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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21年7月2日(2009.7.2)

【公表番号】特表2008-526881(P2008-526881A)
【公表日】平成20年7月24日(2008.7.24)
【年通号数】公開・登録公報2008-029
【出願番号】特願2007-550519(P2007-550519)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 401/12     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 401/12    　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成21年5月18日(2009.5.18)
【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】

の化合物を調製する方法であって、
　Ｘは、ＮまたはＣＲ７であり；
　Ｙは、ＮまたはＣＲ８であり；
　Ｚは、Ｃ１～５アシル、Ｃ１～５アシルオキシ、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ１～４アルコ
キシ、Ｃ１～８アルキル、Ｃ１～４アルキルカルボキサミド、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ１

～４アルキルチオカルボキサミド、Ｃ１～４アルキルスルホンアミド、Ｃ１～４アルキル
スルフィニル、Ｃ１～４アルキルスルホニル、Ｃ１～４アルキルチオ、Ｃ１～４アルキル
チオウレイル、Ｃ１～４アルキルウレイル、アミノ、Ｃ１～２アルキルアミノ、Ｃ２～４

ジアルキルアミノ、カルバムイミドイル、カルボ－Ｃ１～６－アルコキシ、カルボキサミ
ド、カルボキシ、シアノ、Ｃ３～７シクロアルキル、Ｃ４～８ジアシルアミノ、Ｃ２～６

ジアルキルカルボキサミド、Ｃ２～６ジアルキルチオカルボキサミド、Ｃ２～６ジアルキ
ルスルホンアミド、Ｃ２～６ジアルキルスルホニルアミノ、ホルミル、Ｃ１～４ハロアル
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コキシ、Ｃ１～４ハロアルキル、Ｃ１～４ハロアルキルカルボキサミド、Ｃ１～４ハロア
ルキルスルフィニル、Ｃ１～４ハロアルキルスルホニル、Ｃ１～４ハロアルキルチオ、ハ
ロゲン、アリール、ヘテロアリール、ヘテロシクロアルキル、ヒドロキシル、ヒドロキシ
カルバムイミドイル、ヒドロキシルアミノ、ニトロ、またはテトラゾリルであり；該Ｃ１

～８アルキル、Ｃ３～７シクロアルキル、およびヘテロシクロアルキルは、それぞれ必要
に応じて、１個、２個、３個または４個の基で置換されており、該基は、Ｃ１～５アシル
、Ｃ１～５アシルオキシ、Ｃ１～４アルコキシ、Ｃ１～７アルキル、Ｃ１～４アルキルカ
ルボキサミド、Ｃ１～４アルキルスルホンアミド、Ｃ１～４アルキルスルフィニル、Ｃ１

～４アルキルスルホニル、Ｃ１～４アルキルチオ、Ｃ１～４アルキルウレイル、アミノ、
Ｃ１～２アルキルアミノ、Ｃ２～４ジアルキルアミノ、カルボ－Ｃ１～６－アルコキシ、
カルボキサミド、カルボキシ、シアノ、ホルミル、Ｃ１～４ハロアルコキシ、Ｃ１～４ハ
ロアルキルスルフィニル、Ｃ１～４ハロアルキルスルホニル、Ｃ１～４ハロアルキルチオ
、ハロゲン、ヒドロキシル、ヒドロキシルアミノ、およびニトロから選択され；
　Ｒ１は、Ｈ、Ｃ１～５アシルオキシ、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ１～４アルコキシ、Ｃ１

～８アルキル、Ｃ１～４アルキルカルボキサミド、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ１～４アルキ
ルスルホンアミド、Ｃ１～４アルキルスルフィニル、Ｃ１～４アルキルスルホニル、Ｃ１

～４アルキルチオ、Ｃ１～４アルキルウレイル、アミノ、Ｃ１～４アルキルアミノ、Ｃ２

～８ジアルキルアミノ、カルボキサミド、シアノ、Ｃ３～７シクロアルキル、Ｃ２～６ジ
アルキルカルボキサミド、Ｃ２～６ジアルキルスルホンアミド、ハロゲン、Ｃ１～４ハロ
アルコキシ、Ｃ１～４ハロアルキル、Ｃ１～４ハロアルキルスルフィニル、Ｃ１～４ハロ
アルキルスルホニル、Ｃ１～４ハロアルキルチオ、またはヒドロキシルであり；
　Ｒ２は、－Ｒ２２、－ＣＲ２３Ｒ２４Ｃ（Ｏ）－Ｒ２２、－Ｃ（Ｏ）ＣＲ２３Ｒ２４－
Ｒ２２、－Ｃ（Ｏ）－Ｒ２２、－ＣＲ２３Ｒ２４Ｃ（Ｏ）ＮＲ２５－Ｒ２２、－ＮＲ２５

