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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20年1月31日(2008.1.31)

【公表番号】特表2003-517476(P2003-517476A)
【公表日】平成15年5月27日(2003.5.27)
【出願番号】特願2001-543508(P2001-543508)
【国際特許分類】
   Ａ６１Ｋ  31/451    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/473    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/485    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  45/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 211/22     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 221/26     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 489/00     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 489/02     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ａ６１Ｋ  31/451   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/473   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/485   　　　　
   Ａ６１Ｋ  45/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １１１　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １２３　
   Ｃ０７Ｄ 211/22    　　　　
   Ｃ０７Ｄ 221/26    　　　　
   Ｃ０７Ｄ 489/00    　　　　
   Ｃ０７Ｄ 489/02    　　　　
   Ｃ０７Ｍ   7:00    　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成19年11月29日(2007.11.29)
【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】　式（Ｉ）：
【化１】
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　［式中、Ｒ1は、水素またはアルキルであり；
　Ｒ2は、水素、アルキルまたはアルケニルであり；
　Ｒ3は、水素、アルキル、アルケニル、アリール、シクロアルキル、シクロアルケニル
、シクロアルキル置換アルキル、シクロアルケニル置換アルキル、またはアリール置換ア
ルキルであり；
　Ｒ4は、水素、アルキルまたはアルケニルであり；
　Ａは、ＯＲ5またはＮＲ6Ｒ7であり；ここで；
　Ｒ5は、水素、アルキル、アルケニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、シクロア
ルキル置換アルキル、シクロアルケニル置換アルキル、またはアリール置換アルキルであ
り；
　Ｒ6は、水素またはアルキルであり；
　Ｒ7は、水素、アルキル、アルケニル、シクロアルキル、アリール、シクロアルキル置
換アルキル、シクロアルケニル、シクロアルケニル置換アルキル、アリール置換アルキル
、アリール置換アルキル、若しくはアルキレン置換Ｂであり、または、それらが結合した
窒素原子と一緒になって、Ｒ6及びＲ7は複素環を形成し；
　Ｂは、
【化２】

Ｃ（＝Ｏ）Ｗ、またはＮＲ8Ｒ9であり；ここで；
　Ｒ8は、水素またはアルキルであり；
　Ｒ9は、水素、アルキル、アルケニル、シクロアルキル置換アルキル、シクロアルキル
、シクロアルケニル、シクロアルケニル置換アルキル、アリール、若しくはアリール置換
アルキルであり、または、それらが結合した窒素原子と一緒になって、Ｒ8及びＲ9は複素
環を形成し；
　Ｗは、ＯＲ10、ＮＲ11Ｒ12、またはＯＥであり；ここで；
　Ｒ10は、水素、アルキル、アルケニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、シクロア
ルキル置換アルキル、シクロアルケニル置換アルキル、またはアリール置換アルキルであ
り；
　Ｒ11は、水素またはアルキルであり；
　Ｒ12は、水素、アルキル、アルケニル、アリール、シクロアルキル、シクロアルケニル
、シクロアルキル置換アルキル、シクロアルケニル置換アルキル、アリール置換アルキル
、若しくはアルキレン置換Ｃ（＝Ｏ）Ｙであり、または、それらが結合した窒素原子と一
緒になって、Ｒ11及びＲ12は複素環を形成し；
　Ｅは、
【化３】



