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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 19年 9月 14日 (2007.9.14)
【 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 】 　 ド ラ イ ア イ お よ び 眼 の 湿 潤 を 必 要 と す る 他 の 障 害 の 処 置 の た め の 組 成
物 で あ っ て 、 該 組 成 物 は 、 薬 学 的 に 受 容 可 能 な キ ャ リ ア お よ び 以 下 の 式 Ｉ ：
【 化 １ 】
　
　
　
　

の １ つ 以 上 の 化 合 物 の 薬 学 的 有 効 量 を 含 み 、 こ こ で ：
Ｒ 1 は 、 Ｃ Ｏ 2 Ｒ 、 Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ 2 Ｒ 3 、 Ｃ Ｈ 2 Ｏ Ｒ 4 、 Ｃ Ｈ 2 Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 、 Ｃ Ｈ 2 Ｎ 3 、 Ｃ Ｈ 2 Ｈ ａ ｌ 、
Ｃ Ｈ 2 Ｎ Ｏ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｓ Ｒ 2 0 、 Ｃ Ｏ Ｓ Ｒ 2 1 、 ま た は ２ ， ３ ， ４ ， ５ － テ ト ラ ゾ ー ル － １ － イ
ル で あ り 、 こ こ で ：
　 Ｒ は 、 Ｈ ま た は 薬 学 的 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン で あ る か 、 あ る い は 、 Ｃ Ｏ 2 Ｒ は 、 薬 学 的
に 受 容 可 能 な エ ス テ ル 部 分 を 形 成 す る ；
　 Ｎ Ｒ 2 Ｒ 3 、 Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 は 、 同 じ か ま た は 異 な り 、 遊 離 ア ミ ノ 基 ま た は 官 能 基 で 修 飾 さ れ た
ア ミ ノ 基 を 含 む ；
　 Ｏ Ｒ 4 は 、 遊 離 水 酸 基 ま た は 官 能 基 で 修 飾 さ れ た 水 酸 基 を 含 む ；
　 Ｈ ａ ｌ は 、 Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｂ ｒ ま た は Ｉ で あ る ；
　 Ｒ 2 0 は 、 Ｈ 、 ア ル キ ル 、 ア シ ル で あ る ；
　 Ｒ 2 1 は 、 Ｈ ま た は 薬 学 的 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン で あ る か 、 あ る い は Ｃ Ｏ Ｓ Ｒ 2 1 は 薬 学 的
に 受 容 可 能 な チ オ エ ス テ ル 部 分 を 形 成 す る ；
Ａ は 、 Ｌ 1 － Ａ 1 － Ｌ 2 、 Ｌ 1 － Ａ 2 － Ｌ 2 、 Ｌ 3 － Ａ 2 － Ｌ 4 、 ま た は Ｌ 5 － Ａ 2 － Ｌ 3 で あ り ；



Ａ 1 は Ｃ Ｈ 2 Ｃ ｈ 2 で あ り ；
Ａ 2 は 、
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　

で あ り ；
Ｌ 1 は 、 Ｃ Ｈ 2 － Ｂ － Ｄ で あ り ；
Ｂ お よ び Ｄ は 、 同 じ か ま た は 異 な り 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 ま た は Ｃ ≡ Ｃ で あ り ；
Ｌ 2 は 、 Ｃ Ｈ 2 － Ｋ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｋ は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 ま た は Ｃ ≡ Ｃ で あ り ；
Ｌ 3 は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ 、 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ ≡ Ｃ Ｃ
Ｈ 2 、 ま た は Ｃ Ｈ ＝ Ｃ ＝ Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｌ 4 は 、 Ｘ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｘ は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝
Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ ≡ Ｃ Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝
Ｃ ＝ Ｃ Ｈ 、 ま た は Ｃ Ｈ ＝ Ｃ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｌ 5 は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 － Ｂ － Ｄ で あ り ； そ し て
Ｙ は 、 Ｃ （ Ｏ ） （ す な わ ち カ ル ボ ニ ル 基 ） で あ る か 、 ま た は Ｙ は
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　

