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【 誤 訳 訂 正 １ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 特 許 請 求 の 範 囲
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
　 　 【 請 求 項 １ 】 　 一 般 式
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、 各 々 の Ｒ １ は そ れ ぞ れ 水 素 も し く は ハ ロ ゲ ン 原 子 、 ま た は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、
シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル も し く は Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ を 表 し ；
Ｔ は 酸 素 原 子 ま た は Ｎ Ｈ を 表 し ；
Ｕ は 酸 素 ま た は 硫 黄 原 子 ま た は Ｎ Ｈ を 表 し ；
Ａ ｒ は
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
を 表 し ；
Ｘ は 結 合 、 酸 素 原 子 ま た は Ｃ Ｏ ， Ｃ Ｈ ２ ， Ｃ Ｈ ２ Ｏ ， Ｏ (Ｃ Ｈ ２ )ｍ ， Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｈ ２ ， Ｎ
Ｒ ５ ， Ｃ Ｈ ２ Ｎ Ｒ ５ ， Ｎ Ｒ ５ Ｃ Ｈ ２ ， Ｃ Ｈ ２ Ｎ Ｒ ５ Ｃ Ｈ ２ ， Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ ， Ｓ (Ｏ )ｎ ま た は
Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５ を 表 し ；
ｍ は １ ， ２ ま た は ３ で あ り ；
ｎ は ０ ， １ ま た は ２ で あ り ；
Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ の 一 方 は ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ま た は 所 望
に よ り 少 な く と も 一 つ の Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル で 置 換 さ れ た Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ

３ － Ｃ ８ シ ク ロ ア ル キ ル 、 所 望 に よ り 少 な く と も 一 つ の Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル で 置 換
さ れ た Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ ３ － Ｃ ８ シ ク ロ ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｓ (Ｏ )ｐ Ｃ １ － Ｃ

６ ア ル キ ル ま た は Ｓ (Ｏ )ｑ Ｃ ３ － Ｃ ８ シ ク ロ ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ た 基 を 表 し 、 こ れ ら の
基 の 各 々 は 所 望 に よ り １ ま た は そ れ 以 上 の フ ッ 素 原 子 で 置 換 さ れ て お り 、 そ し て Ｒ ２ お よ
び Ｒ ３ の 他 方 は 水 素 ま た は ハ ロ ゲ ン 原 子 ま た は メ チ ル を 表 し ；
ｐ は ０ ， １ ま た は ２ で あ り ；
ｑ は ０ ， １ ま た は ２ で あ り ；
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Ｒ ４ は ジ (Ｃ １ － ２ ア ル キ ル )Ｎ (Ｃ Ｈ ２ )ｔ 、 こ こ で ｔ は ０ ， １ も し く は ２ で あ り 、 ま た は
イ ミ ダ ゾ ル を 表 し 、 あ る い は Ｒ ４ は １ ま た は ２ つ の 窒 素 原 子 を 包 含 す る ３ ～ ９ 員 の 飽 和
複 素 環 系 を 表 し 、 該 複 素 環 系 は 、 所 望 に よ り フ ッ 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル
キ ル 、 ア セ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 、 － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － (Ｃ Ｈ ２ )ｒ Ｎ Ｒ ６ Ｒ
７ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ お よ び ピ リ ミ ジ ニ ル か ら そ れ ぞ れ 選 択 さ れ た １ ま た は そ れ 以 上 の 置
換 基 で 置 換 さ れ 、 あ る い は Ｒ ４ は 、 － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － (Ｃ Ｈ ２ )ｒ Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ お よ び － Ｃ Ｏ
Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ か ら そ れ ぞ れ 選 択 さ れ た １ ま た は そ れ 以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ た 飽 和
炭 素 環 系 を 表 し 、 該 環 系 は 、 所 望 に よ り フ ッ 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル
か ら そ れ ぞ れ 選 択 さ れ た １ ま た は そ れ 以 上 の 置 換 基 で さ ら に 置 換 さ れ て お り ；
ｒ は 、 １ ， ２ ， ３ ， ４ ， ５ ま た は ６ で あ り ；
Ｒ ５ は 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル ま た は Ｃ ３ － Ｃ ８ シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
各 Ｒ ６ お よ び Ｒ ７ は 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル ま た は Ｃ ３ － Ｃ ８ シ ク ロ ア ル キ ル を そ
れ ぞ れ 表 し 、 あ る い は Ｒ ６ お よ び Ｒ ７ は そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 一 体 と な っ て ３
～ ８ 員 の 飽 和 複 素 環 を 表 す ； た だ し Ｒ ３ が シ ア ノ を 表 す 場 合 に お い て 、 Ｘ は 結 合 以 外 で あ
る 〕
の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ の 塩 ま た は そ の 溶 媒 和 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ 】 　 Ｔ が Ｎ Ｈ を 表 す 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ３ 】 　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 す 請 求 項 １ ま た は 請 求 項 ２ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ４ 】 　 各 Ｒ １ が そ れ ぞ れ 水 素 ま た は ハ ロ ゲ ン 原 子 を 表 す 請 求 項 １ か ら 請 求 項
３ ま で の い ず れ か に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ５ 】 　 Ａ ｒ が
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
を 表 す 請 求 項 １ か ら 請 求 項 ４ ま で の い ず れ か に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ６ 】 　 Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ の 一 方 は ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ
キ シ ル 、 ま た は 所 望 に よ り 少 な く と も 一 つ の Ｃ ５ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル で 置 換 さ れ た Ｃ １

－ Ｃ ４ ア ル キ ル 、 Ｃ ５ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 望 に よ り 少 な く と も 一 つ の Ｃ ５ － Ｃ ６ シ
ク ロ ア ル キ ル で 置 換 さ れ た Ｃ １ － Ｃ ４ ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ ５ － Ｃ シ ク ロ ア ル キ ル オ キ シ
、 Ｓ (Ｏ )ｐ Ｃ １ － Ｃ ４ ア ル キ ル ま た は Ｓ (Ｏ )ｑ Ｃ ５ － Ｃ シ ク ロ ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ た
基 を 表 し 、 こ れ ら の 基 の 各 々 は 所 望 に よ り １ か ら ４ の フ ッ 素 原 子 で 置 換 さ れ て お り 、 そ し
て Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ の 他 方 は 水 素 ま た は ハ ロ ゲ ン 原 子 を 表 す 請 求 項 １ か ら 請 求 項 ５ ま で

に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ７ 】 　 Ｒ ４ は １ ま た は ２ つ の 窒 素 原 子 を 包 含 す る ３ ～ ９ 員 の 飽 和 複 素 環 系 を
あ ら わ し 、 該 複 素 環 系 は 、 所 望 に よ り フ ッ 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 、
ヒ ド ロ キ シ Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 、 － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － (Ｃ Ｈ ２ )ｒ Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ６

Ｒ ７ お よ び ピ リ ミ ジ ニ ル か ら そ れ ぞ れ 選 択 さ れ た １ か ら ４ つ の 置 換 基 で 置 換 さ れ た 請 求 項
１ か ら 請 求 項 ６ ま で の い ず れ か に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ８ 】 　 ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － (２ － メ チ ル － ５ －
ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル メ チ ル － フ ェ ニ ル )－ ア セ ト ア ミ ド 三 塩 酸 塩 、
　 ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － (２ － メ チ ル － ５ － ピ ペ ラ ジ ン － １
－ イ ル メ チ ル － フ ェ ニ ル )－ チ オ ア セ ト ア ミ ド 、
　 ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － (２ － メ チ ル － ４ － ピ ペ ラ ジ ン － １
－ イ ル メ チ ル － フ ェ ニ ル )－ ア セ ト ア ミ ド 三 塩 酸 塩 、
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　 Ｎ － (２ － ク ロ ロ － ５ － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル － フ ェ ニ ル )－ ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ
－ フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ ア セ ト ア ミ ド 三 塩 酸 塩 、
　 (Ｓ )－ ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － [２ － メ チ ル － ４ － (２ － ピ ロ
リ ジ ン － １ － イ ル メ チ ル － ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル メ チ ル )－ フ ェ ニ ル ]－ ア セ ト ア ミ ド 三 塩
酸 塩 、
　 ２ － (３ － ク ロ ロ － ４ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － {２ － メ チ ル － ５ － [３ － (４ －
メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル )－ プ ロ ポ キ シ ル ]フ ェ ニ ル }ア セ ト ア ミ ド 、
　 (＋ ／ － )－ ２ － (３ － ク ロ ロ － ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － [２ － メ チ ル － ５
－ (ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル オ キ シ )－ フ ェ ニ ル ]－ ア セ ト ア ミ ド 二 塩 酸 塩 、
　 ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － [２ － メ チ ル － ４ － (ピ ペ リ ジ ン － ４
－ イ ル オ キ シ )－ フ ェ ニ ル ]－ ア セ ト ア ミ ド 二 塩 酸 塩 、
　 (＋ ／ － )Ｎ － [５ － (３ － ア ミ ノ － ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル )－ ２ － メ チ ル － フ ェ ニ ル ]－ ２
－ (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ ア セ ト ア ミ ド 三 塩 酸 塩 、
　 ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － (２ － メ チ ル － ５ － ピ ペ ラ ジ ン － １
－ イ ル － フ ェ ニ ル )－ ア セ ト ア ミ ド 三 塩 酸 塩 、
　 (Ｓ )－ ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － (２ － メ チ ル － ５ － (２ － ピ ロ
リ ジ ン － １ － イ ル メ チ ル － ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル メ チ ル )－ フ ェ ニ ル )－ ア セ ト ア ミ ド 、
　 (Ｓ )－ ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － [５ － (２ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル
－ ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル メ チ ル )－ ２ － メ チ ル － フ ェ ニ ル ]－ ア セ ト ア ミ ド 、
　 ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － [２ － メ チ ル － ５ － (４ － ピ リ ミ ジ ン
－ ２ － イ ル － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル メ チ ル )－ フ ェ ニ ル ]－ ア セ ト ア ミ ド 、
　 ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － [２ － メ チ ル － ３ － (ピ ペ リ ジ ン － ４ －
イ ル オ キ シ )フ ェ ニ ル ]ア セ ト ア ミ ド ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 塩 、
　 ３ － [２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ア ミ ノ )ア セ チ ル ア ミ ノ ]－ Ｎ － (２ － ジ メ チ ル
ア ミ ノ エ チ ル )－ ２ － メ チ ル ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 Ｎ － [３ － (４ － ア セ チ ル － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル メ チ ル )－ ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル ]－ ２ －
(３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ア ミ ノ )ア セ ト ア ミ ド 、
　 ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － (３ － イ ミ ダ ゾ ー ル － １ － イ ル メ チ ル
－ ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル )ア セ ト ア ミ ド 、
ま た は
　 ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － (３ － ジ メ チ ル ア ミ ノ メ チ ル － ２ － メ
チ ル フ ェ ニ ル )ア セ ト ア ミ ド
で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の (I)の 化 合 物 、 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ の 塩 ま た は 溶 媒 和
物 。
　 　 【 請 求 項 ９ 】 　 式 (Ｉ )の 化 合 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、
(i)　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が Ｃ Ｈ ２ を 表 し 、 か つ Ｒ ４ は １ ま た は ２ の 窒 素 原 子 を 包 含
す る ３ ～ ８ 員 の 飽 和 複 素 環 系 を 表 し 、 該 複 素 環 系 は 所 望 に よ り フ ッ 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル
、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 、 － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － (Ｃ Ｈ ２ )ｒ Ｎ
Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ お よ び ピ リ ミ ジ ニ ル か ら そ れ ぞ れ 選 択 さ れ た １ ま た は そ れ 以
上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ て い る 場 合 に お い て 、 一 般 式
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

