
JP 2016-535039 A5 2017.8.17

10

【公報種別】特許法第１７条の２の規定による補正の掲載
【部門区分】第３部門第２区分
【発行日】平成29年8月17日(2017.8.17)

【公表番号】特表2016-535039(P2016-535039A)
【公表日】平成28年11月10日(2016.11.10)
【年通号数】公開・登録公報2016-063
【出願番号】特願2016-526946(P2016-526946)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 263/38     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/5377   (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  31/04     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ  263/38     ＣＳＰ　
   Ａ６１Ｋ   31/5377   　　　　
   Ａ６１Ｐ   31/04     　　　　
   Ａ６１Ｐ   31/04     １７１　

【手続補正書】
【提出日】平成29年7月5日(2017.7.5)
【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Ｉ

【化１】

のオキサゾリジノン抗菌化合物［（Ｓ）－Ｎ－［［３－［４－フルオロ－３－モルホリノ
フェニル］－２－オキソオキサゾリジン－５－イル］メチル］アセトアミド］、その薬学
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的に許容される塩、溶媒和物、又は水和物。
【請求項２】
　３３３５ｃｍ－１、３０８５ｃｍ－１、２９８４ｃｍ－１、２９００ｃｍ－１、２７４
３ｃｍ－１、２６９７ｃｍ－１、１７３６ｃｍ－１、１６７１ｃｍ－１、１６０９ｃｍ－

１、１５９７ｃｍ－１、１５４２ｃｍ－１、１５１２ｃｍ－１、１４７４ｃｍ－１、１４
２０ｃｍ－１、１３６９ｃｍ－１、１３４８ｃｍ－１、１３１８ｃｍ－１、１２８５ｃｍ
－１、１２３１ｃｍ－１、１１４２ｃｍ－１、１１１４ｃｍ－１、１０８３ｃｍ－１のＩ
Ｒスペクトルデータを有する、請求項１に記載のオキサゾリジノン化合物。
【請求項３】
　δ２．０１（ｓ，３Ｈ）ｐｐｍ、３．０６（ｔ，４Ｈ）ｐｐｍ、３．６０～３．７８（
ｍ，４Ｈ）ｐｐｍ、３．８５～３．８６（ｔ，２Ｈ）ｐｐｍ、４．０３（ｔ，２Ｈ）ｐｐ
ｍ、４．７８（ｍ，１Ｈ）ｐｐｍ、６．１２（ｓ，１Ｈ）ｐｐｍ、６．８２～６．８５（
ｍ，１Ｈ）ｐｐｍ、６．９８～７．０３（ｑ，１Ｈ）ｐｐｍ、７．３２～７．３４（ｄｄ
，１Ｈ）ｐｐｍのＨ－ＮＭＲ：ＣＤＣｌ３を有する、請求項１に記載のオキサゾリジノン
化合物。
【請求項４】
　２２．７ｐｐｍ、４１．７ｐｐｍ、４７．７ｐｐｍ、５０．５ｐｐｍ、６６．６ｐｐｍ
、７１．８ｐｐｍ、１０９．６ｐｐｍ、１１１．９ｐｐｍ、１１６．２ｐｐｍ、１３４．
３ｐｐｍ、１３９．９ｐｐｍ、１４０．０ｐｐｍ、１５０．８ｐｐｍ、１５３．２ｐｐｍ
、１５４．６ｐｐｍ、１７１．２ｐｐｍの１３Ｃ－ＮＭＲ：ＣＤＣｌ３を有する、請求項
１に記載のオキサゾリジノン化合物。
【請求項５】
　３３８．３７（Ｍ＋１）のＥＳＩ－ＭＳ（ｍ／ｚ）を有する、請求項１に記載のオキサ
ゾリジノン化合物。
【請求項６】
　８．８９８、１３．０５、１３．７９９、１５．８４９、１８．８１７、１９．１３８
、１９．４５４、２０．１９３、２１．３９５、２１．６８６、２２．２８９、２２．８
３３、２３．５０４、２６．１３３及び３２．４４８°２θに主ピークを有するＸＲＤス
ペクトルを有する、請求項１に記載のオキサゾリジノン化合物。
【請求項７】
　式Ｉ
【化２】
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のオキサゾリジノン化合物（Ｓ）－Ｎ－（（３－（４－フルオロ－３－モルホリノフェニ
ル）－２－オキソオキサゾリジン－５－イル）メチル）アセトアミドを調製するための方
法であって、
　ａ）式II
【化３】

　　　　　　　　　　　　　　　　　 
の３，４－ジフルオロニトロベンゼン化合物を還元して、式III
【化４】

　　　　　　　　　　　　　　　　　 
の３，４－ジフルオロ－アニリン化合物を得るステップ；
　ｂ）化合物IIIを（Ｒ）エピクロロヒドリンと反応させて、式IV
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【化５】

