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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24年11月1日(2012.11.1)

【公表番号】特表2012-503010(P2012-503010A)
【公表日】平成24年2月2日(2012.2.2)
【年通号数】公開・登録公報2012-005
【出願番号】特願2011-527995(P2011-527995)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 455/06     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/4745   (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/14     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  45/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/5513   (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/454    (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 455/06    ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｋ  31/4745  　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/14    　　　　
   Ａ６１Ｋ  45/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １１１　
   Ａ６１Ｋ  31/5513  　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/454   　　　　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １２１　

【手続補正書】
【提出日】平成24年9月14日(2012.9.14)
【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
【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
構造式Ｉの化合物
【化１】

（Ｉ）
またはその塩であって、式中、
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Ｒ１～Ｒ２７は、独立して水素および重水素より成る群から選択され、
Ｒ１～Ｒ２７のうちの少なくとも１つは重水素である、化合物またはその塩。
【請求項２】
Ｒ１～Ｒ２７のうちの少なくとも１つが、独立して約１０％以上の重水素濃縮を有する、
請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
Ｒ１～Ｒ２７のうちの少なくとも１つが、独立して約５０％以上の重水素濃縮を有する、
請求項１に記載の化合物。
【請求項４】
Ｒ１～Ｒ２７のうちの少なくとも１つが、独立して約９０％以上の重水素濃縮を有する、
請求項１に記載の化合物。
【請求項５】
Ｒ１～Ｒ２７のうちの少なくとも１つが、独立して約９８％以上の重水素濃縮を有する、
請求項１に記載の化合物。
【請求項６】
前記化合物は、
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【化２】
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【化３】
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【化４】
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【化５】
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【化６】
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【化７】
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【化８】
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【化９】
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【化１０】
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【化１１】
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【化１２】

