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【 補 正 対 象 項 目 名 】 請 求 項 １
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 請 求 項 １ 】
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
式 中 、
Ｄ は 存 在 し な い か 、 ま た は
飽 和 ま た は 完 全 に も し く は 部 分 的 に 不 飽 和 の ３ ～ ４ 員 ア ル キ レ ン 鎖 で あ っ て 、 １ ～ ３ 個 の
炭 素 原 子 が Ｎ に よ り 置 き 換 え ら れ て い て も よ く 、 お よ び ／ ま た は １ ま た は ２ 個 の 炭 素 原 子
が １ ま た は ２ 個 の Ｏ 原 子 お よ び ／ ま た は １ ま た は ２ 個 の Ｓ 原 子 で 置 き 換 え ら れ て い て も よ
く 、 た だ し 、 最 も 多 く て 炭 素 原 子 は ３ 個 ま で 置 き 換 え ら れ る も の で あ り 、 加 え て 、 ア ル キ
レ ン 鎖 お よ び ／ ま た は 存 在 す る 場 合 に は 窒 素 は 、 Ｈ ａ ｌ 、 Ａ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ａ
ｒ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｈ ｅ ｔ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｏ Ｒ ２ 、
Ｎ （ Ｒ ２ ） ２ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｎ 、 Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ２ 、 Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ２ ） ２ 、 Ｎ Ｒ ２ Ｃ Ｏ Ａ 、 Ｎ Ｒ ２ Ｓ
Ｏ ２ Ａ 、 Ｃ Ｏ Ｒ ２ 、 Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ２ お よ び ／ ま た は Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ａ に よ り 単 置 換 、 二 置 換 ま た
は 三 置 換 さ れ て い て も よ く 、 さ ら に ま た ア ル キ レ ン 鎖 中 の １ つ の Ｃ Ｈ ２ 基 は Ｃ ＝ Ｏ 基 に よ
り 置 き 換 え ら れ て い て も 良 く 、
Ｍ は 、 フ ェ ニ ル 環 ま た は １ ～ ２ 個 の Ｎ 、 Ｏ お よ び ／ ま た は Ｓ 原 子 を 含 ん で い て も 良 い 芳 香
族 複 素 環 式 基 で あ り 、
Ｒ １ は 、 Ｈ 、 Ｈ ａ ｌ 、 Ａ 、 Ｏ Ｒ ２ 、 Ｎ （ Ｒ ２ ） ２ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｎ 、 Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ２ 、 Ｃ Ｏ Ｎ （
Ｒ ２ ） ２ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ａ ｒ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｈ ｅ ｔ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３

） ２ ］ ｎ － シ ク ロ ア ル キ ル 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 、 ま た は 無 置 換 ま た は
Ｃ （ ＝ Ｏ ） Ｒ ３ 、 Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ３ 、 Ｏ Ｒ ３ も し く は 慣 用 の ア ミ ノ 保 護 基 に よ り 単 置 換 さ れ て い
る － Ｃ （ ＝ Ｎ Ｈ ） － Ｎ Ｈ ２ 、 あ る い は
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
で あ り 、
Ｒ ２ は 、 Ｈ 、 Ａ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ａ ｒ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｈ ｅ ｔ 、 － ［ Ｃ
（ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － シ ク ロ ア ル キ ル 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 、 ま た は － ［ Ｃ
（ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｏ Ｒ ３ で あ り 、
Ｒ ２ ’ は 、 Ｈ 、 Ａ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ａ ｒ ’ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｈ ｅ ｔ ’ 、
－ ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － シ ク ロ ア ル キ ル 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 、 ま た は
－ ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｏ Ｒ ３ で あ り 、
Ｒ ２ ’ ’ は 、 Ｈ 、 Ａ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ａ ｒ ’ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － シ ク ロ ア
ル キ ル 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 、 ま た は － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｏ Ｒ ３ で
あ り 、
Ｒ ３ は 、 Ｈ ま た は Ａ で あ り 、
Ｗ は 、 － Ｃ （ Ｒ ２ ） ２ － 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ２ ） ２ ］ ２ － 、 － Ｏ Ｃ （ Ｒ ２ ） ２ － 、 － Ｎ Ｒ ２ Ｃ （
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Ｒ ２ ） ２ － 、 － Ｎ Ｒ ２ Ｃ Ｏ － ま た は － Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ２ － で あ り 、
Ｘ は 、 Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ２ 、 Ｃ Ｏ Ｎ Ｒ ２ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ 、 － Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ Ｎ Ｒ ２ 、 － Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ Ｎ
Ｒ ２ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ 、 － Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ Ｏ － ま た は － Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ Ｏ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ － で あ り 、
Ｙ は 、 ア ル キ レ ン 、 シ ク ロ ア ル キ レ ン 、 Ｈ ｅ ｔ － ジ イ ル ま た は Ａ ｒ － ジ イ ル で あ り 、
Ｔ は 、 単 環 ま た は 二 環 の 、 飽 和 、 不 飽 和 も し く は 芳 香 族 炭 素 環 状 ま た は １ ～ ４ 個 の Ｎ 、 Ｏ
お よ び ／ ま た は Ｓ 原 子 を 有 す る 複 素 環 式 基 で あ っ て 、 ＝ Ｓ 、 ＝ Ｎ Ｒ ２ 、 ＝ Ｎ Ｏ Ｒ ２ 、 ＝ Ｎ
Ｃ Ｏ Ｒ ２ 、 ＝ Ｎ Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ２ ま た は ＝ Ｎ Ｏ Ｃ Ｏ Ｒ ２ に よ り 単 置 換 ま た は 二 置 換 さ れ て お り 、
さ ら に Ｈ ａ ｌ 、 Ａ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ａ ｒ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｈ ｅ ｔ 、 － ［
Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｏ Ｒ ３ 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｎ 、 Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ２

