
JP 2020-536870 A5 2021.11.25

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】令和3年11月25日(2021.11.25)

【公表番号】特表2020-536870(P2020-536870A)
【公表日】令和2年12月17日(2020.12.17)
【年通号数】公開・登録公報2020-051
【出願番号】特願2020-519296(P2020-519296)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 207/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/401    (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ  207/10     　　　　
   Ａ６１Ｐ   25/00     　　　　
   Ａ６１Ｐ   43/00     １１１　
   Ａ６１Ｋ   31/401    　　　　

【手続補正書】
【提出日】令和3年10月4日(2021.10.4)
【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】
　ホルムアミドと式（ＩＩ）の化合物を反応させることで、式（Ｉ）の化合物：

【化１】

を調製する方法
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【化２】

（式中、Ｐ１は、ｔｅｒｔ－ブチルオキシカルボニル（ＢＯＣ）と、９－フルオレニルメ
チルオキシカルボニル（ＦＭＯＣ）と、アセチル（Ａｃ）と、ベンゾイル（Ｂｚ）と、カ
ルバメートと、ｐ－メトキシフェニル（ＰＭＰ）と、トシル（Ｔｓ）と、ノシル及びＮｐ
ｓから選択されるスルホンアミドと、トリフルオロアセチルとから選択される保護基であ
る）。
【請求項２】
　（ｉ）式（ＩＶ）の化合物を式（Ｖ）の化合物と反応させることで、式（ＩＶ）の化合
物から式（ＶＩ）の化合物を調製することと：
【化３】

（式中、Ｐ２は、ｔｅｒｔ－ブチルオキシカルボニル（ＢＯＣ）と、９－フルオレニルメ
チルオキシカルボニル（ＦＭＯＣ）と、アセチル（Ａｃ）と、ベンゾイル（Ｂｚ）と、ベ
ンジルオキシカルボニルと、カルバメートと、ｐ－メトキシフェニル（ＰＭＰ）と、トシ
ル（Ｔｓ）と、ノシル及びＮｐｓから選択されるスルホンアミドと、トリフルオロアセチ
ルとから選択される保護基であり、Ｌ１は、脱離基を示す）、次に、
（ｉｉ）式（ＶＩ）の化合物から式（ＶＩＩ）の化合物を調製することと：
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【化４】

次に
（ｉｉｉ）式（ＶＩＩ）の化合物から式（ＶＩＩＩ）の化合物を調製することと：

【化５】

次に
（ｉｖ）式（ＶＩＩＩ）の化合物を式（ＩＸ）の化合物と反応させることで、式（ＩＩ）
の化合物を調製することと：
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【化６】

（式中、Ｌ２は、脱離基を示す）、をさらに含む、請求項１記載の方法。
【請求項３】
　工程（ｂ）がアセトニトリル中のメタンスルホン酸若しくは硫酸、または１：１（ｖ／
ｖ）テトラヒドロフラン－ＰｈＭｅ中のメタンスルホン酸の使用を含む、請求項２記載の
方法。
【請求項４】
　Ｐ１がｔｅｒｔ－ブチルオキシカルボニル（ＢＯＣ）を示し、工程（ｃ）が、溶媒中及
び触媒存在下でのＢｏｃ２Ｏの使用を含む、請求項２または３記載の方法。
【請求項５】
　（ｉ）式（ＩＶ）の化合物を式（Ｖ）の化合物と反応させることで、式（ＩＶ）の化合
物から式（ＶＩ）の化合物を調製することと：

【化７】

（式中、Ｐ２は、ｔｅｒｔ－ブチルオキシカルボニル（ＢＯＣ）と、９－フルオレニルメ
チルオキシカルボニル（ＦＭＯＣ）と、アセチル（Ａｃ）と、ベンゾイル（Ｂｚ）と、ベ
ンジルオキシカルボニルと、カルバメートと、ｐ－メトキシフェニル（ＰＭＰ）と、トシ
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ル（Ｔｓ）と、ノシル及びＮｐｓから選択されるスルホンアミドと、トリフルオロアセチ
ルとから選択される保護基であり、Ｌ１は、脱離基を示し、次に、
（ｉｉ）式（ＶＩ）の化合物から式（ＶＩＩＩ）の化合物を調製することと：
【化８】

