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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 19年 6月 11日 (2007.6.11)
【 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 】
　 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 R 1 は 、 分 枝 さ れ て い る 又 は 分 枝 さ れ て い な い C 1 - 1 0 ア ル キ ル 又 は C 3 - 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル で
あ り 、 そ れ ぞ れ は 任 意 に 部 分 的 又 は 完 全 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、
　 R 2 は 、 分 枝 さ れ て い る 又 は 分 枝 さ れ て い な い C 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 分 枝 さ れ て い る 又 は 分 枝
さ れ て い な い C 1 - 1 0 ア ル コ キ シ 、 C 3 - 1 0 シ ク ロ ア ル キ ル で あ り 、 そ れ ぞ れ は 任 意 に 部 分 的 又
は 完 全 に ハ ロ ゲ ン 化 さ れ て い て も よ く 、 且 つ 任 意 に ア リ ー ル で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 又
は R 2 は ア リ ー ル で あ り 、
　 R 3 は 、 フ ェ ニ ル 環 の 3-位 又 は 4-位 に 結 合 し て お り 、 水 素 、 C 1 - 1 0 ア ル キ ル 、 炭 素 環 、 複
素 環 、 複 素 ア リ ー ル 又 は R 4 -S(O) 2 -NH-で あ り 、 R 4 は 、 C 1 - 5 ア ル キ ル 又 は 炭 素 環 か ら 選 択 さ
れ 、
　 R 4 は 、 C 1 - 5 ア ル キ ル 又 は C 1 - 5 ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ 、
　 N(Ra) 2 に 関 し て 、 Raは 、 水 素 、 C 1 - 5 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル C 1 - 3 ア ル キ ル 、 C 3 - 7
シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 3 - 7 シ ク ロ ア ル キ ル C 1 - 3 ア ル キ ル 、 C 1 - 5 ア ル コ キ シ C 1 - 5 ア ル キ ル 及 び 複



素 環 C 1 - 3 ア ル キ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ 、 該 複 素 環 は 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 、 ピ ロ リ ジ ニ
ル 及 び モ ル ホ リ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、 各 Raは 、 1つ 又 は 2つ の C 1 - 5 ア ル キ ル 、 C 1 - 5 ア ル コ キ シ
、 又 は C 1 - 5 ア ル キ ル 二 置 換 ア ミ ノ に よ っ て 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い 。 ）
a） 非 プ ロ ト ン 性 溶 媒 及 び 非 プ ロ ト ン 性 塩 基 の 存 在 下 、 0℃ ～ 100℃ の 温 度 で 1～ 24時 間 、 ア
リ ー ル ア ミ ン （ Ｉ Ｉ ） を 、 式 （ Ｉ Ｉ Ｉ ） の カ ル バ メ ー ト と 反 応 さ せ て 、 式 （ Ｉ Ｖ ） の 中 間
化 合 物 を 製 造 し 、
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
b） 極 性 溶 媒 及 び 非 プ ロ ト ン 性 塩 基 の 存 在 下 、 0℃ ～ 100℃ の 温 度 で 1～ 24時 間 、 式 （ Ｉ Ｖ ）
の 中 間 化 合 物 を 、 式 （ Ｖ ） の 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 式 （ Ｖ Ｉ ） の 中 間 化 合 物 を 製 造 し 、
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 （ Ｖ ） 中 、 Y 1 は 、 Cl、 Br、 I及 び Fか ら 選 択 さ れ る ハ ロ ゲ ン で あ り 、 Y 2 は 、 Cl及 び Fか
ら 選 択 さ れ る ハ ロ ゲ ン で あ る 。 ）
c） 極 性 溶 媒 及 び 非 プ ロ ト ン 性 塩 基 の 存 在 下 、 0℃ ～ 100℃ の 温 度 で 1～ 24時 間 、 式 （ Ｖ Ｉ ）
の 化 合 物 を 、 HN(Ra) 2 化 合 物 （ 式 中 、 Raは 上 記 の 通 り ） と 反 応 さ せ て 、 式 （ Ｉ ） の 化 合 物
を 製 造 し 、 そ の 後 に 生 成 化 合 物 を 単 離 す る こ と を 含 む 、 方 法 。
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 ２ 】
　 請 求 項 １ 記 載 の 方 法 で あ っ て 、
　 工 程 a） に お い て 、
　 非 プ ロ ト ン 性 溶 媒 が 、 NMP、 DMSO、 THF、 EtOAc及 び ジ オ キ サ ン か ら 選 択 さ れ 、
　 非 プ ロ ト ン 性 塩 基 が 、 N-メ チ ル ピ ロ リ ジ ノ ン 、 N-メ チ ル ピ ロ リ ジ ン 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン
、 DMAPか ら 選 択 さ れ 、
　 時 間 が 16時 間 で あ り 、 及 び
　 温 度 が 45℃ で あ り 、
　 工 程 b） に お い て 、
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　 Y 1 が Clで あ り 、 Y 2 が Clで あ り 、
