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【 誤 訳 訂 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 18年 9月 27日 (2006.9.27)
【 誤 訳 訂 正 １ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 特 許 請 求 の 範 囲
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 全 文
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
【 請 求 項 １ 】
以 下 に 示 す 式 1の 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
上 の 式 に お い て 、 R 1 は 、 a)以 下 で 示 す 部 分
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
あ る い は 、 b)ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 及 び ナ
フ チ ル 基 が 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ハ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ
ル 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル コ キ シ 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル チ オ 、 C 1 -C 3 ペ ル フ
ル オ ロ ア ル キ ル チ オ 、 -OCHF 2 、 -CN、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R 7 、 -C(O)NH 2 、 -S(O) 2 CH 3 、 -OH、 -NH
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2 又 は -NO 2 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 、 1-3の 基 に よ り 任 意 で 置 換 さ れ る こ と を 特 徴 と し 、 ベ
ン ジ ル 、 CH 2 -1-ナ フ チ ル 、 CH 2 -2-ナ フ チ ル 、 CH 2 -CH 2 -フ ェ ニ ル 、 又 は CH 2 -CH 2 ナ フ チ ル か
ら 選 択 さ れ る 部 分 を 有 す る 、 C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ル -5-イ ル メ チ ル 、 C 4 -
C 1 5 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 C 1 0 -C 1 7 ヘ テ ル ア リ ー ル ア ル キ ル 、 C 7 -C 1 4 -ア リ ー ル ア ル キ
ル で あ り 、

R 4 は 、 ハ イ ド ロ ゲ ン 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ハ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ
ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル コ キ シ 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル チ オ 、 C 1 -
C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル チ オ 、 -OCHF 2 、 -CN、 -COOH、 -CH 2 CO 2 H、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R 7 、 -C(O
)NH 2 、 -S(O) 2 CH 3 、 -OH、 -NH 2 、 -NO 2 で あ り 、

Xは 、 O、 S、 又 は NHで あ り 、

R 5 は 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 及 び ア リ ー ル 基 の 環 が 、 、
C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ハ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1
-C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル コ キ シ 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル チ オ 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル チ オ 、 -OC
HF 2 、 -CN、 -COOH、 -CH 2 CO 2 H、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R 7 、 -C(O)NH 2 、 -S(O) 2 CH 3 、 -OH、 -NH 2 又 は -
NO 2 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 1か ら 5の 基 に よ り 任 意 で 置 換 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 、 C 1 -C 8
ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 -CH 2 -C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 -CH 2 -ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 フ ェ ニ ル 、 又 は C 7 -C 1 8 ア リ ー ル ア ル キ ル で
あ り 、

R 2 は 、 ア ル キ ル 及 び シ ク ロ ア ル キ ル 基 が 、 ハ ロ ゲ ン 、 -CN、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 -COOH、 -CH

2 CO 2 H、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R 7 、 -C(O)NH 2 、 -S(O) 2 HC 3 、 -OH、 -NH 2 又 は -NO 2 に よ り 任 意 で 置 換
さ れ る こ と を 特 徴 と す る 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 -CH 2 -C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は C

1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル で あ り 、

R 3 は 、 (a)ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 及 び フ
ェ ニ ル 基 が 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ハ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ
ル 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル コ キ シ 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル チ オ 、 C 1 -C 3 ペ ル フ
ル オ ロ ア ル キ ル チ オ 、 -OCHF 2 、 -CN、 -COOH、 -CH 2 CO 2 H、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R 7 、 -C(O)NH 2 、 -S
(O) 2 CH 3 、 -OH、 -NH 2 、 又 は 、 -NO 2 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 1か ら 3の 基 に よ り 、 任 意 で 置 換
さ れ る こ と を 特 徴 と す る 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 C 2 -C 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 8 ア
ル キ ニ ル 、 C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 -CH 2 -C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 又 は フ
ェ ニ ル で あ る か 、
あ る い は 、 (b)X-R 6 部 分 で あ り 、