より成る群から選択される構造式を有する、請求項１に記載の化合物。



(14) JP 2012-503010 A5 2012.11.1

【請求項７】
前記化合物は、
【化１３】
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【化１４】

より成る群から選択される構造式を有する、請求項１に記載の化合物。
【請求項８】
前記化合物は、構造式
【化１５】

を有する、請求項７に記載の化合物。
【請求項９】
前記化合物は、構造式

【化１６】

を有する、請求項７に記載の化合物。
【請求項１０】
前記化合物は、構造式



(16) JP 2012-503010 A5 2012.11.1

【化１７】

を有する、請求項７に記載の化合物。
【請求項１１】
薬学的に許容される担体と共に、請求項１に記載される化合物を含む、薬学的組成物。
【請求項１２】
ＶＭＡＴ２の阻害により軽減される疾患の予防または治療のための、請求項１に記載され
る化合物を含む、薬学的組成物。
【請求項１３】
前記ＶＭＡＴ２の阻害により軽減される疾患がハンチントン病である、請求項１２に記載
の薬学的組成物。
【請求項１４】
ａ．非同位体的に濃縮した化合物と比較した場合に、前記化合物またはその代謝物の血漿
レベルでの個人間の変動の減少、
ｂ．非同位体的に濃縮した化合物と比較した場合に、その投与量単位当たりの前記化合物
の平均血漿レベルの増大、
ｃ．非同位体的に濃縮した化合物と比較した場合に、その投与量単位当たりの前記化合物
の少なくとも１つの代謝物の平均血漿レベルの減少、
ｄ．非同位体的に濃縮した化合物と比較した場合に、その投与量単位当たりの前記化合物
の少なくとも１つの代謝物の平均血漿レベルの増大、
ｅ．非同位体的に濃縮した化合物と比較した場合に、その投与量単位当たりの前記被験体
の治療中の臨床効果の改善、
より成る群から選択される少なくとも１つの効果をさらにもたらす、請求項１２に記載の
薬学的組成物。
【請求項１５】
相当する非同位体的に濃縮した化合物と比較した場合に、前記被験体において、少なくと
も１つの多型的に発現したシトクロムＰ４５０アイソフォームにより、その投与量単位当
たりの前記化合物の代謝の減少をもたらす、請求項１２に記載の薬学的組成物。
【請求項１６】
前記シトクロムＰ４５０アイソフォームが、ＣＹＰ２Ｃ８、ＣＹＰ２Ｃ９、ＣＹＰ２Ｃ１
９、およびＣＹＰ２Ｄ６より成る群から選択される、請求項１５に記載の薬学的組成物。
【請求項１７】
前記化合物は、非同位体的に濃縮した化合物と比較した場合に、その投与量単位当たり、
前記被験体中の少なくとも１つのシトクロムＰ４５０アイソフォームまたはモノアミン酸
化酵素アイソフォームの阻害の減少により特徴付けられる、請求項１２に記載の薬学的組
成物。
【請求項１８】
前記シトクロムＰ４５０アイソフォームまたはモノアミン酸化酵素アイソフォームが、Ｃ
ＹＰ１Ａ１、ＣＹＰ１Ａ２、ＣＹＰ１Ｂ１、ＣＹＰ２Ａ６、ＣＹＰ２Ａ１３、ＣＹＰ２Ｂ
６、ＣＹＰ２Ｃ８、ＣＹＰ２Ｃ９、ＣＹＰ２Ｃ１８、ＣＹＰ２Ｃ１９、ＣＹＰ２Ｄ６、Ｃ
ＹＰ２Ｅ１、ＣＹＰ２Ｇ１、ＣＹＰ２Ｊ２、ＣＹＰ２Ｒ１、ＣＹＰ２Ｓ１、ＣＹＰ３Ａ４
、ＣＹＰ３Ａ５、ＣＹＰ３Ａ５Ｐ１、ＣＹＰ３Ａ５Ｐ２、ＣＹＰ３Ａ７、ＣＹＰ４Ａ１１
、ＣＹＰ４Ｂ１、ＣＹＰ４Ｆ２、ＣＹＰ４Ｆ３、ＣＹＰ４Ｆ８、ＣＹＰ４Ｆ１１、ＣＹＰ
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４Ｆ１２、ＣＹＰ４Ｘ１、ＣＹＰ４Ｚ１、ＣＹＰ５Ａ１、ＣＹＰ７Ａ１、ＣＹＰ７Ｂ１、
ＣＹＰ８Ａ１、ＣＹＰ８Ｂ１、ＣＹＰ１１Ａ１、ＣＹＰ１１Ｂ１、ＣＹＰ１１Ｂ２、ＣＹ
Ｐ１７、ＣＹＰ１９、ＣＹＰ２１、ＣＹＰ２４、ＣＹＰ２６Ａ１、ＣＹＰ２６Ｂ１、ＣＹ
Ｐ２７Ａ１、ＣＹＰ２７Ｂ１、ＣＹＰ３９、ＣＹＰ４６、ＣＹＰ５１、ＭＡＯＡ、および
ＭＡＯＢより成る群から選択される、請求項１７に記載の薬学的組成物。
【請求項１９】
相当する非同位体的に濃縮した化合物と比較した場合に、診断の肝胆機能エンドポイント
における悪化を低減する、請求項１２に記載の薬学的組成物。
【請求項２０】
前記診断の肝胆機能エンドポイントは、アラニンアミノトランスフェラーゼ（「ＡＬＴ」
）、血清グルタミン酸ピルビン酸トランスアミナーゼ（「ＳＧＰＴ」）、アスパラギン酸
アミノトランスフェラーゼ（「ＡＳＴ」、「ＳＧＯＴ」）、ＡＬＴ／ＡＳＴ比、血清アル
ドラーゼ、アルカリフォスファターゼ（「ＡＬＰ」）、アンモニアレベル、ビリルビン、
ガンマグルタミントランスペプチターゼ（「ＧＧＴＰ」、「γ－ＧＴＰ」、「ＧＧＴ」）
、ロイシンアミノペプチダーゼ（「ＬＡＰ」）、肝生検、肝臓の超音波検査、肝臓核スキ
ャン、５’－ヌクレオチダーゼ、および血漿タンパク質より成る群から選択される、請求
項１９に記載の薬学的組成物。
【請求項２１】
薬剤として使用するための、請求項１に記載の化合物。
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