(4) JP 2003-500399 A5 2007.6.28

請 求 項 １ に 記 載 の



 〔 式 中 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ の 一 方 は 水 素 を 表 し 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ の 他 方 は － Ｃ Ｈ

２ Ｌ １ を 表 し 、 こ こ で Ｌ １ は 脱 離 基 を 表 し 、 Ｔ ， Ｒ １ ， Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は 式 (I)で 定 義 さ
れ た も の で あ る 〕 の 化 合 物 を 、 一 般 式
【 化 ５ 】
Ｒ ４ ' － Ｈ 　 (III)
〔 式 中 、 Ｒ ４ ’ は １ ま た は ２ の 窒 素 原 子 を 包 含 す る ３ ～ ８ 員 の 飽 和 複 素 環 系 を 表 し 、 該 複
素 環 系 は 所 望 に よ り フ ッ 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ １ －
Ｃ ６ ア ル キ ル 、 － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － (Ｃ Ｈ ２ )ｒ Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ お よ び ピ リ ミ
ジ ニ ル か ら そ れ ぞ れ 選 択 さ れ た １ ま た は そ れ 以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ 、 こ こ で Ｒ ６ お よ び
Ｒ ７ は 式 (I)で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕
の 化 合 物 と 、 塩 基 の 存 在 下 で 反 応 さ せ ； ま た は
　 (ii)　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が 酸 素 原 子 ま た は Ｏ (Ｃ Ｈ ２ )ｍ を 表 す 場 合 に お い て 、 一
般 式
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
 〔 式 中 、 Ｒ １ ２ お よ び Ｒ １ ３ の 一 方 は 水 素 を 表 し 、 Ｒ １ ２ お よ び Ｒ １ ３ の 他 方 は ヒ ド ロ
キ シ ル を 表 し 、 Ｔ ， Ｒ １ ， Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は 式 (I)で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕 の 化 合 物 を
、 一 般 式
【 化 ７ 】
Ｒ ４ － Ｙ － Ｏ Ｈ 　 (V)
〔 式 中 、 Ｙ は 結 合 ま た は (Ｃ Ｈ ２ )ｍ を 表 し 、 ｍ お よ び Ｒ ４ は 式 (I)で 定 義 さ れ た も の で あ
る 〕
の 化 合 物 と 、 １ ， １ － (ア ゾ ジ カ ル ボ ニ ル )ジ ピ ペ リ ジ ン お よ び ト リ ブ チ ル ホ ス フ ィ ン の 存
在 下 で 反 応 さ せ ； ま た は
　 (iii)　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が 結 合 、 酸 素 原 子 ま た は Ｏ (Ｃ Ｈ ２ )ｍ 、 Ｎ Ｒ ５ ， Ｎ Ｒ
５ Ｃ Ｈ ２ ， Ｃ Ｏ ， Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ ， Ｓ Ｏ ２ ま た は Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５ を 表 す 場 合 に お い て 、 一 般 式
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
 〔 式 中 、 Ｒ １ ４ お よ び Ｒ １ ５ の 一 方 は － Ｘ '－ Ｒ ４ を 表 し 、 Ｒ １ ４ お よ び Ｒ １ ５ の 他 方 は
水 素 を 表 し 、 Ｘ 'が 結 合 、 酸 素 原 子 ま た は Ｏ (Ｃ Ｈ ２ )ｍ 、 Ｎ Ｒ ５ ， Ｎ Ｒ ５ Ｃ Ｈ ２ ， Ｃ Ｏ ，
Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ ， Ｓ Ｏ ２ ま た は Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５ を 表 し 、 ｍ ， Ｒ ２ ， Ｒ ３ ， Ｒ ４ お よ び Ｒ ５ は 式 (I
)で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕
の 化 合 物 を 、 一 般 式
【 化 ９ 】
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〔 式 中 、 Ｔ お よ び Ｒ １ は 式 (I)で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕
の 化 合 物 と 、 縮 合 剤 お よ び 塩 基 の 存 在 下 で 反 応 さ せ ； ま た は
　 (iv)　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が 結 合 、 酸 素 原 子 ま た は Ｎ Ｒ ５ も し く は Ｎ Ｒ ５ Ｃ Ｈ ２ を
表 す 場 合 に お い て 、 一 般 式
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
 〔 式 中 、 Ｒ １ ６ お よ び Ｒ １ ７ の 一 方 は 脱 離 基 、 Ｌ ２ を 表 し 、 Ｒ １ ６ お よ び Ｒ １ ７ の 他 方
は 水 素 を 表 し 、 Ｔ ， Ｒ １ ， Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は 式 (I)で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕
の 化 合 物 を 、 一 般 式
【 化 １ １ 】
Ｒ ４ － Ｚ 　 (IX)
〔 式 中 、 Ｚ は 水 素 ま た は Ｎ Ｈ Ｒ ５ ま た は Ｃ Ｈ ２ Ｎ Ｈ Ｒ ５ を 表 し 、 Ｒ ４ お よ び Ｒ ５ は 式 (I)
で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕
の 化 合 物 と 、 所 望 に よ り パ ラ ジ ウ ム 触 媒 、 ホ ス フ ィ ン リ ガ ン ド お よ び 塩 基 の 存 在 下 で 反 応
さ せ ； ま た は
　 (v)　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が Ｃ Ｈ ２ Ｏ を 表 す 場 合 に お い て 、 上 記 (i)中 で 定 義 さ れ た
式 (II)の 化 合 物 を 、 上 記 (ii)中 で 定 義 さ れ た 式 (V)〔 式 中 、 Ｙ は 結 合 を 表 す 〕 の 化 合 物 と
、 塩 基 の 存 在 下 ま た は 金 属 塩 の 存 在 下 で 反 応 さ せ ； ま た は
　 (vi)　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が Ｃ Ｈ ２ Ｎ Ｒ ５ を 表 す 場 合 に お い て 、 上 記 (i)中 で 定 義
さ れ た 式 (II)の 化 合 物 を 、 上 記 (iv)中 で 定 義 さ れ た 式 (IX)〔 式 中 、 Ｚ は Ｎ Ｈ Ｒ ５ を 表 す 〕
の 化 合 物 と 反 応 さ せ ； ま た は
　 (vii)　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｈ ２ を 表 す 場 合 に お い て 、 上 記 (i)中 で 定
義 さ れ た 式 (II)の 化 合 物 を 、 上 記 (ii)中 で 定 義 さ れ た 式 (V)〔 式 中 、 Ｙ は Ｃ Ｈ ２ を 表 す 〕
の 化 合 物 と 、 塩 基 の 存 在 下 ま た は 金 属 塩 の 存 在 下 で 反 応 さ せ ； ま た は
　 (viii)　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が Ｃ Ｈ ２ Ｎ Ｒ ５ Ｃ Ｈ ２ を 表 す 場 合 に お い て 、 上 記 (i)
中 で 定 義 さ れ た 式 (II)の 化 合 物 を 、 上 記 (iv)中 で 定 義 さ れ た 式 (IX)〔 式 中 、 Ｚ は Ｃ Ｈ ２ Ｎ
Ｈ Ｒ ５ を 表 す 〕 の 化 合 物 と 反 応 さ せ ； ま た は
　 (ix)　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が Ｃ Ｈ ２ を 表 し 、 Ｒ ４ が １ つ の 窒 素 原 子 を 包 含 す る 非 置
換 ４ ～ ６ 員 の 飽 和 複 素 環 系 を 表 す 場 合 に お い て 、 上 記 (i)中 で 定 義 さ れ た 式 (II)の 化 合 物
を 、 一 般 式
【 化 １ ２ 】
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〔 式 中 、 ｓ お よ び ｔ は そ れ ぞ れ １ ま た は ２ を 表 す 〕
の 化 合 物 と 反 応 さ せ ； ま た は
　 (x) 　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が 硫 黄 原 子 を 表 す 場 合 に お い て 、 上 記 (iv)中 で 定 義 さ れ
た 式 (VIII)の 化 合 物 を 、 n－ ブ チ ル リ チ ウ ム と 反 応 さ せ 、 次 い で 一 般 式
【 化 １ ３ 】
Ｒ ４ － Ｓ － Ｓ － Ｒ ４ 　 (XI)
〔 式 中 、 Ｒ ４ は 式 (I)中 で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕
の 化 合 物 と 反 応 さ せ ； ま た は
　 (xi)　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が Ｃ Ｈ ２ を 表 す 場 合 に お い て 、 上 記 (iv)中 で 定 義 さ れ た
式 (VIII)の 化 合 物 を 、 n－ ブ チ ル リ チ ウ ム と 反 応 さ せ 、 次 い で 一 般 式
【 化 １ ４ 】
Ｒ ４ － Ｃ Ｈ Ｏ 　 (XII)
〔 式 中 、 Ｒ ４ は 式 (I)中 で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕
の 化 合 物 と 反 応 さ せ 、 次 い で 還 元 し ； ま た は
　 (xii)　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が 結 合 を 表 す 場 合 に お い て 、 上 記 (iv)中 で 定 義 さ れ た
式 (VIII)の 化 合 物 を 、 n－ ブ チ ル リ チ ウ ム と 反 応 さ せ 、 次 い で 一 般 式
【 化 １ ５ 】
Ｒ ４ ＝ Ｏ 　 (XIII)
〔 式 中 、 Ｒ ４ は 式 (I)中 で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕
の 化 合 物 と 反 応 さ せ 、 次 い で 還 元 し ； ま た は
　 (xiii)　 Ｕ が 硫 黄 原 子 を 表 す 場 合 に お い て 、 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 す 式 (I) 化 合
物 を 、 硫 化 剤 と 反 応 さ せ ； ま た は
　 (xiv)Ｕ が Ｎ Ｈ を 表 す 場 合 に お い て 、 Ｕ が 硫 黄 原 子 を 表 す 式 (I) 化 合 物 を 、 適
切 な ア ル キ ル 化 剤 と 反 応 さ せ 、 次 い で 塩 化 ア ン モ ニ ウ ム ま た は ア ン モ ニ ア と 反 応 さ せ ； ま
た は
　 (xv)　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ を 表 す 場 合 に お い て 、 一 般 式
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、 Ｒ 'お よ び Ｒ ''の 一 方 は 水 素 を 表 し 、 Ｒ 'お よ び Ｒ ''の 他 方 は カ ル ボ キ シ ル 基 を 表
し 、 Ｔ ， Ｒ １ ， Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は 式 (I)で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕
の 化 合 物 を 、 一 般 式 (XIIIB)
【 化 １ ７ 】
Ｒ ４ － Ｎ Ｈ Ｒ ５

