
JP 2004-522793 A5 2005.12.22

【 公 報 種 別 】 特 許 法 第 １ ７ 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 17年 12月 22日 (2005.12.22)
　
【 公 表 番 号 】 特 表 2004-522793(P2004-522793A)
【 公 表 日 】 平 成 16年 7月 29日 (2004.7.29)
【 年 通 号 数 】 公 開 ・ 登 録 公 報 2004-029
【 出 願 番 号 】 特 願 2002-569812(P2002-569812)
【 国 際 特 許 分 類 第 ７ 版 】
   Ｃ ０ ７ Ｄ  215/12   
   Ｃ ０ ７ Ｂ   53/00   
   Ｃ ０ ７ Ｃ  231/18   
   Ｃ ０ ７ Ｃ  237/30   
   Ｃ ０ ７ Ｃ  303/40   
   Ｃ ０ ７ Ｃ  311/09   
   Ｃ ０ ７ Ｄ  215/14   
   Ｃ ０ ７ Ｄ  295/14   
   Ｃ ０ ７ Ｄ  295/22   
   Ｃ ０ ７ Ｄ  307/79   
【 Ｆ Ｉ 】
   Ｃ ０ ７ Ｄ  215/12          
   Ｃ ０ ７ Ｂ   53/00          Ｇ
   Ｃ ０ ７ Ｃ  231/18          
   Ｃ ０ ７ Ｃ  237/30          
   Ｃ ０ ７ Ｃ  303/40          
   Ｃ ０ ７ Ｃ  311/09          
   Ｃ ０ ７ Ｄ  215/14          
   Ｃ ０ ７ Ｄ  295/14          Ａ
   Ｃ ０ ７ Ｄ  295/22          Ａ
   Ｃ ０ ７ Ｄ  307/79          
　
【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 17年 2月 25日 (2005.2.25)
【 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 】
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　 Ａ ） 一 般 式 (II)



【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 は Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ 2 は
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ る ） で 表 さ れ る エ ナ ン チ オ マ ー 的 に 純 粋 な 化 合 物 を 式 (III)
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
で 表 さ れ る  N,N－ ビ ス (２ － ク ロ ロ エ チ ル )－ ２ － ニ ト ロ ベ ン ゼ ン ア ミ ド と 反 応 さ せ て 、 一
般 式 (IV)
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と し 、
　 Ｂ ） 一 般 式 (IV)の 化 合 物 の ２ － ニ ト ロ ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル 基 を 標 準 的 条 件 に よ り 切 断 し
て 、 一 般 式 (Ｖ )
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【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と し 、
　 Ｃ ） 一 般 式 (Ｖ ) の 化 合 物 を 標 準 的 条 件 下 で 、
　 ｉ ） 一 般 式 Ａ ｒ － Ｃ Ｈ 2 － Ｘ （ 式 中 、 Ａ ｒ は フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ ラ ニ
ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル ま た は ト リ ア ゾ リ ル の 何 れ か 一 つ か ら 選 択 さ れ 、 Ｘ は ハ ロ ゲ ン で あ る ）
の 化 合 物 お よ び 適 切 な 塩 基 、 ま た は
　 ii） 一 般 式 Ａ ｒ － Ｃ Ｈ Ｏ （ 式 中 、 Ａ ｒ は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） の 化 合 物 お よ び
適 切 な 還 元 剤 ；
の 何 れ か を 用 い て ア ル キ ル 化 し て 、 一 般 式 (Ｉ )の 化 合 物 と す る 段 階 を 含 む 、 一 般 式 (Ｉ )
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 、 Ｒ 2 お よ び Ａ ｒ は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 の 製 造 方
法 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Ｒ 1 が メ チ ル ま た は イ ソ プ ロ ピ ル で あ り 、 Ｒ 2 が
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
で あ り 、 そ し て Ａ ｒ が フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ル 、 チ エ ニ ル ま た は フ ラ ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ に
記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Ｒ 1 が メ チ ル ま た は イ ソ プ ロ ピ ル で あ り 、 Ｒ 2 が
【 化 ８ 】
　
　
　
　
で あ り 、 そ し て Ａ ｒ が フ ェ ニ ル ま た は チ エ ニ ル で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 方 法 。
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【 請 求 項 ４ 】
　 一 般 式 (II) の 化 合 物 を 、
　 Ａ ） (Ｓ )－ ｐ － ト ル エ ン ス ル フ ィ ン 酸  (1R,2S,5R)－ (－ )－ メ ン チ ル ま た は  (Ｒ )－ ｐ －
ト ル エ ン ス ル フ ィ ン 酸  (1R,2S,5R)－ (＋ )－ メ ン チ ル を リ チ ウ ム ヘ キ サ メ チ ル ジ シ ラ ザ ン
お よ び 一 般 式 Ｒ 2 － Ｃ Ｈ Ｏ （ 式 中 、 Ｒ 2 は 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る ） の 化 合 物 と 反
応 さ せ て 、 一 般 式 (VII)
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ 2 は 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る ス ル フ ィ ミ ン ま た は そ の エ
ナ ン チ オ マ ー と し 、
　 Ｂ ） 一 般 式 (VIII)
