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　 　 【 請 求 項 １ 】 　 式 （ Ｉ ） ：
【 化 １ 】



　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、
　 Ｒ 1 、 Ｒ 1 ′ 、 Ｒ 2 及 び Ｒ 2 ′ は 、 互 い に 独 立 し て 、 Ｈ 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ
ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル － 低 級 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル － 低 級 ア ル ケ ニ ル
、 シ ク ロ ア ル キ ル － 低 級 ア ル キ ニ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル － 低 級 ア ル キ ル 、
ヘ テ ロ シ ク リ ル － 低 級 ア ル ケ ニ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル － 低 級 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 又 は ア
リ ー ル － 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル － 低 級 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル － 低 級 ア ル キ ニ ル で あ る か
、 あ る い は
　 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 、 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 ′ 、 Ｒ 1 ′ 及 び Ｒ 2 又 は Ｒ 1 ′ 及 び Ｒ 2 ′ は 、 そ れ ら が 結 合 す る 炭
素 原 子 ２ 個 と 一 緒 に な っ て 、 炭 素 環 式 若 し く は 複 素 環 式 環 系 で あ る か 、 あ る い は
　 Ｒ 1 及 び Ｒ 1 ′ 又 は Ｒ 2 及 び Ｒ 2 ′ は 、 そ れ ら が 結 合 す る 炭 素 原 子 １ 個 と 一 緒 に な っ て 、 炭
素 環 式 若 し く は 複 素 環 式 環 系 で あ る が 、 た だ し 、 Ｒ 1 、 Ｒ 1 ′ 、 Ｒ 2 及 び Ｒ 2 ′ の 少 な く と も
１ 個 は Ｈ で は な く 、 そ し て
　 Ｒ 3 及 び Ｒ 4 は 、 互 い に 独 立 し て 、 Ｈ 又 は ア ミ ノ 基 の 置 換 基 で あ る が 、 た だ し 、 Ｒ 3 及 び
Ｒ 4 の 両 方 は Ｈ で は な い ） の １ ， ２ － ジ ア ミ ノ 化 合 物 又 は そ の 薬 剤 学 的 に 許 容 し 得 る 付 加
塩 の 調 製 方 法 で あ り 、
　 ａ ） 式 （ II） ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　

（ 式 中 、
　 Ｒ 1 、 Ｒ 1 ′ 、 Ｒ 2 及 び Ｒ 2 ′ は 、 上 記 と 同 義 で あ る ） の １ ， ２ － エ ポ キ シ ド を 、 式 ： Ｒ 5

Ｎ Ｈ Ｒ 6 （ 式 中 、 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 は 、 互 い に 独 立 し て 、 Ｈ 又 は ア ミ ノ 基 の 置 換 基 で あ る が 、 た
だ し 、 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 の 両 方 は Ｈ で は な い ） の ア ミ ン と 処 理 し 、
　 式 （ III） ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、
　 Ｒ 1 、 Ｒ 1 ′ 、 Ｒ 2 、 Ｒ 2 ′ 、 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 は 上 記 と 同 義 で あ る ） の ２ － ア ミ ノ ア ル コ ー ル を
形 成 す る 工 程 、
　 ｂ ） 式 （ III） の ２ － ア ミ ノ ア ル コ ー ル を 、 式 （ IV） ：
【 化 ４ 】
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（ 式 中 、
　 Ｒ 1 、 Ｒ 1 ′ 、 Ｒ 2 及 び Ｒ 2 ′ は 、 上 記 と 同 義 で あ る ） の ２ － ア ミ ノ ア ル コ ー ル に 変 換 す る
工 程 、
　 ｃ ） 式 （ IV） の こ の ２ － ア ミ ノ ア ル コ ー ル を 、 式 （ Ｖ ） ：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、
　 Ｒ 1 、 Ｒ 1 ′ 、 Ｒ 2 、 Ｒ 2 ′ 、 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 は 、 上 記 と 同 義 で あ る ） の １ ， ２ － ジ ア ミ ノ 化 合
