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【公表番号】特表2020-517668(P2020-517668A)
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【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 211/26     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/454    (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 401/04     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 211/70     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 211/74     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ  211/26     　　　　
   Ａ６１Ｐ   35/00     　　　　
   Ａ６１Ｐ   43/00     １１１　
   Ａ６１Ｋ   31/454    　　　　
   Ｃ０７Ｄ  401/04     　　　　
   Ｃ０７Ｄ  211/70     　　　　
   Ｃ０７Ｄ  211/74     　　　　

【手続補正書】
【提出日】令和3年4月26日(2021.4.26)
【手続補正１】
【補正対象書類名】特許請求の範囲
【補正対象項目名】全文
【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式（７）の塩： 
【化１】

を製造する方法であって、
　（ａ）式（２）の化合物： 
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【化２】

またはその塩を式（３）の化合物：
【化３】

またはその塩と接触させる工程、を含んでなる、式（１）の化合物：
【化４】

またはその塩を製造する工程、
　（ｂ）式（１）の化合物：

【化５】

またはその塩を触媒と接触させる工程、を含んでなる、式（５）の化合物： 
【化６】

またはその塩を製造する工程、
　（ｃ）式（５）の化合物： 
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【化７】

［式中、
　Ｒ１は、Ｈまたはアミン保護基であり；
　Ｒ２は、Ｈ、Ｃ１－１０アルキル、Ｃ１－１０ハロアルキル、またはアリールであり；
　各Ｒ３は、独立に、Ｈ、ハロゲン、Ｃ１－１０アルキル、Ｃ１－１０ハロアルキル、ま
たはアリールであり、かつ
　Ａは、陽イオンである］
またはその塩を金属水酸化物と接触させる工程、
　を含んでなる、方法。
【請求項２】
　工程（ａ）における接触がトリフルオロ酢酸（ＴＦＡ）の存在下で行われる、請求項１
に記載の方法。
【請求項３】
　Ｒ１が、ｔｅｒｔ－ブチルオキシカルボニル（Ｂｏｃ）、９－フルオレニルメチルオキ
シカルボニル（Ｆｍｏｃ）、カルボキシベンジル基（Ｃｂｚ）、ｐ－メトキシベンジルカ
ルボニル（Ｍｏｚ）、アセチル（Ａｃ）、ベンゾイル（Ｂｚ）、ｐ－メトキシベンジル（
ＰＭＢ）、３，４－ジメトキシベンジル（ＤＭＰＭ）、ｐ－メトキシフェニル（ＰＭＰ）
、２－ナフチルメチルエーテル（Ｎａｐ）、トシル（Ｔｓ）、またはクロロギ酸トリクロ
ロエチル（Ｔｒｏｃ）である、請求項１または２に記載の方法。
【請求項４】
　Ｒ１が、ｔｅｒｔ－ブチルオキシカルボニル基（Ｂｏｃ）である、請求項１～３のいず
れか一項に記載の方法。
【請求項５】
　前記式（１）の化合物またはその塩が、式（４）：
【化８】

の構造を有する、請求項１に記載の方法。
【請求項６】
　工程（ｂ）における前記触媒がトリフルオロメタンスルホン酸銅（ＩＩ）（Ｃｕ（ＯＴ
ｆ）２）である、請求項１に記載の方法。
【請求項７】
　工程（ｂ）における接触がテトラヒドロフラン（ＴＨＦ）の存在下で行われる、請求項
１に記載の方法。
【請求項８】
　工程（ｂ）の前記式（５）の化合物が、式（６）：



(4) JP 2020-517668 A5 2021.6.17

【化９】

の構造を有する、請求項１に記載の方法。
【請求項９】
　工程（ｃ）における前記陽イオンがアルカリ金属陽イオンである、請求項１に記載の方
法。
【請求項１０】
　前記アルカリ金属陽イオンがリチウム陽イオンである、請求項９に記載の方法。
【請求項１１】
　Ｒ１がアミン保護基である、請求項９または１０に記載の方法。
【請求項１２】
　前記アミン保護基が、ｔｅｒｔ－ブチルオキシカルボニル（Ｂｏｃ）、９－フルオレニ
ルメチルオキシカルボニル（Ｆｍｏｃ）、カルボキシベンジル基（Ｃｂｚ）、ｐ－メトキ
シベンジルカルボニル（Ｍｏｚ）、アセチル（Ａｃ）、ベンゾイル（Ｂｚ）、ｐ－メトキ
シベンジル（ＰＭＢ）、３，４－ジメトキシベンジル（ＤＭＰＭ）、ｐ－メトキシフェニ
ル（ＰＭＰ）、２－ナフチルメチルエーテル（Ｎａｐ）、トシル（Ｔｓ）、またはクロロ
ギ酸トリクロロエチル（Ｔｒｏｃ）である、請求項１１に記載の方法。
【請求項１３】
　前記アミン保護基が、ｔｅｒｔ－ブチルオキシカルボニル基（Ｂｏｃ）である、請求項
１２に記載の方法。
【請求項１４】
　Ｒ２がＣ１－１０アルキルである、請求項１または９～１３のいずれか一項に記載の方
法。
【請求項１５】
　Ｒ２がメチルである、請求項１４に記載の方法。
【請求項１６】
　各Ｒ３がＨである、請求項１または９～１５のいずれか一項に記載の方法。
【請求項１７】
　前記式（７）の塩が、式（８）：
【化１０】

の構造を有する、請求項１６に記載の方法。
【請求項１８】
　式（９）の化合物： 
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【化１１】

またはその塩を製造する方法であって、
　式（７）の化合物：
【化１２】

［式中、
　Ｒ１は、Ｈまたはアミン保護基であり；
　Ｒ２は、Ｈ、Ｃ１－１０アルキル、Ｃ１－１０ハロアルキル、またはアリールであり；
　各Ｒ３は、独立に、Ｈ、ハロゲン、Ｃ１－１０アルキル、Ｃ１－１０ハロアルキル、ま
たはアリールであり；かつ
　Ａは、陽イオンである］
またはその塩をカップリング試薬および水酸化アンモニウムと接触させる工程を含んでな
る、方法。
【請求項１９】
　前記式（９）の化合物またはその塩が、以下：
【化１３】

の構造を有する、請求項１８に記載の方法。
【請求項２０】
　前記式（９）の化合物またはその塩が、式（１１）：
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【化１４】

の構造を有する、請求項１８に記載の方法。
【請求項２１】
　前記式（９）の化合物またはその塩が、式（１２）：
【化１５】

の構造を有する、請求項１８に記載の方法。
【請求項２２】
　式（１１）の塩： 

【化１６】

を製造する方法であって、
　式（９）の化合物： 
【化１７】

［式中、
　Ｒ１は、Ｈまたはアミン保護基であり；
　Ｒ２は、Ｈ、Ｃ１－１０アルキル、Ｃ１－１０ハロアルキル、またはアリールであり；
かつ
　各Ｒ３は、独立に、Ｈ、ハロゲン、Ｃ１－１０アルキル、Ｃ１－１０ハロアルキル、ま
たはアリールである］
またはその塩をパラ－トルエンスルホン酸一水和物（ｐＴＳＡ・Ｈ２Ｏ）と接触させる工
程を含んでなる、方法。
【請求項２３】
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　各Ｒ３がＨである、請求項２２に記載の方法。
【請求項２４】
　前記式（１１）の塩が、式（１２）：
【化１８】

の構造を有する、請求項２３に記載の方法。
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