、 Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ２ ） ２ 、 Ｎ Ｒ ２ Ｃ Ｏ Ａ 、 Ｎ Ｒ ２ Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ２ ） ２ 、 Ｎ Ｒ ２ Ｓ Ｏ ２ Ａ 、 Ｃ Ｏ Ｒ
２ 、 Ｓ Ｏ ２ Ｎ Ｒ ２ お よ び ／ ま た は Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ａ に よ り 単 置 換 、 二 置 換 ま た は 三 置 換 さ れ て
い て も よ く 、
Ａ は 、 非 分 枝 状 ま た は 分 枝 状 の １ ～ １ ０ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る ア ル キ ル で あ っ て 、 １ ま た
は ２ 個 の Ｃ Ｈ ２ 基 が Ｏ ま た は Ｓ 原 子 お よ び ／ ま た は － Ｃ Ｈ ＝ Ｃ Ｈ － 基 に よ り 置 き 換 え ら れ
て い て も よ く 、 お よ び ／ ま た は 加 え て １ ～ ７ 個 の Ｈ 原 子 が Ｆ に よ り 置 き 換 え ら れ て い て も
よ く 、
Ａ ｒ は 、 フ ェ ニ ル 、 ナ フ チ ル ま た は ビ フ ェ ニ ル で あ っ て 、 そ れ ぞ れ 無 置 換 ま た は Ｈ ａ ｌ 、
Ａ 、 Ｏ Ｒ ３ 、 Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｎ 、 Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ３ 、 Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 、 Ｎ Ｒ ３ Ｃ Ｏ
Ａ 、 Ｎ Ｒ ３ Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 、 Ｎ Ｒ ３ Ｓ Ｏ ２ Ａ 、 Ｃ Ｏ Ｒ ３ 、 Ｓ Ｏ ２ Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 、 Ｓ （ Ｏ
） ｍ Ａ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ２ ’ ま た は － Ｏ － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ o － Ｃ Ｏ Ｏ
Ｒ ２ ’ に よ り 単 置 換 、 二 置 換 も し く は 三 置 換 さ れ て お り 、
Ａ ｒ ’ は 、 フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル で あ っ て 、 そ れ ぞ れ 無 置 換 ま た は Ｈ ａ ｌ も し く は Ａ に
よ り 単 置 換 も し く は 二 置 換 さ れ て お り 、
Ｈ ｅ ｔ は 、 １ ～ ４ 個 の Ｎ 、 Ｏ お よ び ／ ま た は Ｓ 原 子 を 有 す る 、 単 環 式 ま た は 二 環 式 、 飽 和
、 不 飽 和 ま た は 芳 香 族 複 素 環 式 基 で あ り 、 無 置 換 ま た は 、 カ ル ボ ニ ル 酸 素 、 ＝ Ｓ 、

、 Ｈ ａ ｌ 、 Ａ 、 － [Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ａ ｒ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｈ ｅ ｔ １ 、 － ［
Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － シ ク ロ ア ル キ ル 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｏ Ｒ ２ ’ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ）

