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【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27年12月3日(2015.12.3)

【公表番号】特表2015-502331(P2015-502331A)
【公表日】平成27年1月22日(2015.1.22)
【年通号数】公開・登録公報2015-005
【出願番号】特願2014-535096(P2014-535096)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｆ   7/18     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 487/04     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 519/00     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 207/24     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｆ    7/18     ＣＳＰＷ
   Ｃ０７Ｆ    7/18     　　　Ａ
   Ｃ０７Ｆ    7/18     　　　Ｔ
   Ｃ０７Ｆ    7/18     　　　Ｖ
   Ｃ０７Ｄ  487/04     １５２　
   Ｃ０７Ｄ  519/00     ３１１　
   Ｃ０７Ｄ  207/24     　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成27年10月13日(2015.10.13)
【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】
　次式Ｉの化合物：
【化１】

式中：
　Ｒ7は次のものから選択される：ＯＲA（ここで、ＲAは、フェニル（クロロ置換基を有
していてよい）、ピリジル及びフラニルで置換されていてよいＣ1～4飽和アルキルから選
択される）；クロロ；ＮＨ2；－ＣＨ2－Ｏ－Ｃ（＝Ｏ）Ｍｅ；
　Ｒ8はＯＰｒｏｔOであり、ここで、ＯＰｒｏｔOは、ＲCに対して直交的であるケイ素系
酸素保護基であり；
　Ｒ9は、Ｈ、メチル及びメトキシから選択され；
　ＲSは、ＣＦ3、（ＣＦ2）3ＣＦ3、ＣＨ3及び
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【化２】

から選択され；
そして
ＲCは次のものから選択される：
（ｉ）－Ｃ（＝Ｏ）－ＯＲC1（ここで、ＲC1は、飽和Ｃ1～4アルキル基である）；
（ｉｉ）－ＣＨ2－Ｏ－Ｃ（＝Ｏ）ＲC2（ここで、ＲC2はメチル又はフェニルである）；
（ｉｉｉ）－ＣＨ2－Ｏ－Ｓｉ－（ＲSi1）（ＲSi2）（ＲSi3）（ここで、ＲSi1、ＲSi2、
ＲSi3はＣ1～6飽和アルキル基及びフェニル基から独立して選択される）；及び
（ｉｖ）－Ｃ（－ＹＲC3）（－ＹＲC4）（ここで、それぞれのＹは、独立してＯ又はＳで
あり、ＲC3及びＲC4は、独立して飽和Ｃ1～4アルキル基であるか、又は一緒になってＣ2

～3アルキレンを形成する）。
【請求項２】
　Ｒ7がＯＲA（ここで、ＲAは、非置換Ｃ1～4飽和アルキルであり、しかもメチルであっ
てよい。）である、請求項１の化合物。
【請求項３】
　ＲSがＣＦ3である、請求項１又は２に記載の化合物。
【請求項４】
　ＲC1がメチルである、請求項１～３のいずれかに記載の化合物。
【請求項５】
　－Ｓｉ－（ＲSi1）（ＲSi2）（ＲSi3）がＴＢＤＭＳである、請求項１～４のいずれか
に記載の化合物。
【請求項６】
　請求項１～５のいずれかに記載の次式Ｉの化合物：

【化３】

を次式ＩＩの化合物:
【化４】

から合成する方法であって、該ＩＩを不活性雰囲気下で乾燥有機溶媒中において－３５℃
以下の温度で適切な無水物及び無水２，６－ルチジン又は無水２，６－ｔＢｕ－ピリジン
で処理することを含む方法。
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【請求項７】
　次式ＩＩＩの化合物：
【化５】

式中：ＲC、Ｒ7、Ｒ8及びＲ9は請求項１～５のいずれかに定義されたとおりであり；
Ｒ2は次のものから選択される：
（ｉ）置換されていてもよいＣ5～20アリール基；
（ｉｉ）置換されていてもよいＣ1～5アルキル基；及び
（ｉｉｉ）Ｈ。
【請求項８】
　請求項７に記載の次式ＩＩＩの化合物：
【化６】

を請求項１～５のいずれかに記載の次式Ｉの化合物：

【化７】

から、
（ｉ）式Ｉの化合物と適切なアリールホウ素誘導体とのスズキカップリング；
（ｉｉ）適切なアルケン、アクリルアミド又はアクリレートとのヘックカップリング；
（ｉｉｉ）適切な有機スズ試薬とのスティルカップリング；
（ｉｖ）適切なアルキンとのソノガシラカップリング；又は
（ｖ）トリエチルシランを使用したヒドリド移動
によって合成する方法。
【請求項９】
　次式ＩＶの化合物：
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【化８】