ま た は
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　

で あ り 、 こ こ で 、 Ｒ 9 Ｏ は 、 遊 離 水 酸 基 ま た は 官 能 基 で 修 飾 さ れ た 水 酸 基 を 構 成 す る 、 組
成 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ 】 　 請 求 項 １ に 記 載 の 組 成 物 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 に つ い
て 、
Ｒ 1 は Ｃ Ｏ 2 Ｒ で あ り 、 こ こ で Ｒ は Ｈ ま た は 眼 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン 塩 で あ る か 、 あ る い は
Ｃ Ｏ 2 Ｒ は 、 眼 に 受 容 可 能 な エ ス テ ル 部 分 を 形 成 し ；
Ａ は 、 Ｌ 1 － Ａ 1 － Ｌ 2 、 ま た は Ｌ 1 － Ａ 2 － Ｌ 2 で あ り ；
Ａ 1 は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ａ 2 は 、
【 化 ５ 】
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で あ り ；
Ｌ 1 は 、 Ｃ Ｈ 2 － Ｂ － Ｄ で あ り ；
Ｌ 2 は 、 Ｃ Ｈ 2 － Ｋ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｂ は 、 Ｃ ≡ Ｃ 、 ま た は ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ で あ り 、 そ し て Ｄ は Ｃ ≡ Ｃ ま た は ｔ ｒ ａ ｎ ｓ －
Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｋ は 、 ｃ ｉ ｓ -Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ で あ り ； そ し て
Ｙ は 、
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　

ま た は
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　

で あ る 、 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ３ 】 　 請 求 項 ２ に 記 載 の 組 成 物 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 化 合 物 は 、 以 下 ：
【 化 ８ 】
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か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ４ 】 　 請 求 項 １ に 記 載 の 組 成 物 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 に つ い
て 、
Ｒ 1 は Ｃ Ｏ 2 Ｒ で あ り 、 こ こ で Ｒ は Ｈ ま た は 眼 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン 塩 で あ る か 、 あ る い は
Ｃ Ｏ 2 Ｒ は 、 眼 に 受 容 可 能 な エ ス テ ル 部 分 を 形 成 し ；
Ａ は 、 Ｌ 3 － Ａ 2 － Ｌ 4 で あ り ；
Ａ 2 は 、
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　

で あ り ；
Ｌ 3 は 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 、 ま た は Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡
Ｃ で あ り ；
Ｌ 4 は 、 Ｘ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｘ は 、 ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ 、 ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ
Ｈ 2 、 ま た は ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ； そ し て
Ｙ は 、
【 化 １ ０ 】
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ま た は
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　

で あ る 、 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ５ 】 　 請 求 項 ４ に 記 載 の 組 成 物 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 は 、 以
下 ：
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ６ 】 　 請 求 項 １ に 記 載 の 組 成 物 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 に つ い
て 、
Ｒ 1 は Ｃ Ｏ 2 Ｒ で あ り 、 こ こ で Ｒ は Ｈ ま た は 眼 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン 塩 で あ る か 、 あ る い は
Ｃ Ｏ 2 Ｒ は 、 眼 に 受 容 可 能 な エ ス テ ル 部 分 を 形 成 し ；
Ａ は 、 Ｌ 5 － Ａ 2 － Ｌ 3 で あ り ；
Ａ 2 は 、
【 化 １ ３ 】
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で あ り ；
Ｌ 5 は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 － Ｂ － Ｄ で あ り ；
Ｌ 3 は 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ 、 ま
た は Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｂ は 、 ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ ま た は Ｃ ≡ Ｃ で あ り ；
Ｄ は 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ ま た は Ｃ ≡ Ｃ で あ り ； そ し て
Ｙ は 、
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　

ま た は
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　

で あ る 、 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ７ 】 　 請 求 項 ６ に 記 載 の 組 成 物 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 化 合 物 は 、 以 下 ：
【 化 １ ６ 】
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か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ８ 】 　 前 記 組 成 物 が 、 前 記 眼 へ の 局 所 的 投 与 に 適 切 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載
の 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ９ 】 　 哺 乳 動 物 に お け る ド ラ イ ア イ お よ び 眼 の 湿 潤 を 必 要 と す る 他 の 障 害 を
処 置 す る た め の で あ っ て 、 該 は Ｉ
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　

