
JP 2016-538307 A5 2018.1.11

10

20

【公報種別】特許法第１７条の２の規定による補正の掲載
【部門区分】第３部門第２区分
【発行日】平成30年1月11日(2018.1.11)

【公表番号】特表2016-538307(P2016-538307A)
【公表日】平成28年12月8日(2016.12.8)
【年通号数】公開・登録公報2016-067
【出願番号】特願2016-534953(P2016-534953)
【国際特許分類】
   Ａ６１Ｋ  31/551    (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  47/38     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  45/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ   9/14     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ａ６１Ｋ   31/551    　　　　
   Ａ６１Ｐ   35/00     　　　　
   Ａ６１Ｋ   47/38     　　　　
   Ａ６１Ｐ   43/00     １０５　
   Ａ６１Ｋ   45/00     　　　　
   Ａ６１Ｐ   43/00     １２１　
   Ａ６１Ｋ    9/14     　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成29年11月24日(2017.11.24)
【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】
　非小細胞肺癌の治療薬の製造のための式（１）のチエノトリアゾロジアゼピン化合物若
しくはその医薬上許容される塩又はその水和物若しくはその溶媒和物の使用：
【化１】

［式中、Ｒ１は、１～４の炭素数を有するアルキルであり、Ｒ２は、水素原子；ハロゲン
原子；又はハロゲン原子又はヒドロキシル基で置換されていてもよい１～４の炭素数を有
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するアルキルであり、Ｒ３は、ハロゲン原子；ハロゲン原子、１～４の炭素数を有するア
ルキル、１～４の炭素数を有するアルコキシ又はシアノで置換されていてもよいフェニル
；－ＮＲ５－（ＣＨ２）ｍ－Ｒ６（式中、Ｒ５は、水素原子又は１～４の炭素数を有する
アルキルであり、ｍは、０～４の整数であり、Ｒ６は、ハロゲン原子で置換されていても
よいフェニル又はピリジルである。）；又は－ＮＲ７－ＣＯ－（ＣＨ２）ｎ－Ｒ８（式中
、Ｒ７は、水素原子又は１～４の炭素数を有するアルキルであり、ｎは、０～２の整数で
あり、Ｒ８は、ハロゲン原子で置換されていてもよいフェニル又はピリジルである。）で
あり、Ｒ４は、－（ＣＨ２）ａ－ＣＯ－ＮＨ－Ｒ９（式中、ａは、１～４の整数であり、
Ｒ９は、１～４の炭素数を有するアルキル；１～４の炭素数を有するヒドロキシアルキル
；１～４の炭素数を有するアルコキシ；又は１～４の炭素数を有するアルキル、１～４の
炭素数を有するアルコキシ、アミノ又はヒドロキシル基で置換されていてもよいフェニル
又はピリジルである。）又は－（ＣＨ２）ｂ－ＣＯＯＲ１０（式中、ｂは、１～４の整数
であり、Ｒ１０は、１～４の炭素数を有するアルキルである。）である。］。
【請求項２】
　式（１）で表されるチエノトリアゾロジアゼピン化合物が、（ｉ）（Ｓ）－２－［４－
（４－クロロフェニル）－２，３，９－トリメチル－６Ｈ－チエノ［３，２－ｆ］［１，
２，４］トリアゾロ［４，３－ａ］［１，４］ジアゼピン－６－イル］－Ｎ－（４－ヒド
ロキシフェニル）アセトアミド又はその二水和物、（ｉｉ）メチル（Ｓ）－｛４－（３’
－シアノビフェニル－４－イル）－２，３，９－トリメチル－６Ｈ－チエノ［３，２－ｆ
］［１，２，４］トリアゾロ［４，３－ａ］［１，４］ジアゼピン－６－イル｝アセテー
ト、（ｉｉｉ）メチル（Ｓ）－｛２，３，９－トリメチル－４－（４－フェニルアミノフ
ェニル）－６Ｈ－チエノ［３，２－ｆ］［１，２，４］トリアゾロ［４，３－ａ］［１，
４］ジアゼピン－６－イル｝アセテート；及び（ｉｖ）メチル（Ｓ）－｛２，３，９－ト
リメチル－４－［４－（３－フェニルプロピオニルアミノ）フェニル］－６Ｈ－チエノ［
３，２－ｆ］［１，２，４］トリアゾロ［４，３－ａ］［１，４］ジアゼピン－６－イル
｝アセテートからなる群から選ばれる請求項１に記載の使用。
【請求項３】
　式（１）で表されるチエノトリアゾロジアゼピン化合物が、（Ｓ）－２－［４－（４－