物 に 転 換 す る 工 程 、
　 ｄ ） 位 置 １ の 遊 離 ア ミ ノ 官 能 基 を ア シ ル 化 し て 、 式 （ VI） ：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、
　 Ｒ 1 、 Ｒ 1 ′ 、 Ｒ 2 、 Ｒ 2 ′ 、 Ｒ 3 、 Ｒ 4 、 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 は 上 記 と 同 義 で あ る ） の ア シ ル 化 １ ，
２ － ジ ア ミ ノ 化 合 物 を 形 成 す る 工 程 、 及 び 最 後 に
　 ｅ ） 位 置 ２ の ア ミ ノ 基 を 解 放 し 、 必 要 な ら ば 、
　 得 ら れ た 式 （ Ｉ ） の １ ， ２ － ジ ア ミ ノ 化 合 物 を 薬 剤 学 的 に 許 容 し 得 る 付 加 塩 に 更 に 転 換
す る 工 程 、 を 含 む こ と を 特 徴 と す る 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ 】 　 式 （ VIII） ：
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、
　 Ｒ 1 1 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 基 で あ り 、 そ し て
　 Ｒ 1 2 は 、 ア ル キ ル 基 で あ る ） の シ ク ロ ヘ キ セ ン オ キ シ ド か ら 、 式 （ VII） ：
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【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、
　 Ｒ 1 1 及 び Ｒ 1 2 は 、 上 記 と 同 義 で あ り 、 そ し て
　 Ｒ 3 及 び Ｒ 4 は 、 互 い に 独 立 し て 、 Ｈ 又 は ア ミ ノ 基 の 置 換 基 で あ る が 、 た だ し 、 Ｒ 3 及 び
Ｒ 4 の 両 方 は Ｈ で は な い ） の ４ ， ５ － ジ ア ミ ノ － シ キ ミ 酸 誘 導 体 又 は そ の 薬 理 学 的 に 許 容
し 得 る 付 加 塩 を 調 製 す る 方 法 を 含 む 、 請 求 項 １ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ 】 　 式 （ Ｉ ） の １ ， ２ － ジ ア ミ ノ 化 合 物 又 は 式 （ VII） の ４ ， ５ － ジ ア ミ
ノ － シ キ ミ 酸 誘 導 体 が 、 （ ３ Ｒ ,４ Ｒ ,５ Ｓ ） － ５ － ア ミ ノ － ４ － ア セ チ ル ア ミ ノ － ３ － （
１ － エ チ ル － プ ロ ポ キ シ ） － シ ク ロ ヘ キ サ － １ － エ ン － カ ル ボ ン 酸 エ チ ル エ ス テ ル 又 は （
３ Ｒ ,４ Ｒ ,５ Ｓ ） － ５ － ア ミ ノ － ４ － ア セ チ ル ア ミ ノ － ３ － （ １ － エ チ ル － プ ロ ポ キ シ ）
－ シ ク ロ ヘ キ サ － １ － エ ン － カ ル ボ ン 酸 エ チ ル エ ス テ ル ホ ス フ ァ ー ト （ １ ： １ ） で あ る か
、 あ る い は 式 （ II） の １ ， ２ － エ ポ キ シ ド 又 は 式 （ VIII） の シ ク ロ ヘ キ セ ン オ キ シ ド が 、
（ １ Ｓ ,５ Ｒ ,６ Ｒ ） － ５ － （ １ － エ チ ル － プ ロ ポ キ シ ） － ７ － オ キ サ － ビ シ ク ロ 〔 ４ ． １
． ０ 〕 ヘ プ タ － ３ － エ ン － ３ － カ ル ボ ン 酸 エ チ ル エ ス テ ル で あ る 、 請 求 項 １ 又 は ２ 記 載 の
方 法 。
　 　 【 請 求 項 ４ 】 　 工 程 ａ ） に 適 用 さ れ る 、 式 ： Ｒ 5 Ｎ Ｈ Ｒ 6 の ア ミ ン の Ｒ 5 及 び Ｒ 6 が 、 互
い に 独 立 し て 、 炭 素 数 ２ ～ ６ の 直 鎖 若 し く は 分 岐 鎖 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い
る ベ ン ジ ル 、 ト リ － 置 換 シ リ ル メ チ ル 又 は ヘ テ ロ シ ク リ ル メ チ ル で あ る 、 請 求 項 １ ～ ３ 記
載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ５ 】 　 式 ： Ｒ 5 Ｎ Ｈ Ｒ 6 の ア ミ ン が 、 ア リ ル ア ミ ン 、 ジ ア リ ル ア ミ ン 、 ベ ン ジ
ル ア ミ ン 、 ジ ベ ン ジ ル ア ミ ン 又 は ト リ メ チ ル シ リ ル ア ミ ン で あ る 、 請 求 項 ４ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ６ 】 　 式 ： Ｒ 5 Ｎ Ｈ Ｒ 6 の ア ミ ン が 、 ア リ ル ア ミ ン で あ る 、 請 求 項 ４ 又 は ５ 記
