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   Ａ６１Ｐ   1/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/00     (2006.01)
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【手続補正書】
【提出日】令和1年5月20日(2019.5.20)
【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】
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　式（Ｉ）：
【化１】

で表される構造を有する、５－ＨＴ受容体モジュレーターである化合物またはその薬学的
に許容し得る塩、水和物、または溶媒和物であって、式中：
　Ｒ１、Ｒ２、およびＲ３の各々は独立して、置換基であり、
　Ｒ５、Ｒ６、およびＲ７の各々は独立して、水素または置換基であり、および
　Ｒ４は、任意に置換されていてもよい炭素環のまたはヘテロ環の環系である、
前記化合物。
【請求項２】
　化合物が、実質的にヒト脳には蓄積しない、請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
　Ｒ１、Ｒ２、およびＲ３を持つ窒素が、正に荷電されている、請求項２に記載の化合物
。
【請求項４】
　化合物が、５－ＨＴ１受容体（例として、５－ＨＴ１Ａ、５－ＨＴ１Ｂ、５－ＨＴ１Ｃ

、５－ＨＴ１Ｄ、５－ＨＴ１Ｅ、５－ＨＴ１Ｆの１以上）；５－ＨＴ２受容体（例として
、５－ＨＴ２Ａ、５－ＨＴ２Ｂ、５－ＨＴ２Ｃの１以上）；５－ＨＴ３受容体；５－ＨＴ

４受容体；５－ＨＴ５受容体（例として、５－ＨＴ５Ａ）；５－ＨＴ６受容体；およびＨ
Ｔ７受容体の１以上のモジュレーターである、請求項１～３のいずれか一項に記載の化合
物。
【請求項５】
　モジュレーションが、完全アゴニズム、部分アゴニズム、アンタゴニズム、逆アゴニズ
ムおよび阻害から選択される、請求項１～４のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項６】
　化合物が、セロトニン５－ＨＴ７および５－ＨＴ１Ａ受容体でのデュアル部分アゴニス
トである、請求項１～５のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項７】
　化合物が、セロトニン５－ＨＴ２Ａ、５－ＨＴ２Ｂ、および５－ＨＴ２Ｃ受容体の１以
上のモジュレーターである、請求項１～５のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項８】
　化合物が、セロトニン５－ＨＴ２ｃ受容体を阻害する、請求項７に記載の化合物。
【請求項９】
　化合物が、セロトニン５－ＨＴ２ｃ受容体を、５－ＨＴ２ａまたは５－ＨＴ２ｂに対し
て選択的に阻害する、請求項８に記載の化合物。
【請求項１０】
　化合物が、前記セロトニン受容体の１以上に対し、別のセロトニン受容体より、少なく
とも約１０倍、または少なくとも約２０倍、または少なくとも約３０倍、または少なくと
も約４０倍、または少なくとも約５０倍、または少なくとも約７５倍、または少なくとも
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約１００倍高い親和性で、選択的に結合する、請求項１～９のいずれか一項に記載の化合
物。
【請求項１１】
　化合物が、鏡像異性的に純粋である、請求項１～１０のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項１２】
　Ｒ１、Ｒ２、およびＲ３の各々が、メチルである、請求項１～１１のいずれか一項に記
載の化合物。
【請求項１３】
　Ｒ５、Ｒ６、およびＲ７が、各々独立して、水素、アルキル、アリール、ハロ、ニトロ
、アミノ、ヘテロアリール、シクロアルキル、ヘテロ環、またはアルコキシである、請求
項１～１２のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項１４】
　Ｒ４が、任意に置換されていてもよいフェニル、ナフチル、またはフラン環である、請
求項１～１３のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項１５】
　Ｒ４が、１以上のアルキル、アルコキシ、またはハロ置換基で置換されている、請求項
１４に記載の化合物。
【請求項１６】
　Ｒ４が、オルト－フルオロまたはオルト－クロロ置換フェニルである、請求項１４に記
載の化合物。
【請求項１７】
　Ｒ４が、メチルまたはメトキシ置換基を有する、請求項１４に記載の化合物。
【請求項１８】
　Ｒ４が、メタ－メチルまたはメタ－メトキシ置換フェニルである、請求項１７に記載の
化合物。
【請求項１９】
　Ｒ４が、非置換ナフチルである、請求項１４に記載の化合物。
【請求項２０】
　化合物が、ＣＹＰ１Ａ２、ＣＹＰ２Ｃ１９、ＣＹＰ２Ｃ９、ＣＹＰ２Ｄ６、ＣＹＰ２Ｅ
１、およびＣＹＰ３Ａ４から選択されるＰ４５０の１以上の形態に対して、生理学的に適
切な基質ではない、請求項１～１９のいずれか一項に記載の化合物。
【請求項２１】
　請求項１～２０のいずれか一項に記載の化合物の治療量、および薬学的に許容し得る賦
形剤または担体を含む、医薬組成物。
【請求項２２】
　化合物が、実質的に鏡像異性的に純粋である、請求項２１に記載の医薬組成物。
【請求項２３】
　胃腸の障害または疾病を処置するかまたは予防するための医薬の製造のための、請求項
１～２０のいずれか一項に記載の化合物または請求項２１もしくはは２２に記載の医薬組
成物の使用。
【請求項２４】
　胃腸の障害または病気が、炎症性腸疾患、過敏性腸症候群、セリアック病、および腸管
感染症から選択される、請求項２３に記載の使用。
【請求項２５】
　患者が、クローン病または潰瘍性大腸炎を有する、請求項２３または２４に記載の使用
。
【請求項２６】
　心肺障害を処置するかまたは予防するための医薬の製造のための、請求項１～２０のい
ずれか一項に記載の化合物または請求項２１もしくは２２に記載の医薬組成物の使用であ
って、それを必要とする患者へ、前記化合物または組成物を投与することを含む、前記使
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用。
【請求項２７】
　心肺障害が、心弁膜症および肺高血圧症の１以上である、請求項２６に記載の使用。
【請求項２８】
　化合物が、（２Ｓ）－５－（２’－フルオロフェニル）－Ｎ，Ｎ，Ｎ－トリメチル－テ
トラヒドロナフタレン－２－アミンである、請求項１６に記載の化合物。
【請求項２９】
　化合物が、（２Ｓ）－５－（２’－フルオロフェニル）－Ｎ，Ｎ，Ｎ－トリメチル－テ
トラヒドロナフタレン－２－アミンである、請求項２１に記載の医薬組成物。
【請求項３０】
　化合物が、（２Ｓ）－５－（２’－フルオロフェニル）－Ｎ，Ｎ，Ｎ－トリメチル－テ
トラヒドロナフタレン－２－アミンである、請求項２３に記載の使用。
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