　 極 性 溶 媒 が C 1 - 5 ア ル コ ー ル で あ り 、
　 非 プ ロ ト ン 性 塩 基 が カ ル ボ ネ ー ト で あ り 、
　 時 間 が 24時 間 で あ り 、 及 び
　 温 度 が 45℃ で あ り 、
　 工 程 c） に お い て 、
　 極 性 非 プ ロ ト ン 性 溶 媒 が 、 KFを 含 ん だ ジ オ キ サ ン 、 ト ル エ ン 、 TGME、 ト リ エ チ レ ン グ リ
コ ー ル か ら 選 択 さ れ 、
　 時 間 が 18時 間 で あ り 、 及 び
　 温 度 が 60℃ で あ る 、 方 法 。
【 請 求 項 ３ 】
　 請 求 項 ２ 記 載 の 方 法 で あ っ て 、
　 工 程 a） に お い て 、
　 非 プ ロ ト ン 性 溶 媒 が 、 NMP、 DMSO、 THF、 EtOAc、 及 び ジ オ キ サ ン か ら 選 択 さ れ 、
　 非 プ ロ ト ン 性 塩 基 が 、 N-メ チ ル ピ ロ リ ジ ノ ン 、 N-メ チ ル ピ ロ リ ジ ン 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン
及 び DMAPか ら 選 択 さ れ 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン は 1.35当 量 の 量 で あ り 、 DMAPは 0.2当 量 の 量 で
あ り 、
　 工 程 b） に お い て 、
　 Y 1 が Clで あ り 、 Y 2 が Clで あ り 、
　 極 性 溶 媒 が エ タ ノ ー ル で あ り 、
　 カ ル ボ ネ ー ト が Na 2 CO 3 で あ り 、
　 工 程 c） に お い て 、
　 極 性 非 プ ロ ト ン 性 溶 媒 が 、 KFを 含 ん だ TGMEで あ る 、 方 法 。
【 請 求 項 ４ 】
　 請 求 項 １ 記 載 の 方 法 で あ っ て 、
　 R 1 が 、 -CF 3 、 -CH(CH 3 )(CF 3 )、 -CH(CF 3 ) 2 、 -OCF 3 、 又 は -CF 2 CF 3 で あ り 、
　 R 2 が 、 -O-C 1 - 5 ア ル キ ル で あ り 、
　 R 3 が 、 水 素 又 は R 4 -S(O) 2 -NH-で あ り 、 R 4 は 、 C 1 - 5 ア ル キ ル 又 は 炭 素 環 か ら 選 択 さ れ 、
　 R 4 が 、 C 1 - 4 ア ル キ ル 又 は C 1 - 4 ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 、 方 法 。
【 請 求 項 ５ 】
　 請 求 項 ４ 記 載 の 方 法 で あ っ て 、
　 R 2 が 、 -O-C 1 - 3 ア ル キ ル で あ り 、
　 N(Ra) 2 に 関 し て 、 Raが 、 水 素 、 C 1 - 5 ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル C 1 - 3 ア ル キ ル 、 C 3 - 6 シ ク ロ ア ル
キ ル 、 C 3 - 6 シ ク ロ ア ル キ ル C 1 - 3 ア ル キ ル 、 C 1 - 3 ア ル コ キ シ C 1 - 3 ア ル キ ル 及 び 複 素 環 C 1 - 3 ア
ル キ ル か ら 独 立 し て 選 択 さ れ 、 該 複 素 環 は 、 テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 、 ピ ロ リ ジ ニ ル 及 び モ ル
ホ リ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、 各 Raは 、 1つ 又 は 2つ の C 1 - 3 ア ル キ ル 、 C 1 - 3 ア ル コ キ シ 、 又 は C 1 - 2
ア ル キ ル 二 置 換 ア ミ ノ で 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く 、
　 R 4 が 、 C 1 - 3 ア ル キ ル 又 は C 1 - 3 ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 、 方 法 。
【 請 求 項 ６ 】
　 請 求 項 ５ 記 載 の 方 法 で あ っ て 、
　 R 1 が 、 -CF 3 、 -CH(CH 3 )(CF 3 )、 -CH(CF 3 ) 2 又 は -CF 2 CF 3 で あ り 、
　 R 2 が 、 -O-C 1 - 2 ア ル キ ル で あ り 、
　 R 4 が 、 C 1 - 2 ア ル キ ル 又 は C 1 - 2 ア ル コ キ シ か ら 選 択 さ れ る 、 方 法 。
【 請 求 項 ７ 】
　 請 求 項 ６ 記 載 の 方 法 で あ っ て 、
　 R 1 が 、 -CF 3 で あ り 、
　 R 2 が 、 -O-CH 3 で あ り 、
　 R 4 が 、 メ チ ル 又 は メ ト キ シ で あ る 、 方 法 。
【 請 求 項 ８ 】
　 請 求 項 ７ 記 載 の 方 法 で あ っ て 、
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　 R 4 が 、 メ チ ル で あ り 、
　 N(Ra) 2 が 、 NH 2 、 NH(CH 3 )、 -NHCH 2 CH 2 N(CH 3 ) 2 、 -NHCH 2 CH 2 -O-CH 3 、 -NH-CH 2 -N(CH 3 ) 2 、

【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ る 、 方 法 。
【 請 求 項 ９ 】
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ る 、 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
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　 工 程 (c)に お い て 、
　 極 性 非 プ ロ ト ン 性 溶 媒 が KFを 含 ん だ TGMEで あ る 、 請 求 項 ３ 記 載 の 方 法 。
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