に 従 う １ つ 以 上 の 化 合 物 、 こ こ で ：
Ｒ 1 は 、 Ｃ Ｏ 2 Ｒ 、 Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ 2 Ｒ 3 、 Ｃ Ｈ 2 Ｏ Ｒ 4 、 Ｃ Ｈ 2 Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 、 Ｃ Ｈ 2 Ｎ 3 、 Ｃ Ｈ 2 Ｈ ａ ｌ 、
Ｃ Ｈ 2 Ｎ Ｏ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｓ Ｒ 2 0 、 Ｃ Ｏ Ｓ Ｒ 2 1 、 ま た は ２ ， ３ ， ４ ， ５ － テ ト ラ ゾ ー ル － １ － イ
ル で あ り 、 こ こ で ：
　 Ｒ は 、 Ｈ ま た は 薬 学 的 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン で あ る か 、 あ る い は 、 Ｃ Ｏ 2 Ｒ は 、 薬 学 的
に 受 容 可 能 な エ ス テ ル 部 分 を 形 成 す る ；
　 Ｎ Ｒ 2 Ｒ 3 、 Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 は 、 同 じ か ま た は 異 な り 、 遊 離 ア ミ ノ 基 ま た は 官 能 基 で 修 飾 さ れ た
ア ミ ノ 基 を 含 む ；
　 Ｏ Ｒ 4 は 、 遊 離 水 酸 基 ま た は 官 能 基 で 修 飾 さ れ た 水 酸 基 を 含 む ；
　 Ｈ ａ ｌ は 、 Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｂ ｒ ま た は Ｉ で あ る ；
　 Ｒ 2 0 は 、 Ｈ 、 ア ル キ ル 、 ア シ ル で あ る ；
　 Ｒ 2 1 は 、 Ｈ ま た は 薬 学 的 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン で あ る か 、 あ る い は Ｃ Ｏ Ｓ Ｒ 2 1 は 、 薬 学
的 に 受 容 可 能 な チ オ エ ス テ ル 部 分 を 形 成 す る ；
Ａ は 、 Ｌ 1 － Ａ 1 － Ｌ 2 、 Ｌ 1 － Ａ 2 － Ｌ 2 、 Ｌ 3 － Ａ 2 － Ｌ 4 、 ま た は Ｌ 5 － Ａ 2 － Ｌ 3 で あ り ；
Ａ 1 は Ｃ Ｈ 2 Ｃ ｈ 2 で あ り ；
Ａ 2 は 、
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　

で あ り ；
Ｌ 1 は 、 Ｃ Ｈ 2 － Ｂ － Ｄ で あ り ；
Ｂ お よ び Ｄ は 、 同 じ か ま た は 異 な り 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 ま た は Ｃ ≡ Ｃ で あ り ；
Ｌ 2 は 、 Ｃ Ｈ 2 － Ｋ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｋ は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 ま た は Ｃ ≡ Ｃ で あ り ；
Ｌ 3 は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ 、 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ ≡ Ｃ Ｃ
Ｈ 2 、 ま た は Ｃ Ｈ ＝ Ｃ ＝ Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｌ 4 は 、 Ｘ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｘ は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝
Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ ≡ Ｃ Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝
Ｃ ＝ Ｃ Ｈ 、 ま た は Ｃ Ｈ ＝ Ｃ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｌ 5 は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 － Ｂ － Ｄ で あ り ； そ し て
Ｙ は 、 Ｃ （ Ｏ ） （ す な わ ち カ ル ボ ニ ル 基 ） で あ る か 、 ま た は Ｙ は
【 化 １ ９ 】
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を 含 み



　
　
　
　
　