〔 式 中 、 Ｒ ４ お よ び Ｒ ５ は 式 (I)で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕
の 化 合 物 と 反 応 さ せ ； ま た は
　 (xvi)　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が Ｃ Ｈ ２ を 表 し 、 Ｒ ４ が 窒 素 原 子 で Ｘ と 結 合 し て い る
場 合 に お い て 、 一 般 式
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【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、 Ｔ ， Ｒ １ ， Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は 式 (I)で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕
の 化 合 物 を 、 メ タ ン ス ル ホ ニ ル ク ロ リ ド と 反 応 さ せ 、 次 い で 一 般 式 (XIIID)
【 化 １ ９ 】
Ｒ ４ ' ' － Ｈ
〔 式 中 、 Ｒ ４ ' ' は 式 (I)の Ｒ ４ に 定 義 さ れ た も の で 、
・ ｔ が １ ま た は ２ で あ る ジ (Ｃ １ － ２ ア ル キ ル )Ｎ (Ｃ Ｈ ２ )ｔ 、 な ら び に
・ Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ ， － (Ｃ Ｈ ２ )ｒ Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ お よ び － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ か ら そ れ ぞ れ 選 択 さ れ た
１ ま た は そ れ 以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ た ３ ～ ８ 員 の 飽 和 炭 素 環 系 で 、 該 環 系 は 所 望 に よ り
フ ッ 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル お よ び Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル か ら そ れ ぞ れ 選 択 さ れ た １ ま た は そ
れ 以 上 の 置 換 基 で さ ら に 置 換 さ れ て い る ；
以 外 の も の で あ る 〕
の 化 合 物 と 反 応 さ せ る こ と ；
を 含 む 方 法 で あ っ て 、
　 さ ら に 、 所 望 に よ り 、 (i),(ii),(iii),(iv),(v),(vi),(vii),(viii),(ix),(x),(xi),(x
ii),(xiii),(xiv),(xv)ま た は (xvi)の 工 程 、 式 (I)の 化 合 物 を 式 (I)で 表 さ れ る 他 の 化
合 物 に 変 換 し 、 お よ び ／ ま た は 式 (I)の 化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 ま た は 溶 媒 和 物 を
形 成 す る こ と ；
を 含 む 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ ０ 】 　 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 添 加 剤 、 希 釈 剤 ま た は 担 体 と 共 に 、 請 求 項 １ か
ら 請 求 項 ８ ま で の い ず れ か に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ の 塩 も し
く は 溶 媒 和 物 を 含 む 、 医 薬 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 １ １ 】 　 請 求 項 １ か ら 請 求 項 ８ ま で の い ず れ か に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 ま た
は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 と 、 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 添 加 剤 、 希 釈 剤 ま
た は 担 体 と を 混 合 す る こ と を 含 む 、 請 求 項 １ ０ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 の 製 造 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ ２ 】 　 治 療 に お け る 使 用 の た め の 請 求 項 １ か ら 請 求 項 ８ ま で の い ず れ か に
記 載 の 式 (I)の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ３ 】 　 リ ウ マ チ 様 関 節 炎 の 処 置 に お け る 使 用 の た め の 、 請 求 項 １ か ら 請 求
項 ８ ま で の い ず れ か に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ の 塩 も し く は 溶
媒 和 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ４ 】 　 慢 性 閉 塞 性 肺 疾 患 の 処 置 に お け る 使 用 の た め の 、 請 求 項 １ か ら 請 求
項 ８ ま で の い ず れ か に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ の 塩 も し く は 溶
媒 和 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ５ 】 　 治 療 に お け る 使 用 の た め の 薬 物 の 製 造 に お け る 請 求 項 １ か ら 請 求 項
８ ま で の い ず れ か に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ の 塩 も し く は 溶 媒
和 物 の 使 用 。
　 　 【 請 求 項 １ ６ 】 　 リ ウ マ チ 様 関 節 炎 の 処 置 に お け る 使 用 の た め の 薬 物 の 製 造 に お け る
請 求 項 １ か ら 請 求 項 ８ ま で の い ず れ か に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る
そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 の 使 用 。
　 　 【 請 求 項 １ ７ 】 　 閉 塞 性 気 道 疾 患 の 処 置 に お け る 使 用 の た め の 薬 物 の 製 造 に お け る 請
求 項 １ か ら 請 求 項 ８ ま で の い ず れ か に 記 載 の 式 (I)の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ
の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 の 使 用 。

(8) JP 2003-500399 A5 2007.6.28

後 に



　 　 【 請 求 項 １ ８ 】 　 閉 塞 性 気 道 疾 患 が 喘 息 ま た は 慢 性 閉 塞 性 肺 疾 患 で あ る 請 求 項 １ ７ に
記 載 の 使 用 。
　 　 【 請 求 項 １ ９ 】 　 治 療 上 有 効 な 量 の 請 求 項 １ か ら 請 求 項 ８ ま で の い ず れ か に 記 載 の 式
(I)の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 を 患 者 に 対 し て 投 与 す る
こ と を 含 む 免 疫 抑 制 を 実 現 す る 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ０ 】 　 治 療 上 有 効 な 量 の 請 求 項 １ か ら 請 求 項 ８ ま で の い ず れ か に 記 載 の 式
(I)の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 を 患 者 に 対 し て 投 与 す る
こ と を 含 む 、 閉 塞 性 気 道 疾 患 を 患 っ て い る ま た は お そ れ の あ る 患 者 に お け る 該 疾 患 を 処 置
す る ま た は リ ス ク を 減 少 さ せ る 方 法 。
【 誤 訳 訂 正 ２ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ０ ２
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ０ ２ 】
　 Ｐ ２ Ｘ ７ 受 容 体 (以 前 は Ｐ ２ Ｚ 受 容 体 と し て 知 ら れ て い た )は 、 リ ガ ン ド 依 存 性 イ オ ン チ
ャ ネ ル で あ り 、 さ ま ざ ま な 細 胞 タ イ プ 、 主 と し て 炎 症 ／ 免 疫 プ ロ セ ス に 関 与 す る も の で あ
っ て 、 特 に マ ク ロ フ ァ ー ジ 、 肥 満 細 胞 お よ び リ ン パ 球 (Ｔ お よ び Ｂ )に 存 在 す る 。 細 胞 外 ヌ
ク レ オ チ ド 、 特 に ア デ ノ シ ン 三 リ ン 酸 に よ る Ｐ ２ Ｘ ７ 受 容 体 の 活 性 化 に よ っ て 、 イ ン タ ー
ロ イ キ ン － １ β (Ｉ Ｌ － １ β )の お よ び 巨 細 胞 形 成 (マ ク ロ フ ァ ー ジ ／ ミ ク ロ グ リ ア 細 胞 )、
脱 顆 粒 (肥 満 細 胞 )お よ び 増 殖 (Ｔ 細 胞 )、 ア ポ ト ー シ ス お よ び Ｌ － セ レ ク チ ン の 脱 落 (リ ン
パ 球 )が 起 き る 。 Ｐ ２ Ｘ ７ 受 容 体 は 、 ま た 抗 原 提 示 細 胞 (Ａ Ｐ Ｃ )、 細 胞 、 細
胞 、 唾 液 腺 房 細 胞 (耳 下 腺 細 胞 )、 メ サ ン ギ ウ ム 細 胞 上 に あ る 。
【 誤 訳 訂 正 ３ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ０ ４
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ０ ４ 】
　 Ｐ ２ Ｘ ７ 受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト と し て 、 炎 症 、 免 疫 ま た は 心 血 管 疾 患 、 Ｐ ２ Ｘ ７ 受 容 体
が 関 与 る 病 因 に お い て の 使 用 に 有 効 な 化 合 物 を 作 る こ と が 望 ま し い 。
【 誤 訳 訂 正 ４ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ０ ５
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ０ ５ 】
　 本 発 明 に 従 っ て 、 一 般 式
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、 各 々 の Ｒ １ は そ れ ぞ れ 水 素 も し く は ハ ロ ゲ ン (例 え ば 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 ま た
は ヨ ウ 素 )原 子 、 ま た は ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル も し
く は Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル コ キ シ を 表 し ；
Ｔ は 酸 素 原 子 ま た は 、 好 ま し く は Ｎ Ｈ を 表 し ；
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Ｕ は 酸 素 ま た は 硫 黄 原 子 ま た は Ｎ Ｈ 、 好 ま し く は 酸 素 ま た は 硫 黄 原 子 を 表 し ；
Ａ ｒ は
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
を 表 し ；
Ｘ は 結 合 、 酸 素 原 子 ま た は Ｃ Ｏ ， Ｃ Ｈ ２ ， Ｃ Ｈ ２ Ｏ ， Ｏ (Ｃ Ｈ ２ )ｍ ， Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｈ ２ ， Ｎ
Ｒ ５ ， Ｃ Ｈ ２ Ｎ Ｒ ５ ， Ｎ Ｒ ５ Ｃ Ｈ ２ ， Ｃ Ｈ ２ Ｎ Ｒ ５ Ｃ Ｈ ２ ， Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ ， Ｓ (Ｏ )ｎ ま た は
Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ５ を 表 し ；
ｍ は １ ， ２ ま た は ３ で あ り ；
ｎ は ０ ， １ ま た は ２ で あ り ；
Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ の 一 方 は ハ ロ ゲ ン 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ま た は 所 望
に よ り 少 な く と も 一 つ の Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル で 置 換 さ れ た Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 、 Ｃ

