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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 18年 2月 10日 (2006.2.10)
【 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 】
カ ル ニ チ ン パ ル ミ ト イ ル ト ラ ン ス フ ェ ラ ー ゼ -1（ CPT-1） 活 性 を 促 進 す る 薬 剤 を 含 む 、 体
重 減 少 を 誘 導 す る た め の 治 療 用 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ 】
前 記 薬 剤 が 、 以 下 の 化 学 式 ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
式 中 、 Rは 以 下 か ら な る 基 か ら 選 択 さ れ た 置 換 基 で あ る ：



【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
式 中 、
R 1 及 び R 2 は 同 じ か 異 な る も の で あ り 、 H、 CH 3 、 C 2 H 5 、 C 3 H 7 、 C 4 H 9 、 CF 3 、 OCH 3 、 F、 Clま た
は Brで あ り ；
R 3 は H、 CH 3 、 C 2 H 5 、 C 3 H 7 、 C 4 H 9 、 COOH、 COOCH 3 、 COOC 2 H 5 、 COOC 2 H 5 、 ま た は 、 COOC 4 H 9 で
あ り ；
R 4 は H、 CH 3 、 C 2 H 5 、 C 3 H 7 、 ま た は 、 C 4 H 9 で あ り ；
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Xは NH、 S、 ま た は 、 Oで あ り ；
Zは CH 2 、 O、 NH、 ま た は Sで あ り ；
iは 1か ら 5で あ り ；
jは 0か ら 10で あ り ；
kは 1か ら 10で あ り ；
mは 1か ら 13で あ り ； そ し て 、
nは 1か ら 15で あ る ；
の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 1に 記 載 の 治 療 用 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ 】
L-カ ル ニ チ ン を さ ら に 含 む 、 請 求 項 2に 記 載 の 治 療 用 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ 】
前 記 薬 剤 が 、 FASを 有 意 に は 阻 害 し な い 、 請 求 項 1～ 3の い ず れ か 1項 に 記 載 の 治 療 用 組 成 物
。
【 請 求 項 ５ 】
CPT-1活 性 を 促 進 す る 薬 剤 を 含 む 、 体 重 を 安 定 さ せ る た め の 治 療 用 組 成 物 。
【 請 求 項 ６ 】
前 記 薬 剤 が 、 以 下 の 化 学 式 ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
式 中 、 Rは 以 下 か ら な る 基 か ら 選 択 さ れ た 置 換 基 で あ る ：
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【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
式 中 、
R 1 及 び R 2 は 同 じ か 異 な る も の で あ り 、 H、 CH 3 、 C 2 H 5 、 C 3 H 7 、 C 4 H 9 、 CF 3 、 OCH 3 、 F、 Clま た
は Brで あ り ；
R 3 は H、 CH 3 、 C 2 H 5 、 C 3 H 7 、 C 4 H 9 、 COOH、 COOCH 3 、 COOC 2 H 5 、 COOC 2 H 5 、 ま た は 、 COOC 4 H 9 で
あ り ；
R 4 は H、 CH 3 、 C 2 H 5 、 C 3 H 7 、 ま た は 、 C 4 H 9 で あ り ；
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Xは NH、 S、 ま た は 、 Oで あ り ；
Zは CH 2 、 O、 NH、 ま た は Sで あ り ；
iは 1か ら 5で あ り ；
jは 0か ら 10で あ り ；
kは 1か ら 10で あ り ；
mは 1か ら 13で あ り ； そ し て 、
nは 1か ら 15で あ る ；
の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 5に 記 載 の 治 療 用 組 成 物 。
【 請 求 項 ７ 】
L-カ ル ニ チ ン を さ ら に 含 む 、 請 求 項 6に 記 載 の 治 療 用 組 成 物 。
【 請 求 項 ８ 】
前 記 薬 剤 が 、 FASを 有 意 に は 阻 害 し な い 、 請 求 項 5～ 7の い ず れ か 1項 に 記 載 の 治 療 用 組 成 物
。
【 請 求 項 ９ 】
体 重 減 少 の 候 補 薬 剤 が CPT-1活 性 を 促 進 す る か を 決 定 し ； そ し て 、 CPT-1活 性 を 促 進 す る 薬
剤 を 選 択 す る こ と を 含 む 、 体 重 減 少 を 誘 導 す る 薬 剤 を ス ク リ ー ニ ン グ す る 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ 】
栄 養 的 に 十 分 な 量 の 脂 肪 、 炭 水 化 物 、 及 び 、 ア ミ ノ 酸 を 含 む 栄 養 的 な 組 成 物 で あ っ て 、 さ
ら に L-カ ル ニ チ ン 、 及 び 、 CPT-1の マ ロ ニ ル CoA阻 害 の ア ン タ ゴ ニ ス ト を 含 む 、 前 記 組 成 物
。
【 請 求 項 １ １ 】
CPT-1の マ ロ ニ ル CoA阻 害 の ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 FASを 有 意 に は 阻 害 し な い 、 請 求 項 10に 記
載 の 栄 養 的 な 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
CPT-1の マ ロ ニ ル CoA阻 害 の ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 以 下 の 化 学 式 ：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
式 中 、 Rは 以 下 か ら な る 基 か ら 選 択 さ れ た 置 換 基 で あ る ：
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【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
式 中 、
R 1 及 び R 2 は 同 じ か 異 な る も の で あ り 、 H、 CH 3 、 C 2 H 5 、 C 3 H 7 、 C 4 H 9 、 CF 3 、 OCH 3 、 F、 Clま た
は Brで あ り ；
R 3 は H、 CH 3 、 C 2 H 5 、 C 3 H 7 、 C 4 H 9 、 COOH、 COOCH 3 、 COOC 2 H 5 、 COOC 2 H 5 、 ま た は 、 COOC 4 H 9 で
あ り ；
R 4 は H、 CH 3 、 C 2 H 5 、 C 3 H 7 、 ま た は 、 C 4 H 9 で あ り ；

