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【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20年4月3日(2008.4.3)

【公表番号】特表2007-524704(P2007-524704A)
【公表日】平成19年8月30日(2007.8.30)
【年通号数】公開・登録公報2007-033
【出願番号】特願2007-500259(P2007-500259)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 209/14     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 295/20     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 243/08     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/495    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/551    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/496    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/506    (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 231/12     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 261/08     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 239/26     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 277/28     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 215/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/08     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/08     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/20     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  13/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  37/08     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  37/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  33/14     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  31/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  31/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  29/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  19/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  11/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  27/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  13/02     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 209/14    ＣＳＰ　
   Ｃ０７Ｄ 295/20    　　　Ａ
   Ｃ０７Ｄ 243/08    ５０７　
   Ａ６１Ｋ  31/495   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/551   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/496   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/506   　　　　
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   Ｃ０７Ｄ 231/12    　　　Ｚ
   Ｃ０７Ｄ 261/08    　　　　
   Ｃ０７Ｄ 239/26    　　　　
   Ｃ０７Ｄ 277/28    　　　　
   Ｃ０７Ｄ 215/12    　　　　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １１１　
   Ａ６１Ｐ  25/02    １０１　
   Ａ６１Ｐ  25/04    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/08    　　　　
   Ａ６１Ｐ   1/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/08    　　　　
   Ａ６１Ｐ  25/20    　　　　
   Ａ６１Ｐ   9/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  13/12    　　　　
   Ａ６１Ｐ  35/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  37/08    　　　　
   Ａ６１Ｐ  37/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ  33/14    　　　　
   Ａ６１Ｐ  31/12    　　　　
   Ａ６１Ｐ  31/04    　　　　
   Ａ６１Ｐ  29/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  19/10    　　　　
   Ａ６１Ｐ  11/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  27/02    　　　　
   Ａ６１Ｐ  13/02    　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成20年2月18日(2008.2.18)
【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】
　塩基、酸付加塩、水和物又は溶媒和物の形態の、式（Ｉ）の化合物

【化１】

　（式中、
　ｎは、１又は２の整数を表し、
　ｐは、１ないし７の整数を表し、
　Ａは、１以上の基Ｘ，Ｙ及び／又はＺから選択され、
　Ｘは、１又は２個の、Ｃ１－６アルキル、Ｃ３－７シクロアルキル又はＣ３－７シクロ
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アルキル－Ｃ１－３－アルキレン基によって場合により置換されたメチレン基を表し、
　Ｙは、１又は２個の、Ｃ１－６－アルキル、Ｃ３－７－シクロアルキルもしくは、Ｃ３

