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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 19年 8月 15日 (2007.8.15)
【 手 続 補 正 １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 特 許 請 求 の 範 囲
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
　 　 【 請 求 項 １ 】 　 下 記 結 合 さ れ た 抗 増 殖 性 医 薬 の 残 基 が そ の 医 薬 の 不 活 性 な 形 に あ り 、
そ れ が 、 高 め ら れ た ホ ス ホ リ パ ー ゼ 活 性 を 有 す る 細 胞 お よ び 組 織 に お い て 選 択 的 に 活 性 化
さ れ る 、 一 般 式 Ｉ
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ １ は ２ ～ ３ ０ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 飽 和 ま た は 不 飽 和 、 直 鎖 ま た は 分 枝 鎖 、 置
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換 さ れ た ま た は 置 換 さ れ て い な い 炭 化 水 素 鎖 で あ り ； Ｒ ２ は Ｈ ま た は 燐 脂 質 頭 部 基 （ ｈ ｅ
ａ ｄ 　 ｇ ｒ ｏ ｕ ｐ ） で あ り ； Ｚ は 、 環 式 要 素 を 含 む こ と が 出 来 そ し て 場 合 に よ り 酸 素 お よ
び 硫 黄 原 子 か ら 選 ば れ た １ つ ま た は そ れ 以 上 の 原 子 に よ り 遮 断 さ れ て い る 、 ２ ～ １ ５ 個 の
炭 素 原 子 を 有 す る 、 飽 和 ま た は 不 飽 和 、 直 鎖 ま た は 分 枝 鎖 、 置 換 さ れ た ま た は 置 換 さ れ て
い な い 炭 化 水 素 鎖 で あ り ； Ｘ は 直 接 共 有 結 合 で あ る か 、 ま た は Ｏ 、 Ｓ 、 Ｎ Ｈ お よ び Ｃ （ Ｏ
） 基 か ら な る 群 か ら 選 ば れ ； そ し て Ｄ は 抗 増 殖 性 医 薬 の 残 基 で あ る ） の ま た は そ の
医 薬 的 に 許 容 出 来 る 塩 。
　 　 【 請 求 項 ２ 】 　 抗 増 殖 性 医 薬 が メ ト ト レ キ サ ー ト ま た は そ の 医 薬 的 に 許 容 出 来 る 誘 導
体 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 ３ 】 　 抗 増 殖 性 医 薬 が ２ ’ － デ オ キ シ － ５ － フ ル オ ロ ウ リ ジ ン お よ び そ の 医
薬 的 に 許 容 出 来 る 誘 導 体 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 ４ 】 　 一 般 式 Ｉ の 燐 脂 質 の ｓ ｎ － ２ 位 置 で の エ ス テ ル 結 合 が ホ ス ホ リ パ ー ゼ
に よ り 開 裂 可 能 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 ５ 】 　 前 記 ホ ス ホ リ パ ー ゼ が ホ ス ホ リ パ ー ゼ Ａ 2 （ Ｐ Ｌ Ａ 2 ） で あ る 、 請 求 項
４ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 ６ 】 　 Ｒ １ が ５ ～ ２ ０ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 炭 化 水 素 鎖 で あ る 、 請 求 項 １ に
記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 ７ 】 　 Ｒ １ が １ ５ ま た は １ ７ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 炭 化 水 素 鎖 で あ る 、 請 求
項 １ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 ８ 】 　 Ｒ ２ が コ リ ン 、 エ タ ノ ー ル ア ミ ン 、 イ ノ シ ト ー ル お よ び セ リ ン か ら な
る 群 か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 ９ 】 　 １ － ス テ ア ロ イ ル － ２ － 〔 ３ － （ α － Ｍ Ｔ Ｘ ア ミ ド ） － プ ロ パ ノ イ ル
〕 － ｓ ｎ － グ リ セ ロ － ３ － ホ ス フ ァ チ ジ ル コ リ ン 、
