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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 17年 1月 25日 (2005.1.25)
【 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 】
そ う 痒 状 態 の の た め の ｍ Ｇ ｌ ｕ Ｒ ５ ア ン タ ゴ ニ ス ト の 使 用 。
【 請 求 項 ２ 】
ｍ Ｇ ｌ ｕ Ｒ ５ ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 遊 離 の 形 態 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 の 形 態 の 、 式 Ｉ
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、
Ｒ １ は 、 水 素 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル コ キ シ 、 シ ア ノ 、 エ チ ニ ル ま た は ジ
(Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル ア ミ ノ で あ り 、
Ｒ ２ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ジ (Ｃ １ －

４ )ア ル キ ル ア ミ ノ メ チ ル 、 ４ － (４ － フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル )－ ピ ペ リ ジ ン － １ － イ ル －
カ ル ボ キ シ 、 ４ － ｔ ｅ ｒ ｔ － ブ チ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － カ ル ボ キ
シ 、 ４ － (４ － ア ジ ド － ２ － ヒ ド ロ キ シ ベ ン ゾ イ ル )－ ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － カ ル ボ キ シ
ま た は ４ － (４ － ア ジ ド － ２ － ヒ ド ロ キ シ － ３ － ヨ ー ド － ベ ン ゾ イ ル )－ ピ ペ ラ ジ ン － １ －
イ ル － カ ル ボ キ シ で あ り 、

処 置



Ｒ ３ は 、 水 素 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル 、 カ ル ボ キ シ 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 (
Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 ヒ ド ロ キ シ (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル 、 ジ (Ｃ １ － ４ )ア ル キ
ル ア ミ ノ メ チ ル 、 モ ル ホ リ ノ カ ル ボ ニ ル ま た は ４ － (４ － フ ル オ ロ － ベ ン ゾ イ ル )－ ピ ペ リ
ジ ン － １ － イ ル － カ ル ボ キ シ で あ り 、
Ｒ ４ は 、 水 素 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ キ シ 、 (Ｃ ２ － ５ )ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 (Ｃ １ － ４ )ア
ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ア ミ ノ (Ｃ １ － ４ )ア ル コ キ シ 、 ジ (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル ア ミ ノ (Ｃ １

－ ４ )ア ル コ キ シ 、 ジ (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル ア ミ ノ (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル ま た は ヒ ド ロ キ シ (Ｃ

１ － ４ )ア ル キ ル で あ り 、 そ し て
Ｒ ５ は 、 式
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　 (式 中 、
　 Ｒ ａ お よ び Ｒ ｂ は 、 独 立 し て 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル
、 (Ｃ １ － ４ )ア ル コ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ま た は (Ｃ ２ － ５ )
ア ル キ ニ ル で あ り 、 そ し て
　 Ｒ ｃ は 水 素 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 、 ヒ ド ロ キ シ (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル 、 (Ｃ ２ － ５ )ア ル カ
ノ イ ル オ キ シ 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル コ キ シ ま た は シ ア ノ で あ り 、 そ し て
　 Ｒ ｄ は 水 素 、 ハ ロ ゲ ン ま た は (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル で あ る 。 )
の 基 で あ る 。 〕
で 示 さ れ る 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ３ 】
ｍ Ｇ ｌ ｕ Ｒ ５ ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 遊 離 の 形 態 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 の 形 態 の 、 式 Ｉ
Ｉ
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
｛ 式 中 、
Ｒ は 、 水 素 ま た は (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル で あ り 、 そ し て
Ａ は 、 式
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　 〔 式 中 、
　 Ｒ ａ ａ 、 Ｒ ｂ ｂ お よ び Ｒ ｃ ｃ は 、 独 立 し て 、 水 素 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル 、 (Ｃ １ － ４ )ア
ル コ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル 、 シ ア ノ ま た は ハ ロ で あ り 、
　 Ｒ ｄ ｄ は 、 シ ア ノ ま た は ハ ロ で あ り 、
　 Ｒ ｅ は 、 ヒ ド ロ キ シ 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル ま た は (Ｃ １ － ４ )ア ル コ キ シ で あ り 、
　 Ｒ Ｉ は 、 水 素 ま た は (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル で あ り 、