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 は 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る ｐ － ヨ ー ド － ベ ン ズ ア ミ ド
誘 導 体 を ア ル キ ル リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ 、 次 い で 上 記 の 段 階 Ａ で 製 造 し た ス ル フ イ ン イ
ミ ド を 加 え て 、 一 般 式 (IX)
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と し 、
　 Ｃ ） 一 般 式 (IX)の 化 合 物 を 簡 単 な 酸 処 理 に よ り メ タ ノ リ シ ス し て 、 一 般 式 (II)
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【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と す る こ と
に よ っ て 製 造 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ５ 】
　 一 般 式 (II)の 化 合 物 を 、
　 Ａ ） 構 造 式 Ｒ 2 － Ｃ Ｈ Ｏ （ 式 中 、 Ｒ 2 は 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る ） の ア ル デ ヒ ド
を  (Ｒ )－ (＋ )－ ２ － メ チ ル － ２ － プ ロ パ ン ス ル フ ィ ン ア ミ ド ま た は  (Ｓ )－ (－ )－ ２ － メ
チ ル － ２ － プ ロ パ ン ス ル フ ィ ン ア ミ ド と 反 応 さ せ て 、 一 般 式 (Ｘ )
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 2 は 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 ま た は そ の エ ナ ン チ
オ マ ー と し 、
　 Ｂ ） 一 般 式 (VIII)
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 は 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る ｐ － ヨ ー ド － ベ ン ズ ア ミ ド
誘 導 体 を ア ル キ ル リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ 、 次 い で 上 記 の 段 階 Ａ で 製 造 し た ス ル フ ィ ン イ
ミ ド を 加 え て 、 一 般 式 (XI)
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と し 、
　 Ｃ ） 一 般 式 (XI)の 化 合 物 を 簡 単 な 酸 処 理 に よ り メ タ ノ リ シ ス し て 、 一 般 式 (II)
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【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と す る こ と
に よ っ て 製 造 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ６ 】
　 一 般 式 (II)の 化 合 物 を 、
　 Ａ ） 一 般 式 (XII)
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る ケ ト ン を  (Ｒ )－ (
＋ )－ ２ － メ チ ル － ２ － プ ロ パ ン ス ル フ ィ ン ア ミ ド ま た は  (Ｓ )－ (－ )－ ２ － メ チ ル － ２ －
プ ロ パ ン ス ル フ ィ ン ア ミ ド と 反 応 さ せ て 、 一 般 式 (XIII)
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 ま た は そ の
エ ナ ン チ オ マ ー と し 、
　 Ｂ ） 一 般 式 (XIII)の 化 合 物 を 水 素 供 与 試 薬 を 用 い て 還 元 し て 、 一 般 式 (XI)
【 化 １ ９ 】
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（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と し 、
　 Ｃ ） 一 般 式 (XI)の 化 合 物 を 簡 単 な 酸 処 理 に よ り メ タ ノ リ シ ス し て 、 一 般 式 (II)
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 請 求 項 １ で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と す る こ と
に よ っ て 製 造 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ 】
　 Ａ ） (Ｓ )－ ｐ － ト ル エ ン ス ル フ ィ ン 酸  (1R,2S,5R)－ (－ )－ メ ン チ ル ま た は  (Ｒ )－ ｐ －
ト ル エ ン ス ル フ ィ ン 酸  (1R,2S,5R)－ (＋ )－ メ ン チ ル を リ チ ウ ム ヘ キ サ メ チ ル ジ シ ラ ザ ン
お よ び 一 般 式 Ｒ 2 － Ｃ Ｈ Ｏ （ 式 中 、 Ｒ 2 は
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と 反 応 さ せ て 、 一 般 式 (VII）
【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 2 は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る ス ル フ イ ミ ン ま た は そ の エ ナ ン
チ オ マ ー と し 、
　 Ｂ ） 一 般 式 (VIII)
【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、 Ｒ 1 は Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル で あ る ） で 表 さ れ る ｐ － ヨ ー ド － ベ ン ズ ア ミ ド 誘 導 体 を
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ア ル キ ル リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ 、 次 い で 上 記 の 段 階 Ａ で 製 造 し た ス ル フ ィ ン イ ミ ド を 加
え て 、 一 般 式 (IX)
【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と し 、
　 Ｃ ） 一 般 式 (IX)の 化 合 物 を 簡 単 な 酸 処 理 に よ り メ タ ノ リ シ ス し て 、 一 般 式 (II)
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と す る 工 程 を 含
む 、 一 般 式 (II)
