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【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 [式 中 、 Aは 、 ア リ ー ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 又 は フ ェ ネ チ ル 基 を 表 し 、 こ こ で そ れ ら の 基 は 、
C 1 -C 5 － ア ル キ ル 、 C 1 -C 5 － ア ル コ キ シ 、 C 1 -C 5 － ア ル キ ル チ オ 、 C 1 -C 5 － ペ ル フ ル オ ロ ア ル
キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 -0-(CH 2 ) n  -0-, -0-(CH 2 ) n -CH 2 -, -0-CH
=CH-, 又 は -(CH 2 ) n + 2 -（ こ こ で 、 nは １ 又 は ２ で あ り 、 そ し て 末 端 酸 素 原 子 及 び /又 は 炭 素
原 子 は 直 接 的 に 隣 接 す る 環 － 炭 素 原 子 に よ り 結 合 さ れ る ） 、 又 は NR 4 R 5 （ こ こ で 、 R 4 及 び R
5 は 、 お 互 い 独 立 し て 、 水 素 、 C 1 -C 5 － ア ル キ ル 又 は  (CO)-C 1 - 5 － ア ル キ ル で あ り 得 る ） か
ら 成 る 群 か ら の １ 又 は 複 数 の 基 に よ り 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 1 及 び R 2 は 、 お 互 い 独 立 し て 、 水 素 原 子 、 メ チ ル 又 は エ チ ル 基 、 あ る い は 炭 素 原 子 と 共
に 、 C 3 -C 6 － シ ク ロ ア ル キ ル 環 の 鎖 を 意 味 し ；
　 R 3 は 、 C 1 -C 3 － ア ル キ ル 基 、 あ る い は 任 意 に 部 分 的 に 又 は 完 全 に 弗 素 化 さ れ て い て も よ
い C 1 -C 3 － ア ル キ ル 基 を 意 味 し ；
　 Bは 、 メ チ ル 又 は エ チ ル 基 に よ り 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い メ チ レ ン 基 、 あ る い は カ
ル ボ ニ ル 基 を 意 味 し ； そ し て
　 Qは 、 キ ノ リ ニ ル 基 又 は イ ソ キ ノ リ ニ ル 基 を 意 味 し 、 こ の 基 は 、 任 意 の 位 置 を 通 し て 結
合 さ れ 、 そ し て 基 C 1 -C 5 － ア ル キ ル （ １ ～ ３ 個 の ヒ ド ロ キ シ 基 及 び /又 は １ ～ ３ 個 の COOR 6

基 に よ り 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、 C 1 -C 5 － ア ル コ キ シ 、 C 1 -C 5 － ア ル キ ル チ オ 、 C 1
-C 5 － ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 カ ル ボ ニ ル － 酸 素 原 子 、 シ ア ノ 、
ニ ト ロ 又 は NR 4 R 5 （ こ こ で 、 R 4 及 び R 5 は 、 お 互 い 独 立 し て 、 水 素 、 C 1 -C 5 － ア ル キ ル 又 は  (
CO)-C 1 -C 5 － ア ル キ ル で あ り 得 る ） 、 COOR 6 （ こ こ で 、 R 6 は 水 素 又 は C 1 -C 5 － ア ル キ ル 基 を
意 味 す る ） 、 （ CO） NR 7 R 8 （ こ こ で 、 R 7 及 び R 8 は 、 お 互 い 独 立 し て 、 水 素 又 は C 1 -C 5 － ア ル
キ ル 基 を 意 味 す る ） 、 又 は （ C 1 -C 5 － ア ル キ レ ン ） -0-(CO)-(C 1 -C 5 )ア ル キ ル か ら の １ 又 は
複 数 の 基 に よ り 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い ]
　 で 表 さ れ る 化 合 物 類 、 及 び そ れ ら の ラ セ ミ 体 、 又 は 別 々 に 存 在 す る 立 体 異 性 体 及 び 任 意
に は 、 そ れ ら の 生 理 学 的 に 適 合 で き る 塩 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Qが 、 キ ノ リ ニ ル 基 又 は イ ソ キ ノ リ ニ ル 基 を 意 味 し 、 こ の 基 は 、 任 意 の 位 置 を 通 し て 結
合 さ れ 、 そ し て 基 C 1 -C 5 － ア ル キ ル （ １ ～ ３ 個 の ヒ ド ロ キ シ 基 及 び /又 は １ ～ ３ 個 の COOR 6

基 に よ り 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い ） 、 カ ル ボ ニ ル － 酸 素 原 子 、 COOR 6 （ こ こ で 、 R 6 は