(3) JP 2003-517476 A5 2008.1.31

アルキレン置換（Ｃ＝Ｏ）Ｄ、または－Ｒ13ＯＣ（＝Ｏ）Ｒ14であり；
ここで；
　Ｒ13は、アルキル置換アルキレンであり；
　Ｒ14は、アルキルであり；
　Ｄは、ＯＲ15またはＮＲ16Ｒ17であり；
ここで；
　Ｒ15は、水素、アルキル、アルケニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、シクロア
ルキル置換アルキル、シクロアルケニル置換アルキル、またはアリール置換アルキルであ
り；
　Ｒ16は、水素、アルキル、アルケニル、アリール、アリール置換アルキル、シクロアル
キル、シクロアルケニル、シクロアルキル置換アルキルまたはシクロアルケニル置換アル
キルであり；
　Ｒ17は、水素若しくはアルキルであり、または、自らが結合した窒素原子と一緒になっ
て、Ｒ16及びＲ17は複素環を形成し；
　Ｙは、ＯＲ18またはＮＲ19Ｒ20であり；
ここで；
　Ｒ18は、水素、アルキル、アルケニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、シクロア
ルキル置換アルキル、シクロアルケニル置換アルキル、またはアリール置換アルキルであ
り；
　Ｒ19は、水素またはアルキルであり；
　Ｒ20は、水素、アルキル、アルケニル、アリール、シクロアルキル、シクロアルケニル
、シクロアルキル置換アルキル、シクロアルケニル置換アルキル、若しくはアリール置換
アルキルであり、または、それらが結合した窒素原子と一緒になって、Ｒ19及びＲ20は複
素環を形成し；
　Ｒ21は、水素またはアルキルであり；
　ｎは、０～４である。］
の化合物、若しくはその立体異性体、プロドラッグ、或いは薬学的に許容可能な塩、水和
物またはＮ－酸化物を含有する、イレウスを治療または予防するための医薬組成物。
　　【請求項２】　式（Ｉ）の化合物はトランス３，４－異性体である、請求項１に記載
の医薬組成物。
　　【請求項３】　Ｒ1は水素であり；Ｒ2はアルキルであり；ｎは１または２であり；Ｒ
3は、ベンジル、フェニル、シクロヘキシル、またはシクロヘキシルメチルであり；Ｒ4は
アルキルである、請求項１に記載の医薬組成物。
　　【請求項４】　ＡはＯＲ5であり、ここで、Ｒ5は水素またはアルキルである、請求項
３に記載の医薬組成物。
　　【請求項５】　ＡはＮＲ6Ｒ7であり、ここで、Ｒ6は水素であり、Ｒ7はアルキレン置
換Ｂであり、ここで、ＢはＣ（＝Ｏ）Ｗである、請求項３に記載の医薬組成物。
　　【請求項６】　Ｒ7は（ＣＨ2）q－Ｂであり、ここで、ｑは約１～約３であり；Ｗは
ＯＲ10であり、ここで、Ｒ10は、水素、アルキル、フェニル置換アルキル、シクロアルキ
ルまたはシクロアルキル置換アルキルである、請求項５に記載の医薬組成物。
　　【請求項７】　ＷはＮＲ11Ｒ12であり、ここで、Ｒ11は、水素またはアルキルであり
、Ｒ12は、水素、アルキルまたはアルキレン置換Ｃ（＝Ｏ）Ｙである、請求項５に記載の
医薬組成物。
　　【請求項８】　Ｒ12は（ＣＨ2）mＣ（Ｏ）Ｙであり、ここで、ｍは１～３であり、Ｙ
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は、ＯＲ18またはＮＲ19Ｒ20であり、ここで、Ｒ18、Ｒ19及びＲ20は独立して水素または
アルキルである、請求項７に記載の医薬組成物。
　　【請求項９】　ＷはＯＥであり、ここで、ＥはＣＨ2Ｃ（＝Ｏ）Ｄであり、ここで、
Ｄは、ＯＲ15またはＮＲ16Ｒ17であり、ここで、Ｒ15は、水素またはアルキルであり、Ｒ
16は、メチルまたはベンジルであり、Ｒ17は水素である、請求項５に記載の医薬組成物。
　　【請求項１０】　ＷはＯＥであり、ここで、ＥはＲ13ＯＣ（＝Ｏ）Ｒ14であり、ここ
で、Ｒ13は、－ＣＨ（ＣＨ3）－または－ＣＨ（ＣＨ2ＣＨ3）－であり、Ｒ14はアルキル
である、請求項５に記載の医薬組成物。
　　【請求項１１】　ピペリジン環の３及び４位における立体配置は各々Ｒである、請求
項１に記載の医薬組成物。
　　【請求項１２】　前記化合物は、Ｑ－ＣＨ2ＣＨ（ＣＨ2（Ｃ6Ｈ5））Ｃ（Ｏ）ＯＨ；
Ｑ－ＣＨ2ＣＨ2ＣＨ（Ｃ6Ｈ5）Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＣＨ2ＣＨ2；Ｑ－ＣＨ2ＣＨ