３ － Ｃ ８ シ ク ロ ア ル キ ル 、 所 望 に よ り 少 な く と も 一 つ の Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル で 置 換
さ れ た Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｃ ３ － Ｃ ８ シ ク ロ ア ル キ ル オ キ シ 、 Ｓ (Ｏ )ｐ Ｃ １ － Ｃ

６ ア ル キ ル ま た は Ｓ (Ｏ )ｑ Ｃ ３ － Ｃ ８ シ ク ロ ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ た 基 を 表 し 、 こ れ ら の
基 の 各 々 は 所 望 に よ り １ ま た は そ れ 以 上 の フ ッ 素 原 子 で 置 換 さ れ て お り 、 そ し て Ｒ ２ お よ
び Ｒ ３ の 他 方 は 水 素 ま た は ハ ロ ゲ ン 原 子 ま た は メ チ ル を 表 し ；  
ｐ は ０ ， １ ま た は ２ で あ り ；
ｑ は ０ ， １ ま た は ２ で あ り ；
Ｒ ４ は ジ (Ｃ １ － ２ ア ル キ ル )Ｎ (Ｃ Ｈ ２ )ｔ 、 こ こ で ｔ は ０ ， １ も し く は ２ で あ り 、 ま た は
イ ミ ダ ゾ ル を 表 し 、 あ る い は Ｒ ４ は １ ま た は ２ つ の 窒 素 原 子 を 包 含 す る ３ ～ ９ 員 の 飽 和
複 素 環 系 を あ ら わ し 、 該 複 素 環 系 は 、 所 望 に よ り フ ッ 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６

ア ル キ ル 、 ア セ チ ル 、 ヒ ド ロ キ シ Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル 、 － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － (Ｃ Ｈ ２ )ｒ Ｎ Ｒ
６ Ｒ ７ 、 － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ お よ び ピ リ ミ ジ ニ ル か ら そ れ ぞ れ 選 択 さ れ た １ ま た は そ れ 以 上
の 置 換 基 で 置 換 さ れ 、 あ る い は Ｒ ４ は 、 － Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ 、 － (Ｃ Ｈ ２ )ｒ Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ お よ び －
Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ６ Ｒ ７ か ら そ れ ぞ れ 選 択 さ れ た １ ま た は そ れ 以 上 の 置 換 基 で 置 換 さ れ た
飽 和 炭 素 環 系 を 表 し 、 該 環 系 は 、 所 望 に よ り フ ッ 素 原 子 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル
キ ル か ら そ れ ぞ れ 選 択 さ れ た １ ま た は そ れ 以 上 の 置 換 で さ ら に 置 換 さ れ て お り ；
ｒ は 、 １ ， ２ ， ３ ， ４ ， ５ ま た は ６ で あ り ；
Ｒ ５ は 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル ま た は Ｃ ３ － Ｃ ８ シ ク ロ ア ル キ ル を 表 し ；
各 Ｒ ６ お よ び Ｒ ７ は 水 素 ま た は Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル ま た は Ｃ ３ － Ｃ ８ シ ク ロ ア ル キ ル を そ
れ ぞ れ 表 し 、 あ る い は Ｒ ６ お よ び Ｒ ７ は そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 一 体 と な っ て ３
～ ８ 員 の 飽 和 複 素 環 を 表 す ； た だ し Ｒ ３ が シ ア ノ を 表 す 場 合 に は Ｘ は 結 合 以 外 で あ る 〕
で あ る 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 さ れ る そ の 塩 ま た は そ の 溶 媒 和 物 が 提 供 さ れ る 。
【 誤 訳 訂 正 ５ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ０ ６
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ０ ６ 】
　 本 明 細 書 中 の 文 脈 に お い て 、 そ う で な い と 明 記 し な い 限 り ル キ ル 置 換 基 ま た は

ア ル キ ル 部 分 は 、 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 で あ り 得 る 。 Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ の 一 方 が 、 所 望 に
よ り 少 な く と も 一 つ の Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル で 置 換 さ れ た Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル ／ Ｃ １
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－ Ｃ ６ ア ル キ ル オ キ シ を 表 す 場 合 、 該 ア ル キ ル お よ び シ ク ロ ア ル キ ル 部 分
所 望 に よ り フ ッ 素 原 子 で 置 換 さ れ 得 る こ と を 理 解 す べ き で あ る 。 １ ま た は ２ の 窒 素

原 子 を 包 含 す る ３ ～ ９ 員 の 飽 和 複 素 環 系 は 、 単 環 ま た は 二 環 系 で あ り 得 る 。 同 様 に 、 ３ ～
８ 員 の 飽 和 炭 素 環 系 は 、 単 環 ま た は 二 環 系 で あ り 得 る 。 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 置 換 ヒ ド
ロ キ シ 部 分 は 、 ア ル キ ル 基 中 の 任 意 の 適 当 な 位 置 に 存 在 し 得 る 。 一 般 的 に 、 ヒ ド ロ キ シ 部
分 は 直 鎖 ア ル キ ル 基 中 の 末 端 炭 素 原 子 上 に 存 在 し 得 る 。 ジ ア ル キ ル ア ミ ノ 部 分 の ア ル キ ル
は 同 一 ま た は 異 な り 得 る 。
【 誤 訳 訂 正 ６ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ０ ８
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ０ ８ 】
　 Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ の 一 方 は ハ ロ ゲ ン (例 え ば 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 ま た は ヨ ウ 素 )、 シ ア ノ
、 ニ ト ロ 、 ア ミ ノ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、 ま た は 所 望 に よ り 少 な く と も 一 つ (例 え ば １ ， ２ ま た
は ３ )の Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル (す な わ ち シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン
チ ル ま た は シ ク ロ ヘ キ シ ル )で 置 換 さ れ た Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル (例 え ば 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、
プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル ま た は ヘ キ シ ル )、 Ｃ ３ － Ｃ ８ ア ル キ ル (例 え ば シ ク ロ プ ロ ピ
ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル ま た は シ ク ロ ヘ キ シ ル )、 所 望 に よ り 少 な く と も 一 つ (
例 え ば １ ， ２ ま た は ３ )の Ｃ ３ － Ｃ ６ シ ク ロ ア ル キ ル (す な わ ち シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ
チ ル 、 シ ク ロ ペ ン チ ル ま た は シ ク ロ ヘ キ シ ル )で 置 換 さ れ た Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル オ キ シ (例
え ば 、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 イ ソ プ ロ ポ キ シ ま た は tert－ ブ ト キ シ )、 Ｃ ３ － Ｃ ８ シ ク ロ
ア ル キ ル オ キ シ (例 え ば シ ク ロ プ ロ ピ ル オ キ シ 、 シ ク ロ ブ チ ル オ キ シ 、 シ ク ロ ペ ン チ ル オ
キ シ ま た は シ ク ロ ヘ キ シ ル オ キ シ )、 Ｓ (Ｏ )ｐ Ｃ １ － Ｃ ６ ア ル キ ル (Ｓ (Ｏ )ｐ メ チ ル 、 － エ
チ ル 、 － プ ロ ピ ル 、 － ブ チ ル 、 － ペ ン チ ル ま た は － ヘ キ シ ル )ま た は Ｓ (Ｏ )ｑ Ｃ ３ － Ｃ ８

シ ク ロ ア ル キ ル ( Ｓ (Ｏ )ｑ シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 － シ ク ロ ブ チ ル 、 － シ ク ロ ペ ン チ ル ま
た は － シ ク ロ ヘ キ シ ル )か ら 選 択 さ れ た 基 、 こ れ ら の 基 の 各 々 は 所 望 に よ り １ ま た
は そ れ 以 上 (例 え ば １ ， ２ ， ３ ま た は ４ )の フ ッ 素 原 子 で 置 換 さ れ て お り 、 そ し て Ｒ ２ お よ
び Ｒ ３ の 他 方 は 水 素 ま た は ハ ロ ゲ ン 原 子 (例 え ば 、 フ ッ 素 、 塩 素 、 臭 素 ま た は ヨ ウ 素 )ま た
は メ チ ル を 表 す 。
【 誤 訳 訂 正 ７ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ８
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ８ 】
　 各 Ｒ ６ お よ び Ｒ ７ は 水 素 、 あ る い は Ｃ １ － Ｃ ６ 、 好 ま し く は Ｃ １ － Ｃ ４ 、 ア ル キ ル (例
え ば 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 ブ チ ル 、 ペ ン チ ル も し く は ヘ キ シ ル )ま た は Ｃ ３ － Ｃ

