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【 手 続 補 正 １ 】
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【 補 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 式 （ Ｉ ） ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　

〔 式 中 、
　 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 、 独 立 し て 、 水 素 又 は 低 級 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ る か ； あ る い は
　 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 環 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 １ 価 の 炭 素 環 又 は １
価 の 炭 素 環 式 芳 香 環 （ こ こ で 、 １ 価 の 炭 素 環 又 は １ 価 の 炭 素 環 式 芳 香 環 は 、 場 合 に よ り ハ
ロ ゲ ン 、 低 級 ア ル キ ル 又 は 低 級 ア ル コ キ シ で 置 換 さ れ て い て も よ い ） を 形 成 し ；
　 Ｘ は 、 Ｏ 、 Ｓ 又 は Ｎ -Ｚ で あ り ；
　 Ｚ は 、 Ｓ Ｏ 2 Ｒ

a 、 Ｎ Ｍ ｅ 2 、 Ｃ Ｏ 2 Ｒ
b 及 び Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ c ） 2 か ら 選 択 さ れ る ア ミ ノ 保 護 基

で あ り ；
　 Ｒ a は 、 低 級 ア ル キ ル 又 は ア リ ー ル で あ り ； そ し て
　 Ｒ b 及 び Ｒ c は 、 低 級 ア ル キ ル で あ る 〕
で 示 さ れ る 化 合 物 の 調 製 方 法 で あ っ て 、
　 式 （ II） ：



【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ 3 は 、 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 又 は ア ラ ル キ ル で あ り 、 そ し て Ｒ 1 、 Ｒ 2 及 び Ｘ
は 、 上 記 と 同 義 で あ る ）
で 示 さ れ る 化 合 物 を 環 化 カ ル ボ ニ ル 化 し 、 式 （ III） ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ 4 は 、 低 級 ア ル キ ル 又 は ア リ ー ル で あ り 、 そ し て Ｒ 1 、 Ｒ 2 及 び Ｘ は 、 上 記 と 同
義 で あ る ）
で 示 さ れ る 化 合 物 を 得 て 、 続 い て 式 （ III） の 化 合 物 を け ん 化 す る こ と を 含 む 調 製 方 法 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Ｘ が 、 Ｎ -Ｚ で あ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Ｚ が 、 Ｓ Ｏ 2 Ｒ

a で あ り 、 Ｒ a が 、 フ ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ ～ ２ い ず れ か 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 環 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 フ ェ ニ ル 環 を 形 成 す
る 、 請 求 項 １ ～ ３ い ず れ か １ 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ５ 】
　 Ｒ 3 が 、 メ チ ル 又 は フ ェ ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ ～ ４ い ず れ か １ 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ６ 】
　 環 化 カ ル ボ ニ ル 化 反 応 を 、 塩 基 、 酸 無 水 物 、 並 び に 遷 移 金 属 化 合 物 及 び リ ガ ン ド を 含 む
触 媒 の 存 在 下 で 実 施 す る 、 請 求 項 １ ～ ５ い ず れ か １ 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ 】
　 遷 移 金 属 化 合 物 が 、 パ ラ ジ ウ ム 塩 で あ る 、 請 求 項 １ ～ ６ い ず れ か １ 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ 】
　 遷 移 金 属 化 合 物 が 、 Ｐ ｄ (Ｏ Ａ ｃ ) 2 、 Ｐ ｄ 2 ｄ ｂ ａ 3 、 Ｐ ｄ Ｃ ｌ 2 、 Ｐ ｄ 2 Ｃ ｌ 2 （ π -ア リ
ル ） 2 、 Ｐ ｄ Ｃ ｌ 2 （ Ｎ Ｃ Ｍ ｅ ） 2 、 ［ Ｐ ｄ （ Ｎ Ｃ Ｍ ｅ ） 4 ］ （ Ｂ Ｆ 4 ） 2 又 は Ｐ ｄ ／ Ｃ か ら な
る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 ７ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ９ 】
　 遷 移 金 属 化 合 物 が 、 Ｐ ｄ (Ｏ Ａ ｃ ) 2 で あ る 、 請 求 項 ８ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 リ ガ ン ド が 、 Ｐ （ Ｒ 5 ） （ Ｒ 6 ） （ Ｒ 7 ） 又 は （ Ｒ 5 ） （ Ｒ 6 ） Ｐ － （ Ｙ ） － Ｐ （ Ｒ 5 ） （ Ｒ
6 ）
（ こ こ で 、 Ｒ 5 、 Ｒ 6 及 び Ｒ 7 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 Ｃ 1 - 8 － ア ル キ ル 、 シ ク ロ ヘ キ シ ル 、