ま た は
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　

で あ り 、 こ こ で 、 Ｒ 9 Ｏ は 、 遊 離 水 酸 基 ま た は 官 能 基 で 修 飾 さ れ た 水 酸 基 を 構 成 す る 、
。

　 　 【 請 求 項 １ ０ 】 　 前 記 哺 乳 動 物 が ヒ ト で あ り 、 そ し て 前 記 が 局 与 る
、 請 求 項 ９ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 １ １ 】 　 請 求 項 ９ に 記 載 の で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 に つ
い て 、
Ｒ 1 は Ｃ Ｏ 2 Ｒ で あ り 、 こ こ で Ｒ は Ｈ ま た は 眼 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン 塩 で あ る か 、 あ る い は
Ｃ Ｏ 2 Ｒ は 、 眼 に 受 容 可 能 な エ ス テ ル 部 分 を 形 成 し ；
Ａ は 、 Ｌ 1 － Ａ 1 － Ｌ 2 、 ま た は Ｌ 1 － Ａ 2 － Ｌ 2 で あ り ；
Ａ 1 は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ａ 2 は 、
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　

で あ り ；
Ｌ 1 は 、 Ｃ Ｈ 2 － Ｂ － Ｄ で あ り ；
Ｌ 2 は 、 Ｃ Ｈ 2 － Ｋ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｂ は 、 Ｃ ≡ Ｃ 、 ま た は ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ で あ り 、 そ し て Ｄ は Ｃ ≡ Ｃ ま た は ｔ ｒ ａ ｎ ｓ －
Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｋ は 、 ｃ ｉ ｓ -Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ で あ り ； そ し て
Ｙ は 、
【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　

ま た は
【 化 ２ ３ 】
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で あ る 、 。
　 　 【 請 求 項 １ ２ 】 　 請 求 項 １ １ に 記 載 の で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 化 合 物 が 、 以 下
：
【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 。
　 　 【 請 求 項 １ ３ 】 　 請 求 項 ９ に 記 載 の で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 式 化 合 物 に つ
い て 、
Ｒ 1 は Ｃ Ｏ 2 Ｒ で あ り 、 こ こ で Ｒ は Ｈ ま た は 眼 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン 塩 で あ る か 、 あ る い は
Ｃ Ｏ 2 Ｒ は 、 眼 に 受 容 可 能 な エ ス テ ル 部 分 を 形 成 し ；
Ａ は 、 Ｌ 3 － Ａ 2 － Ｌ 4 で あ り ；
Ａ 2 は 、
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　

で あ り ；
Ｌ 3 は 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 、 ま た は Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡
Ｃ で あ り ；
Ｌ 4 は 、 Ｘ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｘ は 、 ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ 、 ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ
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Ｈ 2 、 ま た は ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ； そ し て
Ｙ は 、
【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　

ま た は
【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
　

で あ る 、 。
　 　 【 請 求 項 １ ４ 】 　 請 求 項 １ ３ に 記 載 の で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 化 合 物 は 、 以 下
：
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 。
　 　 【 請 求 項 １ ５ 】 　 請 求 項 ９ に 記 載 の で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 に つ
い て 、
Ｒ 1 は Ｃ Ｏ 2 Ｒ で あ り 、 こ こ で Ｒ は Ｈ ま た は 眼 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン 塩 で あ る か 、 あ る い は
Ｃ Ｏ 2 Ｒ は 、 眼 に 受 容 可 能 な エ ス テ ル 部 分 を 形 成 し ；
Ａ は 、 Ｌ 5 － Ａ 2 － Ｌ 3 で あ り ；
Ａ 2 は 、
【 化 ２ ９ 】
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で あ り ；
Ｌ 5 は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 － Ｂ － Ｄ で あ り ；
Ｌ 3 は 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ 、 ま
た は Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｂ は 、 ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ ま た は Ｃ ≡ Ｃ で あ り ；
Ｄ は 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ ま た は Ｃ ≡ Ｃ で あ り ； そ し て
Ｙ は 、
【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　

ま た は
【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　

で あ る 、 。
　 　 【 請 求 項 １ ６ 】 　 請 求 項 １ ５ に 記 載 の で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 化 合 物 は 、 以 下
：
【 化 ３ ２ 】
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か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 。
　 　 【 請 求 項 １ ７ 】 　 請 求 項 ９ に 記 載 の で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 ド ラ イ ア イ お よ び
前 記 眼 の 湿 潤 を 必 要 と す る 他 の 障 害 が 、 屈 折 矯 正 手 術 に 関 連 す る ド ラ イ ア イ の 症 状 で あ る
、 。
　 　 【 請 求 項 １ ８ 】 　 以 下 の 式 Ｉ ：
【 化 ３ ３ 】
　
　
　
　
　
　

