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【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

式 （ Ｉ ） の 化 合 物

の 調 製 の た め の 方 法 で あ っ て 、 式 （ Ｉ ） に お い て 、
　 Ｒ １ お よ び Ｒ ２ は 、 各 々 独 立 し て 、 水 素 ま た は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ る か 、 あ る い は Ｒ
１ お よ び Ｒ ２ は 、 結 合 し て 、 ア ゼ チ ジ ン 環 を 形 成 し ； そ し て
　 Ａ は 、 Ｃ ３ ～ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル － Ｃ ３ ～ ６ シ ク ロ ア ル キ ル ま た は Ｃ

２ ア ル キ ル で あ り ；
　 た だ し 、 Ｒ １ と Ｒ ２ と の 両 方 が メ チ ル で あ る 場 合 、 Ａ は 、 Ｃ ２ ア ル キ ル で は な く ；
該 方 法 は 、 以 下 の 工 程 ：
　 （ ａ ） 式 （ Ｉ Ｉ Ｉ ） の 化 合 物



【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 化 ４ 】
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を 還 元 し て 、 式 （ Ｉ Ｖ ） に よ っ て 表 さ れ る メ チ ル （ Ｓ ） － Ｎ － ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル － ４ －
ア ミ ノ フ ェ ニ ル ア ラ ニ ネ ー ト

を 得 る 工 程 ；
　 （ ｂ ） 該 式 （ Ｉ Ｖ ） の 化 合 物 中 の メ チ ル エ ス テ ル 基 － Ｃ Ｏ ２ Ｃ Ｈ ３ を 還 元 し て 、 式 （ Ｖ
） に よ っ て 表 さ れ る （ Ｓ ） － Ｎ － ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル － ４ － ア ミ ノ フ ェ ニ ル ア ラ ニ ノ ー ル

を 得 る 工 程 ；
　 （ ｃ ） 該 式 （ Ｖ ） の 化 合 物 を 閉 環 し て 、 式 （ Ｖ Ｉ ） に よ っ て 表 さ れ る （ Ｓ ） － ４ － （ ４
－ ア ミ ノ ベ ン ジ ル ） － ２ － オ キ サ ゾ リ ジ ノ ン



【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　

【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　

【 請 求 項 ２ 】

【 化 ７ 】
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を 得 る 工 程 ；
　 （ ｄ ） 該 式 （ Ｖ Ｉ ） の 化 合 物 の ジ ア ゾ ニ ウ ム 塩 を 調 製 し 、 次 い で 還 元 し て 、 式 （ Ｖ Ｉ Ｉ
） に よ っ て 表 さ れ る ヒ ド ラ ジ ン （ Ｓ ） － ４ － （ ４ － ヒ ド ラ ジ ノ ベ ン ジ ル ） － ２ － オ キ サ ゾ
リ ジ ノ ン ヒ ド ロ ク ロ リ ド

を 得 る 工 程 ； お よ び
　 （ ｅ ） 該 式 （ Ｖ Ｉ Ｉ ） の 化 合 物 の フ ィ ッ シ ャ ー 反 応 を 行 い 、 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 を 得 る 工
程 、
を 包 含 し 、 工 程 （ ａ ） ～ （ ｃ ） は 、 ワ ン ポ ッ ト 手 順 に よ り 実 施 さ れ 、 引 き 続 い て 、 式 （ Ｖ
Ｉ ） の 化 合 物 の 単 離 が 実 施 さ れ 、 そ し て 工 程 （ ｄ ） お よ び 工 程 （ ｅ ） に つ い て の 第 二 の ワ
ン ポ ッ ト 手 順 が 実 施 さ れ 、 工 程 （ ｂ ） の 還 元 は 、 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム を 使 用 し て 行 わ
れ 、 工 程 （ ｃ ） の 閉 環 は 、 メ タ ノ ー ル 中 ３ ０ ％ の ナ ト リ ウ ム メ ト キ シ ド の 溶 液 を 使 用 し て
、 ５ ０ ℃ ～ １ ２ ０ ℃ の 範 囲 の 温 度 で 実 施 さ れ る 、 方 法 。

式 （ Ｉ ） の 化 合 物

の 調 製 の た め の 方 法 で あ っ て 、 式 （ Ｉ ） に お い て 、
　 Ｒ １ お よ び Ｒ ２ は 、 各 々 独 立 し て 、 水 素 ま た は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ る か 、 あ る い は Ｒ
１ お よ び Ｒ ２ は 、 結 合 し て 、 ア ゼ チ ジ ン 環 を 形 成 し ； そ し て
　 Ａ は 、 Ｃ ３ ～ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル － Ｃ ３ ～ ６ シ ク ロ ア ル キ ル ま た は Ｃ