Ｃ（Ｏ）ＣＲ２３Ｒ２４－Ｒ２２、－Ｃ（Ｏ）ＮＲ２３－Ｒ２２、－ＮＲ２３Ｃ（Ｏ）－
Ｒ２２、－Ｃ（Ｏ）Ｏ－Ｒ２２、－ＯＣ（Ｏ）－Ｒ２２、－Ｃ（Ｓ）－Ｒ２２、－Ｃ（Ｓ
）ＮＲ２３－Ｒ２２、－ＮＲ２３Ｃ（Ｓ）－Ｒ２２、－Ｃ（Ｓ）Ｏ－Ｒ２２、－ＯＣ（Ｓ
）－Ｒ２２、－ＣＲ２３Ｒ２４－Ｒ２２、または－Ｓ（Ｏ）２－Ｒ２２であり；
　Ｒ３は、Ｃ１～３アルキル、Ｃ１～４アルコキシ、カルボキシ、シアノ、Ｃ１～３ハロ
アルキル、またはハロゲンであり；
　Ｒ４は、Ｈ、Ｃ１～８アルキルまたはＣ３～７シクロアルキルであり、該Ｃ１～８アル
キルは、必要に応じて、Ｃ１～４アルコキシ、Ｃ３～７シクロアルキル、またはヘテロア
リールで置換されており；
　Ｒ７およびＲ８は、それぞれ別個に、Ｈ、Ｃ１～５アシルオキシ、Ｃ２～６アルケニル
、Ｃ１～４アルコキシ、Ｃ１～８アルキル、Ｃ１～４アルキルカルボキサミド、Ｃ２～６

アルキニル、Ｃ１～４アルキルスルホンアミド、Ｃ１～４アルキルスルフィニル、Ｃ１～

４アルキルスルホニル、Ｃ１～４アルキルチオ、Ｃ１～４アルキルウレイル、アミノ、Ｃ

１～４アルキルアミノ、Ｃ２～８ジアルキルアミノ、カルボキサミド、シアノ、Ｃ３～７

シクロアルキル、Ｃ２～６ジアルキルカルボキサミド、Ｃ２～６ジアルキルスルホンアミ
ド、ハロゲン、Ｃ１～４ハロアルコキシ、Ｃ１～４ハロアルキル、Ｃ１～４ハロアルキル
スルフィニル、Ｃ１～４ハロアルキルスルホニル、Ｃ１～４ハロアルキルチオ、またはヒ
ドロキシルであり；
　Ｒ１１は、Ｃ１～５アシル、Ｃ１～６アシルスルホンアミド、Ｃ１～５アシルオキシ、
Ｃ２～６アルケニル、Ｃ１～４アルコキシ、Ｃ１～８アルキル、Ｃ１～４アルキルアミノ
、Ｃ１～６アルキルカルボキサミド、Ｃ１～４アルキルチオカルボキサミド、Ｃ２～６ア
ルキニル、Ｃ１～４アルキルスルホンアミド、Ｃ１～４アルキルスルフィニル、Ｃ１～４