(6) JP 2005-523270 A5 2006.3.30



Xは NH、 S、 ま た は 、 Oで あ り ；
Zは CH 2 、 O、 NH、 ま た は Sで あ り ；
iは 1か ら 5で あ り ；
jは 0か ら 10で あ り ；
kは 1か ら 10で あ り ；
mは 1か ら 13で あ り ； そ し て 、
nは 1か ら 15で あ る ；
の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 10ま た は 11に 記 載 の 栄 養 的 な 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
以 下 の 化 学 式 ：
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
式 中 、 Rは 以 下 か ら な る 基 か ら 選 択 さ れ た 置 換 基 で あ る ：
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【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
式 中 、
R 1 及 び R 2 は 同 じ か 異 な る も の で あ り 、 H、 CH 3 、 C 2 H 5 、 C 3 H 7 、 C 4 H 9 、 CF 3 、 OCH 3 、 F、 Clま た
は Brで あ り ；
R 3 は H、 CH 3 、 C 2 H 5 、 C 3 H 7 、 C 4 H 9 、 COOH、 COOCH 3 、 COOC 2 H 5 、 COOC 2 H 5 、 ま た は 、 COOC 4 H 9 で
あ り ；
R 4 は H、 CH 3 、 C 2 H 5 、 C 3 H 7 、 ま た は 、 C 4 H 9 で あ り ；
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Xは NH、 S、 ま た は 、 Oで あ り ；
Zは CH 2 、 O、 NH、 ま た は Sで あ り ；
iは 1か ら 5で あ り ；
jは 0か ら 10で あ り ；
kは 1か ら 10で あ り ；
mは 1か ら 13で あ り ； そ し て 、
nは 1か ら 15で あ る ；
の 化 合 物 の 、 除 脂 肪 体 重 を 維 持 し な が ら 肥 満 性 を 減 少 さ せ る た め の 医 薬 の 製 造 に お け る 使
用 。
【 請 求 項 １ ４ 】
CPT-1活 性 を 促 進 す る が FASを 有 意 に は 阻 害 し な い 薬 剤 の 、 除 脂 肪 体 重 を 維 持 し な が ら 肥 満
性 を 減 少 さ せ る た め の 医 薬 の 製 造 に お け る 使 用 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ０ ５
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ０ ５ 】
　 一 つ の 態 様 に お い て 、 本 発 明 は 、 ヒ ト 患 者 を 含 む 必 要 と す る 患 者 に カ ル ニ チ ン パ ル ミ ト
イ ル ト ラ ン ス フ ェ ラ ー ゼ -1（ CPT-1） 活 性 を 促 進 す る 薬 剤 を 投 与 す る こ と を 含 む 、 体 重 減
少 を 誘 導 す る 方 法 を 提 供 す る 。 好 ま し い 様 式 に お い て 、 そ の 薬 剤 は 、 脂 肪 酸 酸 化 を 増 加 す
る の に 十 分 な 量 で 投 与 さ れ る 。 別 の 好 ま し い 様 式 に お い て 、 そ の 薬 剤 は 、 CPT-1の マ ロ ニ
ル CoA阻 害 に 拮 抗 す る の に 十 分 な 量 で 投 与 さ れ る 。 さ ら に 別 の 好 ま し い 様 式 に お い て 、 そ
の 薬 剤 は マ ロ ニ ル CoAレ ベ ル の 増 加 に 十 分 な 量 で 投 与 さ れ る 。 さ ら に 別 の 好 ま し い 様 式 に
お い て 、 そ の 薬 剤 の 投 与 に 際 し て 、 マ ロ ニ ル CoAレ ベ ル は 実 質 上 は 増 加 し な い 。 本 明 細 書
中 で 意 図 さ れ る マ ロ ニ ル CoAの 実 質 的 な 増 加 は 、 CPT-1の マ ロ ニ ル CoA阻 害 の Kiの 約 2分 の 1
と 等 し い 。 さ ら に 好 ま し い 様 式 に お い て 、 CPT-1活 性 を 促 進 す る そ の 薬 剤 は ま た 、 脂 肪 酸
合 成 酵 素 （ FAS） を 阻 害 す る 。 他 の 様 式 に お い て 、 FASは 有 意 に 阻 害 さ れ な い 。 本 明 細 書 で
意 図 さ れ る 有 意 で な い 阻 害 は 、 15％ よ り 少 な く 、 好 ま し く は 10％ よ り 少 な く 、 そ し て さ ら
に 好 ま し く は 5％ 阻 害 よ り 少 な い 。 FAS活 性 の ア ッ セ イ の 方 法 は 、 本 明 細 書 中 で 参 考 文 献 と
し て 援 用 さ れ る 、 ア メ リ カ 合 衆 国 特 許 番 号 5,981,575に 開 示 さ れ て い る 。 上 記 態 様 の 好 ま
し い 様 式 に お い て 、 CPT-1活 性 を 促 進 す る そ の 薬 剤 は 、 以 下 の 化 学 式 の 化 合 物 で あ り 、
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