の 化 合 物 で あ っ て 、 こ こ で ：
Ｒ 1 は 、 Ｃ Ｏ 2 Ｒ 、 Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ 2 Ｒ 3 、 Ｃ Ｈ 2 Ｏ Ｒ 4 、 Ｃ Ｈ 2 Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 、 Ｃ Ｈ 2 Ｎ 3 、 Ｃ Ｈ 2 Ｈ ａ ｌ 、
Ｃ Ｈ 2 Ｎ Ｏ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｓ Ｒ 2 0 、 Ｃ Ｏ Ｓ Ｒ 2 1 、 ま た は ２ ， ３ ， ４ ， ５ － テ ト ラ ゾ ー ル － １ － イ
ル で あ り 、 こ こ で ：
　 Ｒ は 、 Ｈ ま た は 薬 学 的 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン で あ る か 、 あ る い は 、 Ｃ Ｏ 2 Ｒ は 、 薬 学 的
に 受 容 可 能 な エ ス テ ル 部 分 を 形 成 す る ；
　 Ｎ Ｒ 2 Ｒ 3 、 Ｎ Ｒ 5 Ｒ 6 は 、 同 じ か ま た は 異 な り 、 遊 離 ア ミ ノ 基 ま た は 官 能 基 で 修 飾 さ れ た
ア ミ ノ 基 を 含 む ；
　 Ｏ Ｒ 4 は 、 遊 離 水 酸 基 ま た は 官 能 基 で 修 飾 さ れ た 水 酸 基 を 含 む ；
　 Ｈ ａ ｌ は 、 Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｂ ｒ ま た は Ｉ で あ る ；
　 Ｒ 2 0 は 、 Ｈ 、 ア ル キ ル 、 ア シ ル で あ る ；
　 Ｒ 2 1 は 、 Ｈ ま た は 薬 学 的 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン で あ る か 、 あ る い は Ｃ Ｏ Ｓ Ｒ 2 1 は 、 薬 学
的 に 受 容 可 能 な チ オ エ ス テ ル 部 分 を 形 成 す る ；
Ａ は 、 Ｌ 1 － Ａ 2 － Ｌ 2 、 Ｌ 3 － Ａ 2 － Ｌ 4 、 ま た は Ｌ 5 － Ａ 2 － Ｌ 3 で あ り ；
Ａ 2 は 、
【 化 ３ ４ 】
　
　
　
　

で あ り ；
Ｌ 1 は 、 Ｃ Ｈ 2 － Ｂ － Ｄ で あ り ；
Ｂ お よ び Ｄ は 、 同 じ か ま た は 異 な り 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 ま た は Ｃ ≡ Ｃ で あ り ；
Ｌ 2 は 、 Ｃ Ｈ 2 － Ｋ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｋ は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 ま た は Ｃ ≡ Ｃ で あ り ；
Ｌ 3 は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ 、 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ ≡ Ｃ Ｃ
Ｈ 2 、 ま た は Ｃ Ｈ ＝ Ｃ ＝ Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｌ 4 は 、 Ｘ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｘ は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝
Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ ≡ Ｃ Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝
Ｃ ＝ Ｃ Ｈ 、 ま た は Ｃ Ｈ ＝ Ｃ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｌ 5 は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 － Ｂ － Ｄ で あ り ； そ し て
Ｙ は 、 Ｃ （ Ｏ ） （ す な わ ち カ ル ボ ニ ル 基 ） で あ る か 、 ま た は Ｙ は
【 化 ３ ５ 】
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ま た は
【 化 ３ ６ 】
　
　
　
　
　