８ 、 好 ま し く は Ｃ ３ － Ｃ ６ 、 シ ク ロ ア ル キ ル (例 え ば シ ク ロ プ ロ ピ ル 、 シ ク ロ ブ チ ル 、 シ
ク ロ ペ ン チ ル も し く は シ ク ロ ヘ キ シ ル )を そ れ ぞ れ 表 し 、 あ る い は Ｒ ６ お よ び Ｒ ７ は そ れ
ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 一 体 と な っ て 、 ピ ロ リ ジ ニ ル ま た は ピ ペ リ ジ ニ ル 環 の よ う な
３ ～ ８ 員 の 飽 和 複 素 環 を 表 す 。
【 誤 訳 訂 正 ８ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ３ ２
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ３ ２ 】
　 (xiii)　 Ｕ が 硫 黄 原 子 を 表 す 場 合 に お い て 、 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 す 式 (I) 化 合
物 を (Lawesson試 薬 の よ う な )適 切 な 硫 化 剤 と 、 例 え ば ０ － １ ０ ０ ℃ の 範 囲 の 温 度 で 反 応 さ
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せ ； ま た は
【 誤 訳 訂 正 ９ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ３ ３
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ３ ３ 】
　 (xiv)Ｕ が Ｎ Ｈ を 表 す 場 合 に お い て 、 Ｕ が 硫 黄 原 子 を 表 す 式 (I) 化 合 物 を (ヨ
ウ 化 メ チ ル の よ う な )適 切 な ア ル キ ル 化 剤 と 反 応 さ せ 、 次 い で 塩 化 ア ン モ ニ ウ ム ま た は ア
ン モ ニ ア と 反 応 さ せ ； ま た は
【 誤 訳 訂 正 １ ０ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ３ ４
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
　 　 　 【 ０ ０ ３ ４ 】
　 (xv)　 Ｕ が 酸 素 原 子 を 表 し 、 Ｘ が Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ５ を 表 す 場 合 に お い て 、 一 般 式
【 化 ４ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、 Ｒ 'お よ び Ｒ ''の 一 方 は 水 素 を 表 し 、 Ｒ 'お よ び Ｒ ''の 他 方 は カ ル ボ キ シ ル を 表 し
、 Ｔ ， Ｒ １ ， Ｒ ２ お よ び Ｒ ３ は 式 (I)で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕
の 化 合 物 を 般 式 (XIIIB)
【 化 ４ ３ 】
Ｒ ４ － Ｎ Ｈ Ｒ ５