クロロフェニル）－２，３，９－トリメチル－６Ｈ－チエノ［３，２－ｆ］［１，２，４
］トリアゾロ［４，３－ａ］［１，４］ジアゼピン－６－イル］－Ｎ－（４－ヒドロキシ
フェニル）アセトアミド二水和物である請求項１又は２に記載の使用。
【請求項４】
　式（１）で表されるチエノトリアゾロジアゼピン化合物が、（Ｓ）－２－［４－（４－
クロロフェニル）－２，３，９－トリメチル－６Ｈ－チエノ［３，２－ｆ］［１，２，４
］トリアゾロ［４，３－ａ］［１，４］ジアゼピン－６－イル］－Ｎ－（４－ヒドロキシ
フェニル）アセトアミドである請求項１又は２に記載の使用。
【請求項５】
　チエノトリアゾロジアゼピン化合物が、固体分散体として形成する請求項１～４の何れ
か１項に記載の使用。
【請求項６】
　固体分散体が、式（１）の非晶質チエノトリアゾロジアゼピン化合物及びその医薬上許
容される塩又はその水和物；及び医薬上許容されるポリマーを含む請求項５に記載の使用
。
【請求項７】
　固体分散体が、式（１）の結晶質チエノトリアゾロジアゼピン化合物に関連する回折線
を実質的に含まない粉末Ｘ線回折パターンを示す請求項５又は６に記載の使用。
【請求項８】
　固体分散体が、（Ｓ）－２－［４－（４－クロロフェニル）－２，３，９－トリメチル
－６Ｈ－チエノ［３，２－ｆ］［１，２，４］トリアゾロ［４，３－ａ］［１，４］ジア
ゼピン－６－イル］－Ｎ－（４－ヒドロキシフェニル）アセトアミド二水和物の結晶質の
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チエノトリアゾロジアゼピン化合物に関連する回折線を実質的に含まない粉末Ｘ線回折パ
ターンを示す請求項５又は６に記載の使用。
【請求項９】
　医薬上許容されるポリマーが、ヒドロキシプロピルメチルセルロースアセテートスクシ
ネート（ＨＰＭＣＡＳ）に対して、１：３ないし１：１の重量比で、チエノトリアゾロジ
アゼピン化合物を有するヒドロキシプロピルメチルセルロースアセテートスクシネートで
ある請求項６～８の何れか１項に記載の使用。
【請求項１０】
　固体分散体が、約１３０℃ないし約１４０℃の範囲内でガラス転移温度（Ｔｇ）の単一
の変曲点を示す請求項５～９の何れか１項に記載の使用。
【請求項１１】
　非小細胞肺癌の治療薬が、ｍＴＯＲ阻害剤と共に患者に投与される請求項１～１０の何
れか１項に記載の使用。
【請求項１２】
　ｍＴＯＲ阻害剤が、エベロリムスである請求項１１に記載の使用。
【請求項１３】
　非小細胞肺癌の治療薬が、ＡＬＫ阻害剤と共に患者に投与される請求項１～１２の何れ
か１項に記載の使用。
【請求項１４】
　ＡＬＫ阻害剤が、クリゾチニブである請求項１３に記載の使用。
【請求項１５】
　非小細胞肺癌が、ＥＭＬ４－ＡＬＫ陽性である請求項１～１４の何れか１項に記載の使
用。
【請求項１６】
　非小細胞肺癌が、治療後にＮ－ＭＹＣのｍＲＮＡ量のダウンレギュレーションを示す請
求項１～１５の何れか１項に記載の使用。
【請求項１７】
　非小細胞肺癌が、ＢＲＤ４／３／２、ｃ－ＭＹＣ、ＢＣＬ－２、ｐ２１及びサイクリン
Ｄ１を発現する請求項１～１６の何れか１項に記載の使用。
【請求項１８】
　非小細胞肺癌の治療薬により、ＳＴＡＴ３の一時的なアップレギュレーション、それに
続く曝露の２４時間後７２時間までのダウンレギュレーションが誘導される請求項１～１
７の何れか１項に記載の使用。
【請求項１９】
　非小細胞肺癌が、ＥＭＬ４－ＡＬｋ陰性である請求項１～１８の何れか１項に記載の使
用。
【請求項２０】
　非小細胞肺癌が、ＢＲＤ４／３／２、ｃ－ＭＹＣ、ＢＣＬ－２、ｐ２１及びサイクリン
Ｄ１を発現する請求項１９に記載の使用。
【請求項２１】
　非小細胞肺癌の治療薬により、ＳＴＡＴ３の一時的なアップレギュレーション、それに
続く曝露の２４時間後７２時間までのダウンレギュレーションが誘導される請求項１９～
２０の何れか１項に記載の使用。
【請求項２２】
　非小細胞肺癌が、ＫＲＡＳ遺伝子において突然変異を有する請求項１～２１の何れか１
項に記載の使用。
【請求項２３】
　非小細胞肺癌が、ＬＫＢ１遺伝子において突然変異を有する請求項１～２２の何れか１
項に記載の使用。
【請求項２４】
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　非小細胞肺癌の治療薬により、ＮＭＹＣが、ダウンレギュレートされる請求項１～２３
の何れか１項に記載の使用。
【請求項２５】
　非小細胞肺癌の治療薬により、ＨＥＸＩＭが、アップレギュレートされる請求項１～２
４の何れか１項に記載の使用。


	header
	written-amendment

