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【 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 】
　 式 (IA)又 は 式 (IB)：



【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
　 mは 、 0、 1又 は 2で あ り ；
　 R 1 は 、 ビ ニ ル 又 は エ チ ル で あ り ；
　 R 2 は 、 1個 又 は 2個 の 塩 基 性 窒 素 原 子 を 含 み 、 環 炭 素 原 子 を 介 し て 結 合 し て い る 、 場 合 に
よ り 置 換 さ れ て い て も よ い 単 環 式 又 は 二 環 式 の 非 芳 香 族 基 で あ り ；
　 R 3 は 、 H又 は OHで あ る ]
で 表 さ れ る 化 合 物 又 は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 誘 導 体 を 調 製 す る 方 法 で あ っ て 、
　 式 (IIA)又 は 式 (IIB)：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、
　 Yは 、 水 素 又 は ヒ ド ロ キ シ 保 護 基 で あ り ；
　 R 1 A 及 び R 3 A は 、 式 (IA)及 び 式 (IB)に 関 し て 定 義 し た R 1 及 び R 3 で あ る か 、 又 は R 1 及 び R 3 に
変 換 可 能 な 基 で あ り ；
　 R L は 、 脱 離 基 で あ る か 、 又 は OH若 し く は NH 2 で あ る ]
で 表 さ れ る 化 合 物 を 、 相 間 移 動 触 媒 系 中 で 、 式 (III)：
　 　 　 Ｒ 2 A -(Ｃ Ｈ 2 ) m -Ｓ Ｈ 　 　 　 　 　 (III)
[式 中 、
　 R 2 A は 、 式 (IA)及 び 式 (IB)に 関 し て 定 義 し た R 2 で あ る か 、 又 は R 2 に 変 換 可 能 な 基 で あ り
；
　 mは 、 式 (IA)及 び 式 (IB)に 関 し て 定 義 し た と お り で あ る ]
で 表 さ れ る チ オ ー ル 化 合 物 と 反 応 さ せ る こ と ；
並 び に そ の 後 、 必 要 な 場 合 又 は 望 ま し い 場 合 に は 、
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　 Yを 水 素 に 変 換 す る こ と 、
　 R 1 A 基 、 R 2 A 基 又 は R 3 A 基 を R 1 基 、 R 2 基 又 は R 3 基 に 変 換 す る こ と 、 及 び /又 は
　 R 1 基 、 R 2 基 又 は R 3 基 を 別 の R 1 基 、 R 2 基 又 は R 3 基 に 変 換 す る こ と
を 含 む 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 ２ 】
　 mが 、 0又 は 1で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ 】
　 R 2 が 、 場 合 に よ り ア ル キ ル で 置 換 さ れ て い て も よ い ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]オ ク チ ル で あ
る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ４ 】
　 R L が 、 4-CH 3 C 6 H 4 SO 2 O(ト シ ラ ー ト )、 CH 3 SO 2 O(メ シ ラ ー ト )、 F 3 CSO 2 O、 I、 Br及 び Clか ら
選 択 さ れ る 脱 離 基 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ５ 】
　 前 記 相 間 移 動 触 媒 系 が 、 式 (IIA)又 は 式 (IIB)で 表 さ れ る 化 合 物 と 相 間 移 動 触 媒 を 有 機 溶
媒 に 加 え た 溶 液 、 式 (III)で 表 さ れ る チ オ ー ル 化 合 物 の 酸 性 水 溶 液 又 は 式 (III)で 表 さ れ る
チ オ ー ル 化 合 物 の 酸 付 加 塩 の 水 溶 液 、 及 び 無 機 塩 基 の 水 溶 液 を 含 ん で い る 、 請 求 項 １ に 記
載 の 方 法 。
【 請 求 項 ６ 】
　 請 求 項 １ で 定 義 さ れ て い る 式 (III)で 表 さ れ る 化 合 物 を 調 製 す る 方 法 で あ っ て 、
　 式 (IV)：
　 　 　 Ｒ 2 A -(Ｃ Ｈ 2 ) m -Ｘ 　 　 　 　 　 (IV)
[式 中 、
　 R 2 A は 、 請 求 項 １ で 式 (IA)及 び 式 (IB)に 関 し て 定 義 し た R 2 で あ る か 、 又 は R 2 に 変 換 可 能
な 基 で あ り ；
　 mは 、 請 求 項 １ で 式 (IA)及 び 式 (IB)に 関 し て 定 義 し た と お り で あ り 、