(2) JP 2004-519465 A5 2005.5.26



ベ ン ジ ル 、 ナ フ チ ル 、 ２ － 又 は ３ － ピ ロ リ ル 、 ２ － 又 は ３ － フ リ ル 、 ２ － 又 は ３ － チ オ フ
ェ ニ ル 、 ２ － 又 は ３ － 又 は ４ － ピ リ ジ ル 、 フ ェ ニ ル 、 あ る い は Ｃ 1 - 4 － ア ル キ ル 、 Ｃ 1 - 4 －
ア ル コ キ シ 、 ハ ロ ゲ ン 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 低 級 ア ル キ リ デ ン ジ オ キ シ 又 は フ ェ ニ ル で
置 換 さ れ て い る フ ェ ニ ル で あ り 、
　 Ｙ は 、 ビ ナ フ チ ル 、 ６ ， ６ ’ － ジ メ チ ル － 又 は ６ ， ６ ’ － ジ メ ト キ シ － ビ フ ェ ニ ル － ２
， ２ ’ － ジ イ ル 、 あ る い は 基 ： － （ Ｃ Ｈ 2 ） n － 、 － Ｃ Ｈ 2 Ｃ Ｈ 2 － Ｐ （ Ｃ 6 Ｈ 5 ） － Ｃ Ｈ 2 Ｃ
Ｈ 2 － 、
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　

の 一 つ で あ り 、 そ し て ｎ は 、 １ ～ ８ の 数 で あ る ）
で あ る 、 請 求 項 １ ～ ９ い ず れ か １ 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 リ ガ ン ド が 、 ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン 、 並 び に
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【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ ９ い ず れ か １ 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 リ ガ ン ド が 、 ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン 、
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【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　