(2) JP 2004-517947 A5 2005.12.22



　 Ｒ Ｉ Ｉ お よ び Ｒ Ｉ Ｉ Ｉ は 、 そ れ ぞ れ 、 水 素 で あ る か 、 ま た は 一 体 と な っ て オ キ ソ 、 ＝ Ｃ
Ｈ － Ｃ Ｎ 、 ＝ Ｎ － Ｏ Ｈ 、 ＝ Ｎ － Ｏ － (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル 、 ＝ Ｃ Ｈ － Ｐ Ｏ ３ [(Ｃ １ － ４ )ア
ル キ ル ]２ ま た は ＝ Ｃ Ｈ － Ｃ Ｏ － Ｒ ｆ [式 中 、 Ｒ ｆ は (Ｃ １ － ４ )ア ル コ キ シ ま た は － Ｎ Ｒ ｇ

Ｒ ｈ (こ こ で 、 Ｒ ｇ お よ び Ｒ ｈ は 独 立 し て 水 素 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル で あ
る 。 )で あ る 。 ]を 形 成 し 、
　 Ｒ Ｉ Ｖ お よ び Ｒ Ｖ は 、 独 立 し て 水 素 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル で あ り 、 そ し
て
　 Ｘ は (Ｃ Ｈ ２ )ｎ  (た だ し 、 ｎ は ０ 、 １ ま た は ２ で あ る 。 )、
　 　 　 Ｃ Ｈ Ｒ ｉ 、 (た だ し 、 Ｒ ｉ は ヒ ド ロ キ シ 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル コ
キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル コ キ シ (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル 、 (Ｃ

１ － ４ )ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 カ ル バ モ イ ル 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル 、 フ ェ
ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 チ エ ニ ル ま た は (Ｒ ｊ ,Ｒ ｋ )Ｎ － (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル で あ り 、 こ こ で 、
Ｒ ｊ は 水 素 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル カ ノ イ ル も し く は ベ ン ゾ イ ル で あ り 、
そ し て 、 Ｒ ｋ は 水 素 ま た は (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル で あ る 。 )で あ る か 、 あ る い は 、 も し 、 Ｒ

Ｉ Ｉ お よ び Ｒ Ｉ Ｉ Ｉ が そ れ ぞ れ 水 素 で あ れ ば 、
　 Ｘ は 、 ま た 、 Ｎ Ｒ ｌ [た だ し 、 Ｒ ｌ は (Ｃ １ － ４ )ア ル コ キ シ － カ ル ボ ニ ル 、 ベ ン ジ ル オ
キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ ル 、 チ エ ニ ル 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル カ ノ イ ル 、 カ ル バ モ イ ル 、 モ ノ
－ も し く は ジ (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル カ ル バ モ イ ル ま た は フ ェ ニ ル カ ル バ モ イ ル (こ こ で 、 Ｒ

ｌ に お け る 任 意 の フ ェ ニ ル 環 は 、 所 望 に よ り ハ ロ 、 シ ア ノ 、 (Ｃ １ － ４ )ア ル キ ル も し く は
(Ｃ １ － ４ )ア ル コ キ シ で モ ノ － ま た は ジ 置 換 さ れ て い る 。 ]で あ り 得 る 。 〕 の 基 で あ る 。
｝
で 示 さ れ る 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ４ 】
ｍ Ｇ ｌ ｕ Ｒ ５ ア ン タ ゴ ニ ス ト が 、 遊 離 の 形 態 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 の 形 態 の 、 ２ －
[２ － (ピ リ ジ ン － ３ － イ ル )エ チ ニ ル ]－ ６ － メ チ ル － ピ リ ジ ン で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の
使 用 。
【 請 求 項 ５ 】
そ う 痒 状 態 の 処 置 に お け る 使 用 の た め の 医 薬 組 成 物 の 製 造 に お け る ｍ Ｇ ｌ ｕ Ｒ ５ ア ン タ ゴ
ニ ス ト の 使 用 。
【 請 求 項 ６ 】
そ う 痒 状 態 の 処 置 に お け る 使 用 の た め の 、 活 性 成 分 と し て ｍ Ｇ ｌ ｕ Ｒ ５ ア ン タ ゴ ニ ス ト を
含 む 医 薬 組 成 物 。
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