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【 請 求 項 １ 】
　 式 ：



【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 R 1 は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た 低 級 ア ル キ ル 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル
、 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る ；
　 Xは 、 共 有 結 合 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ レ ン で あ る ;
　 R 2 は 、 R 4 -Z-Y-C C-ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ピ ラ ゾ リ ル で あ る (こ こ で 、 Yは 所 望 に
よ り 置 換 さ れ た ア ル キ レ ン で あ る 。 Zは 酸 素 、 硫 黄 、 ま た は -NH-で あ る 。 R 4 は 所 望 に よ り
置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る 。 )；
　 R 3 は 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル ま た は -C(O)-NR 5 R 6 で あ る (こ こ で 、 R 5 お よ び R 6 は 独 立 し て 水 素
ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ る 。 )。 ]
で 示 さ れ る 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ 】
　 R 2 が 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル で あ る 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 R 1 が 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル で あ り 、 R 3 が
ヒ ド ロ キ シ メ チ ル で あ る 請 求 項 2記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 R 2 が 所 望 に よ り 置 換 さ れ た 低 級 ア ル キ ル 、 エ ス テ ル 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 所 望 に よ り 置
換 さ れ た ア リ ー ル 、 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ヘ テ ロ ア リ ー ル に よ り 置 換 さ れ た ピ ラ ゾ
-1-イ ル で あ る 請 求 項 3記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル が 所 望 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ベ ン
ジ ル で あ る 請 求 項 4記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 R 1 が 所 望 に よ り 置 換 さ れ た 低 級 ア ル キ ル で あ り 、 Xが 共 有 結 合 で あ る 請 求 項 5記 載 の 化 合
物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 R 1 が メ チ ル で あ り 、 R 2 が 4-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル で あ る 請 求 項 6記 載
の 化 合 物 、 す な わ ち (4S,2R,3R,5R)-5-(ヒ ド ロ キ シ メ チ ル )-2-｛ 2-[4-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ
ル )ピ ラ ゾ リ ル ]-6-(メ チ ル ア ミ ノ )プ リ ン -9-イ ル ｝ オ キ ソ ラ ン -3,4-ジ オ ー ル 。
【 請 求 項 ８ 】
　 R 1 が n-プ ロ ピ ル で あ り 、 R 2 が 4-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル で あ る 請 求 項 6
記 載 の 化 合 物 、 す な わ ち (4S,2R,3R,5R)-5-(ヒ ド ロ キ シ メ チ ル )-2-｛ 2-[4-(4-メ ト キ シ フ
ェ ニ ル )ピ ラ ゾ リ ル ]-6-(n-プ ロ ピ ル ア ミ ノ )プ リ ン -9-イ ル ｝ オ キ ソ ラ ン -3,4-ジ オ ー ル 。
【 請 求 項 ９ 】
　 R 1 が メ チ ル で あ り 、 R 2 が 4-(4-ク ロ ロ ベ ン ジ ル )ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル で あ る 請 求 項 6記 載 の
化 合 物 、 す な わ ち (1-｛ 9-[(4S,2R,3R,5R)-3,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -5-(ヒ ド ロ キ シ メ チ ル )オ キ
ソ ラ ン -2-イ ル ]-6-(メ チ ル ア ミ ノ )プ リ ン -2-イ ル ｝ ピ ラ ゾ ー ル -4-イ ル )-N-(4-ク ロ ロ ベ ン
ジ ル )カ ル ボ キ サ ミ ド 。
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【 請 求 項 １ ０ 】
　 R 1 が メ チ ル で あ り 、 R 2 が 4-(4-ク ロ ロ フ ェ ニ ル )ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル で あ る 請 求 項 6記 載 の
化 合 物 、 す な わ ち (1-｛ 9-[(4S,2R,3R,5R)-3,4-ジ ヒ ド ロ キ シ -5-(ヒ ド ロ キ シ メ チ ル )オ キ
ソ ラ ン -2-イ ル ]-6-(メ チ ル ア ミ ノ )プ リ ン -2-イ ル ｝ ピ ラ ゾ ー ル -4-イ ル )-N-(4-ク ロ ロ フ ェ
ニ ル )カ ル ボ キ サ ミ ド 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 R 2 が 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ヘ テ ロ ア リ ー ル で 置 換 さ れ た ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル で あ る 請 求
項 4記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 R 1 が n-プ ロ ピ ル で あ り 、 R 2 が 4-(ピ リ ド -2-イ ル )ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル で あ る 請 求 項 11記 載