　　　　　　　　　　　　　　　　　 
の（Ｒ）－１－クロロ－３－（（３，４－ジフルオロフェニル）アミノ）プロパン－２－
オール化合物を得るステップ；
　ｃ）式IVの前記（Ｒ）－１－クロロ－３－（（３，４－ジフルオロフェニル）アミノ）
プロパン－２－オール化合物をフタルイミドカリウムとカップリングさせて、式Ｖ

【化６】

の（Ｒ）－２－（３－（（３，４－ジフルオロフェニル）アミノ）－２－ヒドロキシルプ
ロピル）イソインドリン－１，３－ジオン化合物を得るステップ；
　ｄ）ＣＤＩを用い、式Ｖの（Ｒ）－２－（３－（（３，４－ジフルオロフェニル）アミ
ノ）－２－ヒドロキシルプロピル）イソインドリン－１，３－ジオン化合物を環化させて
、式VI
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【化７】

の（Ｓ）－２－（（３－（３，４－ジフルオロフェニル）－２－オキソオキサゾリジン－
５－イル）メチル）イソインドリン－１，３－ジオン化合物を得るステップ；
　ｅ）ヒドラジン水和物と反応させることにより、化合物VIのフタルイミド環を開環して
、式VII

【化８】

の（Ｓ）－５－（アミノメチル）－３－（３，４－ジフルオロフェニル）オキサゾリジン
－２－オン化合物を得るステップ；
　ｆ）無水酢酸を用い化合物VIIをアシル化して、対応する式VIII
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【化９】

の（Ｓ）－Ｎ－（（３－（３，４－ジフルオロフェニル）－２－オキソオキサゾリジン－
５－イル）メチル）アセトアミド化合物を得るステップ；
　ｇ）ニトロ化試薬である硝酸及び硫酸を用い化合物VIIIをニトロ化して、式IX

【化１０】

の（Ｓ）－Ｎ－（（３－（４，５－ジフルオロ－２－ニトロフェニル）－２－オキソオキ
サゾリジン－５－イル）メチル）アセトアミド化合物を得るステップ；
　ｈ）（Ｓ）－Ｎ－（（３－（４，５－ジフルオロ－２－ニトロフェニル）－２－オキソ
オキサゾリジン－５－イル）メチル）アセトアミド化合物IXをモルホリンと反応させて、
式Ｘ



(7) JP 2016-535039 A5 2017.8.17

【化１１】

の（Ｓ）－Ｎ－（（３－（４－フルオロ－５－モルホリノ－２－ニトロフェニル）－２－
オキソオキサゾリジン－５－イル）メチル）アセトアミド化合物を得るステップ；
　ｉ）式Ｘの（Ｓ）－Ｎ－（（３－（４－フルオロ－５－モルホリノ－２－ニトロフェニ
ル）－２－オキソオキサゾリジン－５－イル）メチル）アセトアミド化合物を還元して、
式XI
【化１２】

の（Ｓ）－Ｎ－（（３－（２－アミノ－４－フルオロ－５－モルホリノフェニル）－２－
オキソオキサゾリジン－５－イル）メチル）アセトアミドを得るステップ；
　ｊ）（Ｓ）－Ｎ－（（３－（２－アミノ－４－フルオロ－５－モルホリノフェニル）－
２－オキソオキサゾリジン－５－イル）メチル）アセトアミド（化合物XI）を脱アミノ化
して、式Ｉ



(8) JP 2016-535039 A5 2017.8.17

【化１３】

の（Ｓ）－Ｎ－（（３－（４－フルオロ－３－モルホリノフェニル）－２－オキソオキサ
ゾリジン－５－イル）メチル）アセトアミド化合物を得るステップ
を含む、前記方法。
【請求項８】
　鏡像異性的に純粋な、請求項１に記載の式Ｉの化合物。
【請求項９】
　請求項７に記載の方法により得られる、鏡像異性的に純粋な式Ｉの化合物。
【請求項１０】
　薬学的に許容される担体、及び請求項１～６のいずれかに記載のオキサゾリジノン化合
物Ｉ又はその薬学的に許容される塩を含む医薬組成物。
【請求項１１】
　式Ｉの化合物を、組成物の０．１重量％～９９重量％の量で含む、請求項１０に記載の
医薬組成物。
【請求項１２】
　請求項１１に記載の医薬組成物を含む製剤。
【請求項１３】
　約１μｇ～約１００ｍｇ／ｋｇ体重／日の量で式Ｉの化合物を含む、請求項１２に記載
の製剤。
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