で あ る 、 請 求 項 １ ～ ９ い ず れ か １ 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 環 化 カ ル ボ ニ ル 化 反 応 が 、 ト リ － ア ル キ ル － ア ミ ン 、 ジ － ア ル キ ル － ア リ ー ル － ア ミ ン
、 ピ リ ジ ン 、 ア ル キ ル － Ｎ － ピ ペ リ ジ ン 、 水 酸 化 ナ ト リ ウ ム 、 水 酸 化 カ リ ウ ム 、 又 は 炭 酸
塩 か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 塩 基 の 存 在 下 で 実 施 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ １ ２ い ず れ か １ 項 記
載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 環 化 カ ル ボ ニ ル 化 反 応 が 、 ト リ エ チ ル ア ミ ン の 存 在 下 で 実 施 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ １ ２ い
ず れ か １ 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 環 化 カ ル ボ ニ ル 化 反 応 が 、 式 ： （ Ｒ 4 （ Ｃ ＝ Ｏ ） ） 2 Ｏ
（ 式 中 、 Ｒ 4 は 、 請 求 項 １ と 同 義 で あ る ）
で 示 さ れ る 酸 無 水 物 の 存 在 下 で 実 施 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ １ ４ い ず れ か １ 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 環 化 カ ル ボ ニ ル 化 反 応 が 、 無 水 酢 酸 、 無 水 プ ロ ピ オ ン 酸 、 無 水 酪 酸 、 無 水 イ ソ 酪 酸 、 無
水 ピ バ ル 酸 及 び 無 水 安 息 香 酸 か ら 選 択 さ れ る 無 水 物 の 存 在 下 で 実 施 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ １
４ い ず れ か １ 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 式 （ Ｖ ） ：
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ 1 、 Ｒ 2 及 び Ｘ は 、 上 記 と 同 義 で あ る ）
で 示 さ れ る 化 合 物 を 、 式 ： ビ ニ ル － metal－ Ｘ
（ － metal－ Ｘ は 、 － Ｍ ｇ Ｃ ｌ 、 － Ｍ ｇ Ｂ ｒ 、 － Ｍ ｇ Ｉ 又 は － Ｌ ｉ で あ る ）
で 示 さ れ る 試 薬 と 反 応 さ せ 、
　 続 い て 、 （ Ｒ 3 － Ｃ Ｏ ） 2 Ｏ 、 又 は Ｒ 3 － （ Ｃ Ｏ ） － Ｈ ａ ｌ
（ こ こ で 、 Ｒ 3 は 、 請 求 項 １ ～ １ ６ と 同 義 で あ り 、 Ｈ ａ ｌ は 、 Ｃ ｌ 又 は Ｂ ｒ で あ る ）
か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 酸 誘 導 体 と 反 応 さ せ る こ と に よ り 、 式 （ II） の 化 合 物 を 調 製 す
る 、 請 求 項 １ ～ １ ６ い ず れ か １ 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 式 （ VI） ：
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【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ 1 、 Ｒ 2 及 び Ｘ は 、 上 記 と 同 義 で あ り 、 Ｍ は 、 － Ｍ ｇ Ｃ ｌ 、 － Ｍ ｇ Ｂ ｒ 、 － Ｍ ｇ
Ｉ 又 は － Ｌ ｉ で あ る ）
で 示 さ れ る 化 合 物 を 、 ア ク ロ レ イ ン と 反 応 さ せ 、
　 続 い て 、 （ Ｒ 3 － Ｃ Ｏ ） 2 Ｏ 又 は Ｒ 3 － （ Ｃ Ｏ ） － Ｈ ａ ｌ
（ こ こ で 、 Ｒ 3 は 、 請 求 項 １ ～ １ ７ と 同 義 で あ り 、 Ｈ ａ ｌ は 、 Ｃ ｌ 又 は Ｂ ｒ で あ る ）
か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 酸 誘 導 体 と 反 応 さ せ る こ と に よ り 、 式 （ II） の 化 合 物 を 調 製 す