－７シクロアルキル－Ｃ１－３アルキレン基によって場合により置換されたＣ２－アルケ
ニレン基、又は、Ｃ２－アルキニレン基の何れかを表し、
　Ｚは、式：
【化２】

の基を表し、
　ｏは、１ないし５の整数を表し、
　ｒ及びｓは、整数を表し、ｒ＋ｓが１ないし５の数字であるように定義され、
　Ｇは、単結合、酸素もしくは硫黄原子、又は、ＳＯ、ＳＯ２、Ｃ＝ＯもしくはＣＨ（Ｏ
Ｈ）基を表し、
　Ｒ１は、１以上の基Ｒ５及び／又はＲ６によって場合により置換された基Ｒ４を表し、
　Ｒ４は、フェニル、ピリジニル、ピリミジニル、ピリダジニル、ピラジニル、トリアジ
ニル、ピロリル、フラニル、チエニル、イミダゾリル、オキサゾリル、チアゾリル、ピラ
ゾリル、イソオキサゾリル、イソチアゾリル、オキサジアゾリル、チアジアゾリル、トリ
アゾリル、テトラゾリル、ナフタレニル、ジフェニルメチル、キノリニル、テトラヒドロ
キノリニル、イソキノリニル、テトラヒドロイソキノリニル、キナゾリニル、キナキサリ
ニル、フタラジニル、シンノリニル、ナフチリジニル、ベンゾフラニル、ジヒドロベンゾ
フラニル、ベンゾチエニル、ジヒドロベンゾチエニル、インドリル、インドリニル、イン
ダニル、インダゾリル、イソインドリル、ベンゾイミダゾリル、ベンゾオキサゾリル、ベ
ンゾイソオキサゾリル、ベンゾチアゾリル、ベンゾイソチアゾリル、ベンゾトリアゾリル
、ベンゾオキサジアゾリル、ベンゾチアジアゾリル、ピロロピリジニル、フロピリジニル
、チエノピリジニル、イミダゾピリジニル、オキサゾロピリジニル、チアゾロピリジニル
、ピラゾロピリジニル、イソオキサゾロピリジニル及びイソチアゾロピリジニルから選択
される基を表し、
　Ｒ５は、ハロゲン原子又はシアノ、ニトロ、Ｃ１－６－アルキル、Ｃ１－６アルコキシ
、ヒドロキシル、Ｃ１－６チオアルキル、Ｃ１－６－フルオロアルキル、Ｃ１－６フルオ
ロアルコキシもしくはＣ１－Ｃ６－フルオロチオアルキル基、基ＮＲ７Ｒ８、ＮＲ７ＣＯ
Ｒ８、ＮＲ７ＣＯ２Ｒ８、ＮＲ７ＳＯ２Ｒ８、ＣＯＲ７、ＣＯ２Ｒ７、ＣＯＮＲ７Ｒ８、
ＳＯ２Ｒ７もしくはＳＯ２ＮＲ７Ｒ８、又は、－Ｏ－（Ｃ１－３－アルキレン）－Ｏ基を
表し、
　Ｒ６は、フェニル、フェニルオキシ、ベンジルオキシ、ナフタレニル、ピリジニル、ピ
リミジニル、ピリダジニルもしくはピラジニル基を表し、１以上の基Ｒ６は互いに同一ま
たは異別の１以上の基Ｒ５によって場合により置換されていてもよい、
　Ｒ７及びＲ８は、互いに独立に、水素原子もしくはＣ１－６アルキル基を表すか、又は
、それらを担う１以上の原子とともに、アゼチジン、ピロリジン、ピペリジン、モルフォ
リン、チオモルフォリン、アゼピン及びピペラジンから選択され、Ｃ１－６アルキル基も
しくはベンジル基によって場合により置換された環を形成し、
　Ｒ２は、水素原子又はＣ１－６アルキル基を表し、
　Ｒ３は、水素原子又はＣ１－６アルキル、Ｃ３－７－シクロアルキルもしくはＣ３－７

－シクロアルキル－Ｃ１－３アルキル基を表す。）。
【請求項２】
　ｎが、１又は２の整数を表し、
　ｐが、１ないし７の整数を表し、
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　Ａが、１以上の基Ｘ及び／又はＹから選択され、
　Ｘが、１又は２個のＣ１－６アルキル基によって場合により置換されたメチレン基を表
し、
　Ｙが、Ｃ２－アルケニレン基又はＣ２－アルキニレン基の何れかを表し、
　Ｇが、単結合、酸素原子又はＣ＝Ｏ基を表し、
　Ｒ１が、１以上の基Ｒ５及び／又はＲ６によって場合により置換された基Ｒ４を表し、
　Ｒ４が、フェニル、ナフタレニル、ジフェニルメチル、キノリニル、インドリル、ピラ
ゾリル、イソオキサゾリル、ピリミジニル及びチアゾリルから選択される基を表し、
　Ｒ５が、ハロゲン原子又はシアノ基、Ｃ１－６－アルキル基、Ｃ１－６アルコキシ基、
Ｃ１－６フルオロアルキル基、Ｃ１－６フルオロアルコキシ基もしくは－Ｏ－（Ｃ１－３

－アルキレン）－Ｏ基を表し、
　Ｒ６が、フェニル、ナフタレニル又はベンジルオキシ基を表し、
　Ｒ２が、水素原子又はＣ１－６－アルキル基を表し、
　Ｒ３が、水素原子又はＣ１－６－アルキル、Ｃ３－７シクロアルキルもしくはＣ３－７

