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【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
　 式 (I)の 化 合 物
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 R 4 お よ び R 5 は 、 独 立 し て 、 ハ ロ か ら 選 択 さ れ ； R 6 は 水 素 ま た は 保 護 基 で あ る ］ の
製 造 方 法 で あ っ て 、
式 (II)の 化 合 物
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 R 4 、 R 5 お よ び R 6 は 式 (I)に 関 し て 定 め た も の で あ り 、 R 7 は 窒 素 保 護 基 で あ る ］ を
環 化 し 、 基 R 7 を 除 去 し 、 次 い で 必 要 で あ れ ば 保 護 基 R 6 を 除 去 す る こ と を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 ２ 】



　 R 7 が 補 助 式 (i)の 基
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R 8 は 炭 素 原 子 1～ 6個 の 直 鎖 ア ル キ ル 基 で あ る ） で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ 】
　 請 求 項 １ に 記 載 の 式 (II)の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 請 求 項 ３ に 記 載 の 化 合 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、 式 (III)の 化 合 物
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 R 4 お よ び R 5 は 式 (I)に 関 し て 定 め た も の で あ り 、 R 1 2 は 指 向 性 の 窒 素 保 護 基 で あ る
］ と 式 (IV)の 化 合 物
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 (R 7 ) 2 O
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 (IV)
（ 式 中 、 R 7 は 前 記 に 定 め た も の で あ る ） を 酸 性 条 件 下 で 反 応 さ せ る こ と を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 ５ 】
　 請 求 項 ４ に 記 載 の 式 (III)の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 請 求 項 ５ に 記 載 の 化 合 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、 式 (V)の 化 合 物
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 R 4 お よ び R 5 は 前 記 の 請 求 項 １ に 定 め た も の で あ り 、 R 1 2 は 式 (III)に 関 し て 定 め た
も の で あ る ］ と 式 (VI)の 化 合 物
　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 LCH 2 COOR
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　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 　 (VI)
（ 式 中 、 Lは 脱 離 基 で あ る ） を 反 応 さ せ る こ と を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 ７ 】
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　 請 求 項 ６ に 記 載 の 式 (V)の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 請 求 項 ７ に 記 載 の 化 合 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、 式 (VII)の 化 合 物
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 R 4 お よ び R 5 は 請 求 項 １ に 定 め た も の で あ り 、 R 1 2 は 式 (III)に 関 し て 定 め た も の で
あ る ］ を リ チ ウ ム 化 剤 で あ る N-ブ チ ル リ チ ウ ム な ど と 反 応 さ せ 、 次 い で ホ ル ミ ル 化 剤 で あ
る 式 (VIII)の 化 合 物
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R 9 お よ び R 1 0 は ア ル キ ル 基 、 特 に 炭 素 原 子 1～ 4個 の 低 級 ア ル キ ル 基 で あ る メ チ ル
な ど で あ る ） な ど と 反 応 さ せ る こ と を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 ９ 】
　 請 求 項 ８ に 記 載 の 式 (VII)の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 請 求 項 ９ に 記 載 の 化 合 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、 式 (IX)の 化 合 物
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 R 4 お よ び R 5 は 式 (I)に 関 し て 前 記 に 定 め た も の で あ る ］ を 、 式 R 1 2 OHの ア ル コ ー ル
（ 式 中 、 R 1 2 は 請 求 項 ４ に 定 め た も の で あ る ） の 存 在 下 で ク ル チ ウ ス 転 位 反 応 さ せ る こ と
を 含 む 方 法 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 R 6 が 水 素 で あ る 式 (I)の 化 合 物 を 製 造 す る た め の 請 求 項 １ に 記 載 の 方 法 に お い て 、 得 ら
れ た 式 (I)の 化 合 物 を さ ら に 、 式 (XIII)の ア ミ ン
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【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 R 1 4 は 、 水 素 ま た は C 1 - 8 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 mは 、 0～ 4の 整 数 で あ り ；
　 R 1 5 は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 、 ハ ロ 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ
、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 ウ レ イ ド 、 C 1 - 6 ア
ル キ ル 、 C 2 - 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - 6 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 6 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 6 ア
ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 N-(C 1 - 6 ア ル キ ル )ア ミ ノ 、 N,N-(C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 ア ミ ノ 、 C 1 - 6 ア ル カ
ノ イ ル ア ミ ノ 、 N-(C 1 - 6 ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 カ ル バ モ イ ル 、 C 1 -
6 ア ル キ ル S(O) a （ aは 0～ 2で あ る ） 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ
ニ ル ア ミ ノ 、 N-(C 1 - 6 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C