載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ７ 】 　 工 程 ａ ） の 反 応 が 、 触 媒 の 存 在 下 で 実 施 さ れ る 、 請 求 項 １ ～ ６ 記 載 の
方 法 。
　 　 【 請 求 項 ８ 】 　 触 媒 が 、 金 属 触 媒 又 は マ グ ネ シ ウ ム ハ ロ ゲ ン 化 物 で あ る 、 請 求 項 ７ 記
載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ９ 】 　 触 媒 が 、 臭 化 マ グ ネ シ ウ ム ジ エ チ ル エ テ ラ ー ト で あ る 、 請 求 項 ７ 又 は
８ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ ０ 】 　 工 程 ｂ ） の 変 換 が 、
　 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 が 、 互 い に 独 立 し て 、 炭 素 数 ２ ～ ６ の 直 鎖 又 は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル で あ る 場 合
、 金 属 触 媒 の 存 在 下 で 実 施 す る 異 性 化 ／ 加 水 分 解 で あ る か 、
　 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 が 、 互 い に 独 立 し て 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ベ ン ジ ル 若 し く は ヘ テ ロ シ
ク リ ル メ チ ル で あ る 場 合 、 金 属 触 媒 の 存 在 下 で 水 素 に よ り 実 施 す る 水 添 分 解 で あ る か 、 又
は
　 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 が 、 互 い に 独 立 し て 、 ト リ － 置 換 シ リ ル メ チ ル で あ る 場 合 、 酸 化 開 裂 で あ る
、 請 求 項 １ ～ ９ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ １ 】 　 工 程 ｂ ） の 反 応 が 、 金 属 触 媒 の 存 在 下 で 実 施 さ れ る 異 性 化 ／ 加 水 分
解 で あ る 、 請 求 項 １ ０ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ ２ 】 　 Ｐ ｄ ／ Ｃ 触 媒 を 使 用 す る 、 請 求 項 １ １ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ ３ 】 　 第 一 級 ア ミ ン を 更 に 加 え る 、 請 求 項 １ １ １ ２ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ ４ 】 　 第 一 級 ア ミ ン が 、 エ タ ノ ー ル ア ミ ン で あ る 、 請 求 項 １ ３ 記 載 の 方 法
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。
　 　 【 請 求 項 １ ５ 】 　 工 程 ｃ ） が 、
　 （ ｃ １ ） ア ミ ノ 基 置 換 基 を 、 工 程 ｂ ） で 得 ら れ る 式 （ IV） の ２ － ア ミ ノ ア ル コ ー ル に 導
入 す る 工 程 、
　 （ ｃ ２ ） ヒ ド ロ キ シ 基 を 離 脱 基 に 転 換 す る 工 程 、 及 び
　 （ ｃ ３ ） ア ミ ノ 基 の 置 換 基 を 開 裂 し 、 式 ： Ｒ 5 Ｎ Ｈ Ｒ 6 （ 式 中 、 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 は 上 記 と 同 義
で あ る ） の ア ミ ン を 使 用 し て 、 反 応 生 成 物 を 式 （ Ｖ ） の １ ， ２ － ジ ア ミ ノ 化 合 物 に 転 換 す
る 工 程 を 含 む 、 請 求 項 １ ～ １ ４ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ ６ 】 　 工 程 ｃ １ ） で の 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 基 が 、 式 （ IV） の ２ － ア ミ ノ
ア ル コ ー ル と 化 合 物 を 含 有 す る カ ル ボ ニ ル 基 を 反 応 さ せ て 形 成 さ せ る シ ッ フ 塩 基 で あ る か
、 又 は 式 （ IV） の ２ － ア ミ ノ ア ル コ ー ル と ア シ ル 化 剤 を 反 応 さ せ て 形 成 さ せ る ア シ ル 基 で
あ る 、 請 求 項 １ ５ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ ７ 】 　 シ ッ フ 塩 基 が 、 ベ ン ズ ア ル デ ヒ ド に よ り 形 成 さ れ る 、 請 求 項 １ ６ 記
