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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】令和1年5月9日(2019.5.9)

【公表番号】特表2018-509457(P2018-509457A)
【公表日】平成30年4月5日(2018.4.5)
【年通号数】公開・登録公報2018-013
【出願番号】特願2017-550541(P2017-550541)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 487/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/519    (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/02     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ  487/04     １４３　
   Ｃ０７Ｄ  487/04     ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｋ   31/519    　　　　
   Ａ６１Ｐ   35/00     　　　　
   Ａ６１Ｐ   35/02     　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成31年3月22日(2019.3.22)
【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】
　１－（（Ｒ）－３－（４－アミノ－３－（４－フェノキシフェニル）－１Ｈ－ピラゾロ
［３，４－ｄ］ピリミジン－１－イル）ピペリジン－１－イル）プロプ－２－エン－１－
オンが、アセトフェノン、または、酢酸ベンジルと溶媒和される、１－（（Ｒ）－３－（
４－アミノ－３－（４－フェノキシフェニル）－１Ｈ－ピラゾロ［３，４－ｄ］ピリミジ
ン－１－イル）ピペリジン－１－イル）プロプ－２－エン－１－オンの溶媒和物。
【請求項２】
　結晶形態である、請求項１に記載の溶媒和物。
【請求項３】
　前記溶媒和物は以下の特性のうちの少なくとも１つを有する、アセトフェノン溶媒和物
である、請求項２に記載の溶媒和物：
　（ａ）図９に示す通りの粉末Ｘ線回折（ＸＲＰＤ）パターン、
　（ｂ）７．６±０．１°２－シータ、８．８±０．１°２－シータ、１５．２±０．１
°２－シータ、１７．６±０．１°２－シータ、１８．９±０．１°２－シータ、１９．
５±０．１°２－シータ、２０．４±０．１°２－シータ、２１．０±０．１°２－シー
タ、２１．３±０．１°２－シータ、２１．８±０．１°２－シータ、２４．３±０．１
°２－シータ、及び２４．８±０．１°２－シータで少なくとも２つ、少なくとも４つ、
少なくとも６つ、少なくとも８つ、少なくとも１０、または少なくとも１２のピークを含
むＸＲＰＤパターン、
　（ｃ）図１０に示す通りの示差走査熱量測定（ＤＳＣ）サーモグラム、
　（ｄ）吸熱が約９６℃でピークを迎えるＤＳＣサーモグラム、
　（ｅ）図１０に示す通りの熱重量分析（ＴＧＡ）サーモグラム、
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　（ｆ）単位格子パラメータは約１００（２）Ｋの温度にて以下とほぼ等しい：
【表１】

　または
　（ｇ）これらの組み合わせ。
【請求項４】
　前記結晶形態が、図９に示す通りのＸＲＰＤパターンを有する、請求項３に記載の溶媒
和物。
【請求項５】
　前記結晶形態が、７．６±０．１°２－シータ、８．８±０．１°２－シータ、１５．
２±０．１°２－シータ、１７．６±０．１°２－シータ、１８．９±０．１°２－シー
タ、１９．５±０．１°２－シータ、２０．４±０．１°２－シータ、２１．０±０．１
°２－シータ、２１．３±０．１°２－シータ、２１．８±０．１°２－シータ、２４．
３±０．１°２－シータ、及び２４．８±０．１°２－シータで少なくとも２つのピーク
を含むＸＲＰＤパターンを有する、請求項３に記載の溶媒和物。
【請求項６】
　前記ＤＳＣサーモグラムが、約９６℃でピークを迎える吸熱を有する、請求項３に記載
の溶媒和物。
【請求項７】
　前記結晶形態が、図１０に示す通りのＤＳＣサーモグラムを有する、請求項３に記載の
溶媒和物。
【請求項８】
　前記結晶形態が、図１０に示す通りのＴＧＡサーモグラムを有する、請求項３に記載の
溶媒和物。
【請求項９】
　前記単位格子パラメータが、約１００（２）Ｋの温度にて以下とほぼ等しい、請求項３
に記載の溶媒和物：