次に
（ｉｉｉ）式（ＶＩＩＩ）の化合物を式（ＩＸ）の化合物と反応させることで、式（ＩＩ
）の化合物を調製することと：
【化９】

（式中、Ｌ２は、脱離基を示す）
をさらに含む、請求項１記載の方法。
【請求項６】
　Ｐ２が、ｔｅｒｔ－ブチルオキシカルボニル（ＢＯＣ）と、９－フルオレニルメチルオ
キシカルボニル（ＦＭＯＣ）と、アセチル（Ａｃ）と、ベンゾイル（Ｂｚ）と、カルバメ
ートと、ｐ－メトキシフェニル（ＰＭＰ）と、トシル（Ｔｓ）と、ノシル及びＮｐｓから
選択されるスルホンアミドと、トリフルオロアセチルとから選択される保護基である、請
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求項２～５のいずれか１項記載の方法。
【請求項７】
　Ｌ１がハロゲン原子である、請求項２～６のいずれか１項記載の方法。
【請求項８】
　工程（ａ）は、１）イソプロピルマグネシウムクロリド（ｉ－ＰｒＭｇＣｌ）と、ｎ－
ブチルリチウム（ｎ－ＢｕＬｉ）－ヘキサン溶液に加えた溶媒、または２）イソプロピル
マグネシウムクロリド（ｉ－ＰｒＭｇＣｌ）－塩化リチウム錯体と、ビス（ジメチルアミ
ノ）エチルエーテルに加えた溶媒の使用を含む、請求項２～７のいずれか１項記載の方法
。
【請求項９】
　工程（ａ）または（ｂ）がフロー工程を介して実施される、請求項１～８のいずれか１
項記載の方法。
【請求項１０】
　工程（ａ）が、単一工程またはバッチ工程、例えばグリニャール製法、マグネシウム「
アート」製法またはターボグリニャール製法を介して実施される、請求項２～５のいずれ
か１項記載の方法。
【請求項１１】
　工程（ａ）が、連続工程又はフロー工程、例えば断続的連続撹拌タンク反応器またはプ
ラグフロー反応器を使用する工程を介して実施される、請求項２～５のいずれか１項記載
の方法。
【請求項１２】
　Ｌ２が、ハロゲン原子を示す、請求項２～１１のいずれか１項記載の方法。
【請求項１３】
　（１）Ｌ２が臭素を示し、工程（ｄ）が塩基としての炭酸カリウム及び溶媒としてのア
セトニトリルの使用を含み；
　（２）Ｌ２が臭素を示し、工程（ｄ）が塩基としてのＮａＯＭｅ及び溶媒としてのＤＭ
Ｆの使用を含み；
　（３）Ｌ２が塩素を示し、工程（ｄ）が塩基としてのＮａＯＭｅ及び溶媒としてのＤＭ
Ｆの使用を含み；
　（４）Ｌ２が塩素を示し、工程（ｄ）が塩基としてのＮａＯＭｅ及び溶媒としてのＤＭ
ＳＯの使用を含み；
　（５）Ｌ２が臭素を示し、工程（ｄ）が塩基としてのｔ－ＢｕＯＫ及び溶媒系としての
ＡＣＮ及びホルムアミドの混合物の使用を含み；
　（６）Ｌ２が臭素を示し、工程（ｄ）が塩基としてのｔ－ＢｕＯＮａ及び溶媒系として
のＡＣＮ及びホルムアミドの混合物の使用を含み；
　（７）Ｌ２が臭素を示し、工程（ｅ）が塩基としての炭酸カリウム及び溶媒としてのホ
ルムアミドの使用を含み；
　（８）Ｌ２が臭素を示し、工程（ｅ）が塩基としてのＮａＯＭｅ及び溶媒としてのホル
ムアミドに加えたＤＭＦの使用を含み；
　（９）Ｌ２が塩素を示し、工程（ｅ）が塩基としてのＮａＯＭｅ及び溶媒としてのホル
ムアミドに加えたＤＭＦの使用を含み；
　（１０）Ｌ２が塩素を示し、工程（ｅ）が塩基としてのＮａＯＭｅ及び溶媒としてのホ
ルムアミドに加えたＤＭＳＯの使用を含み；
　（１１）Ｌ２が臭素を示し、工程（ｅ）が塩基としてのｔ－ＢｕＯＫ及び溶媒としての
ホルムアミドに加えたＡＣＮの使用を含み；または
　（１２）Ｌ２が臭素を示し、工程（ｅ）が塩基としてのｔ－ＢｕＯＮａ及び溶媒として
のホルムアミドに加えたＡＣＮの使用を含む、請求項１０記載の方法。
【請求項１４】
　式（ＶＩ）の化合物から式（ＶＩＩＩ）の化合物を調製することをさらに含む、請求項
１記載の方法：
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【化１０】

（式中、Ｐ２は、ｔｅｒｔ－ブチルオキシカルボニル（ＢＯＣ）と、９－フルオレニルメ
チルオキシカルボニル（ＦＭＯＣ）と、アセチル（Ａｃ）と、ベンゾイル（Ｂｚ）と、カ
ルバメートと、ｐ－メトキシフェニル（ＰＭＰ）と、トシル（Ｔｓ）と、ノシル及びＮｐ
ｓから選択されるスルホンアミドと、トリフルオロアセチルとから選択される保護基であ
る）。
【請求項１５】
　触媒が、Ｐｄ（ＯＨ）２／ＣまたはＰｄ／Ａｌ２Ｏ３である、請求項１４記載の方法。
【請求項１６】
　式（Ｉ）の化合物を脱保護することで、式（ＩＩＩ）ａの化合物を調製する方法：
【化１１】

（式中、該方法は請求項１～１５のいずれか１項記載の方法により、式（Ｉ）の化合物を
調製することをさらに含む）。
【請求項１７】
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　式（Ｉ）の化合物：
【化１２】

（式中、Ｐ１は、９－フルオレニルメチルオキシカルボニル（ＦＭＯＣ）と、アセチル（
Ａｃ）と、ベンゾイル（Ｂｚ）と、カルバメートと、ｐ－メトキシフェニル（ＰＭＰ）と
、トシル（Ｔｓ）と、ノシル及びＮｐｓから選択されるスルホンアミドと、トリフルオロ
アセチルとから選択される保護基を示す）。
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