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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
以 下 の 21-ヒ ド ロ キ シ -6,19-オ キ シ ド プ ロ ゲ ス テ ロ ン (1)、
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
あ る い は そ の ア シ ル 又 は ホ ス フ ェ ー ト 誘 導 体 の 製 造 方 法 で あ っ て 、 以 下 の ス テ ッ プ ：
a)　 21-ア セ ト キ シ プ レ グ ネ ノ ロ ン を 準 備 し ；
b)　 21-ア セ ト キ シ プ レ グ ネ ノ ロ ン の C-3ヒ ド ロ キ シ 基 を 不 安 定 な エ ス テ ル の 形 成 に よ り 保
護 し ；
c)　 上 記 エ ス テ ル 保 護 さ れ た 21-ア セ ト キ シ プ レ グ ネ ノ ロ ン の C5-C6の 位 置 の 二 重 結 合 へ の
臭 素 及 び ヒ ド ロ キ シ 基 の 付 加 に よ り そ の ブ ロ モ ヒ ド リ ン 産 物 を 得 ；
d)　 照 射 下 、 「 ス ア レ ス 試 薬 」 (ジ ア セ ト キ シ ヨ ー ド ベ ン ゼ ン )及 び ヨ ウ 素 を 用 い て C19原
子 に よ る 分 子 内 の 環 化 を 実 施 し 、 そ れ に よ り 骨 格 内 に 6,19オ キ シ ド 架 橋 を 得 、
e)　 選 択 的 な 加 水 分 解 を 実 施 し 、 続 い て 、 酸 化 を 実 施 し て 、 ブ ロ モ ケ ト ン を 得 、
f)　 ス テ ッ プ e)か ら 得 ら れ た ブ ロ モ ケ ト ン の 加 水 分 解 を 実 施 し て 、 21-ヒ ド ロ キ シ -6,19-
オ キ シ ド プ ロ ゲ ス テ ロ ン (1)を 得 ； そ し て 、 場 合 に よ り
g)　 化 合 物 (1)を ア シ ル 化 剤 又 は リ ン 酸 化 剤 と 反 応 さ せ る 、
を 含 む 上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ２ 】
21-ア セ テ ー ト 誘 導 体 が 、 ス テ ッ プ f)の 21-ヒ ド ロ キ シ -6,19-オ キ シ ド プ ロ ゲ ス テ ロ ン (1)



の ア セ チ ル 化 に よ り 得 ら れ る 、 請 求 項 1に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ 】
C1-18ア シ ル 誘 導 体 が 、 C1-18の 酸 、 無 水 物 、 活 性 エ ス テ ル 、 又 は 塩 化 ア シ ル を 用 い た 21-
ド ロ キ シ -6,19-オ キ シ ド プ ロ ゲ ス テ ロ ン (1)の エ ス テ ル 化 に よ り 得 ら れ る 、 請 求 項 1に 記 載
の 方 法 。
【 請 求 項 ４ 】
21-プ ロ ピ オ ネ ー ト 、 21-ヘ ミ サ ク シ ネ ー ト 、 21-ホ ス フ ェ ー ト 、 21-オ レ エ ー ト 誘 導 体 が 、
プ ロ ピ オ ン 酸 、 コ ハ ク 酸 、 オ レ イ ン 酸 、 又 は そ れ ら の 無 水 物 、 活 性 エ ス テ ル 、 若 し く は 酸
塩 化 物 を 用 い た ス テ ッ プ f)の 21-ヒ ド ロ キ シ -6,19-オ キ シ ド プ ロ ゲ ス テ ロ ン (1)の エ ス テ ル
化 に よ り 得 ら れ る 、 請 求 項 1に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ５ 】
前 記 21-ホ ス フ ェ ー ト 誘 導 体 が 、 リ ン 酸 化 剤 を 用 い た ス テ ッ プ f)の オ キ シ ド プ ロ ゲ ス テ ロ
ン (1)の 反 応 に よ り 得 ら れ る 、 請 求 項 1に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ６ 】
ス テ ッ プ b)に 関 し て 、 ギ 酸 エ ス テ ル を 与 え る 、 請 求 項 1～ 5に い ず れ か 1項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ 】
前 記 分 子 内 の 環 化 ス テ ッ プ d)を 、 溶 媒 と し て の ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 で 実 施 す る 、 請 求 項 1～ 6
の い ず れ か 1項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ 】
前 記 ス テ ッ プ e)に お け る 選 択 的 な 加 水 分 解 を 、 溶 媒 と し て の MeOH/ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 で HCl
を 用 い て 実 施 す る 、 請 求 項 1～ 7の い ず れ か 1項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ９ 】
前 記 ス テ ッ プ e)に お け る 酸 化 を 、 塩 化 ク ロ ム 酸 ピ リ ジ ニ ウ ム (PCC)を 用 い て 実 施 す る 、 請
求 項 1～ 8の い ず れ か 1項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ 】
前 記 ス テ ッ プ f)に お け る 加 水 分 解 を 、 溶 媒 と し て の MeOH/ジ ク ロ ロ メ タ ン 中 で KOHを 用 い て
実 施 す る 、 請 求 項 1～ 9の い ず れ か 1項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ １ 】
以 下 の (6)：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
で 表 さ れ る 分 子 の 製 造 方 法 で あ っ て 、 以 下 の 分 子 (5)：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
の 6-OHと C 1 9 の 間 の 分 子 内 の 環 化 を 実 施 す る ス テ ッ プ を 含 む 上 記 製 造 方 法 。
【 請 求 項 １ ２ 】
前 記 の 分 子 内 の 環 化 を 、 DIAB及 び I 2 を 用 い た 光 化 学 反 応 に よ り 行 う 、 請 求 項 11に 記 載 の 方
法 。
【 請 求 項 １ ３ 】
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前 記 の 分 子 内 の 環 化 を 、 CH 2 Cl 2 中 で 行 う 、 請 求 項 11又 は 12に 記 載 の 方 法 。
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