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【 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 (1)の 化 合 物 及 び 該 化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ っ て 、
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 Ｒ は 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 基 、 Ｃ 2 - 6 ア ル ケ ニ ル 基 、 Ｃ 2 - 6 ア ル キ ニ ル 基 、 Ｃ 1 - 6 ア ル コ キ シ 基
、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 基 、 ア リ ー ル 基 、 Ｃ 1 - 6 ア シ ル 基 、 カ ル ボ ン 酸 、 カ ル ボ ン 酸 エ ス テ ル
、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 メ ル カ プ ト 基 、 ポ リ カ ー ボ び ｐ -ア ロ イ ル -Ｌ -グ ル タ ミ ン 酸 塩 の
中 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る １ 種 又 は ２ 種 以 上 の 置 換 基 と 選 択 的 に 置 換 さ れ た ア リ ー ル 環 又
は ア ル キ ル ア リ ー ル 環 で あ り 、
　 Ｚ は 、 Ｓ 、 Ｓ ｅ 、 Ｏ 、 Ｎ Ｈ 、 Ｃ Ｈ 2 で あ り 、
　 Ｒ 1 は 、 Ｈ で あ る か 、 又 は 、 ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 又 は ア ミ ン 基 の う ち の 少 な く
と も １ 種 と 選 択 的 に 置 換 さ れ 、 炭 素 数 が 約 ６ 以 下 の 直 鎖 、 分 岐 鎖 又 は 環 状 の ア ル キ ル 基 で
あ

、 化 合 物 及 び 該 化
合 物 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Ｚ は Ｓ で あ る 請 求 項 １ の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Ｒ は 置 換 ア リ ー ル 又 は 非 置 換 ア リ ー ル で あ る 請 求 項 ２ の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Ｒ は ナ フ チ ル で あ る 請 求 項 ３ の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 Ｒ は 、 2,5-ジ メ チ オ キ シ フ ェ ニ ル で あ る 請 求 項 ３ の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 病 気 を 治 療 す る た め の 薬 剤 で あ っ て 、 請 求 項 １ 乃 至 ５ の 何 れ か に 規 定 さ れ る 化 合 物 を 有
効 量 含 有 し 、 ジ ヒ ド ロ 葉 酸 還 元 酵 素 及 び ／ 又 は チ ミ ジ ル 酸 シ ン タ ー ゼ を 阻 害 す る 作 用 を 有
す る 薬 剤 。
【 請 求 項 ７ 】
　 病 気 は 癌 で あ る 請 求 項 ６ に 規 定 さ れ る 薬 剤 。
【 請 求 項 ８ 】
　 病 気 は 、 ニ ュ ー モ シ ス テ ィ ス ・ カ リ ニ 、 ト キ ソ プ ラ ズ マ ・ ゴ ン デ ィ 、 マ イ コ バ ク テ リ ウ
ム ・ ツ ベ ル ク ロ ー シ ス 及 び マ イ ク ロ バ ク テ リ ウ ム ・ ア ビ ウ ム に よ っ て 引 き 起 こ さ れ る 感 染
症 か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る 請 求 項 ６ に 規 定 さ れ る 薬 剤 。
【 請 求 項 ９ 】
　 請 求 項 １ 乃 至 ５ に 規 定 さ れ る 何 れ か の 化 合 物 は 、 適 当 な 薬 学 的 担 体 の 中 に 含 ま れ て い る
請 求 項 ６ 乃 至 ８ の 何 れ か に 規 定 さ れ る 薬 剤 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 薬 学 的 担 体 は 、 生 理 的 食 塩 水 及 び 注 射 用 ５ ％ デ キ ス ト ロ ー ス か ら 成 る 群 か ら 選 択 さ れ る
請 求 項 ９ に 規 定 さ れ る 薬 剤 。
【 請 求 項 １ １ 】
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り 、 Ｚ が Ｓ 又 は Ｓ ｅ の 場 合 、 Ｒ は ｐ -ア ロ イ ル -Ｌ -グ ル タ ミ ン 酸 塩 で は な く ； Ｒ 1 が Ｈ で
