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【 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 】
適 切 な プ ロ ド ラ ッ グ と し て の 候 補 化 合 物 を 同 定 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 以 下 ：
　 （ ａ ） エ ス テ ル 化 ホ ス ホ ネ ー ト 基 ま た は エ ス テ ル 化 カ ル ボ キ シ ル 基 を 有 す る 候 補 化 合 物
を 提 供 す る 工 程 ；
　 （ ｂ ） 該 候 補 化 合 物 を 、 カ ル ボ ン 酸 エ ス テ ル の 加 水 分 解 を 触 媒 し 得 る 抽 出 物 と 接 触 さ せ
る 工 程 ； お よ び
　 （ ｃ ） 代 謝 産 物 化 合 物 が 該 候 補 化 合 物 の エ ス テ ル 化 ホ ス ホ ネ ー ト 基 の 代 わ り に 、 ホ ス ホ
ン 酸 基 を 有 す る か 、 ま た は 該 候 補 化 合 物 の エ ス テ ル 化 カ ル ボ キ シ ル 基 の 代 わ り に 、 カ ル ボ
ン 酸 基 を 有 す る 場 合 、 該 候 補 化 合 物 を 適 切 な プ ロ ド ラ ッ グ と し て 同 定 す る 工 程 、
を 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ２ 】
適 切 な プ ロ ド ラ ッ グ と し て の 候 補 化 合 物 を 同 定 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 以 下 ：
　 （ ａ ） エ ス テ ル 化 ホ ス ホ ネ ー ト 基 ま た は エ ス テ ル 化 カ ル ボ キ シ ル 基 を 有 す る 候 補 化 合 物
を 提 供 す る 工 程 ；
　 （ ｂ ） 該 候 補 化 合 物 を 、 カ ル ボ ン 酸 エ ス テ ル ヒ ド ロ ラ ー ゼ を 有 す る 末 梢 血 単 核 細 胞
の 抽 出 物 と 接 触 さ せ て 、 代 謝 産 物 化 合 物 を 生 成 す る 工 程 ； お よ び
　 （ ｃ ） 該 代 謝 産 物 化 合 物 が 該 候 補 化 合 物 の エ ス テ ル 化 ホ ス ホ ネ ー ト 基 の 代 わ り に 、 ホ ス
ホ ン 酸 基 を 有 す る か 、 ま た は 該 候 補 化 合 物 の エ ス テ ル 化 カ ル ボ キ シ ル 基 の 代 わ り に 、 カ ル
ボ ン 酸 基 を 有 す る 場 合 、 該 候 補 化 合 物 を 適 切 な プ ロ ド ラ ッ グ と し て 同 定 す る 工 程 、
を 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ３ 】
適 切 な プ ロ ド ラ ッ グ と し て 候 補 化 合 物 を 同 定 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 以 下 ：
　 （ ａ ） エ ス テ ル 化 ホ ス ホ ネ ー ト 基 を 有 す る 候 補 化 合 物 を 提 供 す る 工 程 ；
　 （ ｂ ） 該 候 補 化 合 物 を Ｇ Ｓ － ７ ３ ４ ０ エ ス テ ル ヒ ド ロ ラ ー ゼ と 接 触 さ せ て 、 代 謝 産 物 化
合 物 を 生 成 す る 工 程 ； お よ び
　 （ ｃ ） 代 謝 産 物 化 合 物 が 、 該 候 補 化 合 物 の エ ス テ ル 化 ホ ス ホ ネ ー ト 基 の 代 わ り に 、 ホ ス
ホ ン 酸 基 を 有 す る 場 合 、 該 候 補 化 合 物 を 適 切 な プ ロ ド ラ ッ グ と し て 同 定 す る 工 程 、
を 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ４ 】
適 切 な プ ロ ド ラ ッ グ と し て 候 補 化 合 物 を 同 定 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 以 下 ：
　 （ ａ ） エ ス テ ル 化 カ ル ボ キ シ ル 基 を 有 す る 候 補 化 合 物 を 提 供 す る 工 程 ；
　 （ ｂ ） 該 候 補 化 合 物 を Ｇ Ｓ － ７ ３ ４ ０ エ ス テ ル ヒ ド ロ ラ ー ゼ と 接 触 さ せ て 、 代 謝 産 物 化
合 物 を 生 成 す る 工 程 ； お よ び
　 （ ｃ ） 代 謝 産 物 化 合 物 が 、 該 候 補 化 合 物 の エ ス テ ル 化 カ ル ボ キ シ ル 基 の 代 わ り に 、 カ
ル ボ ン 酸 基 を 有 す る 場 合 、 該 候 補 化 合 物 を 適 切 な プ ロ ド ラ ッ グ と し て 同 定 す る 工 程 、
を 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ５ 】
適 切 な プ ロ ド ラ ッ グ と し て 候 補 化 合 物 を 同 定 す る た め の 方 法 で あ っ て 、 以 下 ：
　 （ ａ ） エ ス テ ル 化 ホ ス ホ ネ ー ト 基 ま た は エ ス テ ル 化 カ ル ボ キ シ ル 基 を 有 す る 候 補 化 合 物
を 提 供 す る 工 程 ；
　 （ ｂ ） 該 候 補 化 合 物 を カ ル ボ ン 酸 エ ス テ ル ヒ ド ロ ラ ー ゼ 活 性 を 有 す る が 、 α － ナ フ チ ル
ア セ テ ー ト を 切 断 し な い 末 梢 血 単 核 細 胞 の 抽 出 物 と 接 触 さ せ て 、 代 謝 活 性 化 合 物 を 生 成 す
る 工 程 ； お よ び
　 （ ｃ ） 代 謝 産 物 化 合 物 が 、 該 候 補 化 合 物 の エ ス テ ル 化 ホ ス ホ ネ ー ト 基 の 代 わ り に 、 ホ ス
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ホ ン 酸 基 を 有 す る か 、 該 候 補 化 合 物 の エ ス テ ル 化 カ ル ボ キ シ ル 基 の 代 わ り に 、 カ ル ボ ン 酸
基 を 有 す る 場 合 、 該 候 補 化 合 物 を 適 切 な プ ロ ド ラ ッ グ と し て 同 定 す る 工 程 、
を 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ６ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 抽 出 物 が 、 末 梢 血 単 核 細 胞 か ら 得 ら れ る 、 方 法 。
【 請 求 項 ７ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 提 供 す る 工 程 が 、 抗 Ｈ Ｉ Ｖ 治 療
活 性 を 有 す る こ と が 公 知 の プ ロ ト タ イ プ 化 合 物 を エ ス テ ル 化 ホ ス ホ ネ ー ト ま た は カ ル ボ キ
シ ル 基 で 置 換 す る こ と に よ っ て 形 成 さ れ る 候 補 化 合 物 を 提 供 す る 工 程 を 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ８ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 プ ロ ト タ イ プ 化 合 物 が 、 ヌ ク レ オ シ ド で は な く 、 そ
し て ヌ ク レ オ シ ド 塩 基 を 含 ま な い 、 方 法 。
【 請 求 項 ９ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 提 供 す る 工 程 が 、
　 ア ミ ノ 酸 ホ ス ホ ノ ア ミ デ ー ト で あ る 候 補 化 合 物 を 提 供 す る 工 程 、 こ こ で 、 該 ア
ミ ノ 酸 の カ ル ボ キ シ ル 基 が エ ス テ ル 化 さ れ て い る 、