アルキルスルホニル、Ｃ１～４アルキルチオ、Ｃ１～４アルキルチオウレイル、Ｃ１～４

アルキルウレイル、アミノ、アリールスルホニル、カルバムイミドイル、カルボ－Ｃ１～

６－アルコキシ、カルボキサミド、カルボキシ、シアノ、Ｃ３～７シクロアルキル、Ｃ３

～７シクロアルキルオキシ、Ｃ２～６ジアルキルアミノ、Ｃ２～６ジアルキルカルボキサ
ミド、Ｃ２～６ジアルキルチオカルボキサミド、グアニジニル、ハロゲン、Ｃ１～４ハロ
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アルコキシ、Ｃ１～４ハロアルキル、Ｃ１～４ハロアルキルスルフィニル、Ｃ１～４ハロ
アルキルスルホニル、Ｃ１～４ハロアルキルチオ、ヘテロシクロアルキル、ヘテロシクロ
アルキル－オキシ、ヘテロシクロアルキルスルホニル、ヘテロシクロアルキル－カルボニ
ル、ヘテロアリール、ヘテロアリールカルボニル、ヒドロキシル、ニトロ、Ｃ４～７オキ
ソ－シクロアルキル、フェノキシ、フェニル、スルホンアミド、スルホン酸、またはチオ
ールであり；該Ｃ１～５アシル、Ｃ１～６アシルスルホンアミド、Ｃ１～４アルコキシ、
Ｃ１～８アルキル、Ｃ１～４アルキルアミノ、Ｃ１～６アルキルスルホンアミド、Ｃ１～

４アルキルスルホニル、Ｃ１～４アルキルチオ、アリールスルホニル、カルバムイミドイ
ル、Ｃ２～６ジアルキルアミノ、ヘテロシクロアルキル、ヘテロシクロアルキル－カルボ
ニル、ヘテロアリール、フェノキシおよびフェニルは、それぞれ必要に応じて、１個～５
個の置換基で置換されており、該置換基は、別個に、Ｃ１～５アシル、Ｃ１～５アシルオ
キシ、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ１～４アルコキシ、Ｃ１～７アルキル、Ｃ１～４アルキル
アミノ、Ｃ１～４アルキルカルボキサミド、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ１～４アルキルスル
ホンアミド、Ｃ１～４アルキルスルフィニル、Ｃ１～４アルキルスルホニル、Ｃ１～４ア
ルキルチオ、Ｃ１～４アルキルウレイル、カルボ－Ｃ１～６－アルコキシ、カルボキサミ
ド、カルボキシ、シアノ、Ｃ３～７シクロアルキル、Ｃ３～７シクロアルキルオキシ、Ｃ

２～６ジアルキルアミノ、Ｃ２～６ジアルキルカルボキサミド、ハロゲン、Ｃ１～４ハロ
アルコキシ、Ｃ１～４ハロアルキル、Ｃ１～４ハロアルキルスルフィニル、Ｃ１～４ハロ
アルキルスルホニル、Ｃ１～４ハロアルキルチオ、ヘテロアリール、複素環、ヒドロキシ
ル、ニトロ、フェニル、およびホスホノオキシから選択され、該Ｃ１～７アルキルおよび
Ｃ１～４アルキルカルボキサミドは、それぞれ必要に応じて、１個～５個の置換基で置換
されており、該置換基は、Ｃ１～４アルコキシおよびヒドロキシから選択され；
　Ｒ１２、Ｒ１３、Ｒ１４およびＲ１５は、それぞれ別個に、Ｈ、Ｃ１～５アシル、Ｃ１

～５アシルオキシ、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ１～４アルコキシ、Ｃ１～８アルキル、Ｃ１

～４アルキルカルボキサミド、Ｃ２～６アルキニル、Ｃ１～４アルキルスルホンアミド、
Ｃ１～４アルキルスルフィニル、Ｃ１～４アルキルスルホニル、Ｃ１～４アルキルチオ、
Ｃ１～４アルキルウレイル、カルボ－Ｃ１～６－アルコキシ、カルボキサミド、カルボキ
シ、シアノ、Ｃ３～７シクロアルキル、Ｃ２～６ジアルキルカルボキサミド、ハロゲン、
Ｃ１～４ハロアルコキシ、Ｃ１～４ハロアルキル、Ｃ１～４ハロアルキルスルフィニル、
Ｃ１～４ハロアルキルスルホニル、Ｃ１～４ハロアルキルチオ、ヒドロキシ、またはニト
ロであり；
　Ｒ２２は、Ｈ、Ｃ１～８アルキル、Ｃ３～７シクロアルキル、フェニル、ヘテロアリー
ル、または複素環であり、該複素環は、それぞれ必要に応じて、１個～５個の置換基で置
換されており、該置換基は、Ｃ１～５アシル、Ｃ１～５アシルオキシ、Ｃ２～６アルケニ
ル、Ｃ１～４アルコキシ、Ｃ１～７アルキル、Ｃ１～４アルキルアミノ、Ｃ１～４アルキ
ルカルボキサミド、Ｃ１～４アルキルチオカルボキサミド、Ｃ１～４アルキルスルホンア
ミド、Ｃ１～４アルキルスルフィニル、Ｃ１～４アルキルスルホニル、Ｃ１～４アルキル
チオ、Ｃ１～４アルキルチオウレイル、Ｃ１～４アルキルウレイル、アミノ、カルボ－Ｃ

