５ 、 ６ 、 ７ ま た は ８ で あ り 、
ｍ は 、 １ ま た は ２ で あ り 、
ｏ は 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、
ｐ は 、 １ 、 ２ 、 ３ 、 ４ 、 ５ 、 ６ 、 ７ ま た は ８ で あ る 、
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で 表 さ れ る 化 合 物 こ れ ら の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ 】
Ｒ ４ が 水 素 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物

。
【 請 求 項 ３ 】
Ｒ ３ が 水 素 で あ る 、 請 求 項 １ ま た は ２ に 記 載 の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物

。
【 請 求 項 ４ 】
Ｒ １ が 、 水 素 、 １ － ア ザ ビ シ ク ロ ［ ２ ． ２ ． ２ ］ オ ク ト － ３ － イ ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ３ － イ
ル 、 ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ま た は １ － メ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル で あ る 、 請 求 項 １ ～ ３
の い ず れ か に 記 載 の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物

。
【 請 求 項 ５ 】
Ｒ ２ が 、 水 素 、 Ａ 、 cycloalkyl、 フ ェ ニ ル 、 ｏ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ン － ３ － イ ル
、 チ エ ン － ２ － イ ル 、 ベ ン ゾ － １ ， ３ － ジ オ キ ソ ー ル － ５ － イ ル 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン －
２ － イ ル 、 ベ ン ゾ チ エ ン － ３ － イ ル 、 メ ト キ シ メ チ ル 、 チ エ ン － ３ － イ ル メ チ ル 、 ６ － メ
ト キ シ － １ Ｈ － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル メ チ ル 、 ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ エ チ ル 、 モ ル ホ リ ン －
４ － イ ル エ チ ル 、 ２ － オ キ ソ ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル エ チ ル 、 （ ４ － メ チ ル ） ピ ペ リ ジ ン －
１ － イ ル エ チ ル ま た は イ ミ ダ ゾ ー ル － １ － イ ル エ チ ル で あ り 、 Ａ が 、 １ ～ １ ０ 個 の 炭 素 原
子 を 有 す る ア ル キ ル で あ り 、 cycloalkylが 、 ３ ～ １ ０ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る シ ク ロ ア ル キ
ル で あ る 、 請 求 項 １ ～ ４ の い ず れ か に 記 載 の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物

。
【 請 求 項 ６ 】
ａ ） ８ － （ １ － ア ザ ビ シ ク ロ ［ ２ ． ２ ． ２ ］ オ ク ト － ３ － イ ル ） － ２ － （ ５ － メ ト キ シ －
１ Ｈ － イ ン ド ー ル － ３ － イ ル メ チ ル ） － ６ Ｈ － オ キ サ ゾ ロ ［ ４ ， ５ － ｅ ］ イ ン ド ー ル ；
ｂ ） ８ － （ １ － メ チ ル ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ２ － プ ロ ピ ル － ６ Ｈ － オ キ サ ゾ ロ ［ ４ ，
５ － ｅ ］ イ ン ド ー ル ；
ｃ ） ８ － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル － ２ － チ オ フ ェ ン － ２ － イ ル メ チ ル － ６ Ｈ － オ キ サ ゾ ロ ［
４ ， ５ － ｅ ］ イ ン ド ー ル ；
ｄ ） ８ － （ １ － ア ザ ビ シ ク ロ ［ ２ ． ２ ． ２ ］ オ ク ト － ３ － イ ル ） － ２ － チ オ フ ェ ン － ２ －
イ ル メ チ ル － ６ Ｈ － オ キ サ ゾ ロ ［ ４ ， ５ － ｅ ］ イ ン ド ー ル ；
ｅ ） ８ － （ １ － ア ザ ビ シ ク ロ ［ ２ ． ２ ． ２ ］ オ ク ト － ３ － イ ル ） － ２ － （ ２ － イ ミ ダ ゾ ー
ル － １ － イ ル エ チ ル ） － ６ Ｈ － オ キ サ ゾ ロ ［ ４ ， ５ － ｅ ］ イ ン ド ー ル ；
ｆ ） ２ － ［ ２ － （ ４ － メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル ） エ チ ル ］ － ６ Ｈ － オ キ サ ゾ ロ ［ ４ ，
５ － ｅ ］ イ ン ド ー ル
で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物 こ れ ら の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る
塩 ま た は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ７ 】
請 求 項 １ ～ ６ の い ず れ か に 記 載 の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物