2ＣＨ（Ｃ6Ｈ5）Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＨ；Ｑ－ＣＨ2ＣＨ2ＣＨ（Ｃ6Ｈ5）Ｃ（Ｏ
）ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ3；Ｑ－ＣＨ2ＣＨ2ＣＨ（Ｃ6Ｈ5）Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ2Ｃ（
Ｏ）ＮＨＣＨ2ＣＨ3；Ｇ－ＮＨ（ＣＨ2）2Ｃ（Ｏ）ＮＨ2；Ｇ－ＮＨ（ＣＨ2）2Ｃ（Ｏ）
ＮＨＣＨ3；Ｇ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ2；Ｇ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ3；Ｇ－ＮＨ
ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ2ＣＨ3；Ｇ－ＮＨ（ＣＨ2）3Ｃ（Ｏ）ＯＣＨ2ＣＨ3；Ｇ－ＮＨ（
ＣＨ2）3Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ3；Ｇ－ＮＨ（ＣＨ2）2Ｃ（Ｏ）ＯＨ；Ｇ－ＮＨ（ＣＨ2）3Ｃ
（Ｏ）ＯＨ；Ｑ－ＣＨ2ＣＨ（ＣＨ2（Ｃ6Ｈ11））Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＨ；Ｑ－
ＣＨ2ＣＨ（ＣＨ2（Ｃ6Ｈ11））Ｃ（Ｏ）ＮＨ（ＣＨ2）2Ｃ（Ｏ）ＯＨ；Ｑ－ＣＨ2ＣＨ（
ＣＨ2（Ｃ6Ｈ11））Ｃ（Ｏ）ＮＨ（ＣＨ2）2Ｃ（Ｏ）ＮＨ2；Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＣ
Ｈ2ＣＨ3；Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＨ；Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨ2；Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ
（Ｏ）Ｎ（ＣＨ3）2；Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ（ＣＨ3）2；Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ
）ＯＣＨ2ＣＨ（ＣＨ3）2；Ｚ－ＮＨ（ＣＨ2）2Ｃ（Ｏ）ＯＣＨ2（Ｃ6Ｈ5）；Ｚ－ＮＨ（
ＣＨ2）2Ｃ（Ｏ）ＯＨ；Ｚ－ＮＨ（ＣＨ2）2Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ2ＣＨ3；Ｚ－ＮＨ（ＣＨ2

）3Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ3；Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＨ；Ｚ－ＮＨＣＨ2

Ｃ（Ｏ）ＯＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＣＨ3；Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）Ｏ（ＣＨ2）4ＣＨ3；Ｚ－ＮＨ
ＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ3；Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）Ｏ－（４－メトキシシ
クロヘキシル）；Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＮＨＣＨ2（Ｃ6Ｈ5）；または
Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＣＨ（ＣＨ3）ＯＣ（Ｏ）ＣＨ3からなる群から選択され、
ここで、
Ｑは、
【化４】

を表し、
　Ｇは、
【化５】
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を表し、
　Ｚは、
【化６】

を表す、請求項１に記載の医薬組成物。
　　【請求項１３】　前記化合物は、（３Ｒ，４Ｒ，Ｓ）－Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＣ
Ｈ2ＣＨ（ＣＨ3）2；（＋）－Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＨ；（－）－Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（
Ｏ）ＯＨ；（３Ｒ，４Ｒ，Ｒ）－Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）－ＯＣＨ2ＣＨ（ＣＨ3）2；（３
Ｓ，４Ｓ，Ｓ）－Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＣＨ2ＣＨ（ＣＨ3）2；（３Ｓ，４Ｓ，Ｒ）－
Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＣＨ2ＣＨ（ＣＨ3）2；（３Ｒ，４Ｒ）－Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ
）ＮＨＣＨ2（Ｃ6Ｈ5）；または（３Ｒ，４Ｒ）－Ｇ－ＮＨ（ＣＨ2）3Ｃ（Ｏ）ＯＨから
なる群から選択される、請求項１２に記載の医薬組成物。
　　【請求項１４】　前記化合物は、（＋）－Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＨ及び（－）－
Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＨからなる群から選択される、請求項１３に記載の医薬組成物
。
　　【請求項１５】　前記化合物は（＋）－Ｚ－ＮＨＣＨ2Ｃ（Ｏ）ＯＨである、請求項
１４に記載の医薬組成物。
　　【請求項１６】　前記化合物は、実質的に純粋な立体異性体である、請求項１に記載
の医薬組成物。
　　【請求項１７】　前記イレウスは、手術後イレウス及び分娩後イレウスからなる群か
ら選択される、請求項１に記載の医薬組成物。
　　【請求項１８】　前記イレウスは手術後イレウスである、請求項１７に記載の医薬組
成物。
　　【請求項１９】　前記手術後イレウスは手術後麻痺性イレウスである、請求項１８に
記載の医薬組成物。
　　【請求項２０】　前記式（Ｉ）の化合物は末梢μオピオイド拮抗薬化合物である、請
求項１に記載の医薬組成物。
　　【請求項２１】　末梢μオピオイド拮抗薬化合物を含む、イレウスを治療または予防
するための医薬組成物。
　　【請求項２２】　前記末梢μオピオイド拮抗薬化合物は、ピペリジン－Ｎ－アルキル
カルボキシラート、第四級モルフィナン、アヘンアルカロイド誘導体及び第四級ベンゾモ
ルファン化合物からなる群から選択される、請求項２１に記載の医薬組成物。
　　【請求項２３】　前記末梢μオピオイド拮抗薬化合物はピペリジン－Ｎ－アルキルカ
ルボキシラート化合物である、請求項２２に記載の医薬組成物。
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　　【請求項２４】　前記ピペリジン－Ｎ－アルキルカルボキシラート化合物は、以下の
式（Ｉ）：
【化７】