【 請 求 項 １ ０ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 （ ｄ ）

前 記 候 補 化 合 物 の
細 胞 内 持 続 性

を 決 定 す る 工 程 を さ ら に 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ １ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、
　 前 合 物 の 細 胞 内 滞 在 時 間 を 決 定 す る 工 程 が 、 リ ン パ 組 織 内 合 物 の 半 減 期 を 決
定 す る 工 程 を 包 含

【 請 求 項 １ ２ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 接 触 さ せ る 工 程 が 、 細 胞 を 含 ま
な い 環 境 に お い て 、 前 記 候 補 化 合 物 を Ｇ Ｓ － ７ ３ ４ ０
エ ス テ ル ヒ ド ロ ラ ー ゼ と 接 触 さ せ る 工 程 を 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ３ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 接 触 さ せ る 工 程 が 、 末 梢 血 単 核 細 胞 内 の 培 養 物 に
お い て 、 前 記 候 補 化 合 物 を Ｇ Ｓ － ７ ３ ４ ０ エ ス テ ル ヒ ド ロ ラ ー ゼ と 接 触 さ せ る 工 程 を 包 含
す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ４ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 提 供 す る 工 程 が 、 エ ス テ ル 化 カ ル ボ キ シ ル 基 を 有 す
る 有 機 酸 で の エ ス テ ル 化 ホ ス ホ ネ ー ト 基 の 一 置 換
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１

１ ～ ４ の い ず れ か １ 項

７

１ ～ ４ の い ず れ か １ 項
で あ っ て

工 程 で あ る か 、 ま た は
　 前 記 エ ス テ ル 化 基 の 細 胞 外 加 水 分 解 に 対 し て 実 質 的 に 安 定 で あ る 候 補 化 合 物 を 提 供 す る
工 程 で あ る か 、 ま た は
　 プ ロ ト タ イ プ 化 合 物 を 置 換 す る こ と に よ っ て 形 成 さ れ る 候 補 化 合 物 を 提 供 す る 工 程 で あ
る 、 方 法 。

