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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 】
　 下 記 式 Ｉ ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
　 Ｒ 1 は 各 々 独 立 し て Ｃ Ｎ 、 Ｃ Ｆ 3 、 Ｏ Ｃ Ｆ 3 、 Ｏ Ｃ Ｈ Ｆ 2 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ 2 - 4 ア ル ケ ニ ル 、
Ｃ 2 - 4 ア ル キ ニ ル 、 Ｒ a 、 Ｒ b 、 Ｓ Ｒ a 、 Ｎ Ｒ a Ｒ b 、 Ｃ Ｈ 2 Ｎ Ｒ a Ｒ b 、 Ｏ Ｒ a ま た は Ｃ Ｈ 2 Ｏ Ｒ a

か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で Ｒ a お よ び Ｒ b は 各 々 独 立 し て 水 素 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、 Ｃ （ Ｏ ） Ｒ c 、
Ｃ （ Ｏ ） Ｎ Ｈ Ｒ c ま た は Ｃ Ｏ 2 Ｒ

c で あ り 、 こ こ で Ｒ c は 各 々 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ る か ； ま た
は Ｒ a と Ｒ b は 一 緒 に な っ て (Ｃ Ｈ 2 ) j Ｇ (Ｃ Ｈ 2 ) k ま た は Ｇ (Ｃ Ｈ 2 ) j Ｇ で あ り 、 こ こ で Ｇ は 酸
素 ま た は イ オ ウ で あ り 、 ｊ は １ 、 ２ 、 ３ ま た は ４ で あ り 、 そ し て ｋ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ
り ；
　 ｍ は 少 な く と も １ 個 の Ｒ 1 部 分 が 水 素 で は な い 場 合 は １ 、 ２ ま た は ３ で あ り ；
　 Ｒ 2 お よ び Ｒ 3 は 独 立 し て 水 素 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ま た は Ｃ 1 - 4 ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ た Ｃ 1 -

6 ア ル キ ル で あ り ；
　 Ｒ 4 は 各 々 独 立 し て 水 素 、 Ｃ Ｎ 、 Ｃ Ｆ 3 、 Ｏ Ｃ Ｆ 3 、 Ｏ Ｃ Ｈ Ｆ 2 、 ハ ロ ゲ ン 、 Ｃ 1 - 4 ア ル キ
ル 、 Ｃ 2 - 4 ア ル ケ ニ ル 、 Ｃ 2 - 4 ア ル キ ニ ル 、 Ｓ Ｒ a 、 Ｎ Ｒ a Ｒ b 、 Ｃ Ｈ 2 Ｎ Ｒ a Ｒ b 、 Ｏ Ｒ a ま た
は Ｃ Ｈ 2 Ｏ Ｒ a か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で Ｒ a お よ び Ｒ b は 各 々 独 立 し て 水 素 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 、
Ｃ (Ｏ )Ｒ c 、 Ｃ （ Ｏ ） Ｎ Ｈ Ｒ c ま た は Ｃ Ｏ 2 Ｒ

c で あ り 、 こ こ で Ｒ c は 各 々 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ
る か ； ま た は Ｒ a と Ｒ b は 一 緒 に な っ て (Ｃ Ｈ 2 ) j Ｇ (Ｃ Ｈ 2 ) k ま た は Ｇ (Ｃ Ｈ 2 ) j Ｇ で あ り ； そ
し て 、
　 ｎ は ０ 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ る ］
の 化 合 物 、 そ の イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 前 駆 体 お よ び 製 薬 上 許 容 し う る そ の 塩 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Ｒ 1 は 各 々 独 立 し て Ｃ Ｎ 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル ま た は Ｏ Ｒ c で あ り 、 そ し て 、 ｍ は １ 、 ２ ま た
は ３ で あ り ；
　 Ｒ 2 お よ び Ｒ 3 は 独 立 し て 水 素 ま た は Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル で あ り ； そ し て 、
　 Ｒ 4 は ｎ が １ ま た は ２ で あ る 場 合 は 各 々 独 立 し て ハ ロ ゲ ン で あ る ；