　［式中、Ｒ1は、水素またはアルキルであり；
　Ｒ2は、水素、アルキルまたはアルケニルであり；
　Ｒ3は、水素、アルキル、アルケニル、アリール、シクロアルキル、シクロアルケニル
、シクロアルキル置換アルキル、シクロアルケニル置換アルキル、またはアリール置換ア
ルキルであり；
　Ｒ4は、水素、アルキルまたはアルケニルであり；
　Ａは、ＯＲ5またはＮＲ6Ｒ7であり；ここで；
　Ｒ5は、水素、アルキル、アルケニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、シクロア
ルキル置換アルキル、シクロアルケニル置換アルキル、またはアリール置換アルキルであ
り；
　Ｒ6は、水素またはアルキルであり；
　Ｒ7は、水素、アルキル、アルケニル、シクロアルキル、アリール、シクロアルキル置
換アルキル、シクロアルケニル、シクロアルケニル置換アルキル、アリール置換アルキル
、アリール置換アルキル、若しくはアルキレン置換Ｂであり、または、それらが結合した
窒素原子と一緒になって、Ｒ6及びＲ7は複素環を形成し；
　Ｂは、
【化８】

Ｃ（＝Ｏ）Ｗ、またはＮＲ8Ｒ9であり；ここで；
　Ｒ8は、水素またはアルキルであり；
　Ｒ9は、水素、アルキル、アルケニル、シクロアルキル置換アルキル、シクロアルキル
、シクロアルケニル、シクロアルケニル置換アルキル、アリール、若しくはアリール置換
アルキルであり、または、それらが結合した窒素原子と一緒になって、Ｒ8及びＲ9は複素
環を形成し；
　Ｗは、ＯＲ10、ＮＲ11Ｒ12、またはＯＥであり；ここで；
　Ｒ10は、水素、アルキル、アルケニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、シクロア
ルキル置換アルキル、シクロアルケニル置換アルキル、またはアリール置換アルキルであ
り；
　Ｒ11は、水素またはアルキルであり；
　Ｒ12は、水素、アルキル、アルケニル、アリール、シクロアルキル、シクロアルケニル
、シクロアルキル置換アルキル、シクロアルケニル置換アルキル、アリール置換アルキル
、若しくはアルキレン置換Ｃ（＝Ｏ）Ｙであり、または、それらが結合した窒素原子と一
緒になって、Ｒ11及びＲ12は複素環を形成し；
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　Ｅは、
【化９】

