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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 18年 5月 29日 (2006.5.29)
【 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 】 　 ア ミ ロ イ ド － β － ペ プ チ ド の ア ル フ ァ -７ ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン
レ セ プ タ ー へ の 結 合 を 阻 害 す る た め に 化 合 物 神 経 変 性 疾 患 処 置

。
　 　 【 請 求 項 ２ 】 　 ア ル フ ァ -７ ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー が ヒ ト の ア ル フ ァ -
７ ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー で あ る 請 求 項 １ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 ３ 】 　 神 経 変 性 疾 患 が 、 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 、 ピ ッ ク 病 、 び ま ん 性 レ ビ ー 小 体
病 、 進 行 性 核 上 麻 痺 （ ス チ ー ル -リ チ ャ ー ド ソ ン 症 候 群 ） 、 多 系 統 変 性 （ シ ャ イ -ド レ ー ガ
ー 症 候 群 ） 、 筋 萎 縮 性 側 索 硬 化 症 、 変 性 運 動 失 調 、 皮 質 基 底 変 性 、 グ ア ム の ALS-パ ー キ ン
ソ ン -痴 呆 合 併 症 、 亜 急 性 硬 化 性 汎 脳 炎 、 ハ ン チ ン ト ン 病 、 パ ー キ ン ソ ン 病 、 シ ヌ ク レ イ
ノ パ シ ー 、 一 次 性 進 行 性 失 語 症 、 線 条 体 黒 質 変 性 、 マ チ ャ ド -ジ ョ セ フ 病 ／ 脊 髄 小 脳 性 運
動 失 調 ３ 型 お よ び オ リ ー ブ 橋 小 脳 変 性 を 含 む を 含 む 運 動 ニ ュ ー ロ ン 疾 患 、 ジ ル ・ ド ・ ラ ・
ツ レ ッ ト 病 、 球 麻 痺 お よ び 偽 球 麻 痺 、 脊 髄 お よ び 脊 髄 延 髄 筋 委 縮 症 （ ゲ ネ デ ィ 病 ） 、 一 次
性 側 索 硬 化 症 、 家 族 性 痙 性 対 麻 痺 、 ヴ ェ ル ニ ッ ヒ -ホ フ マ ン 病 、 ク ー ゲ ル ベ ル グ -ヴ ェ ラ ン
デ ル 病 、 テ イ -サ ッ ク ス 病 、 ザ ン ト ホ フ 病 、 家 族 性 痙 性 病 、 ヴ ォ ー ル フ ァ ル ト -ク ー ゲ ル ベ
ル グ -ヴ ェ ラ ン デ ル 病 、 痙 性 対 麻 痺 、 進 行 性 多 病 巣 性 白 質 脳 障 害 、 お よ び プ リ オ ン 病 （ ク
ロ イ ツ フ ェ ル ト -ヤ コ ブ 、 ゲ ル ス ト マ ン -ス ト ロ イ ス ラ ー -シ ャ イ ン カ ー 病 、 ク ー ル ー お よ
び 致 死 性 家 族 性 不 眠 症 を 含 む 、 年 齢 が 関 係 す る 痴 呆 、 血 管 性 痴 呆 、 拡 散 性 白 質 病 （ ヴ ィ ン
ズ ヴ ァ ン ガ ー 病 )、 内 分 泌 ま た は 代 謝 を 起 源 と す る 痴 呆 、 頭 部 外 傷 お よ び 拡 散 性 脳 損 傷 の
痴 呆 、 痴 呆 性 の 拳 闘 姿 勢 ま た は 前 頭 葉 痴 呆 、 大 脳 虚 血 ま た は 塞 栓 性 の 閉 塞 お よ び 血 栓 性 の
閉 塞 を 含 む イ ン フ ァ ク シ ョ ン な ら び に 任 意 の 種 類 の 脳 蓋 内 出 血 か ら 生 じ る 神 経 変 性 疾 患 、
脳 蓋 内 お よ び 椎 骨 損 傷 、 遺 伝 性 大 脳 血 管 障 害 、 非 神 経 障 害 性 遺 伝 性 ア ミ ロ イ ド 、 ダ ウ ン 症
候 群 、 マ ク ロ グ ロ ブ リ ン 血 症 、 二 次 的 家 族 性 地 中 海 熱 、 マ ッ ク ル -ウ ェ ル ズ  症 候 群 、 多 発
性 骨 髄 腫 、 膵 臓 － ま た は 心 臓 － に 関 連 す る ア ミ ロ イ ド ー シ ス 、 慢 性 血 液 透 析 関 節 症 ま た は
フ ィ ン ラ ン ド お よ び ア イ オ ワ の ア ミ ロ イ ド ー シ ス か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 請 求 項 ２ に