１～６－アルコキシ、カルボキサミド、カルボキシ、シアノ、Ｃ３～７シクロアルキル、
Ｃ２～８ジアルキルアミノ、Ｃ２～６ジアルキルカルボキサミド、Ｃ２～６ジアルキルチ
オカルボキサミド、Ｃ２～６ジアルキルスルホンアミド、Ｃ１～４アルキルチオウレイル
、Ｃ１～４ハロアルコキシ、Ｃ１～４ハロアルキル、Ｃ１～４ハロアルキルスルフィニル
、Ｃ１～４ハロアルキルスルホニル、Ｃ１～４ハロアルキル、Ｃ１～４ハロアルキルチオ
、ハロゲン、ヘテロアリール、複素環、ヒドロキシル、ヒドロキシルアミノ、ニトロ、フ
ェニル、フェノキシ、およびスルホン酸からなる群から選択され、該Ｃ１～７アルキル、
ヘテロアリール、フェニルおよびフェノキシは、それぞれ必要に応じて、１個～５個の置
換基で置換されており、該置換基は、Ｃ１～５アシル、Ｃ１～５アシルオキシ、Ｃ１～４

アルコキシ、Ｃ１～８アルキル、Ｃ１～４アルキルアミノ、Ｃ１～４アルキルカルボキサ
ミド、Ｃ１～４アルキルチオカルボキサミド、Ｃ１～４アルキルスルホンアミド、Ｃ１～

４アルキルスルフィニル、Ｃ１～４アルキルスルホニル、Ｃ１～４アルキルチオ、Ｃ１～
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４アルキルチオウレイル、Ｃ１～４アルキルウレイル、アミノ、カルボ－Ｃ１～６－アル
コキシ、カルボキサミド、カルボキシ、シアノ、Ｃ３～７シクロアルキル、Ｃ２～８ジア
ルキルアミノ、Ｃ２～６ジアルキルカルボキサミド、Ｃ２～６ジアルキルチオカルボキサ
ミド、Ｃ２～６ジアルキルスルホンアミド、Ｃ１～４アルキルチオウレイル、Ｃ１～４ハ
ロアルコキシ、Ｃ１～４ハロアルキル、Ｃ１～４ハロアルキルスルフィニル、Ｃ１～４ハ
ロアルキルスルホニル、Ｃ１～４ハロアルキル、Ｃ１～４ハロアルキルチオ、ハロゲン、
複素環、ヒドロキシル、ヒドロキシルアミノ、およびニトロからなる群から選択され；
　Ｒ２３、Ｒ２４およびＲ２５は、それぞれ別個に、ＨまたはＣ１～８アルキルであり；
　ｎは、０または１であり；そして
　ｍは、０、１、２、３または４であり；
　該方法は、ヨウ化物塩および塩基の存在下にて、式ＩＩ：
【化２】

の化合物と式ＩＩＩ：
【化３】

の化合物とを反応させて、それにより、式Ｉの化合物を形成する工程を包含し、
　Ｌ２は、脱離基である、
方法。
【請求項２】
前記塩が、テトラ（Ｃ１～８アルキル）アンモニウムヨウ化物塩である、請求項１に記載
の方法。
【請求項３】
前記塩が、テトラブチルヨウ化アンモニウムである、請求項１に記載の方法。
【請求項４】
前記塩基が、アルカリ金属アミド、水素化アルカリ金属、炭酸アルカリ金属、または炭酸
水素アルカリ金属である、請求項１に記載の方法。
【請求項５】
前記塩基が、Ｋ２ＣＯ３である、請求項１に記載の方法。
【請求項６】
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前記反応が、高温で実行される、請求項１に記載の方法。
【請求項７】
前記反応が、約１２０～約１４０℃の温度で実行される、請求項１に記載の方法。
【請求項８】
前記反応が、溶媒中で実行される、請求項１に記載の方法。
【請求項９】
前記溶媒が、ＤＭＳＯを含む、請求項８に記載の方法。
【請求項１０】
Ｌ２が、ハロである、請求項１に記載の方法。
【請求項１１】
Ｌ２が、Ｃｌである、請求項１に記載の方法。
【請求項１２】
ＸおよびＹの両方が、Ｎである、請求項１に記載の方法。
【請求項１３】
Ｚが、Ｃ１～５アシル、Ｃ１～５アシルオキシ、Ｃ２～６アルケニル、Ｃ１～４アルコキ
シ、Ｃ１～８アルキル、Ｃ２～６アルキニル、ホルミル、Ｃ１～４ハロアルコキシ、Ｃ１