〔 式 中 、 Ｒ ４ お よ び Ｒ ５ は 式 (I)で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕
の 化 合 物 と 反 応 さ せ ； ま た は
【 誤 訳 訂 正 １ １ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ３ ６
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ３ ６ 】
　 さ ら に 、 所 望 に よ り 、 (i),(ii),(iii),(iv),(v),(vi),(vii),(viii),(ix),(x),(xi),(x
ii),(xiii),(xiv),(xv)ま た は (xvi)の 工 程 、 式 (I)の 化 合 物 を 式 (I)で 表 さ れ る 他 の 化
合 物 に 変 換 し 、 お よ び ／ ま た は 式 (I)の 化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 ま た は 溶 媒 和 物 を
形 成 す る こ と ；
を 含 む 方 法 を 提 供 す る 。
【 誤 訳 訂 正 １ ２ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ４ ３
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
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【 ０ ０ ４ ３ 】
　 式 (VII)の 化 合 物 は 、 一 般 式
【 化 ５ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
〔 式 中 、 Ｒ ２ ６ は ヒ ド ロ キ シ ル ま た は 保 護 さ れ た 窒 素 原 子 (例 え ば 、 tert－ ブ チ ル オ キ シ
カ ル ボ ニ ル で 保 護 さ れ た )を 表 し 、 Ｒ １ は 式 (I)で 定 義 さ れ た も の で あ る 〕 の 化 合 物 を 、 ア
ル キ ル 化 剤 (例 え ば ブ ロ モ 酢 酸 メ チ ル )と 反 応 さ せ 、 次 に す る こ と に よ っ て 簡 便 に 製 造
さ れ 得 る 。
【 誤 訳 訂 正 １ ３ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ６ ５
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ６ ５ 】
　 ４ － (４ － メ チ ル － ３ － ニ ト ロ － ベ ン ジ ル )－ ピ ペ ラ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 tert－ ブ
チ ル エ ス テ ル
　 ４ － ク ロ ロ メ チ ル － １ － メ チ ル － ２ － ニ ト ロ － ベ ン ゼ ン (２ g)お よ び ト リ エ チ ル ア ミ ン (
3ml)の DMF(10ml)溶 液 に 、 ピ ペ ラ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル (2.01g)を 加
え 、 撹 拌 し た 反 応 液 を ７ ８ ℃ で １ ５ 時 間 加 熱 し た 。 室 温 ま で 冷 却 し た 後 、 反 応 液 を 酢 酸 エ
チ ル ／ 水 中 に 注 ぎ 、 有 機 層 を 分 離 し た 。 水 層 を 酢 酸 エ チ ル で 抽 出 し た 。 有 機 層 抽 出 物 を 合
わ せ 、 水 、 硫 酸 水 素 カ リ ウ ム 水 溶 液 、 炭 酸 カ リ ウ ム 水 溶 液 お よ び 飽 和 食 塩 水 で 洗 浄 し 、 乾
燥 (Na２ SO 4 )し 、 濃 縮 す る と 、 褐 色 油 状 物 質 と し て 副 題 の 化 合 物 が 残 っ た (3.5g)。
1 H NMR (DMSO-d 6 ) δ  7.89 (1H, d), 7.56 (1H, dd), 7.46 (1H, d), 3.55 (2H, s), 3.3
0 (7H, m), 2.33 (4H, m), 1.39 (9H, s).
【 誤 訳 訂 正 １ ４ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ６ ７
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ６ ７ 】
　 e)　 ４ － (３ － {２ － [tert－ ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－
ア ミ ノ ]－ ア セ チ ル ア ミ ノ }－ ４ － メ チ ル － ベ ン ジ ル )－ ピ ペ ラ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 tert
－ ブ チ ル エ ス テ ル
　 [tert－ ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ 酢 酸 (0.200g)
の テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン (2ml)溶 液 に 、 ０ ℃ で 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン (110μ l)を 加 え 、 続 い て
ク ロ ロ ギ 酸 イ ソ ブ チ ル (100μ l)を 滴 下 し た 。 １ 時 間 撹 拌 後 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン (150μ l)を
加 え 、 続 い て ４ － (３ － ア ミ ノ － ４ － メ チ ル － ベ ン ジ ル )－ ピ ペ ラ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 te
rt－ ブ チ ル エ ス テ ル (0.234g)の テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン (2ml)溶 液 え 、 反 応 液 を 室 温 ま で
昇 温 し 、 そ の 後 ５ ８ ℃ で 一 夜 加 温 し た 。 室 温 ま で 冷 却 し た 後 、 反 応 液 を セ ラ イ ト ろ 過 し 、
ろ 液 を 集 め 、 溶 媒 を 減 圧 下 除 去 し た 。 Ｎ Ｐ Ｈ Ｐ Ｌ Ｃ (ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 0－ 5％ メ タ ノ ー ル )
で 精 製 す る と 、 淡 黄 色 固 体 と し て 副 題 の 化 合 物 を 得 た (0.300g)。
1 H NMR (DMSO-d 6 ) δ  9.43 (1H, brs), 7.42 (2H, m), 7.35 (1H, s), 7.21 (1H, m), 7.
15 (1H, d, J = 7.6 Hz), 7.01 (1H, d, J = 7.6 Hz), 4.38 (2H, s), 3.42 (2H, s), 3.
29 (4H, m), 2.29 (4H, m), 2.15 (3H, s), 1.39 (9H, s), 1.38 (9H, s).
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【 誤 訳 訂 正 １ ５ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ６ ８
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ６ ８ 】
　 f)　 ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － (２ － メ チ ル － ５ － ピ ペ ラ ジ ン －
１ － イ ル メ チ ル － フ ェ ニ ル )－ ア セ ト ア ミ ド 三 塩 酸 塩
　 ４ － (３ － {２ － [tert－ ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－ ア ミ
ノ ]－ ア セ チ ル ア ミ ノ }－ ４ － メ チ ル － ベ ン ジ ル )－ ピ ペ ラ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 tert－ ブ
チ ル エ ス テ ル の メ タ ノ ー ル (3ml)溶 液 に 、 塩 酸 (４ Ｍ ジ オ キ サ ン 溶 液 の 2ml)を 加 え
た 。 数 時 間 静 置 し た 後 、 固 体 を ろ 過 し 、 ア セ ト ン で 洗 浄 し 、 減 圧 下 で 乾 燥 し た 。 そ の 固 体
を ア セ ト ン 中 に 再 び 懸 濁 さ せ 、 ５ 分 間 超 音 波 処 理 し 、 乾 燥 す る と 、 表 題 の 化 合 物 を 得 た (0
.043g， 51％ )。
融 点 ： ２ ３ ２ － ２ ４ ８ ℃ (分 解 )
質 量 分 析 (ESI)３ ７ ５ (M＋ H)＋ 遊 離 形 の 塩 基
1 H NMR (DMSO-d 6 ) δ  9.54 (3H, brs), 7.68 (1H, m), 7.37 (1H, d), 7.29 (1H, d), 7.
16 (1H, dd), 6.61 (1H, ddd), 6.41 (1H, m), 4.33 (2H, brs), 3.92 (2H, s), 3.43-3.
11 (10 H, m), 2.17 (3H, s).
【 誤 訳 訂 正 １ ６ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ６ ９
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ６ ９ 】
　 実 施 例 ２
２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － (２ － メ チ ル － ５ － ピ ペ ラ ジ ン － １ －
イ ル メ チ ル － フ ェ ニ ル )－ チ オ ア セ ト ア ミ ド
【 化 ５ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
４ － (３ － {２ － [tert－ ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－ ア ミ ノ ]
－ ア セ チ ル ア ミ ノ }－ ４ － メ チ ル － ベ ン ジ ル )－ ピ ペ ラ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 tert－ ブ チ ル
エ ス テ ル (160mg)の ト ル エ ン (4ml)溶 液 に 、 Lawesson試 薬 (100mg)を 加 え 、 反 応 液 を １ ０ ０
℃ で ２ ． ５ 時 間 加 熱 し た 。 室 温 ま で 冷 却 し た 後 、 溶 媒 を 減 圧 下 除 去 す る と 黄 色 を 得 た
。 Ｎ Ｐ Ｈ Ｐ Ｌ Ｃ (ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 0－ 5％ メ タ ノ ー ル )で 精 製 す る と 、 ４ － (３ － {２ － [ter
t－ ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ チ オ ア セ チ ル ア ミ
ノ }－ ４ － メ チ ル － ベ ン ジ ル )－ ピ ペ ラ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル (120mg
)を 得 た 。 こ れ を ジ ク ロ ロ メ タ ン ( ml)に 溶 解 し 、 ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 (0.63ml)を 加 え た 。 ２
時 間 撹 拌 の 後 、 反 応 液 を 炭 酸 カ リ ウ ム 水 溶 液 に 注 ぎ 、 有 機 層 を 分 離 し 、 炭 酸 カ リ ウ ム 水 溶
液 、 飽 和 食 塩 水 で 洗 浄 し 、 乾 燥 (Na２ SO４ )し 、 濃 縮 す る と 黄 色 結 晶 が 残 っ た 。 こ れ を さ ら
に 逆 相 Ｈ Ｐ Ｌ Ｃ で 精 製 す る と 、 表 題 の 化 合 物 を 得 た (14mg)。
融 点 ： ７ ２ － ８ ２ ℃ (分 解 )
質 量 分 析 (ESI)３ ９ １ (M＋ H)＋ 遊 離 形 の 塩 基
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1 H NMR (DMSO-d 6 ) δ  7.25 (2H, m), 7.18 (2H, m), 6.63 (2H, m), 6.45 (1H, d), 4.26
 (2H, d), 3.57 (4H, m), 2.75 (4H, t), 2.35 (4H, brs), 2.06 (3H, s), (チ オ ア ミ ド
の プ ロ ト ン は 観 測 さ れ な か っ た ).
【 誤 訳 訂 正 １ ７ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ７ ０
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ７ ０ 】
　 実 施 例 ３
２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － (２ － メ チ ル － ４ － ピ ペ ラ ジ ン － １ －
イ ル メ チ ル － フ ェ ニ ル )－ ア セ ト ア ミ ド 三 塩 酸 塩
【 化 ５ ６ 】
　
　
　
　
　
a)　 ４ － (tert－ ブ チ ル － ジ メ チ ル － シ ラ ニ ル オ キ シ メ チ ル ） － ２ － メ チ ル － フ ェ ニ ル ア
ミ ン
(３ － メ チ ル － ４ － ニ ト ロ － フ ェ ニ ル )－ メ タ ノ ー ル (1.22g)お よ び イ ミ ダ ゾ ー ル (0.99g)の
Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド (5ml)溶 液 に 、 tert－ ブ チ ル ジ メ チ ル シ リ ル ク ロ リ ド (0.99
g)を 加 え 、 反 応 液 を ５ 時 間 撹 拌 後 、 酢 酸 エ チ ル ／ 水 に 注 ぎ 、 有 機 層 を 分 離 し 、 水 お よ び 飽
和 食 塩 水 で 洗 浄 し 、 乾 燥 (Na２ SO 4 )し 、 濃 縮 し た 。 シ リ カ ゲ ル ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (イ ソ ヘ
キ サ ン 中 10％ の 酢 酸 エ チ ル で 溶 出 )で 残 渣 を 精 製 す る と 、 淡 褐 色 油 状 物 質 1.5gを 得 た 。 こ
れ を エ タ ノ ー ル (8ml)に 溶 か し 、 ０ ℃ に 冷 却 し 、 硫 酸 銅 水 溶 液 (2M溶 液 の 0.5ml)を 加 え た 。
水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム (1.32g)を 少 し ず つ 加 え 、 反 応 液 を 室 温 ま で 昇 温 し た 。 さ ら に 硫
酸 銅 水 溶 液 (0.5ml)を 、 が 完 結 す る ま で １ 時 間 ご と に 加 え た 。 酢 酸 エ チ ル を 加 え 、 有
機 層 を 分 離 し 、 水 お よ び 飽 和 食 塩 水 で 洗 浄 し 、 乾 燥 (Na２ SO 4 )し 、 濃 縮 す る と 油 状 物 質 と
し て 副 題 の 化 合 物 が 残 っ た (1.3g)。
1 H NMR (DMSO-d 6 ) δ  6.81 (2H, m), 6.54 (1H, d), 4.73 (2H, brs), 4.48 (2H, s), 2.
03 (3H, s), 0.97 (9H, s), 0.04 (6H, s).
【 誤 訳 訂 正 １ ８ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ７ １
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ７ １ 】
　 b)　 (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－ [(４ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ２ － メ チ ル － フ ェ ニ
ル カ ル バ モ イ ル )－ メ チ ル ]－ カ ル バ ミ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル
　 [tert－ ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )－ ア ミ ノ ]－ 酢 酸 (5.74g)
の テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン (40ml)溶 液 中 に 、 ０ ℃ で 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン (3.2ml)を 加 え 、 続 い