２ ア ル キ ル で あ り ；
　 た だ し 、 Ｒ １ と Ｒ ２ と の 両 方 が メ チ ル で あ る 場 合 、 Ａ は 、 Ｃ ２ ア ル キ ル で は な く ；
　 該 方 法 は 、 以 下 の 工 程 ：
　 （ ａ ） 式 （ Ｉ Ｖ ） の 化 合 物



【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　

【 化 １ １ 】
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中 の メ チ ル エ ス テ ル 基 － Ｃ Ｏ ２ Ｃ Ｈ ３ を 還 元 し て 、 式 （ Ｖ ） に よ っ て 表 さ れ る （ Ｓ ） － Ｎ
－ ブ ト キ シ カ ル ボ ニ ル － ４ － ア ミ ノ フ ェ ニ ル ア ラ ニ ノ ー ル

を 得 る 工 程 ；
　 （ ｂ ） 該 式 （ Ｖ ） の 化 合 物 を 閉 環 し て 、 式 （ Ｖ Ｉ ） に よ っ て 表 さ れ る （ Ｓ ） － ４ － （ ４
－ ア ミ ノ ベ ン ジ ル ） － ２ － オ キ サ ゾ リ ジ ノ ン

を 得 る 工 程 ；
　 （ ｃ ） 該 式 （ Ｖ Ｉ ） の 化 合 物 の ジ ア ゾ ニ ウ ム 塩 を 調 製 し 、 次 い で 還 元 し て 、 式 （ Ｖ Ｉ Ｉ
） に よ っ て 表 さ れ る ヒ ド ラ ジ ン （ Ｓ ） － ４ － （ ４ － ヒ ド ラ ジ ノ ベ ン ジ ル ） － ２ － オ キ サ ゾ
リ ジ ノ ン ヒ ド ロ ク ロ リ ド

を 得 る 工 程 ； お よ び



【 請 求 項 ３ 】

【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 化 １ ４ 】
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　 （ ｄ ） 該 式 （ Ｖ Ｉ Ｉ ） の 化 合 物 の フ ィ ッ シ ャ ー 反 応 を 行 い 、 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 を 得 る 工
程 、
を 包 含 し 、 工 程 （ ａ ） ～ （ ｂ ） は 、 ワ ン ポ ッ ト 手 順 に よ り 実 施 さ れ 、 引 き 続 い て 、 式 （ Ｖ
Ｉ ） の 化 合 物 の 単 離 が 実 施 さ れ 、 そ し て 工 程 （ ｃ ） お よ び 工 程 （ ｄ ） に つ い て の 第 二 の ワ
ン ポ ッ ト 手 順 が 実 施 さ れ 、 工 程 （ ａ ） の 還 元 は 、 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム を 使 用 し て 行 わ
れ 、 工 程 （ ｂ ） の 閉 環 は 、 メ タ ノ ー ル 中 ３ ０ ％ の ナ ト リ ウ ム メ ト キ シ ド の 溶 液 を 使 用 し て
、 ５ ０ ℃ ～ １ ２ ０ ℃ の 範 囲 の 温 度 で 実 施 さ れ る 、 方 法 。

式 （ Ｉ ） の 化 合 物

の 調 製 の た め の 方 法 で あ っ て 、 式 （ Ｉ ） に お い て 、
　 Ｒ １ お よ び Ｒ ２ は 、 各 々 独 立 し て 、 水 素 ま た は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ る か 、 あ る い は Ｒ
１ お よ び Ｒ ２ は 、 結 合 し て 、 ア ゼ チ ジ ン 環 を 形 成 し ； そ し て
　 Ａ は 、 Ｃ ３ ～ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル － Ｃ ３ ～ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は
Ｃ ２ ア ル キ ル で あ り ；
　 た だ し 、 Ｒ １ と Ｒ ２ と の 両 方 が メ チ ル で あ る 場 合 、 Ａ は 、 Ｃ ２ ア ル キ ル で は な く ；
　 該 方 法 は 、 以 下 の 工 程 ：
　 （ ａ ） 式 （ Ｖ ） の 化 合 物

を 閉 環 し て 、 式 （ Ｖ Ｉ ） に よ っ て 表 さ れ る （ Ｓ ） － ４ － （ ４ － ア ミ ノ ベ ン ジ ル ） － ２ － オ
キ サ ゾ リ ジ ノ ン