　 １ － ス テ ア ロ イ ル － ２ － 〔 ３ － （ γ － ド デ シ レ ー ト － α － Ｍ Ｔ Ｘ ア ミ ド ） － プ ロ パ ノ イ
ル 〕 － ｓ ｎ － グ リ セ ロ － ３ － ホ ス フ ァ チ ジ ル コ リ ン 、
　 １ － ス テ ア ロ イ ル － ２ － 〔 ４ － （ α － Ｍ Ｔ Ｘ ア ミ ド ） － ブ タ ノ イ ル 〕 － ｓ ｎ － グ リ セ ロ
－ ３ － ホ ス フ ァ チ ジ ル コ リ ン 、
　 １ － ス テ ア ロ イ ル － ２ － 〔 ６ － （ α － Ｍ Ｔ Ｘ ア ミ ド ） － ヘ キ サ ノ イ ル 〕 － ｓ ｎ － グ リ セ
ロ － ３ － ホ ス フ ァ チ ジ ル コ リ ン 、
　 １ － ス テ ア ロ イ ル － ２ － 〔 ８ － （ α － Ｍ Ｔ Ｘ ア ミ ド ） － オ ク タ ノ イ ル 〕 － ｓ ｎ － グ リ セ
ロ － ３ － ホ ス フ ァ チ ジ ル コ リ ン 、
　 １ － ス テ ア ロ イ ル － ２ － 〔 ８ － （ γ － ド デ シ レ ー ト － α － Ｍ Ｔ Ｘ ア ミ ド ） － オ ク タ ノ イ
ル 〕 － ｓ ｎ － グ リ セ ロ － ３ － ホ ス フ ァ チ ジ ル コ リ ン 、
　 １ － ス テ ア ロ イ ル － ２ － 〔 ３ － （ α － ド デ シ レ ー ト － γ － Ｍ Ｔ Ｘ ア ミ ド ） － プ ロ パ ノ イ
ル 〕 － ｓ ｎ － グ リ セ ロ － ３ － ホ ス フ ァ チ ジ ル コ リ ン 、
　 １ － ス テ ア ロ イ ル － ２ － 〔 ５ ” ’ － （ ２ ” － デ オ キ シ － ５ ’ － フ ル オ ロ ウ リ ジ ン － ５ ”
－ ） － ３ ” ’ ， ３ ” ’ － ジ メ チ ル 〕 － グ ル タ ロ イ ル － １ ” ’ － ｓ ｎ － グ リ セ ロ － ３ － ホ ス
フ ァ チ ジ ル コ リ ン 、
か ら な る 群 か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 １ ０ 】 　 １ － ス テ ア ロ イ ル － ２ － 〔 ３ － （ α － Ｍ Ｔ Ｘ ア ミ ド ） － プ ロ パ ノ イ
ル 〕 － ｓ ｎ － グ リ セ ロ － ３ － ホ ス フ ァ チ ジ ル コ リ ン で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 １ １ 】 　 １ － ス テ ア ロ イ ル － ２ － 〔 ３ － （ α － ド デ シ レ ー ト － γ － Ｍ Ｔ Ｘ ア
ミ ド ） － プ ロ パ ノ イ ル 〕 － ｓ ｎ － グ リ セ ロ － ３ － ホ ス フ ァ チ ジ ル コ リ ン で あ る 、 請 求 項 １
に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 １ ２ 】 　 活 性 成 分 と し て 、 請 求 項 １ ～ １ １ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 一 般 式 Ｉ
の お よ び 医 薬 的 に 許 容 る 担 体 を 含 む 、 医 薬 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ３ 】 　 追 加 の 抗 新 生 物 （ 腫 瘍 ） 剤 を さ ら に 含 む 、 請 求 項 １ ２ に 記 載 の 医 薬
組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ４ 】 　 経 口 、 経 眼 球 、 経 鼻 、 非 経 口 、 局 所 ま た は 経 直 腸 の 投 与 の た め に 適
し て い る 、 請 求 項 １ ２ ま た は １ ３ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
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　 　 【 請 求 項 １ ５ 】 　 経 口 投 与 、 静 脈 内 投 与 又 は 局 所 投 与 の た め に 適 し て い る 、 請 求 項 １
２ ま た は １ ３ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ６ 】 　 溶 液 、 懸 濁 液 、 カ プ セ ル 、 錠 剤 、 エ ー ロ ゾ ル 、 ゲ ル 、 軟 膏 ま た は 坐
薬 の 形 に あ る 、 請 求 項 １ ２ ま た は １ ３ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ７ 】 　 医 薬 品 の 製 造 の た め 、 請 求 項 １ ～ １ １ の い ず れ か １ 項 に 定 義 さ れ
た と お り の の 使 用 。
　 　 【 請 求 項 １ ８ 】 　 炎 症 の 症 状 に 関 連 す る 病 気 ま た は 障 害 を 治 療 す る た め の 、