R 6 は 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル
、 及 び ナ フ チ ル 基 が 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -O-C 1 -C 3
ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -S-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 -OCHF 2 、 -CN
、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R 7 、 -S(O) 2 CH 3 、 -OH、 -NH 2 、 又 は -NO 2 か ら 独 立 に 選 択 さ れ る 、 1か ら 3の
基 に よ り 任 意 で 置 換 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 、 C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 C 2 -C 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 8
ア ル キ ニ ル 、 C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 -CH 2 -C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 フ ェ
ニ ル 、 C 7 -C 1 8 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 CH 2 -CH 2 -フ ェ ニ ル 、 又 は CH 2 -CH 2 -ナ フ チ ル で あ り 、 そ し
て 、

R 7 が C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 -CH 2 -C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は 、 C 7 -C 8 ア
リ ー ル ア ル キ ル で あ る 、 化 合 物 、
あ る い は 、 上 記 化 合 物 の 医 薬 品 上 許 容 さ れ る 、 塩 ま た は エ ス テ ル 形 態 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ 】
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式 (II)で 表 す 請 求 項 1に 関 す る 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
上 の 式 に お い て 、
R 2 、 R 3 、 R 4 及 び R 5 が 、 請 求 項 1で 定 義 さ れ て い る も の と 同 様 で あ る こ と を 特 徴 と す る 化 合
物 。
【 請 求 項 ３ 】
式 (III)で 表 す 請 求 項 1に 関 す る 化 合 物 で あ っ て 、
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
上 の 式 に お い て 、
R 1 、 R 2 、 R 3 は 請 求 項 1で 定 義 さ れ て い る も の と 同 様 で あ る こ と を 特 徴 と す る 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
R 2 が 水 素 で あ る 請 求 項 1か ら 3の い ず れ か 1請 求 項 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
R 3 が 水 素 、 C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 ハ ロ ゲ ン 、 又 は 、 -O-C 2 -C 8 ア ル ケ ニ ル で あ る こ と を 特 徴 と す
る 、 請 求 項 1か ら 4の い ず れ か 1請 求 項 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
式 (II)又 は (III)の 化 合 物 で あ っ て 、
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【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
上 の 式 に お い て 、
R 1 は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 及 び ア リ ー ル 基 が 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C

3 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -O-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -S-C 1 -C 3 ペ ル
フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 -COHF 2 、 -CN、 -COOH、 -CH 2 CO 2 H、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R

7 、 -C(O)NH 2 、 -S(O) 2 CH 3 、 -OH、 -NH 2 、 又 は 、 -NO 2 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 1か ら 3の 基 に
よ り 任 意 で 置 換 さ れ る こ と を 特 徴 と し 、 ベ ン ジ ル 、 CH 2 -1-ナ フ チ ル 、 CH 2 -2-ナ フ チ ル 、 CH

2 CH 2 -フ ェ ニ ル 、 又 は 、 CH 2 CH 2 -ナ フ チ ル か ら 選 択 さ れ る 部 分 を 有 す る 、 C 1 -C 8 ア ル キ ル 、
ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ル -5-イ ル メ チ ル 、 C 4 -C 1 5 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル キ ル 、 C 1 0 -C 1 7 ヘ テ ロ
ア リ ー ル ア ル キ ル 、 C 7 -C 1 4 ア リ ー ル ア ル キ ル で あ り 、

R 4 は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ハ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ
ル 、 -O-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -S-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ
、 -OCHF 2 、 -CN、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R 7 、 -S(O) 2 HC 3 、 -OH、 -NH 2 、 又 は 、 -NO 2 で あ り 、

R 5 は 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 及 び ア リ ー ル 基 の 環 が 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 3 ア ル キ
ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -O-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -S-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ
ロ ア ル キ ル 、 及 び C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 -OCHF 2 、 -CN、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R 7 、 -S(O) 2 CH 3 、 -OH、
-NH 2 又 は -NO 2 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 1-5の 基 に よ り 任 意 で 置 換 さ れ る こ と を 特 徴 と す る
、
C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -CH 2 -C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 -

、 又 は 、 C 7 -C 1 8 ア リ ー ル ア ル キ ル で あ り 、

R 2 は 、 ア ル キ ル 基 が 、 ハ ロ ゲ ン 、 -CN、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 -COOH、 -CH 2 CO 2 H、 -C(O)CH 3 、 -
CO 2 R 7 、 -C(O)NH 2 、 -S(O) 2 CH 3 、 -OH、 -NH 2 、 又 は 、 -NO 2 に よ り 任 意 で 置 換 さ れ る 、 、 C

