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　 式 （ I） ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 R 1 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た C 4 － 1 2 ア ル キ ル 、 C 2 － 1 0 ア ル キ ル シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 2 － 6

ア ル キ ル ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 2 － 6 ア ル キ ル ア リ ー ル 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 5員 ま た
は 6員 の ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル （ た だ し ピ リ ジ ニ ル を 除 く ） を 表 し ；
　 Zは 、 結 合 、 CH 2 、 O、 S、 SO、 SO 2 、 NR

4 、 OCR 4 R 5 、 CR 4 R 5 Oを 表 す か 、 あ る い は 、 Z、 R 1 お
よ び Qは 、 一 緒 に な っ て 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 縮 合 三 環 式 基 を 形 成 し て お り ；
　 Qは 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 5員 ま た は 6員 の ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 環 を 表 し ；
　 Xは 、 COR 3 を 表 し ；
　 R 2 は 、 CONH 2 、 CO 2 H、 CO 2 R

7 、 SO 2 R
7 ま た は SO 2 NR

8 R 9 , を 表 し （ た だ し Xが CONH 2 で あ る 場 合
、 R 2 は CO 2 R

7 で は な い ） ；
　 R 3 は 、 OR 6 ま た は NR 8 R 9 を 表 し ；
　 R 4 お よ び R 5 は 、 互 い に 独 立 し て 、 H、 C 1 － 6 ア ル キ ル 、 ま た は C 1 － 4 ア ル キ ル ア リ ー ル を
表 し ；
　 R 6 は 、 H、 ま た は C 1 － 6 ア ル キ ル を 表 し ；
　 R 7 は 、 C 1 － 6 ア ル キ ル を 表 し ；
　 R 8 お よ び R 9 は 互 い に 独 立 し て 、 Hま た は C 1 － 6 ア ル キ ル を 表 す か 、 あ る い は 、 R 8 お よ び R 9

は 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 窒 素 原 子 と 一 緒 に な っ て 、 O、 Sお よ び Nか ら 選 択 さ れ る 1個 ま た
は 複 数 の さ ら な る ヘ テ ロ 原 子 を 場 合 に よ り 含 ん で い て も よ い 5員 環 ま た は 6員 環 を 形 成 し て
お り ；
　 た だ し 、 R 1 が C 4 － 1 2 ア ル キ ル を 表 す 場 合 、 Zは 結 合 、 Oま た は CH 2 以 外 を 表 す ）
で 表 さ れ る 化 合 物 、 な ら び に そ の 生 理 学 上 機 能 的 な 誘 導 体 （ た だ し 、 [3－ （ ア セ チ ル ア ミ
ノ ） － 4－ シ ク ロ ヘ キ シ ル フ ェ ニ ル ]－ ブ タ ン 二 酸 お よ び 3－ （ ア セ チ ル ア ミ ノ ） － 4－ シ ク
ロ ヘ キ シ ル フ ェ ニ ル ]－ ブ タ ン 二 酸 ジ エ チ ル エ ー テ ル ； ブ タ ン 二 酸 [3－ メ ト キ シ － 4－ （ フ
ェ ニ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ]； ブ タ ン 二 酸 [4－ （ フ ェ ニ ル メ ト キ シ ） フ ェ ニ ル ]お よ び そ の
生 理 学 上 機 能 的 な 誘 導 体 を 除 く ） 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Xが CO 2 Hを 表 し 、 か つ R 2 が CONH 2 を 表 す 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Qが 置 換 さ れ て い な い フ ェ ニ ル を 表 す 、 請 求 項 １ ま た は 請 求 項 ２ に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Zが 結 合 ま た は Oを 表 す 、 請 求 項 １ ～ ３ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 式 （ Ia） ：
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【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 R 1 3 は 、 H、 ハ ロ 、 CF 3 、 － OCF 3 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 OR 1 4 、 SR 1 5 ま た は COR 1 6 を 表 し ；
　 R 1 4 、 R 1 5 、 R 1 6 は 独 立 し て 、 H、 C 1 － 6 ア ル キ ル ま た は C 1 － 4 ア ル キ ル ア リ ー ル を 表 す ）
で 表 さ れ る 請 求 項 1～ ４ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 、 お よ び そ の 生 理 学 上 機 能 的 な 誘
導 体 。
【 請 求 項 ６ 】
　 薬 剤 に お い て 使 用 す る た め の 請 求 項 1～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 炎 症 性 疾 患 ま た は 自 己 免 疫 疾 患 に 罹 患 し て い る か 、 ま た は 罹 患 し や す い 動 物 被 験 体