る 、 請 求 項 １ ～ １ ５ い ず れ か １ 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 け ん 化 反 応 が 、 ト ル エ ン 中 の 水 酸 化 ナ ト リ ウ ム か ら 成 る 二 相 性 の 混 合 物 中 で 又 は メ タ ノ
ー ル 中 の ナ ト リ ウ ム メ ト キ シ ド か ら 成 る 均 一 な 混 合 物 中 で 実 施 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ １ ７ い
ず れ か １ 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 が 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 環 炭 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 フ ェ ニ ル 環 を 形 成 し
； Ｘ が 、 Ｎ -Ｚ で あ り 、 Ｚ が 請 求 項 １ 又 は ３ と 同 義 で あ る 、 請 求 項 １ ～ １ ９ い ず れ か １ 項
記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 式 （ Ｉ ） で 示 さ れ る Ｎ － 保 護 さ れ た ４ － ヒ ド ロ キ シ カ ル バ ゾ ー ル を 、 脱 保 護 す る こ と に
よ り 、 式 （ XI） ：
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で 示 さ れ る ４ － ヒ ド ロ キ シ カ ル バ ゾ ー ル に 変 換 す る 、 請 求 項 ２ ０ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 式 （ XI） で 示 さ れ る ４ － ヒ ド ロ キ シ カ ル バ ゾ ー ル を 、 塩 基 性 条 件 下 で 、 エ ピ ク ロ ロ ヒ ド
リ ン と 反 応 さ せ る こ と に よ り 、 式 （ XII） ：
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【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で 示 さ れ る 化 合 物 に 変 換 す る 、 請 求 項 ２ １ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 式 （ XII） で 示 さ れ る 化 合 物 を 、 ベ ン ジ ル － ［ ２ － （ ２ － メ ト キ シ フ ェ ノ キ シ ） － エ チ
ル ］ － ア ミ ン と 反 応 さ せ る こ と に よ り 、 式 （ IX） ：
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で 示 さ れ る 化 合 物 に 変 換 す る 、 請 求 項 ２ ２ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 式 （ Ｉ ） で 示 さ れ る Ｎ － 保 護 さ れ た ４ － ヒ ド ロ キ シ カ ル バ ゾ ー ル を 、 塩 基 性 条 件 下 で 、
エ ピ ク ロ ロ ヒ ド リ ン と 反 応 さ せ る こ と に よ り 、 式 （ VII） ：
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｚ は 、 請 求 項 １ と 同 義 で あ る ）
で 示 さ れ る 化 合 物 に 変 換 す る 、 請 求 項 ２ ０ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 式 （ VII） で 示 さ れ る 化 合 物 を 、 ベ ン ジ ル － ［ ２ － （ ２ － メ ト キ シ フ ェ ノ キ シ ） － エ チ
ル ］ － ア ミ ン と 反 応 さ せ る こ と に よ り 、 式 （ VIII） ：
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【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｚ は 、 請 求 項 １ と 同 義 で あ る ）
で 示 さ れ る 化 合 物 に 変 換 す る 、 請 求 項 ２ ４ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 式 （ VIII） で 示 さ れ る 化 合 物 を 、 脱 保 護 す る こ と に よ り 、 式 （ IX） ：
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