1 -C 6 ア ル キ ル 、 又 は 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル で あ り 、

R 3 は 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 及 び フ ェ
ニ ル 基 が 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -O-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ
ロ ア ル キ ル 、 -S-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 -OCHF 2 、 -CN、 -C(O)CH 3
、 -CO 2 R 7 、 -S(O) 2 CH 3 、 -OH、 -NH 2 、 -N 2 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 1か ら 3の 基 に よ り 任 意 で
置 換 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 C 2 -C 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C

8 ア ル キ ニ ル 、 C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 -CH 2 -C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 又 は フ
ェ ニ ル で あ り 、

R 6 は 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 及 び ナ フ チ
ル 基 が 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -O-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ
ア ル キ ル 、 好 ま し く は 、 -OCF 3 、 -S-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 -OCH
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F 2 、 -CN、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R 7 、 -S(O) 2 CH 3 、 -OH、 -NH 2 、 又 は -NO 2 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 1
か ら 3の 基 に よ り 、 任 意 で 置 換 さ れ る こ と を 特 徴 と す る 、 C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 C 2 -C 8 ア ル ケ ニ
ル 、 C 2 -C 8 ア ル キ ニ ル 、 C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 -CH 2 -C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー
ル 、 フ ェ ニ ル 、 C 1 -C 8 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 CH 2 CH 2 - フ ェ ニ ル 、 又 は CH 2 CH 2 -ナ フ チ ル で あ り
、 そ し て 、