。
　 　 【 請 求 項 ４ 】 　 ア ミ ロ イ ド － β － ペ プ チ ド が Ａ β 1 - 4 2 で あ る 、 請 求 項 ３ に 記 載 の
。
　 　 【 請 求 項 ５ 】 　 神 経 変 性 疾 患 が ア ル ツ ハ イ マ ー 病 で あ る 、 請 求 項 ３ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 ６ 】 　 化 合 物 が Ａ β 1 - 4 2 に 結 合 す る こ と に よ り 、 Ａ β 1 - 4 2 と ヒ ト の ア ル フ ァ
－ ７ ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー と の 結 合 を 阻 害 す る 、 請 求 項 ５ に 記
載 の 。
　 　 【 請 求 項 ７ 】 　 化 合 物 が ヒ ト の ア ル フ ァ － ７ ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー に
結 合 す る こ と に よ り 、 Ａ β 1 - 4 2 と ヒ ト の ア ル フ ァ － ７ ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ
ー と の 結 合 を 阻 害 す る 、 請 求 項 ３ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 ８ 】 　 化 合 物 が ア ミ ロ イ ド － β － ペ プ チ ド の 凝 集 を 阻 害 す る こ と に よ り 、 Ａ
β 1 - 4 2 と ヒ ト の ア ル フ ァ － ７ ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー と の 結 合 を 阻 害 す る

、 請 求 項 ３ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 ９ 】 　 化 合 物 が 式 Ｉ
【 化 １ 】
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  式 中 、
　 Ｒ 1 は 、 水 素 ま た は Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル で あ り ；
　 Ｒ 2 は 、 水 素 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル ま た は Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル キ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ 3 は 、 水 素 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 － Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 3 － Ｃ 8 シ ク ロ ア ル キ ル Ｃ 1

－ Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル チ
オ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル 、 非 置 換 も し く は 置 換 ア リ ー ル ま た は 非 置 換 も し く
は 置 換 Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ア リ ー ル も し く は ア ラ ル キ ル 上 の 置 換
基 は ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル お よ び 非 置 換 も し く は 置 換 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル コ
キ シ か ら 成 る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 以 上 の 置 換 基 で あ り 、 こ こ で ア ル コ キ シ 上 の 置
換 基 は ア ミ ノ 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ
ペ リ ジ ニ ル 、 ア ゼ ピ ニ ル ま た は モ ル ホ リ ニ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 以 上 の 置 換 基 で あ
り ； あ る い は
　 Ｒ 2 お よ び Ｒ 3 は そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 モ
ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル ま た は ピ ペ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ５ ま た は ６ 員 の 複 素 環
式 環 を 形 成 し ；
　 Ｒ 4 は 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル ま た は Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル キ ル で あ り ； そ し て
　 Ｒ 5 お よ び Ｒ 6 は そ れ ぞ れ 、 水 素 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 － Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 8

ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ま た は ジ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ニ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ；
の 化 合 物 の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 プ ロ ド ラ ッ グ で あ る 請 求 項 ５ に 記 載 の