シクロアルキル－Ｃ１－３－アルキル基を表す
ことを特徴とする、塩基、酸付加塩、水和物又は溶媒和物の形態の、請求項１に記載の式
（Ｉ）の化合物。
【請求項３】
　ｎが、整数を表し、
　ｐが、１ないし４の整数を表し、
　Ａが、１以上の基Ｘ及び／又はＹから選択され、
　Ｘが、１又は２個のＣ１－６－アルキル基によって場合により置換されたメチレン基を
表し、
　Ｙが、Ｃ２－アルキニレン基を表し、
　Ｇが、単結合又は酸素原子を表し、
　Ｒ１が、１以上の基Ｒ５及び／又はＲ６によって場合により置換された基Ｒ４を表し、
　Ｒ４が、フェニル、ナフタレニル又はイソオキサゾリルから選択される基を表し、
　Ｒ５が、ハロゲン原子又はシアノ基、Ｃ１－６アルコキシ基、Ｃ１－６フルオロアルキ
ル基を表し、
　Ｒ６が、フェニル基を表し、
　Ｒ２が、水素原子又はＣ１－６－アルキル基を表し、
　Ｒ３が、水素原子又はＣ１－６－アルキル、Ｃ３－７シクロアルキルもしくはＣ３－７

シクロアルキル－Ｃ１－３－アルキル基を表す
ことを特徴とする、塩基、酸付加塩、水和物又は溶媒和物の形態の、請求項１又は２に記
載の式（Ｉ）の化合物。
【請求項４】
　Ｒ２は、水素原子を表し、
　Ｒ３は、水素原子又はＣ１－６－アルキル、Ｃ３－７シクロアルキルもしくはＣ３－７

シクロアルキル－Ｃ１－３－アルキル基を表す
ことを特徴とする、請求項１ないし３のいずれか一項に記載の式（Ｉ）の化合物。
【請求項５】
　一般式Ｒ３ＮＨ２（Ｒ３は、一般式（Ｉ）において定義されているとおりである。）の
アミンを使用するアミノ分解により、一般式（ＩＩ）
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【化３】

　（式中、Ｒ１、Ｒ２、Ｇ、Ａ、ｐ及びｎは、請求項１に記載の一般式（Ｉ）において定
義されているとおりであり、Ｒは、メチル又はエチル基を表す。）
のカルバミン酸エステルを変換する工程を含む、請求項１ないし４のいずれか一項に記載
の式（Ｉ）の化合物を調製する方法。
【請求項６】
　一般式Ｒ１－Ｇ－［Ａ］ｐ－Ｗ（ＶＩ）（Ｒ１、Ｇ、ｐ及びＡは、一般式（Ｉ）におい
て定義されているとおりであり、Ｗは、塩素、臭素もしくはヨウ素原子、又はメシラート
もしくはトシラート基を表す。）の誘導体との反応により、一般式（Ｖ）
【化４】

　（式中、Ｒ２、Ｒ３及びｎは、請求項１に記載の一般式（Ｉ）において定義されている
とおりである。）
のカルバミン酸アミドを変換する工程を含む、請求項１ないし４のいずれか一項に記載の
式（Ｉ）の化合物の調製方法。
【請求項７】
　一般式（ＩＩ）

【化５】

　（式中、Ｒ１、Ｒ２、Ｇ、Ａ、ｐ及びｎは、請求項１に記載の一般式（Ｉ）に定義され
ているとおりであり、Ｒはメチル又はエチル基を表す。）
の化合物。
【請求項８】
　一般式（Ｖ）
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【化６】

