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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25年5月2日(2013.5.2)

【公表番号】特表2012-524769(P2012-524769A)
【公表日】平成24年10月18日(2012.10.18)
【年通号数】公開・登録公報2012-042
【出願番号】特願2012-506579(P2012-506579)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 401/12     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 211/46     (2006.01)
   Ｃ０７Ｃ 257/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/506    (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 401/12    ＣＳＰ　
   Ｃ０７Ｄ 211/46    　　　　
   Ｃ０７Ｃ 257/12    　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/506   　　　　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １１１　

【手続補正書】
【提出日】平成25年3月13日(2013.3.13)
【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】
　４－（３－クロロ－２－フルオロアニリノ）－７－メトキシ－６－｛［１－（Ｎ－メチ
ルカルバモイルメチル）ピペリジン－４－イル］オキシ｝キナゾリンまたはその塩の製造
方法であって：
（ａ）式（ＩＩ）の化合物：
【化１】

を適切な酸の存在下で３－クロロ－２－フルオロアニリンと反応させること；または
（ｂ）式（ＩＩＩ）の化合物：
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【化２】

を適切な酸の存在下で式（ＸＩ）または式（ＸＩＩ）の化合物：
【化３】

と反応させること；
を含む方法。
【請求項２】
　酸が酢酸、ブタン二酸、フマル酸またはプロパン酸である、請求項１に記載の方法。
【請求項３】
　式（ＩＩ）の化合物が、式（ＩＩＩ）の化合物：

【化４】

をＮ，Ｎ－ジメチルホルムアミドジメチルアセタールと反応させることを含む方法により
製造される、請求項１に記載の方法。
【請求項４】
　式（ＩＩＩ）の化合物が、式（ＩＶ）の化合物：
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【化５】

の還元を含む方法により製造される、請求項１または３に記載の方法。
【請求項５】
　式（ＩＶ）の化合物が、式（Ｖ）の化合物：
【化６】

のニトロ化を含む方法により製造される、請求項４に記載の方法。
【請求項６】
　式（Ｖ）の化合物が、式（ＶＩ）の化合物：
【化７】

を式（ＶＩＩ）の化合物：
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【化８】

（式中、Ｌｇ１は適切な脱離基である）と反応させることを含む方法により製造される、
請求項５に記載の方法。
【請求項７】
　式（ＶＩ）の化合物が、式（ＶＩＩＩ）の化合物：
【化９】

（式中、Ｐｇ１は適切なアミノ保護基である）の脱保護を含む方法により製造される、請
求項６に記載の方法。
【請求項８】
　式（ＶＩＩＩ）の化合物が、式（Ｘ）の化合物：

【化１０】

を式（ＩＸ）の化合物：
【化１１】

（式中、Ｌｇ２は適切な脱離基であり、Ｐｇ１は適切なアミノ保護基である）と反応させ
ることを含む方法により製造される、請求項７に記載の方法。
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【請求項９】
　式（ＸＩＩＩ）の化合物またはその塩：
【化１２】

（式中、Ｒ１は、Ｈ、－ＮＨ２、－ＮＯ２、または
【化１３】

であり；
　Ｒ２は、Ｈ、Ｎ－メチルカルバモイルメチル、またはＰｇ１であり；
　Ｐｇ１は、アミノ保護基であり；
　ただし、Ｒ２がＨまたはアミノ保護基である場合はＲ１はＨである）。
【請求項１０】
　式（ＩＩ）、（ＩＩＩ）、（ＩＶ）、（Ｖ）、（ＶＩ）および（ＶＩＩＩ）のいずれか
の化合物から選択される、請求項９に記載の化合物：
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【化１４】

【請求項１１】
　式（ＩＩ）、（ＩＩＩ）、（ＩＶ）、（Ｖ）、（ＶＩ）および（ＶＩＩＩ）のいずれか
の化合物の塩から選択される、請求項９に記載の化合物の塩：
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【化１５】

【請求項１２】
　式（ＸＩ）、式（ＸＩＩ）またはその塩から選択される化合物：
【化１６】

【請求項１３】
　請求項１～８のいずれか１項に記載の方法により製造される化合物、または請求項９～
～１２のいずれか１項に記載の化合物もしくはその塩を投与することを含む、治療方法。
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