　 Xは 、 -SCSOC ( 1 - 6 ) ア ル キ ル で あ る ]
で 表 さ れ る 化 合 物 を 加 水 分 解 す る こ と を 含 む 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 ７ 】
　 Xが 、 -SCSOCH 2 CH 3 で あ る 、 請 求 項 ６ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ 】
　 請 求 項 ６ で 定 義 さ れ て い る 式 (IV)で 表 さ れ る 化 合 物 を 調 製 す る 方 法 で あ っ て 、 式 (IV)[
式 中 、 Xは 脱 離 基 で あ る ]で 表 さ れ る 化 合 物 を キ サ ン ト ゲ ン 酸 塩 と 反 応 さ せ る こ と を 含 む 、
前 記 方 法 。
【 請 求 項 ９ 】
　 請 求 項 ６ で 定 義 さ れ て い る 式 (IV)で 表 さ れ る 化 合 物 を 調 製 す る 方 法 で あ っ て 、 式 (IV)[
式 中 、 Xは 脱 離 基 で あ る ]で 表 さ れ る 化 合 物 を チ オ 酢 酸 塩 と 反 応 さ せ る こ と を 含 む 、 前 記 方
法 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 請 求 項 １ で 定 義 さ れ て い る 式 (IA)又 は 式 (IB)で 表 さ れ る 化 合 物 を 調 製 す る 方 法 で あ っ て
、 初 期 段 階 と し て 、 式 (IV)[式 中 、 Xは 、 キ サ ン ト ゲ ン 酸 基 で あ る ]で 表 さ れ る 化 合 物 か ら
式 (III)で 表 さ れ る チ オ ー ル 化 合 物 を 調 製 す る こ と を 含 む 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 請 求 項 １ で 定 義 さ れ て い る 式 (IA)又 は 式 (IB)で 表 さ れ る 化 合 物 を 調 製 す る 方 法 で あ っ て
、 初 期 段 階 と し て 、 式 (IV)[式 中 、 Xは 、 メ シ ラ ー ト で あ る ]で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 式 (IV)[
式 中 、 Xは 、 キ サ ン ト ゲ ン 酸 基 で あ る ]で 表 さ れ る 化 合 物 を 調 製 す る こ と を 含 む 、 前 記 方 法
。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 請 求 項 １ で 定 義 さ れ て い る 式 (IA)又 は 式 (IB)で 表 さ れ る 化 合 物 を 調 製 す る 方 法 で あ っ て
、 初 期 段 階 と し て 、 式 (IV)[式 中 、 Xは 、 ヒ ド ロ キ シ で あ る ]で 表 さ れ る 化 合 物 か ら 式 (IV)[
式 中 、 Xは 、 メ シ ラ ー ト 基 で あ る ]で 表 さ れ る 化 合 物 を 調 製 す る こ と を 含 む 、 前 記 方 法 。

(3) JP 2007-504231 A5 2007.10.11



【 請 求 項 １ ３ 】
　 ム チ リ ン 14-(エ キ ソ -8-メ チ ル -8-ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]オ ク ト -3-イ ル ス ル フ ァ ニ ル )ア
セ テ ー ト を 調 製 す る た め の 、 請 求 項 １ に 記 載 の 調 製 方 法 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 請 求 項 １ で 定 義 さ れ て い る 式 (III)で 表 さ れ る 化 合 物 の 酸 付 加 塩 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 式 (IV)[式 中 、 Xは 、 -SCSOC ( 1 - 6 ) ア ル キ ル で あ る ]で 表 さ れ る 化 合 物 又 は そ の 酸 付 加 塩 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 (i)　 Ａ Ｔ Ｒ (減 衰 全 反 射 )で 測 定 し て 、 3234cm - 1 、 1735cm - 1 及 び 1725cm - 1 に ピ ー ク を 含
ん で い る 赤 外 ス ペ ク ト ル ；
及 び /又 は
　 (ii)　 125～ 127℃ の 温 度 で 開 始 す る 吸 熱 を 示 す Ｄ Ｓ Ｃ (示 差 走 査 熱 量 測 定 )プ ロ フ ィ ー ル
；
及 び /又 は
　 (iii)　 約 9.6、 約 12.8、 約 13.9及 び 約 19.6に ピ ー ク を 有 す る Ｘ Ｒ Ｐ Ｄ (Ｘ 線 粉 末 回 折 )パ
タ ー ン ；
を 示 す こ と を 特 徴 と す る 、 結 晶 質 ム チ リ ン 14-(エ キ ソ -8-メ チ ル -8-ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]