。
　 　 【 請 求 項 １ ０ 】 　 ア ミ ロ イ ド － β － ペ プ チ ド と ア ル フ ァ － ７ ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ
ン レ セ プ タ ー と の 結 合 を 阻 害 す る 化 合 物 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 の 患 者 の 痴 呆 処 置 お よ び ／
ま た は 予 防 。
　 　 【 請 求 項 １ １ 】 　 ア ミ ロ イ ド － β － ペ プ チ ド が Ａ β 1 - 4 2 で あ り 、 そ し て ア ル フ ァ － ７
ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー が ヒ ト の ア ル フ ァ － ７ ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ
セ プ タ ー で あ る 、 請 求 項 １ ０ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 １ ２ 】 　 化 合 物 が 式 Ｉ
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
  式 中 、
　 Ｒ 1 は 、 水 素 ま た は Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル で あ り ；
　 Ｒ 2 は 、 水 素 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル ま た は Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル キ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ 3 は 、 水 素 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 － Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 3 － Ｃ 8 シ ク ロ ア ル キ ル Ｃ 1
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－ Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル チ
オ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル 、 非 置 換 も し く は 置 換 ア リ ー ル ま た は 非 置 換 も し く
は 置 換 Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ア リ ー ル も し く は ア ラ ル キ ル 上 の 置 換
基 は ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル お よ び 非 置 換 も し く は 置 換 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル コ
キ シ か ら 成 る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 以 上 の 置 換 基 で あ り 、 こ こ で ア ル コ キ シ 上 の 置
換 基 は ア ミ ノ 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ
ペ リ ジ ニ ル 、 ア ゼ ピ ニ ル ま た は モ ル ホ リ ニ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 以 上 の 置 換 基 で あ
り ； あ る い は
　 Ｒ 2 お よ び Ｒ 3 は そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 モ
ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル ま た は ピ ペ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ５ ま た は ６ 員 の 複 素 環
式 環 を 形 成 し ；
　 Ｒ 4 は 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル ま た は Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル キ ル で あ り ； そ し て
　 Ｒ 5 お よ び Ｒ 6 は そ れ ぞ れ 、 水 素 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 － Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 8

ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ま た は ジ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ニ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ；
の 化 合 物 の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 プ ロ ド ラ ッ グ で あ る 請 求 項 ５ に 記 載 の

。
　 　 【 請 求 項 １ ３ 】 　 ア ミ ロ イ ド － β － ペ プ チ ド が ア ル フ ァ -７ ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ
ン レ セ プ タ ー に 結 合 す る こ と を 阻 害 す る た め の 化 合 物 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 患 者 の 記 憶 の 向
上 ／ ま た は 精 神 的 衰 退 の 進 行 の 阻 止 。
　 　 【 請 求 項 １ ４ 】 　 ア ミ ロ イ ド － β － ペ プ チ ド が Ａ β 1 - 4 2 で あ り 、 そ し て ア ル フ ァ － ７
ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー が ヒ ト の ア ル フ ァ － ７ ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ
セ プ タ ー で あ る 、 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 。
　 　 【 請 求 項 １ ５ 】 　 化 合 物 が 式 Ｉ
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
  式 中 、
　 Ｒ 1 は 、 水 素 ま た は Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル で あ り ；
　 Ｒ 2 は 、 水 素 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル ま た は Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル キ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ 3 は 、 水 素 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 － Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 3 － Ｃ 8 シ ク ロ ア ル キ ル Ｃ 1

－ Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル チ
オ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル 、 非 置 換 も し く は 置 換 ア リ ー ル ま た は 非 置 換 も し く
は 置 換 Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ア リ ー ル も し く は ア ラ ル キ ル 上 の 置 換
基 は ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル お よ び 非 置 換 も し く は 置 換 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル コ
キ シ か ら 成 る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 以 上 の 置 換 基 で あ り 、 こ こ で ア ル コ キ シ 上 の 置
換 基 は ア ミ ノ 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ
ペ リ ジ ニ ル 、 ア ゼ ピ ニ ル ま た は モ ル ホ リ ニ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 以 上 の 置 換 基 で あ
り ； あ る い は
　 Ｒ 2 お よ び Ｒ 3 は そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 モ
ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル ま た は ピ ペ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ５ ま た は ６ 員 の 複 素 環
式 環 を 形 成 し ；
　 Ｒ 4 は 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル ま た は Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル キ ル で あ り ； そ し て
　 Ｒ 5 お よ び Ｒ 6 は そ れ ぞ れ 、 水 素 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 － Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 8
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ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ま た は ジ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ニ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ；
の 化 合 物 の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 プ ロ ド ラ ッ グ で あ る 請 求 項 １ １ に 記 載
の 。
　 　 【 請 求 項 １ ６ 】 　 1 2 5 Ｉ -Ａ β 1 - 4 0 、 Ｉ -Ａ β 1 - 4 0 お よ び Ａ β 1 - 4 2 か ら 成 る 群 か ら 選 択
さ れ る ペ プ チ ド と ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー と の 相 互 作 用 を 遮 断 す る 能 力 に つ
い て 試 験 化 合 物 を ス ク リ ー ニ ン グ す る 、 神 経 変 性 疾 患 の 処 置 に 有 用 な 化 合 物 を
同 定 す る 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ ７ 】 　 ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー が ヒ ト の ア ル フ ァ － ７ 、 ヒ ト
の ア ル フ ァ -８ お よ び ／ ま た は ヒ ト の ア ル フ ァ -９ ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー で
あ る 、 請 求 項 １ ６ に 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ ８ 】 　 ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー が ヒ ト の ア ル フ ァ － ７ ニ コ チ
ン 性 ア セ チ ル コ リ ン レ セ プ タ ー で あ る 、 請 求 項 １ ７ に 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ ９ 】 　 ペ プ チ ド が 1 2 5 Ｉ -Ａ β 1 - 4 0 で あ る 、 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ０ 】 　 式 Ｉ
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
  式 中 、
　 Ｒ 1 は 、 水 素 ま た は Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル で あ り ；
　 Ｒ 2 は 、 水 素 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル ま た は Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル キ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ 3 は 、 水 素 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 － Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 3 － Ｃ 8 シ ク ロ ア ル キ ル Ｃ 1

－ Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル チ
オ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル 、 非 置 換 も し く は 置 換 ア リ ー ル ま た は 非 置 換 も し く
は 置 換 Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル キ ル か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で ア リ ー ル も し く は ア ラ ル キ ル 上 の 置 換
基 は ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル お よ び 非 置 換 も し く は 置 換 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル コ
キ シ か ら 成 る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 以 上 の 置 換 基 で あ り 、 こ こ で ア ル コ キ シ 上 の 置
換 基 は ア ミ ノ 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ
ペ リ ジ ニ ル 、 ア ゼ ピ ニ ル ま た は モ ル ホ リ ニ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 以 上 の 置 換 基 で あ
り ； あ る い は
　 Ｒ 2 お よ び Ｒ 3 は そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 、 ピ ペ リ ジ ニ ル 、 モ
ル ホ リ ニ ル 、 チ オ モ ル ホ リ ニ ル ま た は ピ ペ ラ ジ ニ ル か ら 選 択 さ れ る ５ ま た は ６ 員 の 複 素 環
式 環 を 形 成 し ；
　 Ｒ 4 は 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル ま た は Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル キ ル で あ り ； そ し て
　 Ｒ 5 お よ び Ｒ 6 は そ れ ぞ れ 、 水 素 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 － Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 8