の 化 合 物 、 す な わ ち (4S,2R,3R,SR)-5-(ヒ ド ロ キ シ メ チ ル )-2-[4-(ピ リ ジ ン -2-イ ル )ピ ラ
ゾ リ ル ]-6-(n-プ ロ ピ ル ア ミ ノ )プ リ ン -9-イ ル ｝ オ キ ソ ラ ン -3,4-ジ オ ー ル 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 R 1 が 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル で あ り 、 Xが ア ル キ レ ン で あ る 請 求 項 5記 載 の 化 合 物
。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 X-R 1 が 3-ヨ ー ド ベ ン ジ ル で あ り 、 R 2 が 4-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル で あ
る 請 求 項 13記 載 の 化 合 物 、 す な わ ち (4S,2R,3R,5R)-5-(ヒ ド ロ キ シ メ チ ル )-2-｛ 2-[4-(4-
メ ト キ シ フ ェ ニ ル )ピ ラ ゾ リ ル ]-6-(3-ヨ ー ド ベ ン ジ ル ア ミ ノ )プ リ ン -9-イ ル ｝ オ キ ソ ラ ン
-3,4-ジ オ ー ル 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 R 2 が 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ピ ラ ゾ ー ル -4-イ ル 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 R 1 が 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル で あ り 、 R 3 が
ヒ ド ロ キ シ メ チ ル で あ り 、 Xが 共 有 結 合 で あ る 請 求 項 15記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 R 1 が メ チ ル で あ り 、 R 2 が 1-ベ ン ジ ル ピ ラ ゾ ー ル -4-イ ル で あ り 、 R 3 が ヒ ド ロ キ シ メ チ ル
で あ り 、 Xが 共 有 結 合 で あ る 請 求 項 16記 載 の 化 合 物 、 す な わ ち (4S,2R,3R,5R)-5-(ヒ ド ロ キ
シ メ チ ル )-2-｛ 2-[1-ベ ン ジ ル ピ ラ ゾ リ ル ]-6-(メ チ ル ア ミ ノ )プ リ ン -9-イ ル ｝ オ キ ソ ラ ン
-3,4-ジ オ ー ル 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 R 1 が n-プ ロ ピ ル で あ り 、 R 2 が 1-ベ ン ジ ル ピ ラ ゾ ー ル -4-イ ル で あ り 、 R 3 が ヒ ド ロ キ シ メ
チ ル で あ り 、 Xが 共 有 結 合 で あ る 請 求 項 16記 載 の 化 合 物 、 す な わ ち (4S,2R,3R,5R)-5-(ヒ ド
ロ キ シ メ チ ル )-2-｛ 2-[1-ベ ン ジ ル ピ ラ ゾ リ ル ]-6-(n-プ ロ ピ ル ア ミ ノ )プ リ ン -9-イ ル ｝ オ
キ ソ ラ ン -3,4-ジ オ ー ル 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 R 2 が R 4 -Z-Y-C C-で あ る 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 R 4 が 所 望 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル で あ り 、 Yが 炭 素 数 1～ 3の ア ル キ レ ン で あ る 請 求 項 1
9記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 R 4 が 所 望 に よ り メ ト キ シ ま た は ク ロ ロ で 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル で あ り 、 Yが メ チ レ ン で あ
る 請 求 項 20記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 R 1 が 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ ル で あ り 、 Xが 共 有 結 合 で あ り 、 R 3 が ヒ ド ロ キ シ メ チ
ル で あ る 請 求 項 21記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 R 1 が メ チ ル で あ り 、 R 4 が フ ェ ニ ル で あ り 、 Zが 酸 素 で あ る 請 求 項 22記 載 の 化 合 物 、 す な
わ ち 2-ヒ ド ロ キ シ メ チ ル -5-[6-メ チ ル ア ミ ノ -2-(3-フ ェ ノ キ シ プ ロ ピ ン -1-イ ル )プ リ ン -9
-イ ル ]-テ ト ラ ヒ ド ロ フ ラ ン -3,4-ジ オ ー ル 。
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【 請 求 項 ２ ４ 】
　 A 3 ア デ ノ シ ン レ セ プ タ ー ア ゴ ニ ス ト で 治 療 す る こ と に よ り 軽 減 で き る 哺 乳 動 物 の 病 的 状
態 を 治 療 す る た め の 医 薬 組 成 物 を 製 造 す る た め の 請 求 項 1～ 23の い ず れ か に 記 載 の 化 合 物
の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 病 的 状 態 が 癌 で あ る 請 求 項 24記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 病 的 状 態 が 好 中 球 減 少 症 で あ る 請 求 項 24記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 治 療 的 有 効 量 の 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 と 少 な く と も 1つ の 医 薬 的 に 許 容 さ れ る 賦 形 剤 を 含
む 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 式 I：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 R 1 は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た 低 級 ア ル キ ル 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル
、 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る ；
　 Xは 、 共 有 結 合 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ レ ン で あ る ;
　 R 2 は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ピ ラ ゾ ー ル -1-イ ル で あ る 。