1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 C 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル -N-(C 1 - 6 - ア ル キ ル )ア ミ ノ 、 C 3 -
8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ ル C 1 - 6 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル C 1 - 6 ア ル キ ル
、 複 素 環 式 基 、 お よ び (複 素 環 式 基 )C 1 - 6 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ； R 1 は 炭 素 に お い て Pか ら
選 択 さ れ る 1個 以 上 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 複 素 環 式 基 が -NH-部 分 を 含 む 場 合 、 そ
の 窒 素 は Rか ら 選 択 さ れ る 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 1 6 は 、 そ れ ぞ れ 同 一 で も 異 な っ て も よ く 、 水 素 ま た は C 1 - 6 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ；
　 R 1 7 は 、 水 素 、 ハ ロ 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 フ ル オ ロ メ チ ル 、 ジ フ ル オ ロ メ チ
ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、
メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 ウ レ イ ド 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 2 - 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - 6 ア ル キ ニ
ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 6 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 6 ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 N-(C 1 - 6 ア ル キ ル )ア
ミ ノ 、 N,N-(C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 ア ミ ノ 、 C 1 - 6 ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 N-(C 1 - 6 ア ル キ ル )カ ル バ
モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 4 ア ル キ ル ) 2 カ ル バ モ イ ル 、 N-(C 1 - 6 ア ル キ ル )-N-(C 1 - 6 ア ル コ キ シ )カ ル
バ モ イ ル 、 C 1 - 6 ア ル キ ル S(O) a （ aは 0～ 2で あ る ） 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 C 1 - 6 ア ル
コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 N-(C 1 - 6 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 ス ル
フ ァ モ イ ル 、 ス ル フ ァ モ イ ル ア ミ ノ 、 N-(C 1 - 6 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル ア ミ ノ 、 N,N-(C 1 -
6 ア ル キ ル ) 2 ス ル フ ァ モ イ ル ア ミ ノ 、 C 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 C 1 - 6 ア ル キ ル ス ル
ホ ニ ル ア ミ ノ カ ル ボ ニ ル 、 C 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル -N-(C 1 - 6 - ア ル キ ル )ア ミ ノ お よ び 基 -E
-F-G-Hか ら 選 択 さ れ ；
　 こ こ で Eお よ び Gは 、 独 立 し て 、 直 接 結 合 、 -O-、 -S-、 -SO-、 -SO 2 -、 -OC(O)-、 -C(O)O-
、 -C(O)-、 -NR a -、 -NR a C(O)-、 -C(O)NR a -、 -SO 2 NR