て ク ロ ロ ギ 酸 イ ソ ブ チ ル (2.9ml)を 滴 下 し た 。 １ 時 間 撹 拌 後 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン (3.2ml)を
加 え 、 続 い て ４ － (tert－ ブ チ ル － メ チ ル － シ ラ ニ ル オ キ シ メ チ ル )－ ２ － メ チ ル － フ ェ
ニ ル ア ミ ン (5.0g)の テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン (3ml)溶 液 を 加 え 、 反 応 液 を 室 温 ま で 昇 温 し 、 そ
の 後 ５ ８ ℃ で 一 夜 加 温 し た 。 ０ ℃ ま で 冷 却 後 、 フ ッ 化 テ ト ラ ブ チ ル ア ン モ ニ ウ ム (１ Mテ ト
ラ ヒ ド ロ フ ラ ン 溶 液 の 7.6ml)を 滴 下 し 、 反 応 液 を 室 温 ま で 昇 温 し た 。 ３ 時 間 後 、 該 溶 液 を
酢 酸 エ チ ル ／ 水 に 注 ぎ 、 有 機 層 を 分 離 し 、 硫 酸 水 素 カ リ ウ ム (10％ 水 溶 液 )、 水 、 飽 和 食 塩
水 で 洗 浄 し 、 乾 燥 (Na２ SO 4 )し 、 濃 縮 し た 。 シ リ カ ゲ ル ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (ジ ク ロ ロ メ タ
ン 中 3％ の メ タ ノ ー ル で 溶 出 )で 残 渣 を 精 製 す る と 、 オ レ ン ジ 色 の 固 体 を 得 た 。 ２ － プ ロ パ
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ノ ー ル ／ イ ソ ヘ キ サ ン で 再 結 晶 す る と 、 白 色 結 晶 と し て 副 題 の 化 合 物 を 得 た (2.8g)。
融 点 ： １ ３ ４ － １ ３ ６ ℃
質 量 分 析 (ESI)３ ０ ７ (M＋ H)＋
1 H NMR (DMSO-d 6 ) δ  9.41 (1H, s), 7.49 - 7.39 (3H, m), 7.23 (1H, m), 7.12 (2H, m
), 5.11 (1H, t), 4.43 (2H, d), 4.37 (2H, s), 2.16 (3H, s), 1.39 (9H, s).
【 誤 訳 訂 正 １ ９ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ７ ５
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ７ ５ 】
　 ４ － (３ － ア ミ ノ － ４ － ク ロ ロ － フ ェ ニ ル )－ ピ ペ ラ ジ ン － １ － カ ル ボ ン 酸 tert－ ブ
チ ル エ ス テ ル
　 ５ － (４ － tert－ ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル )－ ２ － ク ロ ロ － 安 息 香 酸
リ チ ウ ム 塩 (2.1g)の Ｎ ， Ｎ － ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド (50ml)溶 液 中 に 、 ア ジ ド リ ン 酸 ジ フ ェ
ニ ル (1.4ml)を 加 え 、 反 応 液 を 室 温 で １ 時 間 撹 拌 し た 。 水 (30ml)を 加 え 、 反 応 混 合 液 を ６
０ ℃ で ２ 時 間 加 熱 し た 。 室 温 ま で 冷 却 後 、 反 応 液 を 酢 酸 エ チ ル ／ 水 に 注 ぎ 、 有 機 層 を 分 離
し 、 水 、 炭 酸 水 素 ナ ト リ ウ ム 水 溶 液 、 飽 和 食 塩 水 で 洗 浄 し た 。 有 機 層 を 乾 燥 (MgSO 4 )し 、
濃 縮 し た 。 シ リ カ ゲ ル ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (酢 酸 エ チ ル ／ イ ソ ヘ キ サ ン (1:3か ら 1:1)で 溶
出 )で 残 渣 を 精 製 す る と 、 副 題 の 生 成 物 を 得 た (1.5g)。
質 量 分 析 (APCI＋ ve)３ １ ２ ／ ３ １ ４ (M＋ H)＋
1 H NMR (DMSO-d 6 ) δ  6.98 (1H, d), 6.35 (1H, d), 6.19 (1H, dd), 5.12 (2H, s), 3.4
4 (4H, t), 2.98 (4H, t), 1.41 (9H, s).
【 誤 訳 訂 正 ２ ０ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ７ ９
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ７ ９ 】
　 実 施 例 ５
(Ｓ )－ ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － [２ － メ チ ル － ４ － (２ － ピ ロ リ
ジ ン － １ － イ ル メ チ ル － ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル メ チ ル )－ フ ェ ニ ル ]－ ア セ ト ア ミ ド 三 塩 酸
塩
【 化 ５ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　 実 施 例 ３ ｂ ） の (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－ [(４ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ２ － メ チ
ル － フ ェ ニ ル カ ル バ モ イ ル )－ メ チ ル ]－ カ ル バ ミ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル (0.200g)の 乾
燥 １ － メ チ ル － ２ － ピ ロ リ ジ ノ ン (2ml)溶 液 に 、 Ｎ ， Ｎ － ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン (0.
52ml)、 つ い で 一 度 に メ タ ン ス ル ホ ニ ル ク ロ リ ド (0.16ml)を 加 え た 。 ３ 時 間 後 、 反 応 液 を
酢 酸 エ チ ル ／ 水 中 に 注 い だ 。 有 機 層 を 分 離 し 、 硫 酸 水 素 カ リ ウ ム 水 溶 液 、 炭 酸 水 素 ナ ト リ
ウ ム 水 溶 液 、 飽 和 食 塩 水 で 洗 浄 し た 。 有 機 層 を 乾 燥 (Na 2 SO 4 )し 、 濃 縮 す る と 淡 赤 色 油 状 物
質 を 得 、 こ れ を １ － メ チ ル － ２ － ピ ロ リ ジ ノ ン (8ml)お よ び Ｎ ， Ｎ － ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ
ル ア ミ ン (0.52ml)に 溶 か し 、 (Ｓ )－ (＋ )－ 1－ (２ － ピ ロ リ ジ ル メ チ ル )－ ピ ロ リ ジ ン (0.
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41ml)を 加 え 、 反 応 液 を ９ ５ ℃ で 一 夜 加 熱 し た 。 室 温 ま で 冷 却 後 、 反 応 液 を 酢 酸 エ チ ル ／
水 に 注 い だ 。 有 機 層 を 分 離 し 、 硫 酸 水 素 カ リ ウ ム 水 溶 液 、 炭 酸 カ リ ウ ム 水 溶 液 、 飽 和 食 塩
水 で 洗 浄 し 、 乾 燥 (Na 2 SO 4 )し 、 濃 縮 す る と 淡 赤 色 油 状 物 質 を 得 た 。 Ｎ Ｐ Ｈ Ｐ Ｌ Ｃ (ジ ク ロ
ロ メ タ ン 中 0－ 25％ メ タ ノ ー ル で 溶 出 )で 精 製 す る と 白 色 固 体 を 得 、 メ タ ノ ー ル (2ml)に 溶
か し 、 塩 酸 (４ Ｍ ジ オ キ サ ン 溶 液 の 1ml)を 加 え た 。 ２ 時 間 後 、 溶 媒 を 除 去 し 、 残 渣 を イ ソ
プ ロ パ ノ ー ル ／ ア セ ト ニ ト リ ル で 再 結 晶 す る と 、 白 色 粉 末 と し て 表 題 の 化 合 物 を 得 た (0.0
71g)。
融 点 ： １ ７ ８ ℃ (分 解 )
質 量 分 析 (ESI＋ ve)４ ４ ３ (M＋ H)＋ 遊 離 の 塩 基
1 H NMR (DMSO-d 6 ) δ  9.49 (1H, s), 7.55 (2H, m), 7,47 (1H, d), 7.16 (1H, q), 6.10
 (1H, ddd), 6.40 (1H, d), 4.68 (1H, d), 4.13 (1H, dd), 3.92 (4H, m), 3.58 (3H, m
), 3.20 (1H, m), 3.13 (1H, m), 2.98 (2H, m), 2.17 (3H, s), 2.00 (8H, m), NHは 観
測 さ れ な か っ た 。
【 誤 訳 訂 正 ２ １ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ８ ３
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ８ ３ 】
　 d)　 ２ － (３ － ク ロ ロ － ４ － フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － {２ － メ チ ル － ５ － [３ － (
４ － メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル )－ プ ロ ポ キ シ ル ]フ ェ ニ ル }ア セ ト ア ミ ド
　 窒 素 雰 囲 気 下 、 ２ － (３ － ク ロ ロ － ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － (５ － ヒ ド ロ
キ シ － ２ － メ チ ル － フ ェ ニ ル )－ ア セ ト ア ミ ド (0.400g)と ４ － メ チ ル － １ － ピ ペ ラ ジ ン プ
ロ パ ノ ー ル (0.270g)の テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン (20ml)溶 液 に 、 ト リ ブ チ ル ホ ス フ ィ ン (0.64ml)
と １ １ '－ (ア ゾ ジ カ ル ボ ニ ル )ジ ピ ペ リ ジ ン (0.656g)を 加 え 、 そ の 混 合 液 を 室 温 で ２ ０
時 間 撹 拌 し た 。 反 応 液 を ジ エ チ ル エ ー テ ル に 注 ぎ 、 セ ラ イ ト ろ 過 し た 。 濃 縮 後 、 残 渣 を Ｎ
Ｐ Ｈ Ｐ Ｌ Ｃ (ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 75％ エ タ ノ ー ル で 溶 出 )で 精 製 す る と 表 題 の 化 合 物 を 得 た (0
.334g)。
質 量 分 析 (APCI＋ ve)４ ４ ９ (M＋ H)＋
1 H NMR (DMSO-d 6 ) δ  9.24 (1H, s), 7.18 - 7.05 (3H, m), 6.74 - 6.56 (3H, m), 6.35
 - 6.31 (1H, t), 3.94 - 3.87 (4H, q), 2.49 - 2.26 (10H, m), 2.18 (3H, s), 2.05 (
3H, s), 1.87 - 1.78 (2H, 五 重 線 ).
【 誤 訳 訂 正 ２ ２ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ８ ４
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ８ ４ 】
　 実 施 例 ７
(＋ ／ － )－ ２ － (３ － ク ロ ロ － ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － [２ － メ チ ル － ５ － (
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル オ キ シ )－ フ ェ ニ ル ]－ ア セ ト ア ミ ド 二 塩 酸 塩
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【 化 ６ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
２ － (３ － ク ロ ロ － ４ － フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ － Ｎ － (５ － ヒ ド ロ キ シ － ２ － メ チ ル フ
ェ ニ ル )－ ア セ ト ア ミ ド (0.10g)と ４ － ヒ ド ロ キ シ － ピ ペ リ ジ ン － 1－ カ ル ボ ン 酸 tert－ ブ
チ ル エ ス テ ル (Synlett. 1998, 4, 379)(0.163g)の テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン (3ml)溶 液 に 、 ト リ
ブ チ ル ホ ス フ ィ ン (0.20ml)と １ １ '－ (ア ゾ ジ カ ル ボ ニ ル )ジ ピ ペ リ ジ ン (0.204g)を 加 え
、 そ の 混 合 液 を ６ ０ ℃ で ３ 時 間 加 熱 し た 。 さ ら に ４ － ヒ ド ロ キ シ － ピ ペ リ ジ ン － 1－ カ ル
ボ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル (0.163g)、 ト リ ブ チ ル ホ ス フ ィ ン (0.20ml)と １ １ '－ (ア ゾ
ジ カ ル ボ ニ ル )ジ ピ ペ リ ジ ン (0.204g)を そ の 後 加 え 、 加 熱 を 続 け た 。 ３ 時 間 後 、 反 応 液 を
冷 却 し 、 ジ エ チ ル エ ー テ ル に 注 ぎ 、 セ ラ イ ト ろ 過 し た 。 濃 縮 後 、 残 渣 を Ｎ Ｐ Ｈ Ｐ Ｌ Ｃ (ジ
ク ロ ロ メ タ ン 中 0－ 5％ エ タ ノ ー ル で 溶 出 )で 精 製 す る と 白 色 固 体 を 得 、 メ タ ノ ー ル (3ml)に
溶 か し 、 塩 酸 (４ Ｍ ジ オ キ サ ン 溶 液 の 2ml)を 加 え た 。 ２ ４ 時 間 後 、 結 晶 を ろ 過 し 、 ジ ク ロ
ロ メ タ ン で 洗 浄 し 、 減 圧 下 乾 燥 す る と 白 色 粉 末 と し て 表 題 の 化 合 物 を 得 た (0.080g)。
融 点 ： １ ７ ９ ℃ (分 解 )
質 量 分 析 (APCI＋ ve)３ ９ ２ ／ ３ ９ ４ (M＋ H)＋ 遊 離 の 塩 基
1 H NMR (DMSO-d 6 ) δ  9.33 (1H, s), 8.90 (1H, brs), 8.85 (1H, brs), 7.18-7.09 (3H,
 m), 6.74 (2H, m), 6.60 (1H, m), 5.53 (2H, brs), 4.55 (1H, m), 3.90 (2H, s), 3.1
7 (2H, m), 3.05 (2H, m), 2.06 (3H, s), 2.06 (2H, m), 1.80 (2H, m).
【 誤 訳 訂 正 ２ ３ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ８ ８
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ８ ８ 】
　 実 施 例 ９
(＋ ／ － )Ｎ － [５ － (３ － ア ミ ノ － ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル )－ ２ － メ チ ル － フ ェ ニ ル ]－ ２ －
(３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ ア セ ト ア ミ ド 三 塩 酸 塩
【 化 ６ ２ 】
　
　
　
　
　
a)　 (＋ ／ － )－ [１ － (３ － メ チ ル － ４ － ニ ト ロ フ ェ ニ ル )－ ピ ロ リ ジ ン － ３ － イ ル ]－ カ ル
バ ミ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル
　 窒 素 雰 囲 気 下 、 ４ － フ ル オ ロ － ２ － メ チ ル － １ － ニ ト ロ ベ ン ゼ ン (１ g)、 ピ ロ リ ジ ン －
３ － イ ル カ ル バ ミ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル (1.2g)、 炭 酸 カ リ ウ ム (1.79g)お よ び ジ メ チ
ル ス ル ホ キ シ ド (10ml)を 共 に ８ ０ ℃ で １ ５ 時 間 加 熱 し た 。 混 合 液 を 冷 却 し 、 酢 酸 エ チ ル