載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ ８ 】 　 工 程 ｃ ２ ） が 、 ヒ ド ロ キ シ 基 を ス ル ホ ン 酸 エ ス テ ル に 転 換 す る こ と
を 含 む 、 請 求 項 １ ５ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 １ ９ 】 　 工 程 ｃ ２ ） が 、 ヒ ド ロ キ シ 基 を メ タ ン ス ル ホ ン 酸 エ ス テ ル に 転 換 す
る こ と を 含 む 、 請 求 項 １ ８ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ０ 】 　 工 程 ｃ ３ ） で 用 い ら れ る 式 ： Ｒ 5 Ｎ Ｈ Ｒ 6 の ア ミ ン が 、 ア リ ル ア ミ ン
、 ジ ア リ ル ア ミ ン 、 ベ ン ジ ル ア ミ ン 、 ジ ベ ン ジ ル ア ミ ン 又 は ト リ メ チ ル シ リ ル ア ミ ン で あ
る 、 請 求 項 １ ５ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ １ 】 　 式 ： Ｒ 5 Ｎ Ｈ Ｒ 6 の ア ミ ン が 、 ア リ ル ア ミ ン で あ る 、 請 求 項 ２ ０ 記 載
の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ２ 】 　 工 程 ｄ ） が 、 位 置 １ の 遊 離 ア ミ ノ 官 能 基 の 化 を 含 む 、 請 求
項 １ ～ ２ １ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ３ 】 　 工 程 ｅ ） の 変 換 が 、
　 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 が 、 互 い に 独 立 し て 、 炭 素 数 ２ ～ ６ の 直 鎖 又 は 分 岐 鎖 ア ル ケ ニ ル で あ る 場 合
、 金 属 触 媒 の 存 在 下 で 実 施 す る 異 性 化 ／ 加 水 分 解 で あ る か 、
　 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 が 、 互 い に 独 立 し て 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ベ ン ジ ル 若 し く は ヘ テ ロ シ
ク リ ル メ チ ル で あ る 場 合 、 金 属 触 媒 の 存 在 下 で 水 素 に よ り 実 施 す る 水 添 分 解 で あ る か 、 又
は
　 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 が 、 互 い に 独 立 し て 、 ト リ － 置 換 シ リ ル メ チ ル で あ る 場 合 、 酸 化 開 裂 で あ る
、 請 求 項 １ ～ ２ ２ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ４ 】 　 工 程 ｅ ） の 反 応 が 、 金 属 触 媒 の 存 在 下 で 実 施 す る 異 性 化 ／ 加 水 分 解
で あ る 、 請 求 項 ２ ３ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ５ 】 　 金 属 触 媒 が 、 Ｐ ｄ ／ Ｃ 触 媒 で あ る 、 請 求 項 ２ ４ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ６ 】 　 第 一 級 ア ミ ン を 更 に 加 え る 、 請 求 項 ２ ４ 又 は ２ ５ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ７ 】 　 第 一 級 ア ミ ン が 、 エ タ ノ ー ル ア ミ ン で あ る 、 請 求 項 ２ ６ 記 載 の 方 法
。
　 　 【 請 求 項 ２ ８ 】 　 式 （ III） ：
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、
　 Ｒ 1 、 Ｒ 1 ′ 、 Ｒ 2 及 び Ｒ 2 ′ は 、 互 い に 独 立 し て 、 Ｈ 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ
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ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル － 低 級 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル － 低 級 ア ル ケ ニ ル
、 シ ク ロ ア ル キ ル － 低 級 ア ル キ ニ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル － 低 級 ア ル キ ル 、
ヘ テ ロ シ ク リ ル － 低 級 ア ル ケ ニ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル － 低 級 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 又 は ア