a -、 -NR a SO 2 -、 -NR
a C(O)NR b -、 -OC(O)N

R a -、 -NR a C(O)O-、 -NR a SO 2 NR
b -、 -SO 2 NR

a C(O)-お よ び -C(O)NR a SO 2 -か ら 選 択 さ れ ； こ こ で
R a お よ び R b は 独 立 し て 、 水 素 、 ま た は 基 Vで 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ ル か ら 選 択
さ れ ；
　 Fは 、 1個 以 上 の Qで 置 換 さ れ て い て も よ い C 1 - 6 ア ル キ レ ン 、 ま た は 直 接 結 合 で あ り ；
　 Hは 、 ア リ ー ル 、 C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ ル お よ び 複 素 環 式 基 か ら 選 択 さ れ ； Hは 炭 素 に お い て
Sか ら 選 択 さ れ る 1個 以 上 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 複 素 環 式 基 が -NH-部 分 を 含 む 場 合
、 そ の 窒 素 は Tか ら 選 択 さ れ る 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 P、 Sお よ び Qは 、 独 立 し て 、 ハ ロ 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ ル
、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ
イ ル 、 ウ レ イ ド 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 2 - 6 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 - 6 ア ル キ ニ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 C 1
- 6 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 6 ア ル カ ノ イ ル オ キ シ 、 N-(C 1 - 6 ア ル キ ル )ア ミ ノ 、 N,N-(C 1 - 6 ア ル キ
ル ) 2 ア ミ ノ 、 C 1 - 6 ア ル カ ノ イ ル ア ミ ノ 、 N-(C 1 - 6 ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 6 ア ル
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キ ル ) 2 カ ル バ モ イ ル 、 N-(C 1 - 6 ア ル キ ル )-N-(C 1 - 6 ア ル コ キ シ )カ ル バ モ イ ル 、 C 1 - 6 ア ル キ
ル S(O) a （ aは 0～ 2で あ る ） 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ
ノ 、 N-(C 1 - 6 ア ル キ ル )ス ル フ ァ モ イ ル 、 N,N-(C 1 - 6 ア ル キ ル ) 2 ス ル フ ァ モ イ ル 、 C 1 - 6 ア ル
キ ル ス ル ホ ニ ル ア ミ ノ 、 C 1 - 6 ア ル キ ル ス ル ホ ニ ル -N-(C 1 - 6 ア ル キ ル )ア ミ ノ 、 C 3 - 8 シ ク ロ
ア ル キ ル 、 ア リ ー ル お よ び 複 素 環 式 基 か ら 選 択 さ れ ； P、 Sお よ び Qは 、 独 立 し て 、 炭 素 に
お い て Vか ら 選 択 さ れ る 1個 以 上 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く 、 複 素 環 式 基 が -NH-部 分 を 含
む 場 合 、 そ の 窒 素 は Uか ら 選 択 さ れ る 基 で 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 Vは 、 ハ ロ 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ 、 ト リ フ ル オ ロ メ チ
ル 、 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 カ ル バ モ イ ル 、 メ ル カ プ ト 、 ス ル フ ァ モ イ ル 、 メ チ ル 、 エ チ ル
、 メ ト キ シ 、 エ ト キ シ 、 ア セ チ ル 、 ア セ ト キ シ 、 メ チ ル ア ミ ノ 、 エ チ ル ア ミ ノ 、 ジ メ チ ル
ア ミ ノ 、 ジ エ チ ル ア ミ ノ 、 N-メ チ ル -N-エ チ ル ア ミ ノ 、 ア セ チ ル ア ミ ノ 、 N-メ チ ル カ ル バ
モ イ ル 、 N-エ チ ル カ ル バ モ イ ル 、 N,N-ジ メ チ ル カ ル バ モ イ ル 、 N,N-ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル
、 N-メ チ ル -N-エ チ ル カ ル バ モ イ ル 、 メ チ ル チ オ 、 エ チ ル チ オ 、 メ チ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 エ
チ ル ス ル フ ィ ニ ル 、 メ シ ル 、 エ チ ル ス ル ホ ニ ル 、 メ ト キ シ カ ル ボ ニ ル 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ
ル 、 N-メ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 N-エ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 N,N-ジ メ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、
N,N-ジ エ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 N-メ チ ル -N-エ チ ル ス ル フ ァ モ イ ル 、 モ ル ホ リ ノ 、 モ ル ホ
リ ノ カ ル ボ ニ ル 、 N-ベ ン ジ ル カ ル バ モ イ ル お よ び 4-ヒ ド ロ キ シ ピ ペ リ ジ ノ カ ル ボ ニ ル か ら
選 択 さ れ ；
　 R、 Tお よ び Uは 、 独 立 し て 、 C 1 - 4 ア ル キ ル 、 C 1 - 4 ア ル カ ノ イ ル 、 C 1 - 4 ア ル キ ル ス ル ホ ニ
ル 、 C 1 - 4 ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 カ ル バ モ イ ル 、 N-(C 1 - 4 ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 N,N-(C

1 - 4 ア ル キ ル )カ ル バ モ イ ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル 、 ベ ン ゾ イ
ル お よ び フ ェ ニ ル ス ル ホ ニ ル か ら 選 択 さ れ 、 R、 Tお よ び Uは 、 独 立 し て 、 炭 素 に お い て Vか
ら 選 択 さ れ る 1個 以 上 の 基 で 置 換 さ れ て い て も よ い ］
と 反 応 さ せ て 、 式 (XIV)の 化 合 物
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R 4 、 R 5 、 R 1 5 、 R 1 6 、 R 1 7 お よ び mは 前 記 に 定 め た も の で あ る ） ま た は そ の 医 薬 的 に
許 容 で き る 塩 も し く は そ の イ ン ビ ボ 加 水 分 解 性 エ ス テ ル を 製 造 す る こ と を 含 む 方 法 。
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