(2) JP 2006-502239 A5 2006.8.24



請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 、 そ の イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 前 駆 体 お よ び 製 薬 上 許 容 し う る そ の 塩 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Ｒ 1 は 各 々 独 立 し て Ｃ Ｎ 、 エ チ ル ま た は メ ト キ シ で あ り 、 そ し て 、 ｍ は １ 、 ２ ま た は ３
で あ り ；
　 Ｒ 2 お よ び Ｒ 3 は 独 立 し て 水 素 ま た は メ チ ル で あ り ； そ し て 、
　 Ｒ 4 は ｎ が １ ま た は ２ で あ る 場 合 は 各 々 独 立 し て ハ ロ ゲ ン で あ る ；
請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 、 そ の イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 前 駆 体 お よ び 製 薬 上 許 容 し う る そ の 塩 。
【 請 求 項 ４ 】
　 下 記 式 Ｉ Ｉ ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 Ａ ｒ は フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ ク ロ ロ フ ェ ニ ル 、 ３ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ４ － フ ル
オ ロ フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 ４ － メ ト キ シ フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － ジ メ ト キ
シ フ ェ ニ ル 、 ３ ， ４ － メ チ レ ン ジ オ キ シ フ ェ ニ ル 、 ４ － ジ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル ま た
は ４ － ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 Ｒ 1 は ｍ が １ ま た は ２ で あ る 場 合 は Ｈ 、 メ チ ル 、 エ チ ル ま た は メ ト キ シ か ら 選 択 さ れ ；
そ し て 、
　 Ｒ 2 お よ び Ｒ 3 は 独 立 し て Ｈ ま た は メ チ ル か ら 選 択 さ れ る ］
請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 、 そ の イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 前 駆 体 お よ び 製 薬 上 許 容 し う る そ の 塩 。
【 請 求 項 ５ 】
　 生 理 学 的 に 許 容 さ れ る ア ニ オ ン を 与 え る 無 機 ま た は 有 機 の 酸 と 共 に 製 造 し た 請 求 項 １ 記
載 の 化 合 物 の 製 薬 上 許 容 し う る 塩 。
【 請 求 項 ６ 】
　 無 機 ま た は 有 機 の 酸 が 塩 酸 、 臭 化 水 素 酸 、 硫 酸 、 リ ン 酸 、 メ タ ン ス ル ホ ン 酸 、 ス ル フ ァ
ミ ン 酸 、 ｐ － ト ル エ ン ス ル ホ ン 酸 、 酢 酸 、 ク エ ン 酸 、 乳 酸 、 酒 石 酸 、 マ ロ ン 酸 、 フ マ ル 酸
、 エ タ ン ス ル ホ ン 酸 、 ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン 酸 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル ス ル フ ァ ミ ン 酸 、 サ リ チ ル 酸
お よ び キ ナ 酸 か ら 選 択 さ れ る 請 求 項 ５ 記 載 の 化 合 物 の 製 薬 上 許 容 し う る 塩 。
【 請 求 項 ７ 】
　 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 、 そ の イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 前 駆 体 ま た は 製 薬 上 許 容 し う る そ の 塩
お よ び 製 薬 上 許 容 し う る 担 体 を 含 む 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 Ｎ Ｋ 1 受 容 体 の 拮 抗 お よ び Ｓ Ｒ Ｉ 活 性 が 有 益 で あ る 疾 患 状 態 に お い て 使 用 す る た め の 医
薬 の 製 造 に お け る 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 、 そ の イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 前 駆 体 ま た は 製 薬 上 許