、 Ｚ が Ｃ Ｈ 2 の と き 、 Ｒ は 3,4,5ト リ メ ト キ シ フ ェ ニ ル 基 で は な く ； Ｒ 1 が Ｈ 、 Ｚ ＝ Ｃ Ｈ 2 及
び Ｒ が ２ 基 置 換 の ア リ ー ル 環 の と き 、 置 換 は パ ラ 位 及 び メ タ 位 で あ り 、 一 方 の 置 換 基 が メ
ト キ シ 基 の 場 合 、 他 方 の 置 換 基 は メ チ ル 基 、 Ｃ Ｈ 2 (Ｃ Ｈ 3 ) 2 基 、 Ｏ Ｃ 6 Ｈ 5 基 、 Ｃ ｌ 又 は Ｆ
で は な く ； Ｒ 1 が Ｈ で 、 Ｚ ＝ Ｃ Ｈ 2 の と き 、 Ｒ は 非 置 換 フ ェ ニ ル 基 で な い



　 チ ア ピ リ ミ ジ ン 化 合 物 を 合 成 す る 方 法 で あ っ て 、
ａ ） 2,4-ジ ア ミ ノ -6-オ キ ソ ピ リ ミ ジ ン を イ オ ウ 含 有 硫 置 換 基 と 混 合 す る 工 程 、
ｂ ） 工 程 ａ )の 混 合 物 を 還 流 す る 工 程 、
ｃ ） 工 程 ｂ )の 還 流 混 合 物 に ヨ ウ 素 を 加 え る 工 程 、
ｄ ） 工 程 ｃ )の 混 合 物 を 還 流 す る 工 程 、
ｅ ） 工 程 ｄ )の 混 合 物 を 冷 却 す る 工 程 、 及 び
ｆ ） 冷 却 時 に 生 成 す る 析 出 物 を 除 去 す る 工 程 を 含 ん で お り 、
2,4-ジ ア ミ ノ -6-オ キ ソ ピ リ ミ ジ ン と イ オ ウ 含 有 置 換 基 の モ ル 比 は 、 約 １ ： １ 乃 至 １ ： ３
で あ り 、 2,4-ジ ア ミ ノ -6-オ キ ソ ピ リ ミ ジ ン と ヨ ウ 素 の モ ル 比 は 、 約 １ ： ２ 乃 至 １ ： ４ で
あ る 方 法 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 イ オ ウ 含 有 置 換 基 は 溶 媒 の 中 に 含 ま れ る 請 求 項 １ １ の 方 法 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 工 程 ｆ ） で 回 収 さ れ た 析 出 物 は 、 酢 酸 エ チ ル 、 エ タ ノ ー ル 及 び エ チ ル エ ー テ ル で さ ら に
洗 浄 さ れ る 請 求 項 １ １ の 方 法 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 洗 浄 し た 析 出 物 を 溶 媒 と さ ら に 混 合 し 、 少 な く と も ２ 分 間 還 流 し 、 冷 却 し 、 冷 却 時 に 生
成 す る 析 出 物 を 除 去 す る 請 求 項 １ ３ の 方 法 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 式 (1)の 化 合 物 を 合 成 す る 方 法 で あ っ て 、
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 式 (1)中 、 Ｒ は 、 Ｃ 1 - 6 ア ル キ ル 基 、 Ｃ 2 - 6 ア ル ケ ニ ル 基 、 Ｃ 2 - 6 ア ル キ ニ ル 基 、 Ｃ 1 - 6 ア
ル コ キ シ 基 、 ハ ロ ゲ ン 、 ニ ト ロ 基 、 ア リ ー ル 基 、 Ｃ 1 - 6 ア シ ル 基 、 カ ル ボ ン 酸 、 カ ル ボ ン
酸 エ ス テ ル 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 、 メ ル カ プ ト び ｐ -ア ロ イ ル -Ｌ -グ ル タ ミ ン 酸 塩 か ら 独
立 し て 選 択 さ れ る １ 種 又 は ２ 種 以 上 の 置 換 基 で 選 択 的 に 置 換 さ れ た ア リ ー ル 環 又 は ア ル キ
ル ア リ ー ル 環 で あ り 、
　 Ｚ は 、 Ｏ 又 は Ｎ Ｈ で あ り 、
　 Ｒ 1 は 、 Ｈ で あ る か 、 又 は ハ ロ ゲ ン 基 、 ヒ ド ロ キ シ ル 基 又 は ア ミ ン 基 の う ち の 少 な く と
も １ 種 と 選 択 的 に 置 換 さ れ 、 炭 素 数 が 約 ６ 以 下 の 直 鎖 、 分 岐 鎖 又 は 環 状 ア ル キ ル 基 で あ り
、
　 ａ ） 2,4-ジ ア ミ ノ -6-オ キ ソ ピ リ ミ ジ ン を Ｅ ｔ Ｓ Ｈ と 共 に 還 流 す る 工 程 、
　 ｂ ） 工 程 ａ )の 混 合 物 に ヨ ウ 素 を 加 え る 工 程 、
　 ｃ ） 工 程 ｂ )の 混 合 物 を 還 流 す る 工 程 、
　 ｄ ） 工 程 ｃ )の 還 流 混 合 物 を 冷 却 す る 工 程 、
　 ｅ ） 工 程 ｄ )で 生 じ た 生 成 物 を 集 め る 工 程 、
　 ｆ ） 工 程 ｅ )の 生 成 物 を オ キ ソ ン と 混 合 す る 工 程 、 及 び
　 ｇ ） 工 程 ｆ )の 生 成 物 を Ｈ -Ｚ -Ｒ と 混 合 す る 工 程 を 含 ん で お り 、 Ｚ 及 び Ｒ は 上 記 の 通 り
で あ る 方 法 。
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