～４ハロアルキル、ハロゲン、ヒドロキシル、またはニトロである、請求項１に記載の方
法。
【請求項１４】
Ｚが、メチルである、請求項１に記載の方法。
【請求項１５】
Ｒ１が、Ｈである、請求項１に記載の方法。
【請求項１６】
Ｒ２が、－Ｃ（Ｏ）Ｏ－Ｒ２２であり、Ｒ２２が、メチル、エチル、プロパ－１－イル、
またはプロパ－２－イルである、請求項１に記載の方法。
【請求項１７】
Ｒ２が、－Ｃ（Ｏ）Ｏ－Ｒ２２であり、Ｒ２２が、プロパ－２－イルである、請求項１に
記載の方法。
【請求項１８】
Ｒ４が、Ｈである、請求項１に記載の方法。
【請求項１９】
ｎが、１である、請求項１に記載の方法。
【請求項２０】
ｍが、０である、請求項１に記載の方法。
【請求項２１】
Ｒ１１が、Ｃ１～４アルキルスルホニルである、請求項１に記載の方法。
【請求項２２】
Ｒ１１が、メチルスルホニルである、請求項１に記載の方法。
【請求項２３】
Ｒ１２、Ｒ１３、Ｒ１４およびＲ１５が、それぞれ別個に、Ｈまたはハロゲンである、請
求項１に記載の方法。
【請求項２４】
Ｒ１５が、Ｆである、請求項１に記載の方法。
【請求項２５】
Ｒ１１が、Ｃ１～４アルキルスルホニルであり；Ｒ１２、Ｒ１３およびＲ１４が、それぞ
れ、Ｈであり；Ｒ１５が、ハロゲンである、請求項１に記載の方法。
【請求項２６】
請求項１に記載の方法であって、
　Ｘは、Ｎであり；
　Ｙは、Ｎであり；
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　Ｚは、メチルであり；
　Ｒ１は、Ｈであり；
　Ｒ２は、－Ｃ（Ｏ）Ｏ－Ｒ２２であり；
　Ｒ４は、Ｈであり；
　Ｒ１１は、メチルスルホニルであり；
　Ｒ１２、Ｒ１３およびＲ１４は、それぞれ、Ｈであり；
　Ｒ１５は、Ｆであり；
　Ｒ２２は、プロパ－２－イルであり；
　ｎは、１であり；そして
　ｍは、０である、
方法。
【請求項２７】
前記式ＩＩの化合物が、
　ａ）式ＩＶ：

【化４】

の化合物と式Ｖ：
【化５】

の化合物とを混ぜ合わせて、混合物を形成する工程であって、Ｌ１は、脱離基である、工
程；
　ｂ）該混合物に塩基を加え、それにより、式ＩＩの化合物を形成する工程；
により調製される、請求項１に記載の方法。
【請求項２８】
前記塩基が、Ｃ１～６アルコキシド塩、アルカリ金属アミド、水素化アルカリ金属、炭酸
アルカリ金属、または炭酸水素アルカリ金属である、請求項２７に記載の方法。
【請求項２９】
前記塩基が、カリウムｔ－ブトキシドである、請求項２７に記載の方法。
【請求項３０】
前記混ぜ合わせる工程および加える工程が、溶媒中で実行される、請求項２７に記載の方
法。
【請求項３１】
前記溶媒が、テトラヒドロフランを含む、請求項３０に記載の方法。
【請求項３２】
前記加える工程が、約１０℃未満の温度で、実行される、請求項２７に記載の方法。
【請求項３３】
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Ｌ１が、ハロである、請求項２７に記載の方法。
【請求項３４】
Ｌ１が、Ｃｌである、請求項２７に記載の方法。
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