ア ル キ ル カ ル ボ ニ ル ま た は ジ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ニ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ；
の 化 合 物 の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 プ ロ ド ラ ッ グ 。
　 　 【 請 求 項 ２ １ 】 　 Ｒ 1 が 水 素 で あ り ；
　 Ｒ 2 が 、 水 素 ま た は Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ 3 が 、 Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 － Ｃ 1 0 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 5 － Ｃ 6 シ ク ロ ア ル キ ル Ｃ 1 － Ｃ 6 ア
ル キ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル チ オ 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル 、 ま た は 非 置 換 も し く は 置 換 Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル キ ル か ら 選 択
さ れ 、 こ こ で ア ラ ル キ ル 上 の 置 換 基 は ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル お よ び 非
置 換 も し く は 置 換 Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル コ キ シ か ら 成 る 群 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 以 上 の 置 換 基
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で あ り 、 こ こ で ア ル コ キ シ 上 の 置 換 基 は ア ミ ノ 、 Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル ア ミ ノ 、 Ｃ 1 － Ｃ 4 ジ ア
ル キ ル ア ミ ノ 、 ピ ロ リ ジ ニ ル ま た は ピ ペ リ ジ ニ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 以 上 の 置 換 基
で あ り ； あ る い は
　 Ｒ 2 お よ び Ｒ 3 は そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 と 一 緒 に モ ル ホ リ ニ ル 環 を 形 成 し ；
　 Ｒ 4 は 、 Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル で あ り ； そ し て
　 Ｒ 5 お よ び Ｒ 6 は そ れ ぞ れ 、 水 素 、 Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル 、 Ｃ 3 － Ｃ 6 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア
ル キ ル カ ル ボ ニ ル ま た は ジ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ニ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る ；
の 請 求 項 ２ ０ に 記 載 の 化 合 物 の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 プ ロ ド ラ ッ グ 。
　 　 【 請 求 項 ２ ２ 】 　 式
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　 式 中 、
　 Ｒ 1 が 、 水 素 ま た は Ｃ 1 － Ｃ 4 ア ル キ ル で あ り ；
　 Ｒ 2 お よ び Ｒ 3 が そ れ ぞ れ 、 水 素 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル ま た は Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル
キ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ ； そ し て
　 Ｒ 4 が 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル ま た は Ｃ 7 － Ｃ 1 0 ア ラ ル キ ル で あ る 、 請 求 項 ２ ０ に
記 載 の 化 合 物 の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 プ ロ ド ラ ッ グ 。
　 　 【 請 求 項 ２ ３ 】 　 5,8-ジ ヒ ド ロ キ シ -ト ラ ン ス -2-ジ ( -プ ロ ピ ル ア ミ ノ )-3-チ ル -1,2,
3,4-テ ト ラ ヒ ド ロ ナ フ タ レ ン の 医 薬 的 に 許 容 で き る 塩 プ ロ ド ラ ッ グ で あ
る 請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ４ 】 　 医 薬 的 に 許 容 で き る キ ャ リ ア ー お よ び 請 求 項 ２ ０ に 記 載 の 化 合 物 を
含 ん で 成 る 医 薬 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ５ 】 　 請 求 項 ２ ０ に 記 載 の 化 合 物 お よ び 医 薬 的 に 許 容 で き る キ ャ リ ア ー を
混 合 す る こ と に よ り 調 製 さ れ る 医 薬 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ６ 】 　 請 求 項 ２ ０ に 記 載 の 化 合 物 お よ び 医 薬 的 に 許 容 で き る キ ャ リ ア ー を
混 合 す る こ と を 含 ん で 成 る 医 薬 組 成 物 の 調 製 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ７ 】 　 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 を 診 断 し 、 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 の 進 行 お よ び 予 後 を
監 視 し 、 か つ ／ ま た は ア ル ツ ハ イ マ ー 病 の 任 意 の 介 入 ま た は 処 置 の 治 療 的 効 力 を 監 視 す る
方 法 で あ っ て ；
（ ａ ） 個 体 試 験 サ ン プ ル を 、 こ こ で 試 験 サ ン プ ル は 循 環 血 液 細 胞 お よ び
／ ま た は 臭 覚 の 神 経 上 皮 ニ ュ ー ロ ン 細 胞 体 ま た は そ れ ら の ニ ュ ー ロ ン プ ロ セ ス を 含 ん で 成
り ； そ し て
（ ｂ ） 試 験 サ ン プ ル を ア ミ ロ イ ド － β － ペ プ チ ド と ア ル フ ァ － ７ ニ コ チ ン 性 ア セ チ ル コ リ
ン レ セ プ タ ー と の 相 互 作 用 に つ い て 分 析 す る 、
こ と を 含 ん で 成 る 上 記 方 法 。

(6) JP 2002-516853 A5 2006.7.20

ま た は そ も し く は

ま た は そ も し く は
N

ま た は そ も し く は

由 来 の 準 備 し 性 の
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