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【 請 求 項 １ 】
　 式 Ｉ



【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 は 、
（ ｉ ） フ ェ ニ ル ；
【 化 ２ 】
　
　
　
 (ii) ピ リ ジ ニ ル
【 化 ３ 】
　
　
　
　
（ iii） チ エ ニ ル
【 化 ４ 】
　
　
　
（ iv） フ ラ ニ ル
【 化 ５ 】
　
　
　
（ ｖ ） イ ミ ダ ゾ リ ル
【 化 ６ 】
　
　
　
　
（ vi） ト リ ア ゾ リ ル
【 化 ７ 】
　
　
　
　
（ vii） ピ ロ リ ル
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【 化 ８ 】
　
　
　
　
（ viii） チ ア ゾ リ ル
【 化 ９ 】
　
　
　
（ ix） ピ リ ジ ル － Ｎ － オ キ シ ド
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
の い ず れ か 一 つ か ら 選 ば れ 、 そ の 際 、 Ｒ 1 フ ェ ニ ル 環 及 び Ｒ 1 複 素 芳 香 族 環 は そ れ ぞ れ 独 立
し て 、 直 鎖 及 び 分 枝 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル キ ル 、 Ｎ Ｏ 2 、 Ｃ Ｆ 3 、 Ｃ 1 － Ｃ 6 ア ル コ キ シ 、 ク ロ ロ 、 フ
ル オ ロ 、 ブ ロ モ 及 び ヨ ー ド か ら 独 立 し て 選 ば れ る １ 、 ２ 又 は ３ 個 の 置 換 基 に よ っ て さ ら に
置 換 さ れ て い て も よ い ） の 化 合 物 又 は そ の 塩 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Ｒ 1 フ ェ ニ ル 環 及 び Ｒ 1 複 素 芳 香 族 環 が そ れ ぞ れ 独 立 し て 、 メ チ ル 、 Ｃ Ｆ 3 、 ク ロ ロ 、 フ
ル オ ロ 、 ブ ロ モ 及 び ヨ ー ド か ら 独 立 し て 選 ば れ る １ 、 ２ 又 は ３ 個 の 置 換 基 に よ っ て さ ら 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 】
　 Ｒ 1 フ ェ ニ ル 環 及 び Ｒ 1 複 素 芳 香 族 環 は 、 そ れ ぞ れ 独 立 し て メ チ ル 基 に よ っ て さ ら に 置 換
さ れ て い て も よ い 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Ｒ 1 が フ ェ ニ ル 、 ピ ロ リ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 チ エ ニ ル 又 は フ ラ ニ ル で あ る 請 求 項 １ 記 載 の
化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 ３ － ［ （ １ － ベ ン ジ ル － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ
ニ ル ） － ア ミ ノ ］ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ［ ［ １ － （ ２ ,４ － ジ ク ロ ロ － ベ ン ジ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － （ ４ － ジ エ
チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － ア ミ ノ ］ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ［ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － （ １ － ピ リ ジ ン － ４ － イ ル メ チ ル －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ｛ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － ［ １ － （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － イ ミ ダ
ゾ ー ル － ２ － イ ル メ チ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ア ミ ノ ｝ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ［ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － （ １ － フ ラ ン － ２ － イ ル メ チ ル － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ［ ［ １ － （ ４ － ブ ロ モ － ベ ン ジ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － （ ４ － ジ エ チ ル カ
ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － ア ミ ノ ］ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ｛ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － ［ １ － （ ４ － メ チ ル － ベ ン ジ ル ） －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ア ミ ノ ｝ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ［ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － （ １ － フ ラ ン － ３ － イ ル メ チ ル － ピ
ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ［ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － （ １ － チ オ フ ェ ン － ３ － イ ル メ チ ル
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
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　 ３ － ［ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － （ １ － ピ リ ジ ン － ２ － イ ル メ チ ル －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ｛ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － ［ １ － （ ３ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ４ －
イ ル メ チ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ア ミ ノ ｝ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ［ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － （ １ － チ ア ゾ ー ル － ２ － イ ル メ チ ル