の 製 造 方 法 で あ っ て 、
式 Ｉ Ｉ
【 化 ２ 】
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は 溶 媒 和 物
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式 中 、 Ｒ １ 、 Ｒ ３ お よ び Ｒ ４ は 、 請 求 項 １ ～ ４ に お い て 定 義 し た 通 り で あ る 、
で 表 さ れ る 化 合 物 を 、 式 Ｉ Ｉ Ｉ
　 Ｈ ２ Ｎ － Ｃ Ｈ ２ － Ｒ ２ 　 　 　 Ｉ Ｉ Ｉ
式 中 、
Ｒ ２ は 、 請 求 項 １ ま た は ５ に お い て 定 義 し た 通 り で あ る 、
で 表 さ れ る 化 合 物 と 、 酸 化 剤 の 存 在 下 で 反 応 さ せ 、 所 望 に よ り 、 基 Ｒ １ ＝ Ｈ を 、 請 求 項 １
ま た は ４ に お い て 定 義 し た 他 の 基 Ｒ １ に 変 換 し 、
お よ び ／ ま た は
得 ら れ た 式 Ｉ で 表 さ れ る 塩 基 を 、 こ の 塩 の １ 種 に 、 酸 で の 処 理 に よ り 変 換 す る
こ と を 特 徴 と す る 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 ８ 】
医 薬 活 性 成 分 と し て の 、 請 求 項 １ ～ ６ の い ず れ か に 記 載 の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物
こ れ ら の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ９ 】
ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー の リ ガ ン ド と し て の 、 請 求 項 １ ～ ６ の い ず れ か に 記
載 の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物 こ れ ら の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 ま た は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
セ ロ ト ニ ン 様 リ ガ ン ド と し て の 、 請 求 項 １ ～ ６ の い ず れ か に 記 載 の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物

こ れ ら の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 ま た は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
請 求 項 １ ～ ６ の い ず れ か に 記 載 の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物 お よ び ／ ま た は こ の 生 理 学 的 に 許
容 し 得 る 塩 ま た は 溶 媒 和 物 の 少 な く と も １ 種 を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 医 薬 製 剤 。
【 請 求 項 １ ２ 】
医 薬 の 製 造 の た め の 、 請 求 項 １ ～ ６ の い ず れ か に 記 載 の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物 お よ び ／ ま
た は こ れ ら の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 ま た は 溶 媒 和 物 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ３ 】
ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー へ の 結 合 に よ り 、 臨 床 像 の 改 善 が 生 じ る 疾 患 の 処 置
の た め の 医 薬 の 製 造 の た め の 、 請 求 項 １ ～ ６ の い ず れ か に 記 載 の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物 お
よ び ／ ま た は こ れ ら の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 ま た は 溶 媒 和 物 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ４ 】
精 神 病 、 統 合 失 調 症 、 抑 う つ 症 、 不 安 状 態 、 痴 呆 、 特 に ア ル ツ ハ イ マ ー 病 お よ び レ ー ヴ ィ
体 痴 呆 、 神 経 退 化 障 害 、 パ ー キ ン ソ ン 病 、 筋 萎 縮 側 索 硬 化 、 ハ ン テ ィ ン グ ト ン 病 、 ツ レ ッ
ト 症 候 群 、 学 習 お よ び 記 憶 拘 束 、 過 食 症 、 神 経 性 食 欲 不 振 ま た は 他 の 摂 食 障 害 、 強 迫 挙 動
、 月 経 前 症 候 群 、 年 齢 に よ り 誘 発 さ れ る 記 憶 障 害 、 ニ コ チ ン 依 存 症 に お け る 離 脱 症 状 の 改
善 、 発 作 ま た は 有 毒 化 合 物 に よ る 脳 損 傷 の 予 防 ま た は 処 置 の た め の 医 薬 の 製 造 の た め の 、
請 求 項 １ ～ ６ の い ず れ か に 記 載 の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物 お よ び ／ ま た は こ れ ら の 生 理 学 的
に 許 容 し 得 る 塩 ま た は 溶 媒 和 物 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ５ 】
過 剰 の 循 環 す る セ ロ ト ニ ン ま た は セ ロ ト ニ ン 作 動 性 機 能 亢 進 に よ り 特 徴 づ け ら れ る 障 害 の
処 置 の た め の 医 薬 の 製 造 の た め の 、 請 求 項 １ ～ ６ の い ず れ か に 記 載 の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合
物 お よ び ／ ま た は こ れ ら の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 溶 媒 和 物 の 使 用 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ０ １
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ０ １ 】
　 本 発 明 は 、 式 Ｉ
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【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

式 中 、
Ｒ １ は 、 Ｈ ま た は Ｈ ｅ ｔ １ で あ り 、
Ｒ ２ は 、 Ｈ 、 Ａ 、 cycloalkyl、 － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｐ － Ｎ （ Ｒ ５ ） ２ 、 － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｐ － Ｏ Ｒ ５

