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【手続補正書】
【提出日】平成27年1月21日(2015.1.21)
【手続補正１】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】００３９
【補正方法】変更
【補正の内容】
【００３９】
　「チオアルコキシ」とは、R10が、指定された数の炭素原子を伴うアルキル基である、
基-SR10をいう。特定のチオアルコキシ基は、R10がC1-C6アルキルであるものである。特
定のチオアルコキシ基は、チオメトキシ、チオエトキシ、n-チオプロポキシ、チオイソプ
ロポキシ、n-チオブトキシ、tert-チオブトキシ、sec-チオブトキシ、n-チオペントキシ
、n-チオヘキソキシ、及び1,2-ジメチルチオブトキシである。特定のチオアルコキシ基は
、低級チオアルコキシ、すなわち、1～6個の炭素原子である。更に特定のチオアルコキシ
基は、1～4個の炭素原子を有する。
【手続補正２】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０１８７
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０１８７】
(工程c：ベンゾ[b]チオフェン-2-イル-酢酸(中間体2))
　EtOH／水(1/1)中のベンゾ[b]チオフェン-2-イル-アセトニトリル(1当量)の溶液へ、NaO
Hペレット(12当量)を添加した。該反応物を、80℃で4時間加熱し、その後20℃まで冷却し
、この時点で濃HClを、pH＝7に達するまで、慎重に添加した。該反応混合物を、減圧下で
部分的に濃縮し、次に水とEtOAcの間で分配した。水層を、EtOAcにより3回抽出した。有
機層を一緒にし、MgSO4上で乾燥し、濾過し、且つ減圧下で濃縮し、ベンゾ[b]チオフェン
-2-イル-酢酸を得た。

【化２３】

【手続補正３】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０２１２
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０２１２】
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(方法B2：Boc脱保護)
(中間体28：2-メチル-アゼチジン-2-カルボン酸4-クロロ-ベンジルアミド, トリフルオロ
酢酸塩の例証的合成)
【化５３】

　2-(4-クロロ-ベンジルカルバモイル)-2-メチル-アゼチジン-1-カルボン酸 tert-ブチル
エステル、中間体138を、TFA溶液(DCM中20％)に溶解し、該反応物を、20℃で15時間攪拌
した。溶媒を減圧下で除去し、所望の生成物を得、これをそれ自体更に精製することなく
使用した。

【化５４】

【手続補正４】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０２６８
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０２６８】
　表Ia：本発明の化合物の調製のための中間体の合成
SM＝出発物質、Mtd＝方法、MS Mes’d＝測定された質量
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【表２】
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