で あ り 、 こ こ で 、 Ｒ 9 Ｏ は 、 遊 離 水 酸 基 ま た は 官 能 基 で 修 飾 さ れ た 水 酸 基 を 構 成 す る 、 化
合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ９ 】 　 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 化 合 物 で あ っ て 、 こ こ で ：
Ｒ 1 は Ｃ Ｏ 2 Ｒ で あ り 、 こ こ で Ｒ は Ｈ ま た は 眼 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン 塩 で あ る か 、 あ る い は
Ｃ Ｏ 2 Ｒ は 、 眼 に 受 容 可 能 な エ ス テ ル 部 分 を 形 成 し ；
Ａ は 、 Ｌ 1 － Ａ 2 － Ｌ 2 で あ り ；
Ａ 2 は 、
【 化 ３ ７ 】
　
　
　
　
　

で あ り ；
Ｌ 1 は 、 Ｃ Ｈ 2 － Ｂ － Ｄ で あ り ；
Ｌ 2 は 、 Ｃ Ｈ 2 － Ｋ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｂ は 、 Ｃ ≡ Ｃ 、 ま た は ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ で あ り 、 そ し て Ｄ は Ｃ ≡ Ｃ ま た は ｔ ｒ ａ ｎ ｓ －
Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ で あ り ；
Ｋ は 、 ｃ ｉ ｓ -Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ で あ り ； そ し て
Ｙ は 、
【 化 ３ ８ 】
　
　
　
　
　

ま た は
【 化 ３ ９ 】
　
　
　
　
　

で あ る 、 化 合 物 。
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　 　 【 請 求 項 ２ ０ 】 　 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 化 合 物 で あ っ て 、 該 化 合 物 は 、 以 下 ：
【 化 ４ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ １ 】 　 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 化 合 物 で あ っ て 、 こ こ で ：
Ｒ 1 は Ｃ Ｏ 2 Ｒ で あ り 、 こ こ で Ｒ は Ｈ ま た は 眼 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン 塩 で あ る か 、 あ る い は
Ｃ Ｏ 2 Ｒ は 、 眼 に 受 容 可 能 な エ ス テ ル 部 分 を 形 成 し ；
Ａ は 、 Ｌ 3 － Ａ 2 － Ｌ 4 で あ り ；
Ａ 2 は 、
【 化 ４ １ 】
　
　
　
　
　

で あ り ；
Ｌ 3 は 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 、 ま た は Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡
Ｃ で あ り ；
Ｌ 4 は 、 Ｘ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｘ は 、 ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ 、 ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ
Ｈ 2 、 ま た は ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ； そ し て
Ｙ は 、
【 化 ４ ２ 】
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ま た は
【 化 ４ ３ 】
　
　
　
　
　

で あ る 、 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ２ 】 　 請 求 項 ２ １ に 記 載 の 化 合 物 で あ っ て 、 該 化 合 物 は 、 以 下 ：
【 化 ４ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ３ 】 　 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 化 合 物 で あ っ て 、 こ こ で ：
Ｒ 1 は Ｃ Ｏ 2 Ｒ で あ り 、 こ こ で Ｒ は Ｈ ま た は 眼 に 受 容 可 能 な カ チ オ ン 塩 で あ る か 、 あ る い は
Ｃ Ｏ 2 Ｒ は 、 眼 に 受 容 可 能 な エ ス テ ル 部 分 を 形 成 し ；
Ａ は 、 Ｌ 5 － Ａ 2 － Ｌ 3 で あ り ；
Ａ 2 は 、
【 化 ４ ５ 】
　
　
　
　
　

で あ り ；
Ｌ 5 は 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 － Ｂ － Ｄ で あ り ；
Ｌ 3 は 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ Ｃ Ｈ 2 、 Ｃ Ｈ 2 Ｃ ≡ Ｃ 、 ま
た は Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 で あ り ；
Ｂ は 、 ｃ ｉ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ ま た は Ｃ ≡ Ｃ で あ り ；
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Ｄ は 、 ｔ ｒ ａ ｎ ｓ － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ ま た は Ｃ ≡ Ｃ で あ り ； そ し て
Ｙ は 、
【 化 ４ ６ 】
　
　
　
　
　

ま た は
【 化 ４ ７ 】
　
　
　
　
　

で あ る 、 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ４ 】 　 請 求 項 ２ ３ に 記 載 の 化 合 物 で あ っ て 、 こ こ で 、 該 化 合 物 は 、 以 下 ：
【 化 ４ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 化 合 物 。
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