１ ～ ４ の い ず れ か １ 項 以 下 ：
　 Ａ ） 、 前 記 代 謝 産 物 化 合 物 、 ま た は 該 候 補 化 合 物 と 代 謝 産 物 化 合 物 と

；
　 Ｂ ） 前 記 候 補 化 合 物 、 前 記 代 謝 産 物 化 合 物 、 ま た は 該 候 補 化 合 物 と 代 謝 産 物 化 合 物 と の
組 織 選 択 性 ；
　 Ｃ ） 前 記 代 謝 産 物 化 合 物 の 抗 Ｈ Ｉ Ｖ プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 ；
　 Ｄ ） 前 記 候 補 化 合 物 の 抗 Ｈ Ｉ Ｖ 阻 害 能 力 ；
　 Ｅ ） 前 記 候 補 化 合 物 、 前 記 代 謝 産 物 化 合 物 、 ま た は 該 候 補 化 合 物 と 前 記 代 謝 産 物 化 合 物
と に 対 す る Ｈ Ｉ Ｖ の 耐 性 ； あ る い は
　 Ｆ ） 前 記 候 補 化 合 物 、 前 記 代 謝 産 物 化 合 物 、 ま た は 該 候 補 化 合 物 と 前 記 代 謝 産 物 化 合 物
と の 細 胞 内 滞 在 時 間 、
の う ち の １ つ

１ ０
記 化 の 該 化

し 、
　 該 化 合 物 の 半 減 期 を 決 定 す る 工 程 が 、 ヘ ル パ ー 細 胞 、 キ ラ ー 細 胞 、 リ ン パ 節 、 ま た は 末
梢 血 単 核 細 胞 内 の 該 化 合 物 の 半 減 期 を 決 定 す る 工 程 を さ ら に 包 含 す る 、 方 法 。

１ ～ ４ の い ず れ か １ 項
、 イ ン ビ ト ロ 、 ま た は 細 胞 培 養 物 中

１ ２

３
、 ま た は ア ミ ノ 基 を 介 し て リ ン 原 子 に 連



を さ ら に 含
、 方 法 。

【 請 求 項 １ ５ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 提 供 す る 工 程 が 、 ア ミ ノ 酸 基 で 置 換 さ れ た 候 補 化 合
物 を 提 供 す る 工 程 を 包 含 し 、 ア ミ ノ 酸 が 、 エ ス テ ル 化 カ ル ボ キ シ ル 基 を 有 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 １ ６ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 に よ っ て 同 定 さ れ る 候 補 化 合 物 で あ っ て 、
　 前 記 候 補 化 合 物 が ミ ノ 酸 の カ ル ボ キ シ ル 基 が エ ス テ ル 化 さ れ て い る ア ミ ノ 酸 ホ ス ホ
ノ ア ミ デ ー ト で あ る

、 候 補 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
請 求 項 に 記 載 の 候 補 化 合 物 で あ っ て 、 前 記 ア ミ ノ 酸 の ア ミ ノ 基 が 、 α 位 置 に あ る 、 候
補 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 に よ っ て 同 定 さ れ る 候 補 化 合 物 で あ っ て 、 前 記 エ ス テ ル 化 ホ ス ホ ネ
ー ト 基 が 、 酸 素 原 子 を 介 し て リ ン 原 子 に 連 結 さ れ た ヒ ド ロ キ シ 有 機 酸 で 一 置 換 さ れ て い る
、 候 補 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
請 求 項 に 記 載 の 候 補 化 合 物 で あ っ て 、 前 記 ヒ ド ロ キ シ 有 機 酸 の ヒ ド ロ キ シ ル 基 が 、 α
位 置 に あ る 、 候 補 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 に よ っ て 同 定 さ れ る 候 補 化 合 物 で あ っ て 、 該 候 補
化 合 物 が 、 前 記 エ ス テ ル 化 基 の 細 胞 外 加 水 分 解 に 対 し て 実 質 的 に 安 定 で あ る 、 候 補 化 合 物
。
【 請 求 項 ２ １ 】
抗 Ｈ Ｉ Ｖ 治 療 剤 と し て の 適 切 性 に つ い て 候 補 化 合 物 を ス ク リ
ー ニ ン グ す る 方 法 で あ っ て 、 以 下 ：
　 （ ａ ） 請 求 項 に 記 載 の 方 法 に よ っ て 同 定 さ れ る 候 補 化 合 物 を 提 供 す
る 工 程 ；
　 （ ｂ ） 該 候 補 化 合 物 の 抗 Ｈ Ｉ Ｖ 活 性 を 決 定 す る 工 程 ； お よ び
　 （ ｃ ） 該 候 補 化 合 物 の 細 胞 内 持 続 性 を 決 定 す る 工 程 、
を 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 工 程 （ ｂ ） が 、

