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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23年8月4日(2011.8.4)

【公表番号】特表2008-514642(P2008-514642A)
【公表日】平成20年5月8日(2008.5.8)
【年通号数】公開・登録公報2008-018
【出願番号】特願2007-533762(P2007-533762)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 211/58     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/452    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/4468   (2006.01)
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   Ａ６１Ｐ  25/18     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/28     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/24     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/20     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/22     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/14     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/06     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/14     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/16     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   7/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/08     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 211/58    ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｋ  31/452   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/4468  　　　　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １１１　
   Ａ６１Ｐ  25/18    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/28    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/24    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/20    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/22    　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/14    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/06    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/14    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/16    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/12    　　　　
   Ａ６１Ｐ   7/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/10    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/08    　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成23年6月14日(2011.6.14)
【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
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【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　約１２．０、約１０．７、約５．８６、約４．８４、約４．７０、約４．５７及び約３
．７７のｄ値（オングストローム）を有するピークを含む粉末Ｘ線回折パターンを示す、
Ｎ－（４－フルオロベンジル）－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－Ｎ’－（４
－（２－メチルプロピルオキシ）フェニルメチル）カルバミド酒石酸塩の結晶形態。
【請求項２】
　約１２．０、約１０．７、約７．４、約６．９、約６．６、約６．２、約５．８６、約
５．５３、約５．２８、約５．１６、約４．８４、約４．７０、約４．５７、約４．３８
、約４．０９、約３．９４、約３．７７、約３．７１、約３．４９、約３．４６、約３．
２５、約３．０８及び約２．９３のｄ値（オングストローム）を有するピークを含む粉末
Ｘ線回折パターンを示す、請求項１記載の結晶形態。
【請求項３】
　式ＩＶ：
【化１】

の化合物の固体形態を非プロトン性溶媒中に懸濁する工程、
請求項１記載の結晶形態の種結晶を添加しながら該懸濁液を攪拌する工程、及び
請求項１記載の結晶形態を該懸濁液から単離する工程
を含む、請求項１記載の結晶形態を製造する方法。
【請求項４】
　前記懸濁工程中の前記溶媒の温度が約３０～約１００℃である、請求項３記載の方法。
【請求項５】
　前記非プロトン性溶媒が、脂肪族エーテル又は環状エーテル、カルボン酸エステル、ラ
クトン、アルカン及び脂肪族Ｃ3～Ｃ8ケトンから成る群より選択される１つ又は複数であ
る、請求項３記載の方法。
【請求項６】
　前記種添加が、約４０～約８０℃の温度で実行される、請求項３記載の方法。
【請求項７】
　約０．１～約１℃/分の速度で前記懸濁液を冷却する工程をさらに含む、請求項３に
記載の方法。
【請求項８】
　前記懸濁液がおよそ室温まで冷却される、請求項７記載の方法。
【請求項９】
　Ｎ－（４－フルオロベンジル）－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－Ｎ’－（
４－（２－メチルプロピルオキシ）フェニルメチル）カルバミド酒石酸塩の結晶形態、又
はＮ－（４－フルオロベンジル）－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－Ｎ’－（
４－（２－メチルプロピルオキシ）フェニルメチル）カルバミド酒石酸塩の結晶形態の混
合物を極性及び非プロトン性溶媒中に、約３０～約７０℃の温度で懸濁する工程、
請求項１記載の結晶形態の種結晶を添加しながら該懸濁液を攪拌する工程、及び
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該結晶固体を該懸濁液から単離する工程
を含む、請求項１記載の結晶形態を製造する方法。
【請求項１０】
　Ｎ－（４－フルオロベンジル）－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－Ｎ’－（
４－（２－メチルプロピルオキシ）フェニルメチル）カルバミドの酒石酸塩を溶媒中に、
約０～約７０℃の温度で溶解する工程、
請求項１記載の結晶形態の種結晶を添加しながら、得られた溶液を約５０～約７０℃の温
度で攪拌する工程、
得られた懸濁液を１時間当たり約５～約１５℃の冷却速度で、約－２０℃～およそ室温ま
での温度に冷却する工程、及び
結晶固体を該懸濁液から単離する工程
を含む、請求項１記載の結晶形態を製造する方法。
【請求項１１】
　前記溶媒がテトラヒドロフランである、請求項１０記載の方法。
【請求項１２】
　前記溶媒が、アセトン、ジクロロメタン、１，４－ジオキサン、エタノール、イソプロ
パノール及びアセトニトリルから成る群より選択される、請求項１０記載の方法。
【請求項１３】
　Ｎ－（４－フルオロベンジル）－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－Ｎ’－（
４－（２－メチルプロピルオキシ）フェニルメチル）カルバミド酒石酸塩の結晶形態、又
はＮ－（４－フルオロベンジル）－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－Ｎ’－（
４－（２－メチルプロピルオキシ）フェニルメチル）カルバミド酒石酸塩の結晶形態の混
合物を極性及び非プロトン性溶媒に、約３０～約７０℃の温度で懸濁する工程、
請求項１記載の結晶形態の種結晶を添加しながら該懸濁液を攪拌する工程、及び
該結晶固体を該懸濁液から単離する工程
を含むプロセスによって生成される、Ｎ－（４－フルオロベンジル）－Ｎ－（１－メチル
ピペリジン－４－イル）－Ｎ’－（４－（２－メチルプロピルオキシ）フェニルメチル）
カルバミド酒石酸塩の結晶形態。
【請求項１４】
　請求項１記載の結晶形態と、薬学的に許容可能な担体又は希釈剤とを含む、医薬組成物
。
【請求項１５】
　少なくとも約９０％の請求項１記載の結晶形態を含む、Ｎ－（４－フルオロベンジル）
－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－Ｎ’－（４－（２－メチルプロピルオキシ
）フェニルメチル）カルバミド酒石酸塩の固体形態。
【請求項１６】
　少なくとも約９５％の請求項１記載の結晶形態を含む、Ｎ－（４－フルオロベンジル）
－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－Ｎ’－（４－（２－メチルプロピルオキシ
）フェニルメチル）カルバミド酒石酸塩の固体形態。
【請求項１７】
　少なくとも約９８％の請求項１記載の結晶形態を含む、Ｎ－（４－フルオロベンジル）
－Ｎ－（１－メチルピペリジン－４－イル）－Ｎ’－（４－（２－メチルプロピルオキシ
）フェニルメチル）カルバミド酒石酸塩の固体形態。
【請求項１８】
　１０００ｐｐｍ未満の残留溶媒を有する、請求項１記載の結晶形態。
【請求項１９】
　約１μｍ～約２００μｍの範囲の粒径を有する結晶を有する、請求項１記載の結晶形態
。
【請求項２０】
　示差走査熱量測定により測定されるものとして約１７７℃の吸熱シグナルを示す、式Ｉ
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Ｖの化合物の結晶形態Ｃ：
【化２】

。
【請求項２１】
　前記結晶形態が、示差走査熱量測定により測定されるものとして約１２９Ｊ／ｇの融解
エンタルピーと共に約１７７℃の吸熱シグナルを示す、請求項２０記載の結晶形態。
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