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【公報種別】特許法第１７条の２の規定による補正の掲載
【部門区分】第３部門第２区分
【発行日】平成30年3月1日(2018.3.1)

【公開番号】特開2018-8959(P2018-8959A)
【公開日】平成30年1月18日(2018.1.18)
【年通号数】公開・登録公報2018-002
【出願番号】特願2017-135083(P2017-135083)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 498/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/553    (2006.01)
   Ｃ０７Ｂ  61/00     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ  498/04     １１６　
   Ａ６１Ｐ   35/00     　　　　
   Ａ６１Ｐ   43/00     １０５　
   Ａ６１Ｋ   31/553    　　　　
   Ａ６１Ｐ   43/00     １１１　
   Ｃ０７Ｂ   61/00     ３００　

【手続補正書】
【提出日】平成30年1月5日(2018.1.5)
【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】
　構造：

３３を有する化合物。
【請求項２】
　構造：
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Ｉ
を有する（２－（４－（２－（１－イソプロピル－３－メチル－１Ｈ－１，２，４－トリ
アゾール－５－イル）－５，６－ジヒドロベンゾ［ｆ］イミダゾ［１，２－ｄ］［１，４
］オキサゼピン－９－イル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル）－２－メチルプロパンアミ
ドＩ、並びにその立体異性体、幾何異性体、互変異性体及び薬学的に許容される塩の調製
方法であって、
　（ａ）ＩＶと４，４，４’，４’，５，５，５’，５’－オクタメチル－２，２’－ビ
（１，３，２－ジオキサボロラン）とを反応させて２２を形成すること

；
　（ｂ）２２、パラジウム触媒、及びＩＩＩを反応させて２３を形成すること

；
　（ｃ）２３を、水性塩基性試薬と反応させてＩＩを形成すること
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；並びに
　（ｄ）ＩＩを、アシル活性剤と、次いでアンモニアと反応させてＩを得ること
を含み、
ＩＩＩが、
　（ａ）Ｖを２－ヒドロキシエチル化試薬と反応させて１４を形成すること

　（ｂ）１４を水性塩基性試薬と反応させてＶを形成すること
により調製される、方法。
【請求項３】
　構造：

Ｉ
を有する（２－（４－（２－（１－イソプロピル－３－メチル－１Ｈ－１，２，４－トリ
アゾール－５－イル）－５，６－ジヒドロベンゾ［ｆ］イミダゾ［１，２－ｄ］［１，４
］オキサゼピン－９－イル）－１Ｈ－ピラゾール－１－イル）－２－メチルプロパンアミ
ドＩ、並びにその立体異性体、幾何異性体、互変異性体及び薬学的に許容される塩の調製
方法であって、
　（ａ）ＩＶと４，４，４’，４’，５，５，５’，５’－オクタメチル－２，２’－ビ
（１，３，２－ジオキサボロラン）とを反応させて２２を形成すること
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；
　（ｂ）２２、パラジウム触媒、及びＩＩＩを反応させて２３を形成すること

；
　（ｃ）２３を、水性塩基性試薬と反応させてＩＩを形成すること

；並びに
　（ｄ）ＩＩを、アシル活性剤と、次いでアンモニアと反応させてＩを得ること
を含み、
　ＩＩＩが、
　（ａ）２８をアセトアミジンと反応させて２９を形成すること
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　（ｂ）２９をイソプロピル　ヒドラジン及び酸性試薬と反応させてＩＩＩを形成するこ
と
により調製される、方法。
【請求項４】
　ＩＶが、１７：

を臭素化試薬と反応させることにより調製される、請求項２又は３に記載の方法。
【請求項５】
　パラジウム触媒が、ＰｄＣｌ２（ＰＰｈ３）２、Ｐｄ（ｔ－Ｂｕ）３、ＰｄＣｌ２　ｄ
ｐｐｆ　ＣＨ２Ｃｌ２、Ｐｄ（ＰＰｈ３）４、Ｐｄ（ＯＡｃ）／ＰＰｈ３、Ｃｌ２Ｐｄ［
（Ｐｅｔ３）］２、Ｐｄ（ＤＩＰＨＯＳ）２、Ｃｌ２Ｐｄ（Ｂｉｐｙ）、［ＰｄＣｌ（Ｐ
ｈ２ＰＣＨ２ＰＰｈ２）］２、Ｃｌ２Ｐｄ［Ｐ（ｏ－ｔｏｌ）３］２、Ｐｄ２（ｄｂａ）

３／Ｐ（ｏ－ｔｏｌ）３、Ｐｄ２（ｄｂａ）／Ｐ（ｆｕｒｙｌ）３、Ｃｌ２Ｐｄ［Ｐ（ｆ
ｕｒｙｌ）３］２、Ｃｌ２Ｐｄ（ＰＭｅＰｈ２）２、Ｃｌ２Ｐｄ［Ｐ（４－Ｆ－Ｐｈ）３

］２、Ｃｌ２Ｐｄ［Ｐ（Ｃ６Ｆ６）３］２、Ｃｌ２Ｐｄ［Ｐ（２－ＣＯＯＨ－Ｐｈ）（Ｐ
ｈ）２］２、Ｃｌ２Ｐｄ［Ｐ（４－ＣＯＯＨ－Ｐｈ）（Ｐｈ）２］２、並びにカプセル化
された触媒Ｐｄ　ＥｎＣａｔＴＭ　３０、Ｐｄ　ＥｎＣａｔＴＭ　ＴＰＰ３０、及びＰｄ
（ＩＩ）ＥｎＣａｔＴＭ　ＢＩＮＡＰ３０から選択される、請求項２から４のいずれか一
項に記載の方法。
【請求項６】
　パラジウムが、固体の吸着性パラジウム消去剤によって除去される、請求項２から５の
いずれか一項に記載の方法。
【請求項７】
　固体の吸着性パラジウム消去剤が、シリカゲル、孔制御ガラス、及び低度架橋ポリスチ
レンから選択される、請求項６に記載の方法。
【請求項８】
　２８が、
　３３：



(6) JP 2018-8959 A5 2018.3.1

３３
を以下の化合物：

［上式中、Ｘはハロであり、ＲはＨまたはアルキルである］
と反応させることにより調製される、請求項３に記載の方法。
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