リ ー ル － 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル － 低 級 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル － 低 級 ア ル キ ニ ル で あ る か
、 あ る い は
　 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 、 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 ′ 、 Ｒ 1 ′ 及 び Ｒ 2 又 は Ｒ 1 ′ 及 び Ｒ 2 ′ は 、 そ れ ら が 結 合 す る 炭
素 原 子 ２ 個 と 一 緒 に な っ て 、 炭 素 環 式 若 し く は 複 素 環 式 環 系 で あ る か 、 あ る い は
　 Ｒ 1 及 び Ｒ 1 ′ 又 は Ｒ 2 及 び Ｒ 2 ′ は 、 そ れ ら が 結 合 す る 炭 素 原 子 １ 個 と 一 緒 に な っ て 、 炭
素 環 式 若 し く は 複 素 環 式 環 系 で あ る が 、 た だ し 、 Ｒ 1 、 Ｒ 1 ′ 、 Ｒ 2 及 び Ｒ 2 ′ の 少 な く と も
１ 個 は Ｈ で は な く 、 そ し て
　 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 は 、 互 い に 独 立 し て 、 Ｈ 又 は ア ミ ノ 基 の 置 換 基 で あ る が 、 た だ し 、 Ｒ 5 及 び
Ｒ 6 の 両 方 は Ｈ で は な い ） の ２ － ア ミ ノ ア ル コ ー ル の 調 製 方 法 で あ っ て 、
　 式 （ II） ：
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　

（ 式 中 、
　 Ｒ 1 、 Ｒ 1 ′ 、 Ｒ 2 及 び Ｒ 2 ′ は 上 記 と 同 義 で あ る ） の １ ， ２ － エ ポ キ シ ド と 式 ： Ｒ 5 Ｎ Ｈ
Ｒ 6 （ 式 中 、 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 は 、 上 記 と 同 義 で あ る ） の ア ミ ン を 、 マ グ ネ シ ウ ム ハ ロ ゲ ン 化 物

の 存 在 下 で 処 理 す る こ と を 特 徴 と す る 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ９ 】 　 式 ： Ｒ 5 Ｎ Ｈ Ｒ 6 の ア ミ ン が 、 ア リ ル ア ミ ン 、 ジ ア リ ル ア ミ ン 、 ベ ン
ジ ル ア ミ ン 、 ジ ベ ン ジ ル ア ミ ン 又 は ト リ メ チ ル シ リ ル ア ミ ン で あ り 、 マ グ ネ シ ウ ム ハ ロ ゲ
ン 化 物 触 媒 が 、 臭 化 マ グ ネ シ ウ ム ジ エ チ ル エ テ ラ ー ト で あ る 、 請 求 項 ２ ８ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ０ 】 　 式 （ Ｖ ） ：
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、
　 Ｒ 1 、 Ｒ 1 ′ 、 Ｒ 2 及 び Ｒ 2 ′ は 、 互 い に 独 立 し て 、 Ｈ 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ
ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル － 低 級 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル － 低 級 ア ル ケ ニ ル
、 シ ク ロ ア ル キ ル － 低 級 ア ル キ ニ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル － 低 級 ア ル キ ル 、
ヘ テ ロ シ ク リ ル － 低 級 ア ル ケ ニ ル 、 ヘ テ ロ シ ク リ ル － 低 級 ア ル キ ニ ル 、 ア リ ー ル 、 又 は ア
リ ー ル － 低 級 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル － 低 級 ア ル ケ ニ ル 、 ア リ ー ル － 低 級 ア ル キ ニ ル で あ る か
、 あ る い は
　 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 、 Ｒ 1 及 び Ｒ 2 ′ 、 Ｒ 1 ′ 及 び Ｒ 2 又 は Ｒ 1 ′ 及 び Ｒ 2 ′ は 、 そ れ ら が 結 合 す る 炭
素 原 子 ２ 個 と 一 緒 に な っ て 、 炭 素 環 式 若 し く は 複 素 環 式 環 系 で あ る か 、 あ る い は
　 Ｒ 1 及 び Ｒ 1 ′ 又 は Ｒ 2 及 び Ｒ 2 ′ は 、 そ れ ら が 結 合 す る 炭 素 原 子 １ 個 と 一 緒 に な っ て 、 炭