　 R 3 は 、 ヒ ド ロ キ シ メ チ ル ま た は -C(O)-NR 5 R 6 で あ る (こ こ で 、 R 5 お よ び R 6 は 所 望 に よ り 独
立 し て 水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル で あ る 。 )。 ]
で 示 さ れ る 化 合 物 を 製 造 す る 方 法 で あ っ て 、
式 ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で 示 さ れ る 化 合 物 を 、
式 ：
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【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
で 示 さ れ る 化 合 物 と 接 触 さ せ る こ と を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 反 応 を メ タ ノ ー ル 、 エ タ ノ ー ル 、 n-プ ロ パ ノ ー ル 、 イ ソ プ ロ パ ノ ー ル 、 お よ び t-ブ タ ノ
ー ル か ら 選 ば れ る 不 活 性 溶 媒 中 で 行 う 請 求 項 28記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 式 I：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 R 1 は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た 低 級 ア ル キ ル 、 所 望 に よ り 置 換 さ れ た シ ク ロ ア ル キ ル
、 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ア リ ー ル 、 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ る ；
　 Xは 、 共 有 結 合 ま た は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ア ル キ レ ン で あ る ;
　 R 2 は 所 望 に よ り 置 換 さ れ た ピ ラ ゾ ー ル -4-イ ル で あ る 。 ]
で 示 さ れ る 化 合 物 を 製 造 す る 方 法 で あ っ て 、
不 活 性 溶 媒 中 の パ ラ ジ ウ ム 錯 体 お よ び 銅 塩 の 存 在 下 で 、 式 ：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で 示 さ れ る 化 合 物 を 、
式 ：
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【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 R 8 、 R 9 、 お よ び R 1 0 は 、 独 立 し て 水 素 、 ま た は ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ
ル 、 ア ル コ キ シ 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル ケ ニ ル 、 ア シ ル 、 ア シ ル ア ミ ノ 、 ア シ ル オ
キ シ 、 ア ミ ノ 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ア ジ ド 、 シ ア ノ 、 ハ ロ
ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ケ ト 、 チ オ カ ル ボ ニ ル 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ キ シ ア ル キ ル (ア ル キ ル
エ ス テ ル )、 ア リ ー ル チ オ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル チ オ 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル チ オ
、 チ オ ー ル 、 ア ル キ ル チ オ 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル オ キ シ 、 ア ラ ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、
ア ミ ノ ス ル ホ ニ ル 、 ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル オ キ シ 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、
ヘ テ ロ シ ク ロ オ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ ア ミ ノ 、 ア ル コ キ シ ア ミ ノ 、 ニ ト ロ 、 -SO-ア ル キ ル 、 -S
O-ア リ ー ル 、 -SO-ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 -SO 2 -ア ル キ ル 、 SO 2 -ア リ ー ル 、 お よ び -SO 2 -ヘ テ ロ ア
リ ー ル で あ る 。 ］
で 示 さ れ る 化 合 物 と 接 触 さ せ 、 次 い で 生 成 物 を 弱 酸 と 接 触 さ せ る こ と を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 パ ラ ジ ウ ム 錯 体 が Pd(PPh 3 ) 4 で あ り 、 銅 塩 が CuIで あ り 、 不 活 性 溶 媒 が N,N-ジ メ チ ル ホ ル
ム ア ミ ド で あ り 、 お よ び 弱 酸 が フ ッ 化 ア ン モ ニ ウ ム で あ る 請 求 項 30記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　 弱 塩 基 、 銅 塩 、 お よ び パ ラ ジ ウ ム 触 媒 の 存 在 下 で 、 式 ：
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で 示 さ れ る 化 合 物 を 、 式 ：
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
で 示 さ れ る 化 合 物 と 不 活 性 溶 媒 中 で 接 触 さ せ る こ と を 含 む 、 R 2 が R 4 -Z-Y-C C-で あ る 請 求
項 1記 載 の 化 合 物 の 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
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=



　 不 活 性 溶 媒 が N,N-ジ メ チ ル ホ ル ム ア ミ ド で あ り 、 塩 基 が ト リ エ チ ル ア ミ ン で あ り 、 銅 塩
が ヨ ウ 化 銅 で あ り 、 パ ラ ジ ウ ム 触 媒 が ジ ク ロ ロ ビ ス (ト リ フ ェ ニ ル ホ ス フ ィ ン )パ ラ ジ ウ ム
(II)で あ る 請 求 項 32記 載 の 方 法 。
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