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【 請 求 項 １ 】
式 Ｉ ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 ま た は そ の 塩 を 作 製 す る プ ロ セ ス で あ っ て 、 該 プ ロ セ ス は 、 以 下 ：
　 （ １ ） キ ラ ル な 試 薬 の 存 在 下 で 、 式 Ｉ Ｉ の 化 合 物 を Ｒ １ Ｏ Ｈ で 脱 対 称 化 し 、 式 Ｉ Ｉ Ｉ の
化 合 物 を 得 る 工 程 で あ っ て ：



【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
こ こ で 、 Ｒ １ が 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ
ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 シ ク
ロ ア ル ケ ニ ル お よ び シ ク ロ ア ル ケ ニ ル ア ル キ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 工 程 ；
　 （ ２ ） 該 式 Ｉ Ｉ Ｉ の 化 合 物 を ア ミ ノ 化 し 、 式 Ｉ Ｖ ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 を 得 る 工 程 ；
　 （ ３ ） 該 式 Ｉ Ｖ の 化 合 物 の ア ミ ド 官 能 基 お よ び エ ス テ ル 官 能 基 を 還 元 し て 、 式 Ｖ ：
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 、 ま た は そ の 塩 を 得 る 工 程 ；
　 （ ４ ） 該 式 Ｖ の 化 合 物 の ア ミ ノ 基 を 保 護 し て 、 式 Ｖ Ｉ ：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 を 得 る 工 程 で あ っ て 、 こ こ で Ｐ は 、 保 護 基 を 表 す 、 工 程 ；
　 （ ５ ） 該 式 Ｖ Ｉ の 化 合 物 を 酸 化 し て 、 式 Ｖ Ｉ Ｉ ：
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ト リ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ト リ ク ロ ロ エ チ ル 、



【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 を 得 る 工 程 ；
　 （ ６ ） 該 式 Ｖ Ｉ Ｉ の 化 合 物 に Ｒ ２ Ｏ Ｈ を 付 加 さ せ て 、 式 Ｖ Ｉ Ｉ Ｉ ：
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 を 得 る 工 程 で あ っ て 、 こ こ で Ｒ ２ は 、 Ｈ 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 シ
ク ロ ア ル キ ル 、 ま た は シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル を 表 す 、 工 程 ；
　 （ ７ ） 該 式 Ｖ Ｉ Ｉ Ｉ の 化 合 物 を シ ア ノ 化 し て 式 Ｉ Ｘ ：
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 を 得 る 工 程 ；
　 （ ８ ） Ｍ Ｏ Ｒ ３ ま た は Ｒ ３ Ｏ Ｈ を 用 い て 、 式 Ｉ Ｘ の 化 合 物 を 、 式 Ｘ ：
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 に 加 水 分 解 す る 工 程 で あ っ て 、 こ こ で Ｍ は 、 Ｌ ｉ 、 Ｎ ａ 、 お よ び Ｋ か ら な る 群 よ
り 選 択 さ れ 、 そ し て Ｒ ３ は 、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 お よ び シ ク ロ ア ル キ ル か
ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 工 程 ； な ら び に
　 （ ９ ） 該 式 Ｘ の 化 合 物 を 脱 保 護 し て 式 Ｉ ：
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【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 を 得 る 工 程 、 ま た は 必 要 に 応 じ て 該 化 合 物 を そ の 塩 と し て 単 離 す る 工 程 を 包 含 す
る 、 プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ２ 】
Ｒ １ が 、 メ チ ル 、 エ チ ル 、 ト リ フ ル オ ロ エ チ ル 、 ト リ ク ロ ロ エ チ ル 、 プ ロ ピ ル 、 イ ソ プ ロ
ピ ル 、 ア リ ル 、 ３ － メ チ ル － ２ － ブ テ ニ ル お よ び シ ン ナ ミ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、
請 求 項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ３ 】
Ｒ １ が 、 ア リ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ４ 】
Ｐ が 、 Ｃ ｂ ｚ － Ｃ ｌ 、 ２ － ク ロ ロ － Ｃ ｂ ｚ － Ｃ ｌ 、 ２ ， ４ － ジ ク ロ ロ － Ｃ ｂ ｚ － Ｃ ｌ 、 お
よ び ４ － ブ ロ モ － Ｃ ｂ ｚ － Ｃ ｌ Ｃ ｂ ｚ － Ｃ ｌ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 試 薬 か ら の Ｃ ｂ ｚ
保 護 基 を 表 す 、 請 求 項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ５ 】
Ｒ ２ が 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル を 表 す 、 請 求 項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ６ 】
Ｒ ３ が 、 （ Ｃ １ ～ Ｃ ６ ） ア ル キ ル を 表 す 、 請 求 項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ７ 】
前 記 キ ラ ル な 試 薬 が 、 シ ン コ ナ ア ル カ ロ イ ド 、 酵 素 、 お よ び ジ イ ソ プ ロ ポ キ シ チ タ ニ ウ ム
Ｔ Ａ Ｄ Ｄ Ｏ Ｌ － エ ー ト か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ８ 】
前 記 シ ン コ ナ ア ル カ ロ イ ド が 、 キ ニ ジ ン 、 修 飾 キ ニ ジ ン 、 シ ン コ ニ ン 、 エ ピ シ ン コ ニ ジ ン
、 お よ び エ ピ キ ニ ン か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 ７ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ９ 】
前 記 シ ン コ ナ ア ル カ ロ イ ド が キ ニ ジ ン で あ る 、 請 求 項 ８ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 １ ０ 】
第 １ 級 ア ミ ン 、 第 ２ 級 ア ミ ン ま た は 第 ３ 級 ア ミ ン を 添 加 す る こ と に よ り 、 前 記 式 Ｉ Ｉ Ｉ の
化 合 物 の 塩 を 作 製 す る 工 程 を さ ら に 包 含 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 １ １ 】
前 記 第 １ 級 ア ミ ン が 、 Ｒ （ ＋ ） － α － メ チ ル ベ ン ジ ル ア ミ ン で あ る 、 請 求 項 １ ０ に 記 載 の
プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 １ ２ 】
工 程 ２ が 、 ア ン モ ニ ウ ム の 供 給 源 、 カ ル ボ ン 酸 活 性 化 の 供 給 源 、 お よ び 塩 基 を 前 記 反 応 物
に 添 加 す る 工 程 を 包 含 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 １ ３ 】
前 記 ア ン モ ニ ウ ム の 供 給 源 が 、 水 酸 化 ア ン モ ニ ウ ム 、 塩 化 ア ン モ ニ ウ ム 、 炭 酸 水 素 ア ン モ
ニ ウ ム 、 お よ び リ ン 酸 ア ン モ ニ ウ ム か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ２ に 記 載 の プ ロ
セ ス 。
【 請 求 項 １ ４ 】
前 記 カ ル ボ ン 酸 活 性 化 の 供 給 源 が 、 ジ － ｔ － ブ チ ル － ジ カ ー ボ ネ ー ト お よ び ク ロ ロ ギ 酸 イ
ソ ブ チ ル か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ２ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 １ ５ 】
前 記 塩 基 が 、 ピ リ ジ ン で あ る 、 請 求 項 １ ２ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
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【 請 求 項 １ ６ 】
工 程 ３ の 前 記 還 元 が 、 第 １ の 段 階 お よ び 第 ２ の 段 階 を 包 含 し 、 該 第 １ の 段 階 が 、 前 記 式 Ｖ
の 化 合 物 の 前 記 エ ス テ ル を 、 ト リ メ チ リ ル シ リ ル の 存 在 下 で 、 ア ラ ン 、 水 素 化 ホ ウ 素 リ チ
ウ ム 、 お よ び 水 素 化 ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 還 元 剤 を 用 い て 還 元 す る
工 程 を 包 含 し 、 そ し て 該 第 ２ の 段 階 が 、 前 記 式 Ｖ の 化 合 物 の 前 記 ア ミ ド を 、 水 素 化 ア ル ミ
ニ ウ ム リ チ ウ ム お よ び 水 素 化 ト リ ア セ ト キ シ ホ ウ 素 ナ ト リ ウ ム か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る
還 元 剤 を 用 い て ア ミ ン に 還 元 す る 工 程 を 包 含 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 １ ７ 】
工 程 ３ の 前 記 式 Ｖ の 化 合 物 が 、 安 息 香 酸 塩 、 シ ョ ウ ノ ウ 酸 塩 、 ジ ベ ン ゾ イ ル 酒 石 酸 塩 、 フ
マ ル 酸 塩 、 お よ び ４ － ク ロ ロ 安 息 香 酸 塩 か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 塩 と し て 単 離 さ れ る 、
請 求 項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 １ ８ 】
工 程 ３ の 前 記 式 Ｖ の 化 合 物 が 、 以 下 の 構 造 ：
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 塩 と し て 単 離 さ れ る 、 請 求 項 １ ７ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 １ ９ 】
工 程 ５ の 前 記 式 Ｖ Ｉ の 化 合 物 の 酸 化 が 、 Ｔ Ｅ Ｍ Ｐ Ｏ 媒 介 性 酸 化 を 用 い て 実 施 さ れ る 、 請 求
項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
工 程 ６ が 、 無 機 酸 、 有 機 酸 、 お よ び ル イ ス 酸 か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 酸 を 添 加 す る 工 程
を さ ら に 包 含 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ２ １ 】
工 程 ７ に お け る 前 記 式 Ｖ Ｉ Ｉ Ｉ の 化 合 物 が 、 シ ア ノ ト リ メ チ ル シ リ ル ま た は シ ア ン 化 カ リ
ウ ム で 処 理 さ れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
工 程 ７ が 、 三 フ ッ 化 ホ ウ 素 エ ー テ ル 錯 体 、 ト リ フ ル オ ロ メ タ ン ス ル ホ ン 酸 、 ト リ メ チ ル シ
リ ル エ ス テ ル 、 お よ び Ｓ ｎ Ｃ ｌ ４ か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 触 媒 を 添 加 す る 工 程 を さ ら に
包 含 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
前 記 式 Ｘ の 化 合 物 が 、 適 切 な 溶 媒 中 で 、 ３ ０ ～ １ ８ ０ ｐ ｓ ｉ の 水 素 下 、 Ｐ ｄ － Ｃ の 存 在 下
で 脱 保 護 さ れ 、 式 Ｉ の 化 合 物 を 与 え る 、 請 求 項 １ に 記 載 の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
工 程 ９ に お け る 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 が 、 Ｈ Ｃ ｌ 塩 、 ｐ － ト ル エ ン ス ル ホ ン 酸 塩 、 ４ － ク ロ ロ
ベ ン ゼ ン ス ル ホ ン 酸 塩 、 お よ び 臭 化 水 素 酸 塩 か ら 群 よ り 選 択 さ れ る 塩 と し て 単 離 さ れ る 、
請 求 項 １ の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
工 程 ９ に お け る 前 記 式 Ｉ の 化 合 物 が 、 以 下 の 構 造 ：
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【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
の 塩 と し て 単 離 さ れ る 、 請 求 項 ２ ４ の プ ロ セ ス 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
式 ：
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 ま た は そ の 塩 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
式 ：
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
式 ：
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
式 ：
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【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
式 ：
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ １ 】
式 ：
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
式 ：
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
式 ：
【 化 ２ ０ 】
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の 化 合 物 。
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