オ ク ト -3-イ ル ス ル フ ァ ニ ル )ア セ テ ー ト 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 酢 酸 塩 、 p-ア ミ ノ 安 息 香 酸 塩 、 ア ス コ ル ビ ン 酸 塩 、 ア ス パ ラ ギ ン 酸 塩 、 ベ ン ゼ ン ス ル ホ
ン 酸 塩 、 安 息 香 酸 塩 、 重 炭 酸 塩 、 ビ ス メ チ レ ン サ リ チ ル 酸 塩 、 重 硫 酸 塩 、 重 酒 石 酸 塩 、 ホ
ウ 酸 塩 、 エ デ ト 酸 カ ル シ ウ ム 塩 、 カ ン シ ル 酸 塩 、 炭 酸 塩 、 ク ラ ブ ラ ン 酸 塩 、 ク エ ン 酸 塩 、
シ ク ロ ヘ キ シ ル ス ル フ ァ ミ ン 酸 塩 、 二 塩 酸 塩 、 エ デ ト 酸 塩 、 エ ジ シ ラ ー ト 塩 、 エ ス ト ラ ー
ト 塩 、 エ シ ラ ー ト 塩 、 エ タ ン ジ ス ル ホ ン 酸 塩 、 エ タ ン ス ル ホ ン 酸 塩 、 ギ 酸 塩 、 フ マ ル 酸 塩
、 グ ル セ プ タ ー ト 塩 、 グ ル コ ン 酸 塩 、 グ ル タ ミ ン 酸 塩 、 グ リ コ ー ル 酸 塩 、 グ リ コ リ ル ア ル
サ ニ ル 酸 塩 、 ヘ キ シ ル レ ゾ ル シ ン 酸 塩 、 ヒ ド ラ バ ミ ン 塩 、 臭 化 水 素 酸 塩 、 塩 酸 塩 、 ヒ ド ロ
フ マ ラ ー ト 塩 、 リ ン 酸 水 素 塩 、 ヒ ド ロ ヨ ー ジ ド 塩 、 ヒ ド ロ マ レ ア ー ト 塩 、 ヒ ド ロ ス ク シ ナ
ー ト 塩 、 ヒ ド ロ キ シ ナ フ ト エ 酸 塩 、 イ セ チ オ ン 酸 塩 、 イ タ コ ン 酸 塩 、 乳 酸 塩 、 ラ ク ト ビ オ
ン 酸 塩 、 ラ ウ リ ン 酸 塩 、 リ ン ゴ 酸 塩 、 マ レ イ ン 酸 塩 、 マ ン デ ル 酸 塩 、 メ シ ラ ー ト 塩 、 メ チ
ル ブ ロ ミ ド 塩 、 メ チ ル 硝 酸 塩 、 メ チ ル 硫 酸 塩 、 マ レ イ ン 酸 一 カ リ ウ ム 塩 、 粘 液 酸 塩 、 ナ プ
シ ル 酸 塩 、 硝 酸 塩 、 N-メ チ ル グ ル カ ミ ン 塩 、 シ ュ ウ 酸 塩 、 オ キ サ ロ 酢 酸 塩 、 パ モ 酸 塩 (エ
ン ボ ン 酸 塩 )、 パ ル マ ー ト 塩 、 パ ル ミ チ ン 酸 塩 、 パ ン ト テ ン 酸 塩 、 リ ン 酸 塩 /二 リ ン 酸 塩 、
ピ ル ビ ン 酸 塩 、 ポ リ ガ ラ ク ツ ロ ン 酸 塩 、 プ ロ ピ オ ン 酸 塩 、 糖 酸 塩 、 サ リ チ ル 酸 塩 、 ス テ ア
リ ン 酸 塩 、 塩 基 性 酢 酸 塩 、 コ ハ ク 酸 塩 、 硫 酸 塩 、 タ ン ニ ン 酸 塩 、 酒 石 酸 塩 、 テ オ ク ル 酸 塩
、 ト シ ラ ー ト 塩 、 ト リ エ チ オ ダ イ ド 塩 、 ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 塩 及 び 吉 草 酸 塩 か ら 選 択 さ れ る
、 ム チ リ ン 14-(エ キ ソ -8-メ チ ル -8-ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]オ ク ト -3-イ ル ス ル フ ァ ニ ル )ア
セ テ ー ト の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 又 は そ の 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 ヒ ド ロ ス ク シ ナ ー ト 塩 、 ヒ ド ロ フ マ ラ ー ト 塩 、 ヒ ド ロ マ レ ア ー ト 塩 及 び ト シ ラ ー ト 塩 か
ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ７ に 記 載 の 塩 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 ヒ ド ロ ス ク シ ナ ー ト 塩 で あ る 、 請 求 項 １ ７ に 記 載 の 塩 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 結 晶 質 形 態 に あ る 、 請 求 項 １ ７ に 記 載 の 塩 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 (i)　 Ａ Ｔ Ｒ (減 衰 全 反 射 )で 測 定 し て 、 3470cm - 1 、 1731cm - 1 及 び 1711cm - 1 に ピ ー ク を 含
ん で い る 赤 外 ス ペ ク ト ル ；
及 び /又 は
　 (ii)　 168～ 170℃ の 温 度 で 開 始 す る 吸 熱 を 示 す Ｄ Ｓ Ｃ (示 差 走 査 熱 量 測 定 )プ ロ フ ィ ー ル
；
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及 び /又 は