。
　 　 【 請 求 項 １ ９ 】 　 炎 症 の 症 状 に 関 連 す る 前 記 病 気 ま た は 障 害 が 、 肉 芽 腫 性 疾 患 、 関 節
炎 、 慢 性 関 節 リ ウ マ チ 、 多 発 性 硬 化 症 、 全 身 性 硬 化 症 、 ぜ ん 息 、 乾 癬 、 全 身 性 エ リ ト マ ト
ー デ ス 、 炎 症 性 腸 症 候 群 及 び 片 頭 痛 か ら な る 群 か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 １ ８ に 記 載 の

。
　 　 【 請 求 項 ２ ０ 】 　 退 化 性 ま た は 萎 縮 性 症 状 に 関 連 す る 病 気 ま た は 障 害 を 治 療 す る た め
の 、 。
　 　 【 請 求 項 ２ １ 】 　 退 化 性 又 は 萎 縮 性 症 状 に 関 連 す 気 又 は 障 害 が 中 枢 神 経 系 ま
た は 末 梢 神 経 系 の 病 気 又 は 障 害 で あ る 、 請 求 項 ２ ０ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 ２ ２ 】 　 退 化 性 ま た は 萎 縮 性 症 状 に 関 連 す 気 ま た は 障 害 が 、

　 　 【 請 求 項 ２ ３ 】 　

　 　 【 請 求 項 ２ ４ 】 　

　 　 【 請 求 項 ２ ５ 】 　 非 制 御 細 胞 増 殖 に 関 連 す る 前 記 病 気 ま た は 障 害 が 新 生 物 （ 腫 瘍 ） 増
殖 で あ る 、
　 　 【 請 求 項 ２ ６ 】 　 前 記 新 生 物 （ 腫 瘍 ） 増 殖 が 原 発 性 （ 一 次 ） ま た は 続 発 性 （ 二 次 ） 腫
瘍 で あ る 、
　 　 【 請 求 項 ２ ７ 】 　 前 記 新 生 物 （ 腫 瘍 ） 増 殖 が 医 薬 耐 性 腫 瘍 で あ る 、

　 　 【 請 求 項 ２ ８ 】 　 前 記 新 生 物 （ 腫 瘍 ） 増 殖 が メ ト ト レ キ サ ー ト 耐 性 腫 瘍 で あ る 、

　 　 【 請 求 項 ２ ９ 】 　

　 　 【 請 求 項 ３ ０ 】 　 非 制 御 細 胞 増 殖 に 関 連 す る 前 記 病 気 ま た は 障 害 が 乾 癬 、 リ ン パ 性 白
血 病 、 骨 髄 性 白 血 病 、 バ ー キ ッ ト リ ン パ 腫 、 非 ホ ジ キ ン リ ン パ 腫 、 菌 状 息 肉 種 、 骨 肉 種 、
胞 状 奇 胎 、 破 壊 性 絨 毛 腺 腫 お よ び 絨 毛 癌 を 含 む 栄 養 膜 疾 患 、 頭 部 、 頸 部 、 胸 部 （ 乳 房
） 、 肝 臓 、 肺 、 結 腸 、 卵 巣 、 子 宮 頸 部 、 尿 路 、 膀 胱 、 前 立 腺 、 膵 臓 、 皮 膚 、 胃 腸 管 お よ び
口 腔 咽 頭 部 、 の 癌 か ら な る 群 か ら 選 ば れ る 、
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前 記 る 病

医 薬 組 成 物
前 記 る 病 自 己 免

疫 、 脳 血 管 系 又 は 神 経 退 化 性 の 病 気 又 は 障 害 か ら な る 群 か ら 選 ば れ る 、 請 求 項 ２ ０ に 記 載
の 医 薬 組 成 物 。

前 記 自 己 免 疫 、 脳 血 管 系 又 は 神 経 退 化 性 の 病 気 又 は 障 害 が 、 特 発 性
痴 呆 、 血 管 性 痴 呆 、 多 梗 塞 痴 呆 、 外 傷 性 痴 呆 、 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 、 ピ ッ ク 病 、 ハ ン チ ン ト
ン 病 、 麻 痺 性 痴 呆 、 パ ー キ ン ソ ン 病 、 糖 尿 病 性 神 経 障 害 、 筋 萎 縮 性 側 索 硬 化 症 、 視 神 経 の
虚 血 、 老 齢 関 連 筋 肉 退 化 、 発 作 お よ び 外 傷 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 ２ ２ に 記 載
の 医 薬 組 成 物 。

非 制 御 細 胞 増 殖 に 関 連 す る 病 気 ま た は 障 害 を 治 療 す る た め の 、 請 求
項 １ ２ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。

請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。

請 求 項 ２ ５ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
請 求 項 ２ ５ に 記 載

の 医 薬 組 成 物 。
請 求

項 ２ ５ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
前 記 新 生 物 （ 腫 瘍 ） 増 殖 が 複 合 医 薬 耐 性 腫 瘍 で あ る 、 請 求 項 ２ ５ に

記 載 の 医 薬 組 成 物 。

及 び

請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
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