Ｈ Ｉ Ｖ プ ロ テ ア ー ゼ に 対 す る 候 補 化 合 物 の 活 性 を 決 定 す る 工 程

を 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 工 程 （ ｂ ） が 、 前 記 候 補 化 合 物 の 酸 代 謝 産 物 の 抗
Ｈ Ｉ Ｖ 活 性 を 決 定 す る 工 程 を さ ら に 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 酸 代 謝 産 物 が 、 前 記 候 補 化 合 物 の エ ス テ ル 分 解 的
加 水 分 解 に よ っ て 形 成 さ れ る カ ル ボ ン 酸 化 合 物 で あ る 、 方 法 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 工 程 （ ｃ ） が 、 前 記 候 補 化 合 物 の 細 胞 内 滞 在 時 間
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結 さ れ る ア ミ ノ 酸 で の エ ス テ ル 化 ホ ス ホ ネ ー ト 基 の 一 置 換 み 、 該 ア ミ ノ 酸 が 、
エ ス テ ル 化 カ ル ボ キ シ ル 基 を 有 す る

４
該

１ ～ １ ５ の い ず れ か １ 項
、 ア
か 、 ま た は

　 該 候 補 化 合 物 が 、 ア ミ ノ 酸 の カ ル ボ キ シ ル 基 が エ ス テ ル 化 さ れ て い る ア ミ ノ 酸 基 で 置 換
さ れ て い る

１ ６

１

１ ８

１ 、 ３ 、 ま た は １ ３

イ ン ビ ト ロ ア ッ セ イ に よ っ て

１ 、 ３ 、 ま た は １ ３

２ １ 以 下 ：
　 Ａ ） ；
　 Ｂ ） 前 記 候 補 化 合 物 が Ｈ Ｉ Ｖ を 阻 害 す る 能 力 を 決 定 す る 工 程 ；
　 Ｃ ） 前 記 候 補 化 合 物 が Ｈ Ｉ Ｖ プ ロ テ ア ー ゼ を 阻 害 す る 能 力 を 決 定 す る 工 程 ；
　 Ｄ ） 前 記 候 補 化 合 物 が Ｈ Ｉ Ｖ イ ン テ グ ラ ー ゼ を 阻 害 す る 能 力 を 決 定 す る 工 程 ；
　 Ｅ ） 前 記 候 補 化 合 物 が Ｈ Ｉ Ｖ 逆 転 写 酵 素 を 阻 害 す る 能 力 を 決 定 す る 工 程 ； ま た は
　 Ｆ ） 前 記 候 補 化 合 物 に 対 す る Ｈ Ｉ Ｖ の 耐 性 を 決 定 す る 工 程 、
の う ち の １ つ

２ １

２ ３
ま た は ホ ス ホ ン 酸 化 合 物

２ １



を 決 定 す る 工 程 を 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 工 程 （ ｃ ） が 、 前 記 候 補 化 合 物 の 酸 代 謝 産 物 の 細
胞 内 滞 在 時 間 を 決 定 す る 工 程 を さ ら に 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 酸 代 謝 産 物 が 、 前 記 候 補 化 合 物 の エ ス テ ル 分 解 的
加 水 分 解 に よ っ て 形 成 さ れ る カ ル ボ ン 酸 化 合 物 で あ る 、 方 法 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 工 程 （ ｃ ） が 、 リ ン パ 組 織 内 の 代 謝 産 物 化 合 物 の
半 減 期 を 決 定 す る 工 程 を さ ら に 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 リ ン パ 組 織 内 の 代 謝 産 物 化 合 物 の 半 減 期 を 決 定 す る 工
程 に お い て 、 該 リ ン パ 組 織 が 、 ヘ ル パ ー 細 胞 、 キ ラ ー 細 胞 、 リ ン パ 節 、 お よ び 末 梢 血 単 核
細 胞 か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 方 法 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 （ ｄ ） 前 記 候 補 化 合 物 の 組 織 選 択 性 を 決 定 す る 工 程 を
さ ら に 包 含 す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ３ １ 】
請 求 項 に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 前 記 工 程 （ ｄ ） が 、 前 記 候 補 化 合 物 の 酸 代 謝 産 物 の 組
織 選 択 性 を 決 定 す る 工 程 を さ ら に 包 含 す る 、 方 法 。
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２ １

２ ６
ま た は ホ ス ホ ン 酸 化 合 物

２ ６

２ ８

２ １

３ ０
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