　 (iii)　 約 13.4、 約 14.4及 び 約 20.7に ピ ー ク を 有 す る Ｘ Ｒ Ｐ Ｄ (Ｘ 線 粉 末 回 折 )パ タ ー ン
；
を 示 す こ と を 特 徴 と す る 、 ム チ リ ン 14-(エ キ ソ -8-メ チ ル -8-ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]オ ク ト -
3-イ ル ス ル フ ァ ニ ル )ア セ テ ー ト の 結 晶 質 ヒ ド ロ ス ク シ ナ ー ト 塩 で あ る 、 請 求 項 １ ８ に 記
載 の 塩 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 塩 又 は そ の 溶 媒 和 物 、 及 び 製 薬 上 許 容 さ れ る 賦 形 剤 、 希 釈 剤 又 は 担
体 を 含 ん で い る 、 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 治 療 で 使 用 す る た め の 、 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 塩 又 は そ の 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 微 生 物 感 染 の 治 療 に お い て 使 用 す る た め の 薬 剤 の 製 造 に お け る 、 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 塩
又 は そ の 溶 媒 和 物 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 前 記 微 生 物 感 染 が 皮 膚 感 染 又 は 軟 組 織 感 染 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 動 物 に お け る 微 生 物 感 染 、 特 に 、 ヒ ト に お け る 微 生 物 感 染 及 び 家 畜 哺 乳 動 物 に お け る 微
生 物 感 染 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 ヒ ト に お け る 皮 膚 感 染 及 び 軟 組 織 感 染 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 塩 又 は そ の 溶 媒 和 物 を 調 製 す る 方 法 で あ っ て 、 該 酸 の 溶 液 又 は 懸 濁
液 を ム チ リ ン 14-(エ キ ソ -8-メ チ ル -8-ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]オ ク ト -3-イ ル ス ル フ ァ ニ ル )
ア セ テ ー ト の 溶 液 と 混 合 す る こ と を 含 む 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 ム チ リ ン 14-(エ キ ソ -8-メ チ ル -8-ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]オ ク ト -3-イ ル ス ル フ ァ ニ ル )ア
セ テ ー ト 又 は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 若 し く は 溶 媒 和 物 、 及 び 製 薬 上 許 容 さ れ る 賦 形 剤 、
希 釈 剤 又 は 担 体 を 含 ん で い る 、 局 所 投 与 用 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 動 物 に お け る 微 生 物 感 染 、 特 に 、 ヒ ト に お け る 微 生 物 感 染 及 び 家 畜 哺 乳 動 物 に お け る 微
生 物 感 染 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 微 生 物 感 染 の 治 療 に お い て 使 用 す る た め の 、 局 所 投 与 さ れ る 薬 剤 の 製 造 に お け る 、 ム チ
リ ン 14-(エ キ ソ -8-メ チ ル -8-ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]オ ク ト -3-イ ル ス ル フ ァ ニ ル )ア セ テ ー
ト 又 は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 若 し く は 溶 媒 和 物 の 使 用 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　 局 所 投 与 す る た め の 医 薬 組 成 物 で あ っ て 、
　 (a)　 D 9 0 が 15～ 40μ mで あ る 粒 子 形 態 に あ る ム チ リ ン 14-(エ キ ソ -8-メ チ ル -8-ア ザ ビ シ
ク ロ [3.2.1]オ ク ト -3-イ ル ス ル フ ァ ニ ル )ア セ テ ー ト 又 は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 若 し く
は 溶 媒 和 物 、
及 び