【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　

【 請 求 項 ４ 】

【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　

(6) JP 2006-225406 A5 2007.7.26

を 得 る 工 程 ；
　 （ ｂ ） 該 式 （ Ｖ Ｉ ） の 化 合 物 の ジ ア ゾ ニ ウ ム 塩 を 調 製 し 、 次 い で 還 元 し て 、 式 （ Ｖ Ｉ Ｉ
） に よ っ て 表 さ れ る ヒ ド ラ ジ ン （ Ｓ ） － ４ － （ ４ － ヒ ド ラ ジ ノ ベ ン ジ ル ） － ２ － オ キ サ ゾ
リ ジ ノ ン ヒ ド ロ ク ロ リ ド

を 得 る 工 程 ； お よ び
　 （ ｃ ） 該 式 （ Ｖ Ｉ Ｉ ） の 化 合 物 の フ ィ ッ シ ャ ー 反 応 を 行 い 、 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 を 得 る 工
程 、
を 包 含 し 、 工 程 （ ａ ） は 、 ワ ン ポ ッ ト 手 順 に よ り 実 施 さ れ 、 引 き 続 い て 、 式 （ Ｖ Ｉ ） の 化
合 物 の 単 離 が 実 施 さ れ 、 そ し て 工 程 （ ｂ ） お よ び 工 程 （ ｃ ） に つ い て の 第 二 の ワ ン ポ ッ ト
手 順 が 実 施 さ れ 、 工 程 （ ａ ） に お け る 閉 環 は 、 メ タ ノ ー ル 中 ３ ０ ％ の ナ ト リ ウ ム メ ト キ シ
ド の 溶 液 を 使 用 し て 、 ５ ０ ℃ ～ １ ２ ０ ℃ の 範 囲 の 温 度 で 実 施 さ れ る 、 方 法 。

式 （ Ｉ ） の 化 合 物

の 調 製 の た め の 方 法 で あ っ て 、 式 （ Ｉ ） に お い て 、
　 Ｒ １ お よ び Ｒ ２ は 、 各 々 独 立 し て 、 水 素 ま た は Ｃ １ ～ ４ ア ル キ ル で あ る か 、 あ る い は Ｒ
１ お よ び Ｒ ２ は 、 結 合 し て 、 ア ゼ チ ジ ン 環 を 形 成 し ； そ し て
　 Ａ は 、 Ｃ ３ ～ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 、 Ｃ １ ～ ３ ア ル キ ル － Ｃ ３ ～ ６ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は
Ｃ ２ ア ル キ ル で あ り ；
　 た だ し 、 Ｒ １ と Ｒ ２ と の 両 方 が メ チ ル で あ る 場 合 、 Ａ は 、 Ｃ ２ ア ル キ ル で は な く ；
　 該 方 法 は 、 以 下 の 工 程 ：
　 （ ａ ） 式 （ Ｖ Ｉ ） の 化 合 物

の ジ ア ゾ ニ ウ ム 塩 を 調 製 し 、 次 い で 還 元 し て 、 式 （ Ｖ Ｉ Ｉ ） に よ っ て 表 さ れ る ヒ ド ラ ジ ン
（ Ｓ ） － ４ － （ ４ － ヒ ド ラ ジ ノ ベ ン ジ ル ） － ２ － オ キ サ ゾ リ ジ ノ ン ヒ ド ロ ク ロ リ ド



【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　

【 請 求 項 ５ 】

【 請 求 項 ６ 】
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を 得 る 工 程 ； お よ び
　 （ ｂ ） 該 式 （ Ｖ Ｉ Ｉ ） の 化 合 物 の フ ィ ッ シ ャ ー 反 応 を 行 っ て 、 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 を 得 る
工 程 、
を 包 含 し 、 工 程 （ ａ ） お よ び 工 程 （ ｂ ） は 、 ワ ン ポ ッ ト 手 順 に よ っ て 実 施 さ れ る 、 方 法 。

Ａ が シ ク ロ ブ チ ル で あ る 式 （ Ｉ ） の 化 合 物 の 調 製 の た め の 、 請 求 項 １ ～ ４ の い ず れ か １ 項
に 記 載 の 方 法 。

４ － ［ ３ － （ ３ － （ ト ラ ン ス － ３ － ジ メ チ ル ア ミ ノ シ ク ロ ブ チ ル ） － １ Ｈ － イ ン ド ー ル －
５ － イ ル メ チ ル ］ － （ ４ Ｓ ） オ キ サ ゾ リ ジ ン － ２ － オ ン の 調 製 の た め の 、 請 求 項 ５ に 記 載
の 方 法 。
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