水 素 又 は C 1 -C 5 － ア ル キ ル 基 を 意 味 す る ） 、 （ CO） NR 7 R 8 （ こ こ で 、 R 7 及 び R 8 は 、 お 互 い 独
立 し て 、 水 素 又 は C 1 -C 5 － ア ル キ ル 基 を 意 味 す る ） 、 又 は （ C 1 -C 5 － ア ル キ レ ン ） -0-(CO)-
(C 1 -C 5 )ア ル キ ル か ら の １ 又 は 複 数 の 基 に よ り 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い 、 請 求 項 １ 記
載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 下 記 一 般 式 I：
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【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 [式 中 、 Aは 、 ア リ ー ル 基 、 ベ ン ジ ル 基 又 は フ ェ ネ チ ル 基 を 表 し 、 こ こ で そ れ ら の 基 は 、
C 1 -C 5 － ア ル キ ル 、 C 1 -C 5 － ア ル コ キ シ 、 C 1 -C 5 － ア ル キ ル チ オ 、 C 1 -C 5 － ペ ル フ ル オ ロ ア ル
キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 、 -0-(CH 2 ) n  -0-, -0-(CH 2 ) n -CH 2 -, -0-CH
=CH-, 又 は -(CH 2 ) n + 2 -（ こ こ で 、 nは １ 又 は ２ で あ り 、 そ し て 末 端 酸 素 原 子 及 び /又 は 炭 素
原 子 は 直 接 的 に 隣 接 す る 環 － 炭 素 原 子 に よ り 結 合 さ れ る ） 、 又 は NR 4 R 5 （ こ こ で 、 R 4 及 び R
5 は 、 お 互 い 独 立 し て 、 水 素 、 C 1 -C 5 － ア ル キ ル 又 は  (CO)-C 1 - 5 － ア ル キ ル で あ り 得 る ） か
ら 成 る 群 か ら の １ 又 は 複 数 の 基 に よ り 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ く ；
　 R 1 及 び R 2 は 、 お 互 い 独 立 し て 、 水 素 原 子 、 メ チ ル 又 は エ チ ル 基 、 あ る い は 炭 素 原 子 と 共
に 、 C 3 -C 6 － シ ク ロ ア ル キ ル 環 の 鎖 を 意 味 し ；
　 R 3 は 、 C 1 -C 3 － ア ル キ ル 基 、 あ る い は 任 意 に 部 分 的 に 又 は 完 全 に 弗 素 さ れ た C 1 -C 3 － ア ル
キ ル 基 を 意 味 し ；
　 Bは 、 メ チ ル 又 は エ チ ル 基 に よ り 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い メ チ レ ン 基 、 あ る い は カ
ル ボ ニ ル 基 を 意 味 し ； そ し て
　 Qは 、 キ ノ リ ニ ル 基 又 は イ ソ キ ノ リ ニ ル 基 を 意 味 し 、 こ の 基 は 、 い ず れ か の 位 置 を 通 し
て 結 合 さ れ 、 そ し て 基 C 1 -C 5 － ア ル キ ル 、 C 1 -C 5 － ア ル コ キ シ 、 C 1 -C 5 － ア ル キ ル チ オ 、 C 1 -
C 5 － ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 シ ア ノ 、 ニ ト ロ 又 は NR 4 R 5 （ こ こ で
、 R 4 及 び R 5 は 、 お 互 い 独 立 し て 、 水 素 、 C 1 -C 5 － ア ル キ ル 又 は  (CO)-C 1 -C 5 － ア ル キ ル で あ
り 得 る ） か ら の １ 又 は 複 数 の 基 に よ り 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い ]
　 で 表 さ れ る 化 合 物 類 、 及 び そ れ ら の ラ セ ミ 体 、 又 は 別 々 に 存 在 す る 立 体 異 性 体 及 び 任 意
に は 、 そ れ ら の 生 理 学 的 に 適 合 で き る 塩 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Bが メ チ レ ン 基 を 意 味 す る 請 求 項 ２ 又 は ３ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 Aが ア リ ー ル 基 で あ る 請 求 項 ２ 又 は ３ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 Aが 、 ア リ ー ル 基 で あ り 、 こ の 基 は 、 C 1 -C 5 － ア ル キ ル 、 C 1 -C 5 － ア ル コ キ シ 、 C 1 -C 5 － ペ
ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 ヒ ド ロ キ シ 、 ニ ト ロ 、 -0-(CH 2 ) n  -0-, -0-(CH 2 ) n -CH 2 -,
 -0-CH=CH-, 又 は -(CH 2 ) n + 2 -（ こ こ で 、 nは １ 又 は ２ で あ り 、 そ し て 末 端 酸 素 原 子 及 び /又
は 炭 素 原 子 は 直 接 的 に 隣 接 す る 環 － 炭 素 原 子 に よ り 結 合 さ れ る ） か ら の １ 又 は 複 数 の 基 に
よ り 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い 、 請 求 項 ５ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 R 1 及 び R 2 が 、 鎖 の 炭 素 原 子 と 共 に 、 C 3 － C 6 － シ ク ロ ア ル キ ル 環 を 意 味 す る 請 求 項 ２ 又 は
３ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 Qが 、 任 意 の 位 置 を 通 し て 結 合 さ れ る 、 任 意 に 置 換 さ れ て い て も よ い キ ノ リ ニ ル 基 を 意
味 す る 請 求 項 ２ 又 は ３ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 Aが 、 ヒ ド ロ キ シ 又 は メ ト キ シ 基 及 び ハ ロ ゲ ン 原 子 に よ り 置 換 さ れ た フ ェ ニ ル 基 で あ る
請 求 項 ５ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
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　 （ ＋ ） － 鏡 像 異 性 体 で あ る 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 （ － ） － 鏡 像 異 性 体 で あ る 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 医 薬 剤 の 製 造 の た め へ の 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 炎 症 性 疾 患 の 処 理 の た め の 医 薬 剤 の 製 造 の た め へ の 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 少 な く と も １ つ の 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 又 は そ の 混 合 物 、 及 び 医 薬 的 に 適 合 で き る ビ ー
ク ル を 含 む 医 薬 製 剤 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 請 求 項 １ に 記 載 の 式 Ｉ の 化 合 物 の 製 造 方 法 で あ っ て 、
　 Bが COで あ る 場 合 、
　 A1）
　 下 記 の 式 II：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　 （ 式 中 、 A、 R 1 及 び R 2 は 請 求 項 １ に お い て 定 義 さ れ る 意 味 を 有 す る ）
　 に よ り 表 さ れ る α － ケ ト 酸 を 、 場 合 に よ っ て は 少 な く と も １ 種 の 脱 水 カ ッ プ リ ン グ 剤 の
存 在 下 で 又 は 酸 官 能 基 を 酸 塩 化 物 の 転 換 し た 後 に 、 下 記 の 式 ：
　 　 Q－ NH 2
　 （ 式 中 、 Qは 場 合 に よ っ て は 置 換 さ れ た 、 キ ノ ロ ニ ル － 、 イ ソ キ ノ リ ニ ル － 、 （ 部 分 的
に ） 水 素 化 さ れ た キ ノ リ ニ ル － 又 は （ 部 分 的 に ） 水 素 化 さ れ た イ ソ キ ノ リ ニ ル － 基 を 表 す
）
　 に よ り 表 さ れ る ア ミ ン と 反 応 せ し め る こ と に よ り 、 下 記 式 III ：
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　 （ 式 中 、 A、 R 1 及 び R 2 は 請 求 項 １ で 定 義 さ れ て い る の と 同 じ 意 味 を 有 す る ）
　 に よ り 表 さ れ る α － ケ ト ア ミ ド を 生 成 せ し め 、 そ し て 次 に 、 ア ル キ ル 金 属 化 合 物 又 は 下
記 式 IV：
　 　 （ R 9 ) 3 － Si－ R

3 　 　 　 　 （ IV）
　 （ 式 中 、 R 9 は C 1 － C 5 － ア ル キ ル 基 を 意 味 し 、 そ し て R 3 は 場 合 に よ っ て は 部 分 的 に 又 は 完
全 に フ ッ 素 化 さ れ た C 1 － C 3 － ア ル キ ル 基 を 意 味 す る ）