アルキレン置換（Ｃ＝Ｏ）Ｄ、または－Ｒ13ＯＣ（＝Ｏ）Ｒ14であり；
ここで；
　Ｒ13は、アルキル置換アルキレンであり；
　Ｒ14は、アルキルであり；
　Ｄは、ＯＲ15またはＮＲ16Ｒ17であり；
ここで；
　Ｒ15は、水素、アルキル、アルケニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、シクロア
ルキル置換アルキル、シクロアルケニル置換アルキル、またはアリール置換アルキルであ
り；
　Ｒ16は、水素、アルキル、アルケニル、アリール、アリール置換アルキル、シクロアル
キル、シクロアルケニル、シクロアルキル置換アルキルまたはシクロアルケニル置換アル
キルであり；
　Ｒ17は、水素若しくはアルキルであり、または、それらが結合した窒素原子と一緒にな
って、Ｒ16及びＲ17は複素環を形成し；
　Ｙは、ＯＲ18またはＮＲ19Ｒ20であり；
ここで；
　Ｒ18は、水素、アルキル、アルケニル、シクロアルキル、シクロアルケニル、シクロア
ルキル置換アルキル、シクロアルケニル置換アルキル、またはアリール置換アルキルであ
り；
　Ｒ19は、水素またはアルキルであり；
　Ｒ20は、水素、アルキル、アルケニル、アリール、シクロアルキル、シクロアルケニル
、シクロアルキル置換アルキル、シクロアルケニル置換アルキル、若しくはアリール置換
アルキルであり、または、それらが結合した窒素原子と一緒になって、Ｒ19及びＲ20は複
素環を形成し；
　Ｒ21は、水素またはアルキルであり；
　ｎは、０～４である。］
若しくはその立体異性体、プロドラッグ、或いは薬学的に許容可能な塩、水和物またはＮ
－酸化物を有する、請求項２３に記載の医薬組成物。
　　【請求項２５】　前記末梢μオピオイド拮抗薬化合物は第四級モルフィナン化合物で
ある、請求項２２に記載の医薬組成物。
　　【請求項２６】　前記第四級モルフィナン化合物は、Ｎ－メチルナルトレキソン、Ｎ
－メチルナロキソン、Ｎ－メチルナロルフィン、Ｎ－ジアリルノルモルフィン、Ｎ－アリ
ルレバロルファン、及びＮ－メチルナルメフェンからなる群から選択される化合物の第四
級塩である、請求項２５に記載の医薬組成物。
　　【請求項２７】　前記末梢μオピオイド拮抗薬化合物はアヘンアルカロイド誘導体で
ある、請求項２２に記載の医薬組成物。
　　【請求項２８】　前記アヘンアルカロイド誘導体は、以下の式（ＩＩＩ）若しくは（
ＩＶ）：
【化１０】
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　［式中、Ｒは、アルキル、シクロアルキル置換アルキル、アリール、アリール置換アル
キルまたはアルケニルであり；
　Ｚは、水素またはＯＨであり；
　Ｒ’は、Ｘ’－Ｊ（Ｌ）（Ｔ）であり、ここで；
　Ｊは、アルキレンまたはアルケニレンであり；
　Ｌは、水素、アミノ、または場合によりＣＯ2Ｈ、ＯＨ若しくはフェニルで置換されて
もよいアルキルであり；
　Ｔは、ＣＯ2Ｈ、ＳＯ3Ｈ、アミノまたはグアニジノであり；
　Ｘ’は、直接結合またはＣ（＝Ｏ）であり；
　Ｒ”は、ＮＨ－Ｊ（Ｌ）（Ｔ）またはグアニジノである。］
若しくはその立体異性体、プロドラッグ、或いは薬学的に許容可能な塩、水和物またはＮ
－酸化物を有する、請求項２７に記載の医薬組成物。
　　【請求項２９】　Ｒは、Ｃ1～Ｃ3アルキル、アリルまたはシクロプロピルメチルであ
り；ＺはＯＨであり；Ｊは、Ｃ1～Ｃ5アルキレン、酸素原子が割り込んだＣ2～Ｃ6アルキ
レン、またはＣ2～Ｃ5アルケニレンであり；Ｌは、水素またはアミノであり；Ｔは、ＣＯ

2Ｈまたはグアニジノである、請求項２８に記載の医薬組成物。
　　【請求項３０】　Ｒはシクロプロピルメチルであり、Ｒ’は、Ｃ（＝Ｏ）（ＣＨ2）2

ＣＯ2Ｈ、Ｃ（＝Ｏ）（ＣＨ2）3ＣＯ2Ｈ、Ｃ（＝Ｏ）ＣＨ＝ＣＨＣＯ2Ｈ、Ｃ（＝Ｏ）Ｃ
Ｈ2ＯＣＨ2ＣＯ2Ｈ、Ｃ（＝Ｏ）ＣＨ（ＮＨ2）（ＣＨ2）3ＮＨＣ（＝ＮＨ）ＮＨ2、Ｃ（
＝Ｏ）ＣＨ（ＮＨ2）ＣＨ2ＣＯ2Ｈ、またはＣＨ2ＣＯ2Ｈであり、Ｒ”はＮＨＣＨ2ＣＯ2

