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本件は、2003 年 12 月 26 日に東京高裁で判決のあった

「タキキニン拮抗体の医学的新規用途」の特許性につい

て争われた事件です。医薬用途発明の開示要件は、機能

表現で化合物を特定する場合、十分な化合物の例示を要

することはこれまでの認識どおりであります。一方、医

薬用途発明の進歩性については、「先行の刊行物の記載

からでは、当該具体的な化合物のその用途について、推

測される膨大な可能性の一つにすぎない」場合には、当

該化合物の該用途について主張できるとした基準をしめ

しており意義ある判決です。 

弁理士 庄司 隆 
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1. 原告発明とその経緯 

発明の名称：「タキキニン拮抗体の医学的新規用途」 

特許番号：第３０２０７５７号発明 「本件特許」 

優先権主張：１９９１年（平成３年）９月２０日 

出願：平成４年９月１８日 

設定登録：平成１２年１月１４日 

特許異議の申立：異議２０００－７２６７３号事件 

訂正請求：平成１３年９月１０日 「本件訂正」 

決定：平成１４年１１月７日 

「訂正を認める。特許第３０２０７５７号の請求項１ないし９

に係る特許を取り消す。」  

特許請求の範囲： 

【請求項１】タキキニン拮抗体を有効成分としてなり、該タキ

キニン拮抗体がＮＫ１受容体拮抗体である、嘔吐治療剤。（訂

正発明１） 

【請求項８】タキキニン拮抗体が（２Ｓ、３Ｓ）－３－（２－

メトキシベンジルアミノ）－２－フェニルピペリジン、また

はその薬学的に許容される酸付加塩である、請求項７に記載

の治療剤。（訂正発明８） 

 

２．争点 

1) 取消事由１（特 36 条違反） 

訂正発明１～７及び９に係る本件明細書の記載には不備があ

り、当該発明に係る特許は、「改正前特許法３６条４項、５項及

び６項」に規定する要件を満たさない特許出願に対してされた

ものである。 

２）取消事由２（進歩性欠如） 

訂正発明６は、引用文献に記載された発明に基づいて当業者

が容易に発明をすることができたものである。 

３）取消事由３（進歩性欠如） 

訂正発明８は、引用文献に記載された発明に基づいて当業者

が容易に発明をすることができたものである。 

 

３． 判決 

 

１） 取消事由１（明細書の記載事項に関する認定判断の誤り） 

 (1) 本件特許請求の範囲の記載は、「ＮＫ１ 受容体拮抗体を有効成分と

する嘔吐治療剤」として、有効成分をその機能によって規定する構成を

採用している。原告の主張は、この特定方法は、本発明の本質を的確に

規定したもので、上記方法以外によって当該発明を適切に特定すること

はできないと主張する。 

 

 (2) 改正前特許法３６条４項は、「発明の詳細な説明には、その発明の

属する技術の分野における通常の知識を有する者が容易にその実施をす

ることができる程度に、その発明の目的、構成及び効果を記載しなけれ

ばならない」と規定している。本件訂正発明のような医薬用途発明は、

一般に、有効成分として記載されている物質自体から、それが発明の構

成である医薬用途に利用できるかどうかを予測することは困難であるか

ら、当業者が容易にその実施をすることができる程度に記載されている

というためには、明細書に当該物質が当該医薬用途に利用できることを

薬理データ又はそれと同視すべき程度の記載により裏付ける必要がある

（東京高裁平成８年（行ケ）第２０１号、平成１０年１０月３０日判決）。

その裏返しとして、医薬用途発明は、特許請求の範囲に記載された発明

が発明の詳細な説明において裏付けられた範囲を超えるものである場合

は、その特許請求の範囲の記載は、発明の詳細な説明に記載したもので

あるとはいえず、特許を受けようとする発明の構成に欠くことができな

い事項のみを記載したものであるともいえない（改正前特許法３６条５

項１号及び２号に規定する要件を満足しない）。 

 