素 環 式 若 し く は 複 素 環 式 環 系 で あ り 、 そ し て
　 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 は 、 互 い に 独 立 し て 、 Ｈ 又 は ア ミ ノ 基 の 置 換 基 で あ る が 、 た だ し 、 Ｒ 5 及 び
Ｒ 6 の 両 方 は Ｈ で は な い ） の １ ， ２ － ジ ア ミ ノ 化 合 物 の 調 製 方 法 で あ り 、
　 （ ｃ １ ） ア ミ ノ 基 置 換 基 を 、 式 （ IV） ：
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【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、
　 Ｒ 1 、 Ｒ 1 ′ 、 Ｒ 2 、 Ｒ 2 ′ 、 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 は 、 上 記 と 同 義 で あ る ） の ２ － ア ミ ノ ア ル コ ー ル
に 導 入 す る 工 程 、
　 （ ｃ ２ ） ヒ ド ロ キ シ 基 を 離 脱 基 に 転 換 す る 工 程 、 及 び
　 （ ｃ ３ ） ア ミ ノ 基 の 置 換 基 を 開 裂 し 、 式 ： Ｒ 5 Ｎ Ｈ Ｒ 6 （ 式 中 、 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 は 上 記 と 同 義
で あ る ） の ア ミ ン を 使 用 し て 、 反 応 生 成 物 を 式 （ Ｖ ） の １ ， ２ － ジ ア ミ ノ 化 合 物 に 転 換 す
る 工 程 を 含 む こ と を 特 徴 と す る 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ １ 】 　 工 程 ｃ １ ） で の 置 換 さ れ て い る ア ミ ノ 基 が 、 式 （ IV） の ２ － ア ミ ノ
ア ル コ ー ル と 、 化 合 物 を 含 有 す る カ ル ボ ニ ル 基 を 反 応 さ せ て 形 成 さ せ る シ ッ フ 塩 基 で あ る
か 、 又 は 式 （ IV） の ２ － ア ミ ノ ア ル コ ー ル と 、 ア シ ル 化 剤 を 反 応 さ せ て 形 成 さ せ る ア シ ル
基 で あ る 、 請 求 項 ３ ０ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ２ 】 　 シ ッ フ 塩 基 が 、 ベ ン ズ ア ル デ ヒ ド に よ り 形 成 さ れ る 、 請 求 項 ２ ９ 又
は ３ ０ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ３ 】 　 工 程 ｃ ２ ） が 、 ヒ ド ロ キ シ 基 を ス ル ホ ン 酸 エ ス テ ル に 転 換 す る こ と
を 含 む 、 請 求 項 ３ ０ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ４ 】 　 工 程 ｃ ２ ） が 、 ヒ ド ロ キ シ 基 を メ タ ン ス ル ホ ン 酸 エ ス テ ル に 転 換 す
る こ と を 含 む 、 請 求 項 ３ ３ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ５ 】 　 工 程 ｃ ３ ） で 使 用 さ れ る 式 ： Ｒ 5 Ｎ Ｈ Ｒ 6 の ア ミ ン が 、 ア リ ル ア ミ ン
、 ジ ア リ ル ア ミ ン 、 ベ ン ジ ル ア ミ ン 、 ジ ベ ン ジ ル ア ミ ン 又 は ト リ メ チ ル シ リ ル ア ミ ン で あ
る 、 請 求 項 ３ ０ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ６ 】 　 工 程 ｃ ３ ） で 使 用 さ れ る 式 ： Ｒ 5 Ｎ Ｈ Ｒ 6 の ア ミ ン が 、 ア リ ル ア ミ ン
で あ る 、 請 求 項 ３ ５ 記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ７ 】 　 式 （ Ｘ ） ：
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、
　 Ｒ 1 1 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 基 で あ り 、 そ し て
　 Ｒ 1 2 は 、 ア ル キ ル 基 で あ る ） の 化 合 物 又 は そ の 付 加 塩 。
　 　 【 請 求 項 ３ ８ 】 　 （ ３ Ｒ ， ４ Ｓ ， ５ Ｒ ） － ５ － ア ミ ノ － ３ － （ １ － エ チ ル － プ ロ ポ キ
シ ） － ４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ サ － １ － エ ン カ ル ボ ン 酸 エ チ ル エ ス テ ル 。
　 　 【 請 求 項 ３ ９ 】 　 式 （ XI） ：
【 化 １ ４ 】
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（ 式 中 、