で 示 さ れ る 化 合 物 に 変 換 す る 、 請 求 項 ２ ５ 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 式 （ IX） で 示 さ れ る 化 合 物 を 、 水 素 化 す る こ と に よ り 、 式 （ Ｘ ） ：
【 化 １ ５ 】
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で 示 さ れ る 、 １ － （ ４ － カ ル バ ゾ イ ル オ キ シ ） － ３ － ［ ２ － （ ２ － メ ト キ シ フ ェ ノ キ シ ）
エ チ ル ア ミ ノ ］ － ２ － プ ロ パ ノ ー ル に 変 換 す る 、 請 求 項 ２ ３ 又 は ２ ６ の い ず れ か 記 載 の 方
法 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 １ － （ ９ Ｈ － カ ル バ ゾ ー ル － ４ － イ ル オ キ シ ） － ３ － ［ ［ ２ － （ ２ － メ ト キ シ フ ェ ノ キ
シ ） エ チ ル ］ ア ミ ノ ］ － ２ － プ ロ パ ノ ー ル の 調 製 の た め の 、 請 求 項 １ ～ ２ ７ い ず れ か 記 載
の 方 法 で あ っ て 、
ａ ） 酢 酸 １ － （ １ － ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル － １ Ｈ － イ ン ド ー ル － ２ － イ ル ） － ア リ ル エ ス テ
ル 又 は 安 息 香 酸 １ － （ １ － ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル － １ Ｈ － イ ン ド ー ル － ２ － イ ル ） － ア リ ル
エ ス テ ル の 環 化 カ ル ボ ニ ル 化 に よ り 、 酢 酸 ９ － ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル － ９ Ｈ － カ ル バ ゾ ー ル
－ ４ － イ ル エ ス テ ル を 得 る ；
ｂ ） 酢 酸 ９ － ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル － ９ Ｈ － カ ル バ ゾ ー ル － ４ － イ ル エ ス テ ル の け ん 化 に よ
り 、 ９ － ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル － ９ Ｈ － カ ル バ ゾ ー ル － ４ － オ ー ル を 得 る ；
ｃ ） ９ － ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル － ９ Ｈ － カ ル バ ゾ ー ル － ４ － オ ー ル を 、 塩 基 性 条 件 下 で 、 エ
ピ ク ロ ロ ヒ ド リ ン と 反 応 さ せ る こ と に よ り 、 ９ － ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル － ４ － オ キ シ ラ ニ ル
メ ト キ シ － ９ Ｈ － カ ル バ ゾ ー ル を 得 る ；
ｄ ） ９ － ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル － ４ － オ キ シ ラ ニ ル メ ト キ シ － ９ Ｈ － カ ル バ ゾ ー ル を 、 ベ ン
ジ ル － ［ ２ － （ ２ － メ ト キ シ － フ ェ ノ キ シ ） － エ チ ル ］ － ア ミ ン と 反 応 さ せ る こ と に よ り
、 １ － （ ９ － ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル － ９ Ｈ － カ ル バ ゾ ー ル － ４ － イ ル オ キ シ ） － ３ － ｛ ベ ン
ジ ル － ［ ２ － （ ２ － メ ト キ シ － フ ェ ノ キ シ ） エ チ ル ］ － ア ミ ノ ｝ プ ロ パ ン － ２ － オ ー ル を
得 る ；
ｅ ） 塩 基 性 条 件 下 で 、 １ － （ ９ － ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル － ９ Ｈ － カ ル バ ゾ ー ル － ４ － イ ル オ
キ シ ） － ３ － ｛ ベ ン ジ ル － ［ ２ － （ ２ － メ ト キ シ － フ ェ ノ キ シ ） エ チ ル ］ － ア ミ ノ ｝ プ ロ
パ ン － ２ － オ ー ル を 脱 保 護 す る こ と に よ り 、 １ － ｛ ベ ン ジ ル － ［ ２ － （ ２ － メ ト キ シ － フ
ェ ノ キ シ ） － エ チ ル ］ － ア ミ ノ ｝ － ３ － （ ９ Ｈ － カ ル バ ゾ ー ル － ４ － イ ル オ キ シ ） － プ ロ
パ ン － ２ － オ ー ル を 得 る ；
ｆ ） 有 機 溶 媒 中 で 、 １ － ｛ ベ ン ジ ル － ［ ２ － （ ２ － メ ト キ シ － フ ェ ノ キ シ ） エ チ ル ］ － ア
ミ ノ ｝ － ３ － （ ９ Ｈ － カ ル バ ゾ ー ル － ４ － イ ル オ キ シ ） － プ ロ パ ン － ２ － オ ー ル を 水 素 化
す る こ と に よ り 、 １ － （ ９ Ｈ － カ ル バ ゾ ー ル － ４ － イ ル オ キ シ ） － ３ － ［ ［ ２ － （ ２ － メ
ト キ シ フ ェ ノ キ シ ） エ チ ル ］ ア ミ ノ ］ － ２ － プ ロ パ ノ ー ル を 得 る 、
こ と を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 １ － （ ４ － カ ル バ ゾ イ ル オ キ シ ） － ３ － ［ ２ － （ ２ － メ ト キ シ フ ェ ノ キ シ ） エ チ ル ア ミ
ノ ］ － ２ － プ ロ パ ノ ー ル の 調 製 の た め の 、 請 求 項 １ ～ ２ ８ い ず れ か １ 項 記 載 の 方 法 の 使 用
。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 式 （ IIa） ：
【 化 １ ６ 】
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（ 式 中 、 Ｒ 8 は 、 水 素 、 ア セ チ ル 又 は ベ ン ゾ イ ル で あ る ）
で 示 さ れ る 化 合 物 。
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