R 7 は 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 -CH 2 C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 又 は C7-C 1 8 ア リ
ー ル ア ル キ ル で あ る 、 化 合 物 、
あ る い は 、 上 記 化 合 物 の 医 薬 品 上 許 容 さ れ る 、 塩 ま た は エ ス テ ル 形 態 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
請 求 項 1の 化 合 物 が 、
 (1-{4-[(4-シ ア ノ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )(オ キ ソ )酢 酸 、
 {1-[4-(3-メ ト キ シ -ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ ソ -酢 酸 、
 {1-[4-(3-ク ロ ロ -ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ ソ -酢 酸 、
 {1-[4-(4-シ ア ノ ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]-5-フ ル オ ロ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ
ソ -酢 酸 、
 {1-[4-(3,5-ジ メ ト キ シ -ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]-5-フ ル オ ロ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル
}-オ キ ソ -酢 酸 、
{1-[4-(3-ク ロ ロ -ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]-5-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ ソ -
酢 酸 、
{1-[4-(4-tert-ブ チ ル -ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]-5-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ
キ ソ -酢 酸 、
{1-[4-(2,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]-5-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ
ソ -酢 酸 、
{5-ク ロ ロ -1-[3-(4-シ ア ノ -ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ ソ -
酢 酸 、
{5-ク ロ ロ -1-[3-(3,5-ジ メ ト キ シ ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]1Hイ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ
ソ -酢 酸 、
{1-[4-(2,3,5,6-テ ト ラ フ ル オ ロ -4-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]1H-
イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ ソ -酢 酸 、
{1-[4-(4-[1,2,3]チ ア ジ ア ゾ ー ル -4-イ ル -ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]-1H-イ ン ド ー ル -3-
イ ル }-オ キ ソ -酢 酸 、
{1-[4-(2,6-ジ ク ロ ロ -ピ リ ジ ン -4-イ ル メ ト キ シ )-フ ェ ニ ル ]1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ
ソ -酢 酸 、
5-[4-(5-フ ル オ ロ -3-カ ル ボ キ シ (オ キ ソ )メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -1-イ ル )フ ェ ノ キ シ メ チ
ル ]-フ ラ ン -2 エ チ ル エ ス テ ル 、
{1-[4-(2,6-ジ ク ロ ロ ピ リ ジ ン -4-イ ル メ ト キ シ )-フ ェ ニ ル ]-5-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-
イ ル }-オ キ ソ -酢 酸 、
{5-ク ロ ロ -1-[3-(2,3,5,6-テ ト ラ フ ル オ ロ -4-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ
ニ ル ]1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ ソ -酢 酸 、
5-[3-(5-ク ロ ロ -3-カ ル ボ キ シ (オ キ ソ )メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -1-イ ル )フ ェ ノ キ シ メ チ ル ]
フ ラ ン -2- エ チ ル エ ス テ ル 、
{5-ク ロ ロ -1-[3-(4-[1,2,3]チ ア ジ ア ゾ ー ル -4-イ ル -ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]1H-イ ン
ド ー ル -3-イ ル }-オ キ ソ -酢 酸 、
{5-ク ロ ロ -1-[3-(2,6-ジ ク ロ ロ -ピ リ ジ ン -4-イ ル メ ト キ シ )-フ ェ ニ ル ]1H-イ ン ド ー ル -3-
イ ル }-オ キ ソ -酢 酸 、
[1,5-ビ ス -(4-ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル ]-オ キ ソ -酢 酸 、
{1-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )-5-[2-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )エ ト キ シ ]-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }
(オ キ ソ )酢 酸 、
(1-　 ベ ン ジ ル -5-ベ ン ジ ル オ キ シ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-オ キ ソ -酢 酸 、
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[1-ベ ン ジ ル -5-(2-ク ロ ロ -4-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -フ ェ ノ キ シ )-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル ](
オ キ ソ )酢 酸 、
(5-ア リ ル オ キ シ -1-シ ク ロ ブ チ ル メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-オ キ ソ -酢 酸 、
(5-ア リ ル オ キ シ -1-フ ェ ネ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-オ キ ソ -酢 酸 、
(5-ア リ ル オ キ シ -1-ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ l-5-イ ル メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-オ キ ソ
-酢 酸 、
(5-ア リ ル オ キ シ -1-[2-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-オ キ ソ -
酢 酸 、
(5-ア リ ル オ キ シ -1-[2-ナ フ チ レ ン -1-イ ル -エ チ ル ]-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-オ キ ソ -酢 酸
、
{5-ア リ ル オ キ シ -1-[2-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル
}-オ キ ソ -酢 酸 、 又 は 、