２ ］ ｎ － Ｎ （ Ｒ ２ ’ ） ２ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｎ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ２ ’ 、 － ［ Ｃ
（ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ２ ’ ） ２ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｎ Ｒ ２ ’ Ｃ Ｏ Ａ 、 Ｎ Ｒ ２

’ Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ２ ’ ） ２ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｎ Ｒ ２ ’ Ｓ Ｏ ２ Ａ 、 Ｃ Ｏ Ｒ ２ ’ 、
お よ び ／ ま た は Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ａ に よ り 単 置 換 、 二 置 換 も し く は 三 置 換 さ れ て

い て も よ く 、
Ｈ ｅ ｔ １ は 、 １ ま た は ２ 個 の Ｎ 、 Ｏ お よ び ／ ま た は Ｓ 原 子 を 有 す る 単 環 式 ま た は 二 環 式 、
飽 和 、 不 飽 和 ま た は 芳 香 族 複 素 環 式 基 で あ り 、 無 置 換 ま た は 、 カ ル ボ ニ ル 酸 素 、 ＝ Ｓ 、

、 Ｈ ａ ｌ 、 Ａ 、 Ｏ Ｒ ２ ” 、 Ｎ （ Ｒ ２ ” ） ２ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｎ 、 Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ２ ” 、 Ｃ Ｏ Ｎ
（ Ｒ ２ ” ） ２ 、 Ｎ Ｒ ２ ” Ｃ Ｏ Ａ 、 Ｎ Ｒ ２ ” Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ２ ” ） ２ 、 Ｎ Ｒ ２ ” Ｓ Ｏ ２ Ａ 、 Ｃ Ｏ
Ｒ ２ ” 、 お よ び ／ ま た は Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ａ に よ り 単 置 換 も し く は 二 置 換
さ れ て い て も よ く 、
Ｈ ａ ｌ は 、 Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｂ ｒ ま た は Ｉ で あ り 、
ｎ は 、 ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
ｍ は 、 ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
ｏ は 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ る 、
で 表 さ れ る 化 合 物 お よ び 薬 学 上 使 用 可 能 な 誘 導 体 、 溶 媒 和 物 、 お よ び 全 て の 比 で の そ れ ら
の 混 合 物 を 含 む そ れ ら の 立 体 異 性 体 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ０ ５
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ０ ５ 】
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Ａ ｒ ’ は 、 フ ェ ニ ル ま た は ベ ン ジ ル で あ っ て 、 そ れ ぞ れ 無 置 換 ま た は Ｈ ａ ｌ に
よ り 単 置 換 も し く は 二 置 換 さ れ て お り 、
Ｈ ｅ ｔ は 、 １ ～ ４ 個 の Ｎ 、 Ｏ お よ び ／ ま た は Ｓ 原 子 を 有 す る 、 単 環 式 ま た は 二 環 式 、 飽 和
、 不 飽 和 ま た は 芳 香 族 複 素 環 式 基 で あ り 、 無 置 換 ま た は 、 カ ル ボ ニ ル 酸 素 、 ＝ Ｓ 、

、 Ｈ ａ ｌ 、 Ａ 、 － [Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ａ ｒ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｈ ｅ ｔ １ 、 － ［
Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － シ ク ロ ア ル キ ル 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｏ Ｒ ２ ’ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ）

２ ］ ｎ － Ｎ （ Ｒ ２ ’ ） ２ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｎ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ２ ’ 、 － ［ Ｃ
（ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ２ ’ ） ２ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｎ Ｒ ２ ’ Ｃ Ｏ Ａ 、 Ｎ Ｒ ２

’ Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ２ ’ ） ２ 、 － ［ Ｃ （ Ｒ ３ ） ２ ］ ｎ － Ｎ Ｒ ２ ’ Ｓ Ｏ ２ Ａ 、 Ｃ Ｏ Ｒ ２ ’ 、
お よ び ／ ま た は Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ａ に よ り 単 置 換 、 二 置 換 も し く は 三 置 換 さ れ て

い て も よ く 、
Ｈ ｅ ｔ １ は 、 １ ま た は ２ 個 の Ｎ 、 Ｏ お よ び ／ ま た は Ｓ 原 子 を 有 す る 単 環 式 ま た は 二 環 式 、
飽 和 、 不 飽 和 ま た は 芳 香 族 複 素 環 式 基 で あ り 、 無 置 換 ま た は 、 カ ル ボ ニ ル 酸 素 、 ＝ Ｓ 、