　 Ｒ 1 1 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 基 で あ り 、
　 Ｒ 1 2 は 、 ア ル キ ル 基 で あ り 、 そ し て
　 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 は 、 互 い に 独 立 し て 、 Ｈ 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 又 は ア リ
ー ル で あ る が 、 た だ し 、 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 の 両 方 は Ｈ で は な い ） の 化 合 物 又 は そ の 付 加 塩 。
　 　 【 請 求 項 ４ ０ 】 　 （ ３ Ｒ ， ４ Ｓ ， ５ Ｒ ） － ５ － ア リ ル ア ミ ノ － ３ － （ １ － エ チ ル プ ロ
ポ キ シ ） － ４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ サ － １ － エ ン カ ル ボ ン 酸 エ チ ル エ ス テ ル 。
　 　 【 請 求 項 ４ １ 】 　 （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ， ５ Ｒ ） － ５ － ホ ル ミ ル ア ミ ノ － ３ － （ １ － エ チ ル プ
ロ ポ キ シ ） － ４ － ヒ ド ロ キ シ － シ ク ロ ヘ キ サ － １ － エ ン カ ル ボ ン 酸 エ チ ル エ ス テ ル 。
　 　 【 請 求 項 ４ ２ 】 　 式 （ XII） ：
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、
　 Ｒ 1 1 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 基 で あ り 、
　 Ｒ 1 2 は ア ル キ ル 基 で あ り 、 そ し て
　 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 は 、 互 い に 独 立 し て 、 Ｈ 又 は ア ミ ノ 基 の 置 換 基 で あ る が 、 た だ し 、 Ｒ 5 及 び
Ｒ 6 の 両 方 は Ｈ で は な く 、 そ し て
　 Ｒ 3 及 び Ｒ 4 は 、 互 い に 独 立 し て 、 Ｈ 又 は ア ミ ノ 基 の 置 換 基 で あ る が 、 た だ し 、 Ｒ 3 及 び
Ｒ 4 の 両 方 は Ｈ で は な い ） の 化 合 物 又 は そ の 付 加 塩 。
　 　 【 請 求 項 ４ ３ 】 　 （ ３ Ｒ ,４ Ｒ ,５ Ｓ ） － ４ － ア セ チ ル ア ミ ノ － ５ － ア リ ル ア ミ ノ － ３
－ （ １ － エ チ ル プ ロ ポ キ シ ） － シ ク ロ ヘ キ サ － １ － エ ン カ ル ボ ン 酸 エ チ ル エ ス テ ル 。
　 　 【 請 求 項 ４ ４ 】 　 （ ３ Ｒ ,４ Ｒ ,５ Ｓ ） － ４ － ア ミ ノ － ５ － ア リ ル ア ミ ノ － ３ － （ １ －
エ チ ル プ ロ ポ キ シ ） － シ ク ロ ヘ キ サ － １ － エ ン カ ル ボ ン 酸 エ チ ル エ ス テ ル 。
　 　 【 請 求 項 ４ ５ 】 　 式 （ XIII） ：
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　

（ 式 中 、
　 Ｒ 5 及 び Ｒ 6 は 、 互 い に 独 立 し て 、 Ｈ 又 は ア ミ ノ 基 の 置 換 基 で あ る が 、 た だ し 、 Ｒ 5 及 び

(8) JP 2001-31631 A5 2007.7.12



Ｒ 6 の 両 方 は Ｈ で は な く 、
　 Ｒ 1 1 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ て い る ア ル キ ル 基 で あ り 、
　 Ｒ 1 2 は 、 ア ル キ ル 基 で あ り 、 そ し て
　 Ｒ 1 3 は 、 ス ル ホ ニ ル 基 で あ る ） の 化 合 物 又 は そ の 付 加 塩 。
　 　 【 請 求 項 ４ ６ 】 　 （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ， ５ Ｒ ） － ５ － ホ ル ミ ル ア ミ ノ － ４ － メ タ ン ス ル ホ ニ
ル － ３ － （ １ － エ チ ル プ ロ ポ キ シ ） － シ ク ロ ヘ キ サ － １ － エ ン カ ル ボ ン 酸 エ チ ル エ ス テ ル
。
　 　 【 請 求 項 ４ ７ 】 　 （ ３ Ｒ ， ４ Ｒ ， ５ Ｒ ） － ５ － ア ミ ノ － ４ － メ タ ン ス ル ホ ニ ル － ３ －
（ １ － エ チ ル プ ロ ポ キ シ ） － シ ク ロ ヘ キ サ － １ － エ ン カ ル ボ ン 酸 エ チ ル エ ス テ ル メ タ ン ス
ル ホ ナ ー ト （ １ ： １ ） 。
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