 (3) 本件発明の詳細な説明の記載において、医薬用途の裏付けとなる

記載は、以下である； 

①（±）シス－３－（２－メトキシベンジルアミノ）－２－フェニルピ

ペリジンのうち、（２Ｓ、３Ｓ）鏡像異性体はＮＫ１受容体拮抗体として

の効力があり、嘔吐を抑制する効果が認められ、（２Ｒ、３Ｒ）鏡像異性

体はＮＫ１受容体拮抗体としての効力が（２Ｓ、３Ｓ）のものの１／１０

００しかなく、嘔吐試験でも不活性であったこと、 

②式（Ｉ）で表される化合物である（エキソ、エキソ）－２－（ジフェ

ニルメチル）－Ｎ－〔（２－メトキシフェニル）メチル〕－１－アザビシ

クロ〔２．２．１〕ヘプタン－３－アミンは、嘔吐を抑制したこと、 

③Ｎ－〔Ｎ1 －〔Ｌ－ピログルタミル－Ｌ－アラニル－Ｌ－アスパルチ

ル－Ｌ－プロリル－Ｌ－アスパラギニル－Ｌ－リシル－Ｌ－フェニルア

ラニル－Ｌ－チロシル〕－４－メチル－１－オキソ－２Ｓ－（６－オキ

ソ－５Ｓ－１、７－ジアザスピロ〔４．４〕ノナン－７－イル）ペンチ

ル〕－Ｌ－トリプトファナミドも嘔吐を抑制したこと。 

上記のうち、 

②に記載された化合物は、「ＮＫ１受容体拮抗作用をもつ」とされている

が、そのことを明らかにするデータは示されていない。 

③に記載された化合物は、ＮＫ１受容体拮抗活性を有することを示唆する

記載自体が存しない。 

結局、本件明細書の発明の詳細な説明において、ＮＫ１受容体拮抗活性

と嘔吐治療活性との双方が確認されているのは、上記①の（±）シス－

３－（２－メトキシベンジルアミノ）－２－フェニルピペリジンのうち、

（２Ｓ、３Ｓ）鏡像異性体についてのみである。 

 かくして、本件明細書の発明の詳細な説明においては、ＮＫ１受容体拮

抗体である（２Ｓ、３Ｓ）－３－（２－メトキシベンジルアミノ）－２

－フェニルピペリジンが嘔吐治療に利用できることは裏付けられている

が、それ以外のＮＫ１受容体拮抗体については、ＮＫ１受容体拮抗活性と

嘔吐治療活性の相関関係を裏付ける記載がなく、それらを有効成分とす

る嘔吐治療剤について、当業者が容易に実施可能な程度に発明の詳細な

説明の記載がされているものとは認められない。 
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 (4) 原告は、嘔吐治療効果を有する化合物であるか否かは、

化合物の構造類似性を指標とするのではなく、ＮＫ１受容体拮抗

作用を有するか否かにより決定されているのであって、ある化

合物がＮＫ１受容体拮抗作用を示せばその化合物は抗嘔吐作用

を示すことが証明されている旨主張するが、原告のこの主張は

３種の化合物のすべてがＮＫ１受容体拮抗活性を有することが

確認されているとの前提に立つところ、そもそもその前提にお

いて誤りを含むものであることは上記のとおりであるから採用

できない。 

 原告は、本件明細書は、「ＮＫ１受容体拮抗体が嘔吐の治療に

有効である」との知見を新たに提供するものであるとの前提に

立って、本件訂正発明１～７及び９の特許請求の範囲の記載は、

その知見から的確に導き出されるものであるとも主張するが、

本件発明の詳細な説明においては、ただ一つの化合物について

ＮＫ１受容体拮抗活性と嘔吐治療活性の双方が確認されている

にすぎず、原告のいうような「ＮＫ１受容体拮抗体が嘔吐の治療

に有用である」という包括的な知見を提供するものとは到底認

められない。 

 
 (5) 本件訂正発明１～７及び９に係る特許は、改正前特許法

３６条４項、５項及び６項に規定する要件を満たさない特許出

願に対してされたものであるとして、これを取り消した本件決

定の判断は、結論において相当である。 

 
２） 取消事由２（本件訂正発明６の進歩性に関する認定判断

の誤り）について 

   上記１）のとおり、本件訂正発明６に係る特許を取り消した

本件決定の判断は、結論において相当であるから、原告の取消

事由２の主張については検討を要しない。 

 