式中：Ｒ7、Ｒ8及びＲ9は請求項１～５のいずれかに定義されたとおりであり、Ｒ2は請求
項７で定義されたとおりであり；
ＲDは次のものから選択される：
（ｉｉ）－ＣＨ2－Ｏ－Ｃ（＝Ｏ）ＲC2（ここで、ＲC2はメチル又はフェニルである）；
（ｉｉｉ）－ＣＨ2－Ｏ－Ｓｉ－（ＲSi1）（ＲSi2）（ＲSi3）（ここで、ＲSi1、ＲSi2、
ＲSi3はＣ1～6飽和アルキル基及びフェニル基から独立して選択される。）；及び
（ｉｖ）－Ｃ（－ＹＲC3）（－ＹＲC4）（ここで、それぞれのＹは、独立してＯ又はＳで
あり、ＲC3及びＲC4は、独立して飽和Ｃ1～4アルキル基であるか、又は一緒になってＣ2

～3アルキレンを形成する）。
【請求項１０】
　－Ｓｉ－（ＲSi1）（ＲSi2）（ＲSi3）がＴＢＤＭＳである、請求項９に記載の化合物
。　
【請求項１１】
　ＲC2がメチルである、請求項９に記載の化合物。
【請求項１２】
　請求項９～１１のいずれかに記載の次式ＩＶの化合物：
【化９】

を請求項７に記載の次式IIIの化合物：

【化１０】

から、
（ｉ）ＲCが－Ｃ（＝Ｏ）－ＯＲC1の場合には、－Ｃ（＝Ｏ）－ＯＲC1から－ＣＨ2－Ｏ－
Ｃ（＝Ｏ）ＲC2又は－ＣＨ2－Ｏ－Ｓｉ－（ＲSi1）（ＲSi2）（ＲSi3）への転化、その後
（ｉｉ）ＲCが－ＣＨ2－Ｏ－Ｃ（＝Ｏ）ＲC2の場合には、酢酸中での亜鉛によるニトロ基
の還元又はＲCが－ＣＨ2－Ｏ－Ｓｉ－（ＲSi1）（ＲSi2）（ＲSi3）の場合には、エタノ
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ール中５％ギ酸中における亜鉛を使用したニトロ基の還元；
（ｉｉｉ）ＲCが－Ｃ（－ＹＲC3）（－ＹＲC4）の場合には、Ｃｄ／Ｐｂ対、亜ジチオン
酸ナトリウム又は塩化スズＩＩを使用したニトロ基の還元
によって合成する方法。
【請求項１３】
　次式Ｖの化合物：
【化１１】

式中：Ｒ7、Ｒ8及びＲ9は請求項１～５のいずれかに定義されたとおりであり、Ｒ2は請求
項７で定義されたとおりであり、そしてＲDは請求項９～１１のいずれかにおいて定義さ
れたとおりであり、
Ｒ10は、パラジウムに不安定である及び／又は次の基：
【化１２】

を付加する条件下では不安定であるカルバメート系窒素保護基、或いはパラジウムに不安
定である及び／又は次の基：

【化１３】

を付加するために使用される条件下で不安定である部分を含む。
【請求項１４】
　Ｒ10が次のものから選択される、請求項１３に記載の化合物：
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【表１】

（ここで、アスタリスクは、Ｎ１０位への結合点を示す。）。
【請求項１５】
　Ｒ10が次式：
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【化１４】

（ここで、アスタリスクはＮ１０位への結合点を示し、Ｇ1は細胞結合剤への結合を形成
するための官能基であり、Ｌ1は切断可能なリンカーであり、Ｌ2は共有結合であり又は－
ＯＣ（＝Ｏ）－と共に自壊性リンカーを形成する。）
である、請求項１３に記載の化合物。
【請求項１６】
　請求項１３～１５のいずれかに記載の次式Ｖの化合物：

【化１５】

を請求項９～１１のいずれかに記載の次式ＩＶの化合物：
【化１６】

から、該ＩＶとトリホスゲンとを反応させてイソシアネートを得、その後Ｒ10－ＯＨと反
応させることによって合成する方法。
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