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【 提 出 日 】 平 成 17年 12月 15日 (2005.12.15)
【 手 続 補 正 １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ０ ９
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ０ ９ 】
　 式 (I)の 特 定 の 化 合 物 は 立 体 異 性 体 で 存 在 し 得 る 。 本 発 明 は 式 (I)の 化 合 物 の 全 て の 幾 何
異 性 体 お よ び 光 学 異 性 体 、 な ら び に そ の 混 合 物 を 包 含 す る も の と 理 解 さ れ
る 。 お よ び そ の 混 合 物 も 本 発 明 の 一 態 様 を な す 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ３ ０
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ３ ０ 】
　 R 5 が ク レ ー ム に 定 義 さ れ て い る よ う な 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い ア リ ー ル ま た は ヘ テ
ロ ア リ ー ル 環 で あ る 構 造 (II)ま た は (I)の 化 合 物 は 、 式 (XI)ま た は (VII)（ こ こ で 、 LGは 臭
素 、 塩 素 ま た は ヨ ウ 素 の よ う な 好 適 な 脱 離 基 で あ る ） の 化 合 物 を 取 得 し 、 そ れ を 、 ［ 1,1'
-ビ ス （ ジ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ノ ） フ ェ ロ セ ン ］ パ ラ ジ ウ ム (II)ク ロ リ ド の よ う な パ ラ ジ ウ
ム 触 媒 、 フ ッ 化 セ シ ウ ム 、 酢 酸 ナ ト リ ウ ム ま た は 炭 酸 セ シ ウ ム の よ う な 好 適 な 塩 基 、 お よ
び メ タ ノ ー ル ま た は エ タ ノ ー ル の よ う な 好 適 な 溶 媒 中 で 、 フ ェ ニ ル 酸 の よ う な ア リ
ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 酸 と 反 応 さ せ 、 40～ 80℃ に 加 熱 す る こ と に よ り 製 造 す る
こ と が で き る 。
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【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ９ ５
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ９ ５ 】
実 施 例 ３ １
5-ク ロ ロ -N-[5-シ ア ノ -3-メ ト キ シ -2-ピ ラ ジ ニ ル ]-2-チ オ フ ェ ン ス ル ホ ン ア ミ ド
【 化 ４ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 乾 燥 N,N-ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド (5mL)（ 10分 間 溶 液 に 窒 素 を 通 す こ と で 脱 酸 素 化 し た も
の ） 中 施 例 １ か ら の 生 成 物 (0.1g)、 シ ア ン 化 亜 鉛 (0.02g)お よ び テ ト ラ キ ス (ト リ フ ェ
ニ ル ホ ス フ ィ ン )パ ラ ジ ウ ム (0)(0.015g)を 窒 素 下 、 80℃ で 9時 間 加 熱 し た 後 、 反 応 混 合 物
を 減 圧 下 で 蒸 発 乾 固 さ せ た 。 酢 酸 エ チ ル ／ イ ソ ヘ キ サ ン  1/1で 溶 出 す る シ リ カ で の ク ロ マ
ト グ ラ フ ィ ー に よ り 、 標 題 化 合 物 を 得 た (0.05g)。
m/e  329 (M-1 + ),
1 H NMR (DMSO) δ  8.41 (2H, s), 7.70 (1H, d), 7.25 (1H, d), 3.93 (3H, s).
MP 218-219℃ .
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