３） 取消事由３（本件訂正発明８の進歩性に関する認定判断

の誤り）について 

 (1) 本件決定によると、本件訂正発明８について、以下のよ

うに進歩性を否定した； 

① 刊行物１９に、『（＋）Ｓ、Ｓ－シス－３－（２－メトキシ

ベンジルアミノ）－２－フェニルピペリジン』（本件訂正発明８

に係る化学物質と同一の物質）が記載され、この薬理活性化合

物は、サブスタンスＰ拮抗剤であることが記載されている」こ

と、 

② 刊行物１５には、Ｐ物質が嘔吐作用を有することが記載さ

れている」こと、及び 

③「拮抗物質または拮抗作用とは、薬物の奏する作用を減弱ま

たは消滅させる場合のものをいうことは周知である」こと 

を各認定した上で、 

④「そうすると、刊行物１９に記載されている『Ｐ物質拮抗剤』

とは、Ｐ物質の作用を減弱または消滅する薬物のことであるこ

とは明らかであるから、『Ｐ物質拮抗剤』とは、刊行物１５の記

載からみて、Ｐ物質により生じる嘔吐を減弱または消滅する薬

物のことも示していることは容易に理解できるところである」

と理論展開し、 

⑤「刊行物１９に記載されているＰ物質拮抗体であるところの

『（＋）Ｓ、Ｓ－シス－３－（２－メトキシベンジルアミノ）－

２－フェニルピペリジン』を、嘔吐治療剤として採用してみる

程度のことは容易に想到できること」であって、本件訂正発明

８は、刊行物１５及び１９に記載された発明に基づいて当業者

が容易に発明をすることができたものである」と判断した。 

  

 (2)  しかし、これら文献を基にしては以下の理由で本件訂正
発明８の進歩性を否定できない； 

① 本件決定が引用する刊行物１５には、サブスタンスＰ（Ｐ物質）の

拮抗体が実際に嘔吐を抑制することを裏付ける記載は認められない。ま

た、刊行物１９には、「本発明は、新規な３－アミノピペリジン誘導体お

よび関連する化合物、これら化合物を含んでなる医薬組成物、ならびに

炎症性および中枢神経系障害その他幾つかの障害の治療および予防にお

けるこれら化合物の使用に関する。本発明による医薬上活性な化合物は、

Ｐ物質拮抗体である」と記載され、当該発明に包含される多数の化合物

の合成例の一つとして、例６４に、（２Ｓ、３Ｓ）－シス－３－（２－メ

トキシベンジルアミノ）－２－フェニルピペリジンを合成したことが記

載されているが、この物質が、実際にＰ物質拮抗体であることや、Ｐ物

質の関連する疾病の治療剤として利用できることを裏付ける記載は認め

られない。 

② 刊行物１５及び１９においては、Ｐ物質拮抗体が嘔吐を抑制するこ

とについても、（２Ｓ、３Ｓ）－シス－３－（２－メトキシベンジルアミ

ノ）－２－フェニルピペリジンがＰ物質拮抗体であってＰ物質の関連す

る疾病の治療剤として利用できることについても、これを裏付ける記載

はないのであるから、上記物質を嘔吐治療剤として利用することは、こ

れらの刊行物の記載から推測される膨大な可能性の一つにすぎないもの

というべきである。そうであるとすれば、特定の有効成分が嘔吐治療剤

という特定の医薬用途に利用できることが発明の詳細な説明において裏

付けられている本件訂正発明８について、そうした裏付けを欠き、単に

膨大な可能性の中の一つとして本件訂正発明８に特定された物質に嘔吐

治療剤としての用途があり得ることを推測させるにすぎない刊行物１５

及び１９の記載に基づいて、その進歩性を否定することはできない。 

 
 (3) よって、本件訂正発明８について、刊行物１５及び１９に記載さ

れた発明に基づいて当業者が容易に発明をすることができたものである

とした本件決定は、本件訂正発明８の容易想到性の判断を誤ったものと

いうべきであり、原告の取消事由３の主張は理由がある。 

             （担当 弁理士 庄司 隆） 