【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 の 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ８ 】
　 Ａ ） 構 造 式 Ｒ 2 － Ｃ Ｈ Ｏ （ 式 中 、 Ｒ 2 は
【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ る ） の ア ル デ ヒ ド を  (Ｒ )－ (＋ )－ ２ － メ チ ル － ２ － プ ロ パ ン ス ル フ ィ ン ア ミ ド ま た
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は  (Ｓ )－ (－ )－ ２ － メ チ ル － ２ － プ ロ パ ン ス ル フ ィ ン ア ミ ド と 反 応 さ せ て 、 一 般 式 (Ｘ )
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 2 は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 ま た は そ の エ ナ ン チ オ マ
ー と し 、
　 Ｂ ） 一 般 式 (VIII)
【 化 ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 は Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル で あ る ） で 表 さ れ る ｐ － ヨ ー ド － ベ ン ズ ア ミ ド 誘 導 体 を
ア ル キ ル リ チ ウ ム 試 薬 と 反 応 さ せ 、 次 い で 上 記 の 段 階 Ａ で 製 造 し た ス ル フ ィ ン イ ミ ド を 加
え て 、 一 般 式 (XI)
【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と し 、
　 Ｃ ） 一 般 式 (XI)の 化 合 物 を 簡 単 な 酸 処 理 に よ り メ タ ノ リ シ ス し て 、 一 般 式 (II)
【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と す る 段 階 を 含
む 、 一 般 式 (II)
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【 化 ３ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 の 製 造 方 法 。
【 請 求 項 ９ 】
　 Ａ ） 一 般 式 (XII)
【 化 ３ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 は Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ 2 は
【 化 ３ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ る ） で 表 さ れ る ケ ト ン を  (Ｒ )－ (＋ )－ ２ － メ チ ル － ２ － プ ロ パ ン ス ル フ ィ ン ア ミ ド
ま た は  (Ｓ )－ (－ )－ ２ － メ チ ル － ２ － プ ロ パ ン ス ル フ ィ ン ア ミ ド と 反 応 さ せ て 、 一 般 式 (
XIII)
【 化 ３ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 ま た は そ の エ ナ
ン チ オ マ ー と し 、
　 Ｂ ） 一 般 式 (XIII)の 化 合 物 を 水 素 供 与 試 薬 を 用 い て 還 元 し て 、 一 般 式 (XI)
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【 化 ３ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と し 、
　 Ｃ ） 一 般 式 (XI)の 化 合 物 を 簡 単 な 酸 処 理 に よ り メ タ ノ リ シ ス し て 、 一 般 式 (II)
【 化 ３ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 と す る 段 階 を 含
む 、 一 般 式 (II)
【 化 ３ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 お よ び Ｒ 2 は 上 記 で 定 義 し た と お り で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 の 製 造 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 Ｒ 1 が メ チ ル ま た は イ ソ プ ロ ピ ル で あ り 、 Ｒ 2 が
【 化 ３ ９ 】
　
　
　
　
　
で あ る 、 請 求 項 ７ ～ ９ の い ず れ か に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 Ｒ 1 が メ チ ル ま た は イ ソ プ ロ ピ ル で あ り 、 Ｒ 2 が
【 化 ４ ０ 】
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で あ る 、 請 求 項 ７ ～ ９ の い ず れ か に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 一 般 式 (II)
【 化 ４ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 は Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル で あ り 、 Ｒ 2 は
【 化 ４ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
で あ る ） で 表 さ れ る 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 Ｒ 1 が メ チ ル ま た は イ ソ プ ロ ピ ル で あ り 、 Ｒ 2 が
【 化 ４ ３ 】
　
　
　
　
　
で あ る 、 請 求 項 １ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 Ｒ 1 が メ チ ル ま た は イ ソ プ ロ ピ ル で あ り 、 Ｒ 2 が
【 化 ４ ４ 】
　
　
　
　
で あ る 、 請 求 項 １ ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 下 記 式
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【 化 ４ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
で 表 さ れ る 化 合 物 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 発 明 の 名 称
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 発 明 の 名 称 】 ジ ア リ ー ル メ チ ル ピ ペ ラ ジ ン 誘 導 体 の 新 規 な 不 斉 製 造 方 法 お よ び 中 間 体 と
し て の 新 規 な 不 斉 ジ ア リ ー ル メ チ ル ア ミ ン
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