{5-ア リ ル オ キ シ -1-[2-(4-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ ソ -酢
酸 、
あ る い は 、 上 記 化 合 物 の 医 薬 品 上 許 容 さ れ る 、 塩 ま た は エ ス テ ル 形 態 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
哺 乳 動 物 に お け る プ ラ ス ミ ノ ゲ ン ア ク テ ィ ベ ー タ イ ン ヒ ビ タ ー を 阻 害 す る 方 法 で あ っ て 、
医 薬 品 上 有 効 な 量 の 請 求 項 1か ら 7の い ず れ か 1請 求 項 の 化 合 物 を 、 治 療 が 必 要 な 哺 乳 動 物
に 投 与 す る こ と か ら 成 る 方 法 。
【 請 求 項 ９ 】
請 求 項 1か ら 7の い ず れ か 1請 求 項 の 化 合 物 、 及 び 、 医 薬 品 キ ャ リ ア を 含 む 医 薬 品 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
哺 乳 動 物 の 全 血 栓 、 又 は 、 繊 維 素 溶 解 障 害 を 治 療 す る 方 法 で あ っ て 、 医 薬 品 上 有 効 な 量 の
請 求 項 1か ら 7の い ず れ か 1請 求 項 の 化 合 物 を 投 与 す る こ と か ら 成 る 方 法 。
【 請 求 項 １ １ 】
ア テ ロ ー ム 性 動 脈 硬 化 プ ラ ー ク の 形 成 、 静 脈 及 び 動 脈 血 栓 、 心 筋 虚 血 、 心 房 細 動 、 深 部 静
脈 血 栓 症 、 凝 固 症 候 群 、 肺 線 維 症 、 脳 血 栓 症 、 外 科 (人 工 関 節 等 の )の 血 栓 塞 栓 性 合 併 症 、
お よ び 抹 消 動 脈 閉 塞 と 関 連 す る 、 血 栓 症 ま た は 線 維 素 溶 解 現 象 の 障 害 を 治 療 す る 、 請 求 項
10の 方 法 。
【 請 求 項 １ ２ 】
哺 乳 動 物 に お け る 抹 消 動 脈 障 害 の 治 療 に 関 す る 方 法 で あ っ て 、 医 薬 品 上 有 効 な 量 の 請 求 項
1か ら 7の い ず れ か 1請 求 項 の 化 合 物 を 投 与 す る こ と か ら 成 る 方 法 。
【 請 求 項 １ ３ 】
心 房 性 細 動 と 関 係 す る 、 あ る い は 、 心 房 性 細 動 を 招 く 発 作 に 対 す る 治 療 方 法 で あ っ て 、 医
薬 品 上 有 効 な 量 の 請 求 項 1か ら 7の い ず れ か 1請 求 項 の 化 合 物 を 投 与 す る こ と か ら 成 る 方 法
。
【 請 求 項 １ ４ 】
哺 乳 動 物 に お け る 深 部 静 脈 血 栓 症 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 医 薬 品 上 有 効 な 量 の 請 求 項 1か ら 7
の い ず れ か 1請 求 項 の 化 合 物 を 、 治 療 が 必 要 な 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と か ら 成 る 方 法 。
【 請 求 項 １ ５ 】
哺 乳 動 物 に お け る 心 筋 虚 血 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 医 薬 品 上 有 効 な 量 の 請 求 項 1か ら 7の い ず
れ か 1請 求 項 の 化 合 物 を 、 治 療 が 必 要 な 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と か ら 成 る 方 法 。
【 請 求 項 １ ６ 】
哺 乳 動 物 に お け る 非 イ ン シ ュ リ ン 依 存 真 性 糖 尿 病 由 来 の 循 環 器 疾 患 の 治 療 方 法 で あ っ て 、
医 薬 品 上 有 効 な 量 の 請 求 項 1か ら 7の い ず れ か 1請 求 項 の 化 合 物 を 、 治 療 が 必 要 な 哺 乳 動 物
に 投 与 す る こ と か ら 成 る 方 法 。
【 請 求 項 １ ７ 】
哺 乳 動 物 に お け る 動 脈 硬 化 性 プ ラ ー ク の 形 成 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 医 薬 品 上 有 効 な 量 の 請
求 項 1か ら 7の い ず れ か 1請 求 項 の 化 合 物 を 、 治 療 が 必 要 な 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と か ら 成
る 方 法 。
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【 請 求 項 １ ８ 】
哺 乳 動 物 に お け る 慢 性 閉 塞 性 肺 疾 患 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 医 薬 品 上 有 効 な 量 の 請 求 項 1か
ら 7の い ず れ か 1請 求 項 の 化 合 物 を 、 治 療 が 必 要 な 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と か ら 成 る 方 法 。
【 請 求 項 １ ９ 】
哺 乳 動 物 に お け る 腎 繊 維 形 成 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 医 薬 品 上 有 効 な 量 の 請 求 項 1か ら 7の い
ず れ か 1請 求 項 の 化 合 物 を 、 治 療 が 必 要 な 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と か ら 成 る 方 法 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
哺 乳 動 物 に お け る 多 嚢 胞 卵 巣 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 医 薬 品 上 有 効 な 量 の 請 求 項 1か ら 7の い
ず れ か 1請 求 項 の 化 合 物 を 、 治 療 が 必 要 な 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と か ら 成 る 方 法 。
【 請 求 項 ２ １ 】
哺 乳 動 物 に お け る ア ル ツ ハ イ マ ー 病 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 医 薬 品 上 有 効 な 量 の 請 求 項 1か
ら 7の い ず れ か 1の 化 合 物 を 、 治 療 が 必 要 な 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と か ら 成 る 方 法 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
哺 乳 動 物 に お け る 癌 の 治 療 方 法 で あ っ て 、 医 薬 品 上 有 効 な 量 の 請 求 項 1か ら 7の い ず れ か 1
の 化 合 物 を 、 治 療 が 必 要 な 哺 乳 動 物 に 投 与 す る こ と か ら 成 る 方 法 。
【 誤 訳 訂 正 ２ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ６
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ６ 】
こ の 式 に お い て 、
R 1 は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 及 び ア リ ー ル 基 が ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 3
ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -O-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -S-C 1 -C 3 ペ ル
フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 -OCHF 2 、 -CN、 -COOH、 -CH 2 CO 2 H、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R