容 し う る そ の 塩 の 使 用 。
【 請 求 項 ９ 】
　 哺 乳 類 に お け る 高 血 圧 、 癌 患 者 に お け る 鬱 病 、 パ ー キ ン ソ ン 病 患 者 に お け る 鬱 病 、 心 筋
梗 塞 後 の 鬱 病 、 症 候 下 の 兆 候 的 鬱 病 、 不 妊 症 の 女 性 に お け る 鬱 病 、 幼 年 性 鬱 病 、 主 要 鬱 病
、 単 エ ピ ソ ー ド 鬱 病 、 再 発 性 鬱 病 、 幼 児 虐 待 誘 発 性 鬱 病 、 出 産 後 鬱 病 、 全 般 性 不 安 障 害 、
広 場 恐 怖 症 、 社 会 嫌 悪 症 、 単 純 性 嫌 悪 症 、 外 傷 後 ス ト レ ス 症 候 群 、 回 避 性 人 格 障 害 、 早 発
射 精 、 神 経 性 食 欲 不 振 、 神 経 性 大 食 症 、 肥 満 、 ア ル コ ー ル 、 コ カ イ ン 、 ヘ ロ イ ン 、 フ ェ ノ
バ ル ビ タ ー ル 、 ニ コ チ ン ま た は ベ ン ゾ ジ ア ゼ ピ ン に 対 す る 嗜 癖 ； 群 発 性 頭 痛 、 偏 頭 痛 、 疼
痛 、 ア ル ツ ハ イ マ ー 病 、 強 迫 性 障 害 、 パ ニ ッ ク 障 害 、 痴 呆 、 健 忘 症 、 加 齢 関 連 性 認 知 低 下
、 パ ー キ ン ソ ン 病 に お け る 痴 呆 、 睡 眠 薬 誘 発 性 パ ー キ ン ソ ン 病 、 遅 発 性 ジ ス キ ネ ジ ー 、 過
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プ ロ ラ ク チ ン 尿 症 、 血 管 痙 攣 、 脳 血 管 痙 攣 、 小 脳 性 運 動 失 調 、 胃 腸 管 障 害 、 統 合 失 調 症 の
陰 性 症 状 、 月 経 前 症 候 群 、 筋 腺 維 痛 症 候 群 、 ス ト レ ス 性 失 禁 、 ツ ー レ ッ ト 病 、 抜 毛 癖 、 盗
癖 、 男 性 機 能 障 害 、 注 意 欠 陥 過 活 動 性 障 害 、 慢 性 発 作 性 片 頭 痛 お よ び 血 管 障 害 に 関 わ る 頭
痛 の 治 療 の た め に 有 用 な 医 薬 の 製 造 の た め の 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 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 １ ４
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ４ 】
　 式 Ｉ の 化 合 物 の 製 薬 上 許 容 し う る 塩 に は 、 生 理 学 的 に 許 容 さ れ る ア ニ オ ン を 与 え る 無 機
ま た は 有 機 の 酸 と と も に 、 例 え ば 、 塩 酸 、 臭 化 水 素 酸 、 硫 酸 、 リ ン 酸 、 メ タ ン ス ル ホ ン 酸
、 ス ル フ ァ ミ ン 酸 、 ｐ － ト ル エ ン ス ル ホ ン 酸 、 酢 酸 、 ク エ ン 酸 、 乳 酸 、 酒 石 酸 、 マ ロ ン 酸
、 フ マ ル 酸 、 エ タ ン ス ル ホ ン 酸 、 ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン 酸 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル ス ル フ ァ ミ ン 酸 、
サ リ チ ル 酸 お よ び キ ナ 酸 と 共 に 製 造 し た も の が 包 含 さ れ る 。
【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ２ １
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ２ １ 】
　 更 に 別 の 例 に お い て は 、 本 発 明 は 、 式 Ｉ の 化 合 物 、 そ の イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 前 駆 体 ま た
は 製 薬 上 許 容 し う る そ の 塩 の 有 効 量 を 温 血 動 物 に 投 与 す る こ と を 含 む 、 Ｓ Ｒ Ｉ 活 性 と 組 み
合 わ せ た Ｎ Ｋ 1 受 容 体 の 拮 抗 が 有 利 で あ る 疾 患 状 態 の 治 療 方 法 で あ る 。 本 発 明 は ま た 、 Ｎ
Ｋ 1 受 容 体 の 拮 抗 お よ び Ｓ Ｒ Ｉ 活 性 が 有 利 で あ る 疾 患 状 態 に お い て 使 用 す る た め の 医 薬 の
製 造 に お け る 式 Ｉ の 化 合 物 、 そ の イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 前 駆 体 ま た は 製 薬 上 許 容 し う る そ の
塩 の 使 用 を 提 供 す る 。
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