Ｈである、請求項２９に記載の医薬組成物。
　　【請求項３１】　前記末梢μオピオイド拮抗薬化合物は第四級ベンゾモルファン化合
物である、請求項２２に記載の医薬組成物。
　　【請求項３２】　前記第四級ベンゾモルファン化合物は、以下の式（Ｖ）：
【化１１】
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　［式中、Ｒ24は、水素またはアシルであり；
　Ｒ25は、アルキルまたはアルケニルである。］
若しくはその立体異性体、プロドラッグ、或いは薬学的に許容可能な塩、水和物またはＮ
－酸化物を有する、請求項３１に記載の医薬組成物。
　　【請求項３３】　Ｒ24は、水素またはＣ1～Ｃ2アシルであり、Ｒ25は、Ｃ1～Ｃ3アル
キルまたはＣ2～Ｃ3アルケニルである、請求項３２に記載の医薬組成物。
　　【請求項３４】　Ｒ24は、水素またはアセトキシであり、Ｒ25は、プロピルまたはア
リルである、請求項３３に記載の医薬組成物。
　　【請求項３５】　前記第四級ベンゾモルファン化合物は、２’－ヒドロキシ－５，９
－ジメチル－２，２－ジアリル－６，７－ベンゾモルファニウム－ブロミド；２’－ヒド
ロキシ－５，９－ジメチル－２－ｎ－プロピル－６，７－ベンゾモルファン；２’－ヒド
ロキシ－５，９－ジメチル－２－アリル－６，７－ベンゾモルファン；２’－ヒドロキシ
－５，９－ジメチル－２－ｎ－プロピル－２－アリル－６，７－ベンゾモルファニウム－
ブロミド；２’－ヒドロキシ－５，９－ジメチル－２－ｎ－プロピル－２－プロパルギル
－６，７－ベンゾモルファニウム－ブロミド；及び２’－アセトキシ－５，９－ジメチル
－２－ｎ－プロピル－２－アリル－６，７－ベンゾモルファニウム－ブロミドからなる群
から選択される、請求項３２に記載の医薬組成物。
　　【請求項３６】　前記イレウスは、手術後イレウス及び分娩後イレウスからなる群か
ら選択される、請求項２１に記載の医薬組成物。
　　【請求項３７】　前記イレウスは手術後イレウスである、請求項３６に記載の医薬組
成物。
　　【請求項３８】　前記手術後イレウスは手術後麻痺性イレウスである、請求項３７に
記載の医薬組成物。
　　【請求項３９】　前記イレウスは結腸のイレウスである、請求項２１に記載の医薬組
成物。
　　【請求項４０】　前記イレウスは、外因性オピオイドアゴニストの存在しない場合に
起きる、請求項２１に記載の医薬組成物。
　　【請求項４１】　オピエートまたはオピオイドと併用するための、請求項１に記載の
医薬組成物。
　　【請求項４２】　前記オピエートまたはオピオイドはオピオイド鎮痛薬を含む、請求
項４１に記載の医薬組成物。
　　【請求項４３】　前記オピオイド鎮痛薬はμオピオイドアゴニストを含む、請求項４
２に記載の医薬組成物。
　　【請求項４４】　腸運動を遅くする化合物と併用するための、請求項１に記載の医薬
組成物。
　　【請求項４５】　オピエートまたはオピオイドと併用するための、請求項２１に記載
の医薬組成物。
　　【請求項４６】　前記オピエートまたはオピオイドはオピオイド鎮痛薬を含む、請求
項４５に記載の医薬組成物。



(10) JP 2003-517476 A5 2008.1.31

　　【請求項４７】　前記オピオイド鎮痛薬はμオピオイドアゴニストを含む、請求項４
６に記載の医薬組成物。
　　【請求項４８】　腸運動を遅くする化合物と併用するための、請求項２１に記載の医
薬組成物。
　　【請求項４９】前記化合物は、Ｑ－ＣＨ2ＣＨ（ＣＨ2（Ｃ6Ｈ5））Ｃ（Ｏ）ＯＨであ
る請求項１２に記載の医薬組成物。
　　【請求項５０】前記化合物は、（３Ｒ，４Ｒ，Ｓ）－Ｑ－ＣＨ2ＣＨ（ＣＨ2（Ｃ6Ｈ5

））Ｃ（Ｏ）ＯＨである請求項４９に記載の医薬組成物。
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