の 治 療 方 法 で あ っ て 、 前 記 動 物 被 験 体 に 有 効 量 の 請 求 項 1～ ５ の い ず れ か 一 項
に 記 載 の 化 合 物 を 投 与 す る こ と を 含 む 、 前 記 方 法 。
【 請 求 項 ８ 】
　 炎 症 性 疾 患 ま た は 自 己 免 疫 疾 患 の 治 療 用 薬 剤 の 製 造 に お け る 請 求 項 1～ ５ の い ず れ か 一
項 に 記 載 の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 ９ 】
　 請 求 項 1～ ５ の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 お よ び 製 薬 上 許 容 可 能 な 担 体 、 な ら び に 場
合 に よ り 1種 ま た は 複 数 の 他 の 治 療 薬 を 含 む 医 薬 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 請 求 項 1に 定 義 し た 式 （ I） で 表 さ れ る 化 合 物 の 調 製 方 法 で あ っ て 、
（ A） 式 （ I） （ 式 中 、 Zは 結 合 を 表 し 、 R 1 は 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 5員 も し く は 6員 の ア
リ ー ル も し く は ヘ テ ロ ア リ ー ル を 表 す ） の 化 合 物 を 調 製 す る た め に 、 式 （ II） ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 R 2 、 Qお よ び Xは 、 式 （ I） に つ い て 前 に 定 義 し た と お り で あ り 、 L 1 は 脱 離 基 を 表
す ）
の 化 合 物 を 、 基 R 1 を 導 入 す る の に 好 適 な 試 薬 （ 例 え ば 、 化 合 物 R 1 B（ OH） 2 ） と 反 応 さ せ る
ス テ ッ プ ； あ る い は 、
（ B） （ i） 式 （ I） （ 式 中 、 Zは O、 S、 SO、 SO 2 、 NR

4 、 OCR 4 R 5 を 表 す ） の 化 合 物 を 調 製 す る
た め に 、 式 （ III） ：
【 化 ４ 】
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（ 式 中 、 R 2 、 Qお よ び Xは 、 式 （ I） に つ い て 前 に 定 義 し た と お り で あ り 、 か つ Yは OH、 SH、
NHR 4 、 HOCR 4 R 5 を 表 す ）
の 化 合 物 を 、 式 （ IV） ：
　 　 　 　 R 1 L 2 　 （ IV）
（ 式 中 、 R 1 は 上 記 式 （ I） の 化 合 物 に つ い て 上 記 で 定 義 し た と お り で あ り 、 か つ L 2  は 脱 離
基 を 表 す ）
の 化 合 物 と 反 応 さ せ ；
　 　 （ ii） Yが － SHで あ る 場 合 、 場 合 に よ り そ の 後 必 要 に 応 じ て 対 応 す る SOま た は SO 2 に 酸
化 す る ス テ ッ プ ； あ る い は 、
（ C） 式 （ I） （ 式 中 、 Zは 、 － CR 4 R 5 O－ を 表 す ） の 化 合 物 を 調 製 す る た め に 、 式 （ III） （
式 中 、 Yは 、 OHで あ る ） の 化 合 物 を 、 式 （ V） ：
　 　 　 　 R 1 CR 4 R 5 L 3 　 （ V）
（ 式 中 、 R 1 、 R 4 、 R 5 は 式 （ I） の 化 合 物 に つ い て 上 記 で 定 義 し た と お り で あ り 、 か つ L 3 は
脱 離 基 を 表 す ） の 化 合 物 と 反 応 さ せ る ス テ ッ プ ； あ る い は
（ D） 式 （ I） （ Zは CH 2 で あ り 、 か つ R 1 は 場 合 に よ り 置 換 さ れ た 5員 ま た は 6員 の ア リ ー ル ま
た は ヘ テ ロ ア リ ー ル を 表 す ） の 化 合 物 を 調 製 す る た め に 、
　 （ i） 式 （ VI） ：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Q、 Xお よ び R 2 は 上 記 に 定 義 し た と お り で あ る ） の 化 合 物 を 、 場 合 に よ り 置 換 さ れ
た 5員 ま た は 6員 の ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル 求 核 試 薬 、 例 え ば 、 式 （ VII） ：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Aは 5員 ま た は 6員 の ア リ ー ル ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で あ り 、 R 1 7 は Hま た は 1個 も し
く は 複 数 の 置 換 基 （ 本 明 細 書 中 に 記 載 ） で あ り 、 か つ Mは 例 え ば 、 Mg、 Liも し く は MgLiの
よ う な 金 属 で あ る ） の 化 合 物 と 反 応 さ せ ；
　 （ ii） 生 じ た ア ル コ ー ル を 還 元 お よ び 除 去 す る ス テ ッ プ 、 あ る い は ；
（ E） 保 護 形 態 の 式 （ I） の 化 合 物 を 脱 保 護 す る ス テ ッ プ
を 含 む 、 前 記 方 法 。
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