、 － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ａ ｒ ま た は － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ｈ ｅ ｔ で あ り 、
Ｒ ３ は 、 Ｈ 、 Ｈ ａ ｌ 、 Ｏ Ｈ 、 Ｏ Ａ ま た は Ｏ － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ａ ｒ で あ り 、
Ｒ ４ は 、 Ｈ 、 Ａ ま た は － （ Ｃ Ｈ ２ ） ｎ － Ａ ｒ で あ り 、
Ｒ ５ は 、 Ｈ ま た は Ａ で あ り 、
【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ０ ３
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ０ ３ 】
Ｈ ｅ ｔ １ は 、 ５ ～ １ ０ 員 環 の 、 飽 和 、 不 飽 和 ま た は 芳 香 族 単 環 式 、 二 環 式 ま た は 三 環 式 複
素 環 式 基 で あ り 、 こ れ は 、 少 な く と も １ 個 の Ｎ 原 子 を 含 み 、 こ こ で 、 複 素 環 式 基 は 、 Ｈ ａ
ｌ 、 Ａ 、 Ｏ Ｒ ５ 、 Ｎ （ Ｒ ５ ） ２ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｎ お よ び ／ ま た は カ ル ボ ニ ル 酸 素 に よ り 単 置
換 、 二 置 換 ま た は 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、
ｎ は 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ 、 ４ 、 ５ 、 ６ 、 ７ ま た は ８ で あ り 、
ｍ は 、 １ ま た は ２ で あ り 、
ｏ は 、 ０ 、 １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、
ｐ は 、 １ 、 ２ 、 ３ 、 ４ 、 ５ 、 ６ 、 ７ ま た は ８ で あ る 、
で 表 さ れ る ６ Ｈ － オ キ サ ゾ ロ ［ ４ ， ５ － ｅ ］ イ ン ド ー ル 誘 導 体 こ れ ら の 生 理 学 的
に 許 容 し 得 る 塩 溶 媒 和 物 に 関 す る 。
【 手 続 補 正 ４ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ０ ４
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ０ ４ 】
　 本 発 明 は 、 価 値 あ る 特 性 を 有 す る 新 規 な 化 合 物 、 特 に 医 薬 の 製 造 の た め に 用 い る こ と が
で き る 化 合 物 を 見 出 す 目 的 を 有 し て い た 。
　 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物 こ れ ら の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 溶 媒 和 物 は 、 こ
れ ら が 中 枢 神 経 系 に 対 し て 作 用 す る た め 、 良 好 に 耐 容 さ れ 、 価 値 あ る 薬 理 学 的 特 性 を 有 す
る こ と が 見 出 さ れ た 。 こ の 化 合 物 は 、 ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー リ ガ ン ド お よ
び ／ ま た は セ ロ ト ニ ン 作 動 性 (serotonergic)リ ガ ン ド で あ る 。
【 手 続 補 正 ５ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ４
【 補 正 方 法 】 変 更
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【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ４ 】
　 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物 こ れ ら の 塩 溶 媒 和 物 は ま た 、 他 の 医 薬 活 性 成 分 の
製 造 の た め の 中 間 体 と し て 好 適 で あ る 。
　 本 発 明 は 、 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物 こ れ ら の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 酸 付 加 塩 に 関 す
る 。 本 発 明 は ま た 、 こ れ ら の 化 合 物 の 溶 媒 和 物 、 例 え ば 水 和 物 ま た は ア ル コ ラ ー ト に 関 す
る 。
【 手 続 補 正 ６ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ８
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ８ 】
　 本 発 明 は ま た 、 医 薬 活 性 成 分 と し て の 、 請 求 項 １ の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物 こ れ
ら の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 溶 媒 和 物 に 関 す る 。
　 本 発 明 は 、 同 様 に 、 ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー の リ ガ ン ド と し て の 、 請 求 項
１ の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化 合 物 こ れ ら の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 ま た は 溶 媒 和 物 に 関
す る 。
【 手 続 補 正 ７ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ９
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ９ 】
　 本 発 明 は 、 同 様 に 、 セ ロ ト ニ ン 作 動 性 リ ガ ン ド と し て の 、 請 求 項 １ の 式 Ｉ で 表 さ れ る 化
合 物 こ れ ら の 生 理 学 的 に 許 容 し 得 る 塩 ま た は 溶 媒 和 物 に 関 す る 。
　 １ 回 よ り も 多 く 出 現 し 得 る す べ て の 基 、 例 え ば Ａ ま た は Ｈ ａ ｌ に つ い て 、 こ れ ら の 意 味
は 、 互 い に 独 立 し て い る 。
【 手 続 補 正 ８ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ４ ２
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ４ ２ 】
　 本 発 明 は 、 特 に 、 請 求 項 ６ に 記 載 の 化 合 物 こ れ ら の 塩 溶 媒 和 物 に 関 す る
。
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