で 希 釈 し 、 ２ Ｍ 塩 酸 水 溶 液 (200ml)で 洗 浄 し 、 乾 燥 (MgSO 4 )し 、 シ
リ カ ゲ ル ク ロ マ ト グ ラ フ ィ ー (イ ソ ヘ キ サ ン 中 20％ 酢 酸 エ チ ル で 溶 出 )で 精 製 す る と 、 黄 色
固 体 と し て 副 題 の 化 合 物 を 得 た (1.744g)。
1 H NMR (DMSO-d 6 ) δ  8.03 - 8.00 (1H, d), 7.28 -7.21 (1H, br d), 6.51 - 6.47 (2H,
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，

，

(2
00ml) 濃 縮 し た 。 残 渣 を



 m), 4.20 - 4.12 (1H, br m), 3.61 - 3.16 (4H, m), 2.56 (3H, s), 2.20 - 2.08 (1H,
 m), 1.98 - 1.85 (1H, m), 1.39 (9H, s).
【 誤 訳 訂 正 ２ ４ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ９ ６
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ９ ６ 】
　 c)　 (Ｓ )－ ２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル ア ミ ノ )－ Ｎ － (２ － メ チ ル － ５ － (２ －
ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル メ チ ル － ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル メ チ ル )－ フ ェ ニ ル )－ ア セ ト ア ミ ド
　 (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ － フ ェ ニ ル )－ [(５ － ヒ ド ロ キ シ メ チ ル － ２ － メ チ ル － フ ェ ニ ル カ
ル バ モ イ ル )－ メ チ ル ]－ カ ル バ ミ ン 酸 tert－ ブ チ ル エ ス テ ル (0.203g)の １ － メ チ ル －
２ － ピ ロ リ ジ ノ ン (2ml)溶 液 に 、 Ｎ ， Ｎ － ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン (0.52ml)を 加 え 、
つ い で メ タ ン ス ル ホ ニ ル ク ロ リ ド (0.14ml)を 一 度 に 加 え た 。 ３ 時 間 後 、 反 応 液 を ジ エ チ ル
エ ー テ ル ／ 水 に 注 い だ 。 有 機 層 を 分 離 し 、 水 、 硫 酸 水 素 カ リ ウ ム 水 溶 液 、 炭 酸 水 素 ナ ト リ
ウ ム 水 溶 液 で 続 け て 洗 浄 し た 。 そ の 後 、 有 機 層 を 乾 燥 (Na 2 SO 4 )し 、 濃 縮 し た 。 得 ら れ た 残
渣 を １ － メ チ ル － ２ － ピ ロ リ ジ ノ ン (5ml)に 溶 か し 、 Ｎ ， Ｎ － ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ
ン (0.17ml)を 加 え た 。 一 部 (50ml)を 取 り 出 し て 、 (Ｓ )－ (＋ )－ １ － (２ － ピ ロ リ ジ ニ ル メ
チ ル )－ ピ ロ リ ジ ン (０ ． ４ Ｍ  Ｎ ， Ｎ － ジ イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン の ０ ． ２ Ｍ １ － メ チ
ル － ２ － ピ ロ リ ジ ノ ン 溶 液 の 125ml)に 加 え 、 反 応 液 を ９ ５ ℃ で ２ ４ 時 間 加 熱 し た 。 室 温 ま
で 冷 却 し た 後 、 揮 発 性 物 質 を 減 圧 下 除 去 し た 。 メ タ ノ ー ル (100ml)を 加 え 、 混 合 液 を 溶 解
さ せ た 後 、 塩 酸 (４ Ｍ ジ オ キ サ ン 溶 液 の 150ml)を 加 え 、 反 応 液 を さ ら に １ ６ 時 間 撹 拌 し た
。 揮 発 性 物 質 を 除 去 し 、 ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド (500ml)を 加 え る と 、 表 題 の 化 合 物 の １ ０
ｍ Ｍ 溶 液 を 得 た 。 こ の 溶 液 の 一 部 (30ml)を ジ メ チ ル ス ル ホ キ シ ド ／ 水 (1:1混 合 液 を 220ml)
で 希 釈 し 、 20mm x 3.9mm Waters Symmetry C8カ ラ ム で 、 ３ ０ ％ － ９ ５ ％ ア セ ト ニ ト リ ル
／ 酢 酸 ア ン モ ニ ウ ム で 溶 出 し て Ｈ Ｐ Ｌ Ｃ で 分 析 し た 。
質 量 分 析 (APCI＋ ve)４ ４ ３ (M＋ H)＋

【 誤 訳 訂 正 ２ ５ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ １ ３
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ １ １ ３ 】
　 Ｎ － [３ － (４ － ア セ チ ル － ピ ペ ラ ジ ン － １ － イ ル メ チ ル )－ ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル ]－
２ － (３ ， ４ － ジ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル ア ミ ノ )ア セ ト ア ミ ド
　 メ タ ン ス ル ホ ニ ル ク ロ リ ド (0.06ml)を 、 ス テ ッ プ (d)の 生 成 物 (0.12g)お よ び Ｎ ， Ｎ － ジ
イ ソ プ ロ ピ ル エ チ ル ア ミ ン (0.28ml)の テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン (3ml)溶 液 に 加 え た 。 反 応 混 合
液 を 室 温 で １ ． ５ 時 間 撹 拌 し た 。 １ － ア セ チ ル ピ ペ ラ ジ ン (0.15g)の テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン (
1ml)溶 液 を 加 え 、 そ の 混 合 液 を ２ 時 間 還 流 し て 加 熱 し た 。 反 応 混 合 液 を 酢 酸 エ チ ル と 水 の
間 で 分 液 し 、 有 機 層 を 水 お よ び 飽 和 食 塩 水 で 洗 浄 し 、 乾 燥 (MgSO 4 )し 、 た 。 粗 生
成 物 を 酢 酸 エ チ ル ／ イ ソ ヘ キ サ ン で 粉 砕 す る と 、 淡 黄 色 固 体 と し て 生 成 物 を 得 た 。
収 量 0.1g。
質 量 分 析 (APCI)４ １ ７ (M＋ H)
1 H NMR (DMSO-d 6 ) δ  9.39 (1H,s), 7.28 (1H,d), 7.20-7.06 (3H,m), 6.60 (1H,m), 6.4
0 (1H,br d), 6.32 (1H,t), 3.88 (2H,d), 3.43 (2H,s), 3.37 (4H,m), 2.34 (2H,m), 2.
29 (2H,m), 2.12 (3H,s), 1.97 (3H,s).
【 誤 訳 訂 正 ２ ６ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ １ ７
【 訂 正 方 法 】 変 更
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e)　

蒸 発 さ せ



【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ １ １ ７ 】
　 こ 、 実 施 例 １ か ら １ ８ の 各 表 題 化 合 物 を Ｐ ２ Ｘ ７ 受 容 体 で の ア ン タ ゴ ニ ス ト 活
性 試 験 し た 。 し た が っ て 、 該 試 験 は ９ ６ ウ エ ル 平 底 マ イ ク ロ タ イ タ ー プ レ ー ト 中
で 行 わ れ 、 該 ウ エ ル は 、 １ ０ － ４ Ｍ エ チ ジ ウ ム ブ ロ マ イ ド を 含 む ２ ０ ０ μ lの Ｔ Ｈ Ｐ － １
細 胞 (２ ． ５ ｘ １ ０ ６ 細 胞 ／ ml)懸 濁 液 、 １ ０ － ５ Ｍ bbATPを 含 む ２ ５ μ lの 高 濃 度 カ リ ウ ム
緩 衝 液 、 お よ び ３ ｘ １ ０ － ５ Ｍ 試 験 化 合 物 を 含 む ２ ５ μ lの 高 濃 度 カ リ ウ ム 緩 衝 液 か ら な
る ２ ５ ０ μ lの 試 験 溶 液 で 満 た し た 。 該 プ レ ー ト を 、 プ ラ ス チ ッ ク シ ー ト で 覆 い 、 ３ ７ ℃
で １ 時 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し た 。 次 い で 、 プ レ ー ト を Perkin-Elmer蛍 光 プ レ ー ト リ ー ダ ー 、
励 光 ５ ２ ０ ｎ ｍ 、 放 出 ５ ９ ５ ｎ ｍ 、 ス リ ッ ト 幅 ： 励 起 １ ５ ｎ ｍ 、 発 光 ２ ０ ｎ ｍ で 読 み 取 っ
た 。 比 較 の 目 的 の た め 、 bbATP(Ｐ ２ Ｘ ７ 受 容 体 ア ゴ ニ ス ト )お よ び ピ リ ド キ サ ー ル ５ － リ
ン 酸 エ ス テ ル (Ｐ ２ Ｘ ７ 受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト )を 対 照 別 々 使 用 た 。 得 ら
れ た 結 果 か ら テ ス ト 化 合 物 の ｐ Ｉ Ｃ ５ ０ を 計 算 し 、 こ の 数 値 は bbATPア ゴ ニ ス ト 活 性
を ５ ０ ％ 減 少 さ せ る の に 必 要 な テ ス ト 化 合 物 濃 度 の 負 の 対 数 で あ る 。 実 施 例 １ か ら １ ８ ま
で の 各 化 合 物 は 、 ア ン タ ゴ ニ ス ト 活 性 を 示 し 、 ｐ Ｉ Ｃ ５ ０ ＞ ４ ． ５ ０ を 有 す る 。
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