　（式中、Ｒ２、Ｒ３及びｎは、請求項１に記載の一般式（Ｉ）において定義されたとお
りである。）
の化合物。
【請求項９】
　医薬品としての使用のための、塩基、酸付加塩、水和物又は薬学的に許容できる溶媒和
物の形態の、請求項１ないし４のいずれか一項に記載の式（Ｉ）の化合物。
【請求項１０】
　塩基、酸付加塩、水和物又は薬学的に許容できる溶媒和物の形態の請求項１ないし４の
いずれか一項に記載の式（Ｉ）の少なくとも１つの化合物を含み、及び、場合により薬学
的に許容できる１以上の賦形剤を含む、薬学的組成物。
【請求項１１】
　内在性カンナビノイド及び／又は酵素ＦＡＡＨによって代謝されるその他の任意の基質
が関与する病状の予防又は治療用の医薬品を調製するための、塩基、酸付加塩、水和物又
は薬学的に許容できる溶媒和物の形態の請求項１ないし４のいずれか一項に記載の式（Ｉ
）の化合物の使用。
【請求項１２】
　急性もしくは慢性の痛み、眩暈、嘔吐、吐き気、摂食障害、神経的及び精神的病状、急
性もしくは慢性の神経変性疾患、癲癇、睡眠障害、心血管疾患、腎虚血、癌、免疫系障害
、アレルギー性疾患、寄生虫、ウィルスもしくは細菌感染疾患、炎症性疾患、骨粗しょう
症、眼病、肺病、消化器疾患又は尿失禁の予防又は治療用の医薬品を調製するための、塩
基、塩、水和物又は薬学的に許容できる溶媒和物の形態の請求項１ないし４のいずれか一
項に記載の式（Ｉ）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】０００２
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０００２】
　酵素ＦＡＡＨ（脂肪酸アミド加水分解酵素）の阻害剤である、カルバミン酸フェニルア
ルキル、カルバミン酸ジオキサン－２－アルキル及びカルボン酸－１－ピペラジン－及び
カルボン酸－１－ホモピペラジンの誘導体は、公知であり、それぞれ、文書ＷＯ　２００
４／０６７４９８　Ａ，ＷＯ　２００４／０２０４３０　Ａ及びＰＣＴ／ＦＲ２００４／
００３２８９（ＷＯ　２００５／０７０９１０）に記載されている。
【手続補正３】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００９７
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００９７】
　痛み、特に神経性の急性又は慢性の痛み：偏頭痛、ヘルペスウィルス及び糖尿病に関連
する型を含む神経因性疼痛、炎症性疾患に関連する急性又は慢性の痛み：関節炎、リュー
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マチ性関節炎、骨関節症、脊髄炎、痛風、脈管炎、クローン病、神経性腸症候群；急性又
は慢性の末梢痛、眩暈、嘔吐、吐き気、特に、化学療法の後での吐き気；摂食障害、特に
、食欲不振及び種々の悪液質；神経性及び精神医学的病状：震え、運動障害、失調、痙縮
、脅迫神経性行動、トゥーレット症候群、あらゆる種類のうつ病及びある種の不安と要因
、気分障害、妄想；急性及び慢性神経変性疾患：パーキンソン病、アルツハイマー病、老
人性痴呆症、ハンチントン舞踏病、脳虚血及び頭蓋に関連する損傷及び延髄外傷；癲癇；
睡眠時無呼吸を含む睡眠障害；心臓血管疾患、特に高血圧、心臓不整脈、動脈硬化、心臓
麻痺、心臓虚血；腎虚血；癌：両性皮膚腫瘍、乳頭腫及び脳腫瘍、前立腺癌、脳腫瘍（グ
リア芽腫、骨様上皮腫、髄腫瘍、神経芽細胞腫、胚細胞起源腫瘍、アストロチトーム、星
状芽細胞腫、上衣細胞腫、希突起神経膠腫、叢腫瘍、神経上皮腫、骨端腫瘍、上衣芽細胞
腫、悪性髄膜腫、肉腫症、悪性メラノーマ、神経鞘症）；免疫系障害、特に自己免疫疾患
：乾癬、紅斑性狼瘡、結合組織疾患又は膠原病、Ｓｊｏｇｒｅｎ症候群、強直性脊髄関節
炎、未分化脊髄関節炎、ベーチェット病、溶血性自己免疫貧血、多発性硬化症、筋萎縮性
側索硬化症、穀粉症、移植片拒絶反応、形質細胞増加系に影響する疾患；アレルギー疾患
、直接的又は遅延型過敏症、アレルギ鼻炎又は結膜炎、接触性皮膚炎、寄生虫、ウィルス
又は細菌感染症：エイズ、髄膜炎；炎症性疾患、特に、関節疾患：関節炎、リュウマチ性
関節炎、骨関節炎、脊髄炎、痛風、脈管炎、クローン病、過敏性腸症候群、骨粗鬆症；眼
科疾患：高眼圧症、緑内障；肺疾患：気道疾患、気管支痙攣、咳、喘息、慢性気管支炎、
気道閉塞症、気腫；胃腸病：過敏性腸症候群、腸炎症性疾患、潰瘍、下痢；尿失禁及び膀
胱炎。
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