(3) JP 2018-509457 A5 2019.5.9

【表２】

【請求項１０】
　前記結晶形態が特性（ａ）、（ｂ）、（ｃ）、（ｄ）、（ｅ）、及び（ｆ）を有するこ
とを特徴とする、請求項３に記載の溶媒和物。
【請求項１１】
　前記溶媒和物は、以下の特性のうちの少なくとも１つを有する、アセトフェノン溶媒和
物である、請求項２に記載の溶媒和物：
　（ａ）図１３に示す通りのＸＲＰＤパターン、
　（ｂ）６．５±０．１°２－シータ、１３．０±０．１°２－シータ、１７．６±０．
１°２－シータ、１８．４±０．１°２－シータ、１９．９±０．１°２－シータ、２１
．０±０．１°２－シータ、２１．５±０．１°２－シータ、２２．１±０．１°２－シ
ータ、及び２３．９±０．１°２－シータで少なくとも２つ、少なくとも４つ、少なくと
も６つ、少なくとも８つ、または９つのピークを含むＸＲＰＤパターン、
　（ｃ）図１４に示す通りのＤＳＣサーモグラム、
　（ｄ）吸熱が約１２７℃でピークを迎えるＤＳＣサーモグラム、
　（ｅ）図１４に示す通りのＴＧＡサーモグラム、
　または
　（ｆ）これらの組み合わせ。
【請求項１２】
　前記結晶形態が、図１３に示す通りのＸＲＰＤパターンを有する、請求項１１に記載の
溶媒和物。
【請求項１３】
　前記結晶形態が、６．５±０．１°２－シータ、１３．０±０．１°２－シータ、１７
．６±０．１°２－シータ、１８．４±０．１°２－シータ、１９．９±０．１°２－シ
ータ、２１．０±０．１°２－シータ、２１．５±０．１°２－シータ、２２．１±０．
１°２－シータ、及び２３．９±０．１°２－シータで少なくとも２つのピークを含むＸ
ＲＰＤパターンを有する、請求項１１に記載の溶媒和物。
【請求項１４】
　前記ＤＳＣサーモグラムが、約１２７℃でピークを迎える吸熱を有する、請求項１１に
記載の溶媒和物。
【請求項１５】
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　前記結晶形態が、図１４に示す通りのＤＳＣサーモグラムを有する、請求項１１に記載
の溶媒和物。
【請求項１６】
　前記結晶形態が、図１４に示す通りのＴＧＡサーモグラムを有する、請求項１１に記載
の溶媒和物。
【請求項１７】
　前記結晶形態が特性（ａ）、（ｂ）、（ｃ）、（ｄ）、及び（ｅ）を有することを特徴
とする、請求項１１に記載の溶媒和物。
【請求項１８】
　前記溶媒和物は、以下の特性の酢酸ベンジル溶媒和物である、請求項２に記載の溶媒和
物：
　（ａ）図１７に示す通りのＸＲＰＤパターン、
　（ｂ）１２．８±０．１°２－シータ、１７．８±０．１°２－シータ、１８．７±０
．１°２－シータ、１９．２±０．１°２－シータ、２０．１±０．１°２－シータ、２
０．７±０．１°２－シータ、２２．１±０．１°２－シータ、及び２２．９±０．１°
２－シータで少なくとも２つ、少なくとも４つ、少なくとも６つ、または８つのピークを
含むＸＲＰＤパターン、
　（ｃ）図１８に示す通りのＤＳＣサーモグラム、
　（ｄ）約１０８℃でピークを迎える吸熱、及び約１５８℃でピークを迎える吸熱を有す
るＤＳＣサーモグラム、
　（ｅ）図１８に示す通りのＴＧＡサーモグラム、
　または
　（ｆ）これらの組み合わせ。
【請求項１９】
　前記結晶形態が、図１７に示す通りのＸＲＰＤパターンを有する、請求項１８に記載の
溶媒和物。
【請求項２０】
　前記結晶形態が、１２．８±０．１°２－シータ、１７．８±０．１°２－シータ、１
８．７±０．１°２－シータ、１９．２±０．１°２－シータ、２０．１±０．１°２－
シータ、２０．７±０．１°２－シータ、２２．１±０．１°２－シータ、及び２２．９
±０．１°２－シータで少なくとも２つのピークを含むＸＲＰＤパターンを有する、請求
項１８に記載の溶媒和物。
【請求項２１】
　前記ＤＳＣサーモグラムが、約１０８℃でピークを迎える吸熱、及び、約１５８℃でピ
ークを迎える吸熱を有する、請求項１８に記載の溶媒和物。
【請求項２２】
　前記結晶形態が、図１８に示す通りのＤＳＣサーモグラムを有する、請求項１８に記載
の溶媒和物。
【請求項２３】
　前記結晶形態が、図１８に示す通りのＴＧＡサーモグラムを有する、請求項１８に記載
の溶媒和物。
【請求項２４】
　前記結晶形態が、特性（ａ）、（ｂ）、（ｃ）、（ｄ）、及び（ｅ）を有することを特
徴とする、請求項１８に記載の溶媒和物。
【請求項２５】
　請求項１～２４のいずれか一項に記載の結晶形態、及び薬学的に許容される賦形剤を含
む、医薬組成物。
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