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ［ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － （ １ － チ オ フ ェ ン － ２ － イ ル メ チ ル
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ［ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － （ １ － ピ リ ジ ン － ３ － イ ル メ チ ル －
ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ） － ア ミ ノ ］ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ［ ［ １ － （ ４ － ク ロ ロ － ベ ン ジ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － （ ４ － ジ エ チ ル カ
ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － ア ミ ノ ］ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ｛ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － ［ １ － （ １ Ｈ － イ ミ ダ ゾ ー ル － ２ －
イ ル メ チ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ア ミ ノ ｝ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ｛ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － ［ １ － （ ４ － メ ト キ シ － ベ ン ジ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ア ミ ノ ｝ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ｛ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － ［ １ － （ ４ － フ ル オ ロ － ベ ン ジ ル ）
－ ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ア ミ ノ ｝ － ベ ン ズ ア ミ ド 、
　 ３ － ｛ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － ［ １ － （ １ Ｈ － ピ ロ ー ル － ２ － イ ル
メ チ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ア ミ ノ ） － ベ ン ズ ア ミ ド 及 び
　 ３ － ｛ （ ４ － ジ エ チ ル カ ル バ モ イ ル － フ ェ ニ ル ） － ［ １ － （ １ － メ チ ル － １ Ｈ － ピ ロ ー
ル － ２ － イ ル メ チ ル ） － ピ ペ リ ジ ン － ４ － イ ル ］ － ア ミ ノ ｝ － ベ ン ズ ア ミ ド
の い ず れ か 一 つ か ら 選 ば れ る 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 塩 酸 塩 、 二 塩 酸 塩 、 硫 酸 塩 、 酒 石 酸 塩 、 ジ ト リ フ ル オ ロ 酢 酸 塩 又 は ク エ ン 酸 塩 の 形 態 の
請 求 項 １ ～ ５ の い ず れ か 一 項 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 一 般 式 II
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｐ Ｇ は 、 ウ レ タ ン 保 護 基 、 又 は ベ ン ジ ル も し く は 置 換 さ れ た ベ ン ジ ル 保 護 基 で あ
る ） の 化 合 物 を 、 塩 基 の 存 在 下 で 、 パ ラ ジ ウ ム 触 媒 を 用 い て ３ － ブ ロ モ ベ ン ゾ ニ ト リ ル と
反 応 さ せ て 一 般 式 III
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【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 を 得 、 そ の 後 、 標 準 条 件 下 で 脱 保 護 し 、 還 元 条 件 下 で 一 般 式 Ｒ 1 － Ｃ Ｈ Ｏ の 化 合
物 を 用 い て ア ル キ ル 化 し て 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 得 る こ と か ら な る 式 Ｉ の 化 合 物 の 製 造 方 法
。
【 請 求 項 ８ 】
　 一 般 式 IV
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｐ Ｇ は 、 ウ レ タ ン 保 護 基 、 又 は ベ ン ジ ル も し く は 置 換 さ れ た ベ ン ジ ル 保 護 基 で あ
る ） の 化 合 物 を 、 塩 基 の 存 在 下 で 、 パ ラ ジ ウ ム 触 媒 を 用 い て Ｎ ,Ｎ － ジ エ チ ル － ４ － ブ ロ
モ ベ ン ズ ア ミ ド と 反 応 さ せ て 一 般 式 III
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
の 化 合 物 を 得 、 こ れ を そ の 後 、 標 準 条 件 下 で 脱 保 護 し 、 還 元 条 件 下 で 一 般 式 Ｒ 1 － Ｃ Ｈ Ｏ
の 化 合 物 を 用 い て ア ル キ ル 化 し 、 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 を 得 る こ と か ら な る 式 Ｉ の 化 合 物 の 製
造 方 法 。
【 請 求 項 ９ 】
　 式 Ｉ の 化 合 物 又 は そ の 塩 を 有 効 成 分 と し て 含 有 す る 医 薬 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 疼 痛 、 不 安 症 又 は 機 能 性 胃 腸 障 害 の 治 療 の た め の 請 求 項 ９ 記 載 の 医 薬 。
【 請 求 項 １ １ 】
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　 式 III
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｐ Ｇ は 、 ウ レ タ ン 保 護 基 、 又 は ベ ン ジ ル も し く は 置 換 さ れ た ベ ン ジ ル 保 護 基 で あ
る ） の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 式 Ｘ
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Ｒ 1 は 、 フ ェ ニ ル 、 ピ リ ジ ニ ル 、 チ エ ニ ル 、 フ ラ ニ ル 、 イ ミ ダ ゾ リ ル 、 ト リ ア ゾ
リ ル 、 ピ ロ リ ル 、 チ ア ゾ リ ル 又 は ピ リ ジ ル － Ｎ － オ キ シ ド の い ず れ か 一 つ か ら 選 択 さ れ る
） の 化 合 物 。
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