　 (b)　 軟 膏 基 剤
を 含 ん で い る 、 前 記 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
　 ム チ リ ン 14-(エ キ ソ -8-メ チ ル -8-ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]オ ク ト -3-イ ル ス ル フ ァ ニ ル )ア
セ テ ー ト 、 又 は ム チ リ ン 14-(エ キ ソ -8-メ チ ル -8-ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]オ ク ト -3-イ ル ス ル
フ ァ ニ ル )ア セ テ ー ト の ヒ ド ロ ス ク シ ナ ー ト 塩 、 又 は そ れ ら の 溶 媒 和 物 を 含 ん で い る 、 請
求 項 ３ ２ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
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　 D 5 0 が 5～ 15μ mで あ る 、 請 求 項 ３ ２ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
　 D 9 0 が 15～ 25μ mで あ る 、 請 求 項 ３ ２ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
　 前 記 軟 膏 基 剤 が ペ ト ロ ラ タ ム で あ る 、 請 求 項 ３ ２ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　 軟 膏 基 剤 中 に 0.5～ 2%w/wの 粒 子 を 含 ん で い る 、 請 求 項 ３ ２ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
　 治 療 で 使 用 す る た め の 、 請 求 項 ３ ２ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
　 微 生 物 感 染 の 治 療 で 使 用 す る た め の 薬 剤 の 製 造 に お け る 、 請 求 項 ３ ２ に 記 載 の 組 成 物 の
使 用 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
　 前 記 微 生 物 感 染 が 皮 膚 感 染 又 は 軟 組 織 感 染 で あ る 、 請 求 項 ３ ９ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ １ 】
　 動 物 に お け る 微 生 物 感 染 、 特 に 、 ヒ ト に お け る 微 生 物 感 染 及 び 家 畜 哺 乳 動 物 に お け る 微
生 物 感 染 。
【 請 求 項 ４ ２ 】
　 ヒ ト に お け る 皮 膚 感 染 及 び 軟 組 織 感 染 。
【 請 求 項 ４ ３ 】
　 請 求 項 ２ ９ に 記 載 の 組 成 物 を 調 製 す る 方 法 で あ っ て 、 前 記 粒 子 を 軟 膏 基 剤 と 混 合 す る こ
と を 含 む 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 ４ ４ 】
　 微 生 物 感 染 の 治 療 で 使 用 す る た め の 、 1日 に 2回 投 与 さ れ る 薬 剤 の 製 造 に お け る 、 ム チ リ
ン 14-(エ キ ソ -8-メ チ ル -8-ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]オ ク ト -3-イ ル ス ル フ ァ ニ ル )ア セ テ ー ト
又 は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 若 し く は 溶 媒 和 物 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ ５ 】
　
【 請 求 項 ４ ６ 】
　
【 請 求 項 ４ ７ 】
　 微 生 物 感 染 の 治 療 で 使 用 す る た め の 、 5～ 7日 間 投 与 さ れ る 薬 剤 の 製 造 に お け る 、 ム チ リ
ン 14-(エ キ ソ -8-メ チ ル -8-ア ザ ビ シ ク ロ [3.2.1]オ ク ト -3-イ ル ス ル フ ァ ニ ル )ア セ テ ー ト
又 は そ の 製 薬 上 許 容 さ れ る 塩 若 し く は 溶 媒 和 物 の 使 用 。
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1日 に 2回 投 与 さ れ る 、 請 求 項 ３ ０ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。

5～ 7日 間 投 与 さ れ る 、 請 求 項 ３ ０ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。
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