、 Ｈ ａ ｌ 、 Ａ 、 Ｏ Ｒ ２ ” 、 Ｎ （ Ｒ ２ ” ） ２ 、 Ｎ Ｏ ２ 、 Ｃ Ｎ 、 Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ２ ” 、 Ｃ Ｏ Ｎ
（ Ｒ ２ ” ） ２ 、 Ｎ Ｒ ２ ” Ｃ Ｏ Ａ 、 Ｎ Ｒ ２ ” Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ２ ” ） ２ 、 Ｎ Ｒ ２ ” Ｓ Ｏ ２ Ａ 、 Ｃ Ｏ
Ｒ ２ ” 、 お よ び ／ ま た は Ｓ （ Ｏ ） ｍ Ａ に よ り 単 置 換 も し く は 二 置 換
さ れ て い て も よ く 、
Ｈ ａ ｌ は 、 Ｆ 、 Ｃ ｌ 、 Ｂ ｒ ま た は Ｉ で あ り 、
ｎ は 、 ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
ｍ は 、 ０ 、 １ ま た は ２ で あ り 、
ｏ は 、 １ 、 ２ ま た は ３ で あ る 、
で 表 さ れ る 化 合 物 お よ び 薬 学 上 使 用 可 能 な 誘 導 体 、 溶 媒 和 物 、 お よ び 全 て の 比 で の そ れ ら
の 混 合 物 を 含 む そ れ ら の 立 体 異 性 体 に 関 す る 。
【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ １ ０ ４
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ １ ０ ４ 】
　 ５ ２ ｍ ｇ （ ０ ． ０ ７ ｍ ｍ ｏ ｌ ） の （ Ｒ ， Ｓ ） － １ － （ ４ － ｛ ２ － ［ ３ － （ tert-ブ ト キ
シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ メ チ ル ） フ ェ ニ ル ア ミ ノ ］ － ２ － （ ２ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル ） ア セ チ ル ア
ミ ノ ｝ ２ － メ チ ル フ ェ ニ ル ） － ５ － メ チ ル ス ル フ ァ ニ ル － ３ ， ４ － ジ ヒ ド ロ － ２ Ｈ － ピ ロ
リ ウ ム 　 ヨ ウ 化 物 を １ ０ ｍ ｌ エ タ ノ ー ル （ ケ ト ン フ リ ー ） に 溶 解 し 、 ０ ． ０ ４ ｍ ｌ （ ０ ．
３ ６ ｍ ｍ ｏ ｌ ） の Ｎ 、 Ｎ － ジ メ チ ル エ チ レ ン ジ ア ミ ン を 添 加 し 、 混 合 物 を 沸 騰 ま で 加 熱 す
る 。 ２ 時 間 後 、 混 合 物 を 蒸 発 乾 燥 さ せ 、 残 渣 を １ ０ ０ ｍ ｌ 酢 酸 エ チ ル に 溶 解 さ せ 、 ３ ０ ｍ
ｌ の 飽 和 Ｎ ａ Ｈ Ｃ Ｏ ３ 溶 液 で そ れ ぞ れ ２ 回 洗 浄 す る 。 で 乾 燥 し 、 蒸 留 に よ り
溶 媒 を 除 去 し 、 ６ ６ ｍ ｇ の tert-ブ チ ル ｛ ３ － ［ （ （ ２ － ク ロ ロ フ ェ ニ ル ） － ｛ ４ － ［ ２
－ （ ２ － ジ メ チ ル ア ミ ノ エ チ ル イ ミ ノ ） ピ ロ リ ジ ン － １ － イ ル ］ － ３ － メ チ ル フ ェ ニ ル カ
ル バ モ イ ル ｝ メ チ ル ） ア ミ ノ ） ベ ン ジ ル ］ カ ル バ メ ー ト を 得 る 。 乾 燥 後 、 エ ー テ ル 中 の １
０ ｍ ｌ Ｈ Ｃ ｌ を 添 加 し 、 粗 生 成 物 を 得 る 。 ２ ２ 時 間 後 、 混 合 物 を ろ 過 し 、 ４ １ ｍ ｇ の 生 成
物 ” Ｄ Ａ ” を 得 る 。
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も し く は Ａ

＝ Ｎ Ｒ
３

Ｓ Ｏ ２

Ｎ （ Ｒ ２ ’ ） ２
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