7 、 -C(O)NH 2 、 -S(O) 2 CH 3 、 -OH、 -NH 2 、 又 は 、 -NO 2 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 1か ら 3の 基 に
よ り 、 任 意 で 置 換 さ れ て い る こ と を 特 徴 と し 、 好 ま し く は 、 ベ ン ジ ル 、 CH 2 -1-ナ フ チ ル 、
CH 2 -2-ナ フ チ ル 、 CH 2 CH 2 -フ ェ ニ ル 、 又 は 、 CH 2 CH 2 -ナ フ チ ル 、 か ら 選 択 さ れ る 部 分 を 有 す
る 、 C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ル -5-イ ル メ チ ル 、 C 4 -C 1 5 シ ク ロ ア ル キ ル ア ル
キ ル 、 C 1 0 -C 1 7 ヘ テ ロ ア リ ー ル ア ル キ ル 、 C 7 -C 1 4 ア リ ー ル ア ル キ ル で あ り 、

R 4 は 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ハ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ
ル 、 -O-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -S-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ
、 -OCHF 2 、 -CN、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R 7 、 -S(O) 2 CH 3 、 -OH、 -NH 2 、 又 は 、 -NO 2 で あ り 、

R 5 は 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 及 び 、 ア リ ー ル 基 の 環 が 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 3 ア
ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -O-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -S-C 1 -C 3 ペ ル フ
ル オ ロ ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 -OCHF 2 、 -CN、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R 7 、 -S(O) 2 CH 3 、 -OH、
-NH 2 、 又 は 、 -NO 2 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 1か ら 5の 基 に よ っ て 、 任 意 で 置 換 さ れ る こ と を
特 徴 と す る 、 C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 -CH 2 -C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、
-CH 2 -ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 又 は 、 C 7 -C 1 8 ア リ ー ル ア ル キ ル で あ り 、

R 2 は 、 ア ル キ ル 基 が 、 ハ ロ ゲ ン 、 -CN、 C 1 -C 6 ア ル コ キ シ 、 -COOH、 -CH 2 CO 2 H、 -C(O)CH 3 、 -
CO 2 R 7 、 -C(O)NH 2 、 -S(O) 2 CH 3 、 -OH、 -NH 2 、 又 は 、 -NO 2 に よ り 、 任 意 で 置 換 さ れ て い る こ
と を 特 徴 と す る 、 水 素 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 又 は 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル で あ り 、

R 3 は 、 ア ル キ ル 、 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 及 び フ ェ
ニ ル 基 が 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 好 ま し く は 、 -CF 3 、
-O-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 好 ま し く は 、 -OCF 3 、 -S-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、
好 ま し く は 、 -SCF 3 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 -OCHF 2 、 -CN、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R 7 、 -S(O) 2 CH 3 、 -O
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H、 -NH 2 、 -N 2 又 は -NO 2 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 1か ら 3の 基 に よ り 任 意 で 置 換 さ れ る こ と を
特 徴 と す る 、 水 素 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 C 2 -C 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 8 ア ル キ ニ ル 、 C 3 -
C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 -CH 2 -C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 又 は 、 フ ェ ニ ル で あ り
、

R 6 は 、 ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル
、 及 び ナ フ チ ル 基 が 、 ハ ロ ゲ ン 、 C 1 -C 3 ア ル キ ル 、 C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 好 ま し く
は 、 -CF 3 、 -O-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ ア ル キ ル 、 好 ま し く は 、 -OCF 3 、 -S-C 1 -C 3 ペ ル フ ル オ ロ
ア ル キ ル 、 好 ま し く は 、 -SCF 3 、 C 1 -C 3 ア ル コ キ シ 、 -OCHF 2 、 -CN、 -C(O)CH 3 、 -CO 2 R 7 、 -S(
O) 2 CH 3 、 -OH、 -NH 2 、 又 は 、 -NO 2 か ら 独 立 し て 選 択 さ れ る 1か ら 3の 基 に よ り 、 任 意 で 置 換
さ れ る こ と を 特 徴 と す る 、 C 1 -C 8 ア ル キ ル 、 C 2 -C 8 ア ル ケ ニ ル 、 C 2 -C 8 ア ル キ ニ ル 、 C 3 -C 6 シ
ク ロ ア ル キ ル 、 -CH 2 -C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 フ ェ ニ ル 、 C 1 -C 8 ア リ ー ル
ア ル キ ル 、 CH 2 CH 2 -フ ェ ニ ル 、 又 は 、 CH 2 CH 2 -ナ フ チ ル で あ り 、 そ し て 、