　 に よ り 表 さ れ る 珪 素 化 合 物 を 触 媒 の 存 在 下 で 反 応 せ し め る こ と に よ り 、 式 Ｉ の 化 合 物 を
生 成 せ し め ； あ る い は
　 A2）
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　 下 記 式 II：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　 で 表 さ れ る α － ケ ト 酸 を エ ス テ ル 化 し て 、 下 記 式 Ｖ ：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　 （ 式 中 、 R 1 0 は 水 素 又 は C 1 － C 4 － ア ル キ ル を 意 味 す る ）
　 に よ り 表 さ れ る α － ケ ト 酸 を 得 、 そ し て 次 に 、 ア ル キ ル 金 属 化 合 物 又 は 式 IVの 珪 素 化 合
物 と 反 応 さ せ る こ と に よ り 、 下 記 式 VI：
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　 （ 式 中 、 R 1 1 は 水 素 又 は C 1 － C 4 － ア ル キ ル を 意 味 す る ）
　 で 表 さ れ る 化 合 物 を 生 成 せ し め 、 そ し て 場 合 に よ っ て は 上 記 エ ス テ ル を 鹸 化 し 、 次 に 、
上 記 式 VIの 化 合 物 を 、 活 性 化 剤 の 存 在 下 、 場 合 に よ っ て は 触 媒 の 存 在 下 で 、 下 記 式 ：
　 　 Q－ NH 2
　 （ Qは 、 上 に 定 義 し た 意 味 を 有 す る ）
　 に よ り 表 さ れ る ア ミ ン と 反 応 せ し め る こ と に よ り 、 式 Ｉ の 化 合 物 を 生 成 せ し め ；
　 あ る い は 、
　 Bが 、 場 合 に よ っ て は メ チ ル 基 又 は エ チ ル 基 に よ り 置 換 さ れ て い る メ チ レ ン 基 で あ る 場
合 に は 、
　 B1）
　 下 記 式 VII ま た は VIII：
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【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 （ 式 中 、 LGは 任 意 の 脱 離 基 を 意 味 す る ）
　 に よ り 表 さ れ る 化 合 物 を 、 下 記 式 IXま た は Ｘ ：
　 　 Q－ NH－ R 1 2 　 　 　 　 　 （ IX）
　 　 Q－ N＝ C＝ O　 　 　 　 　 （ Ｘ ）
　 （ 式 中 、 R 1 2 は 水 素 、 C 1 － C 5 － ア シ ル 基 も し く は ア ル コ キ シ 基 ま た は ア リ ー ル オ キ シ カ
ル ボ ニ ル 基 を 意 味 す る ）
　 に よ り 表 さ れ る 化 合 物 と 反 応 せ し め 、 そ し て 場 合 に よ っ て は 中 間 的 に 形 成 さ れ る オ キ サ
ゾ リ ジ ン を 開 裂 し て 、 式 Ｉ の 化 合 物 を 得 ； あ る い は
　 B2）
　 式 VII 又 は VIIIの 化 合 物 を 、 窒 素 求 核 試 薬 と 反 応 せ し め 、 そ し て 次 に 場 合 に よ っ て は 当
業 界 に お い て 知 ら れ て い る 試 薬 に よ り 還 元 し 、 又 は 遷 移 金 属 で 触 媒 さ れ る 水 添 分 解 を 行 な
っ て 、 下 記 式 Ｘ Ｉ ：
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 で 表 さ れ る 化 合 物 を 得 、 そ し て 次 に 、 場 合 に よ っ て は 塩 基 触 媒 又 は 遷 移 金 属 触 媒 の も と
で 、 キ ノ リ ン 、 イ ソ キ ノ リ ン 、 部 分 的 に も し く は 完 全 に 水 素 化 さ れ た キ ノ リ ン 又 は 部 分 的
に も し く は 完 全 に 水 素 化 さ れ た イ ソ キ ノ リ ン の ハ ロ ゲ ン 化 誘 導 体 と 反 応 さ せ ； あ る い は
　 B3）
　 還 元 的 ア ミ ノ 化 の も と で 、 下 記 式 Ｘ II：
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 （ 式 中 、 R 1 3 は 水 素 、 メ チ ル 基 又 は エ チ ル 基 を 意 味 す る ）
　 に よ り 表 さ れ る 化 合 物 を 、 下 記 式 ：
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　 　 Q－ NH 2
　 に よ り 表 さ れ る 化 合 物 と 反 応 せ し め る こ と に よ り 、 式 Ｉ の 化 合 物 を 生 成 せ し め る ；
　 こ と を 特 徴 と す る 方 法 。
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