R 7 は 、 C 1 -C 6 ア ル キ ル 、 C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 -CH 2 C 3 -C 6 シ ク ロ ア ル キ ル 、 又 は 、 C 1 -C 1 8
ア リ ー ル ア ル キ ル で あ る 、 化 合 物
あ る い は 、 上 記 化 合 物 の 医 薬 品 上 許 容 さ れ る 塩 ま た は エ ス テ ル 形 態 の 化 合 物 を 含 む 。
【 誤 訳 訂 正 ３ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ７
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ７ 】
(1-{4-[(4-シ ア ノ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )(オ キ ソ )酢 酸 、
{1-{4-(3-メ ト キ シ ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル }1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ ソ -酢 酸 、
{1-(4-(3-ク ロ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル )1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ ソ -酢 酸 、
{1-{4-(4-シ ア ノ ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル }-5-フ ル オ ロ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ ソ
酢 酸 、
{1-{4-(3,5-ジ メ ト キ シ ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル }-5-フ ル オ ロ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-
オ キ ソ 酢 酸 、
{1-[4-(3-ク ロ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]-5-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3イ ル }-オ キ ソ 酢
酸 、 {1-[4-(4-tertブ チ ル ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]-5-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-
オ キ ソ 酢 酸 、
{1-[4-(2,4-ジ ク ロ ロ ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]-5-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3イ ル }-オ キ
ソ 酢 酸 、
{5-ク ロ ロ -1-[3-(4-シ ア ノ ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]-1H-イ ン ド ー ル -3イ ル }-オ キ ソ 酢
酸 、
{5-ク ロ ロ -1-[3-(3,5-ジ メ ト キ シ ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]-1H-イ ン ド ー ル -3イ ル }-オ
キ ソ 酢 酸 、
{1-[4-(2,3,5,6-テ ト ラ フ ル オ ロ -4-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]1H-イ
ン ド ー ル -3イ ル }-オ キ ソ -酢 酸 、
{1-[4-(4-[1,2,3]チ ア ジ ア ゾ ー ル -4-イ ル ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル l-1Hイ ン ド ー ル -3イ
ル ]-オ キ ソ 酢 酸 、
{1-[4-(2,6,-ジ ク ロ ロ ピ リ ジ ン -4-イ ル メ ト キ シ )-フ ェ ニ ル ]1H-イ ン ド ー ル -3イ ル }-オ キ
ソ 酢 酸 、
5-[4-(5-フ ル オ ロ -3-カ ル ボ キ シ (オ キ ソ )メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -1-イ ル )フ ェ ノ キ シ メ チ
ル ]-フ ラ ン -2- エ チ ル エ ス テ ル 、
{1-[4-(2,6,-ジ ク ロ ロ ピ リ ジ ン -4-イ ル メ ト キ シ )-フ ェ ニ ル ]-5-メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3
イ ル }-オ キ ソ 酢 酸 、
{5-ク ロ ロ -1-[3-(2,3,5,6-テ ト ラ フ ル オ ロ -4-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル -ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ
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ニ ル ]-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }オ キ ソ 酢 酸 、
5-[3-(5-ク ロ ロ -3-カ ル ボ キ シ (オ キ ソ )メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -1-イ ル )フ ェ ノ キ シ メ チ ル ]
フ ラ ン -2 エ チ ル エ ス テ ル 、
{5-ク ロ ロ -1-[3-(4-[1,2,3]チ ア ジ ア ゾ ー ル -4-イ ル ベ ン ジ ル オ キ シ )-フ ェ ニ ル ]-1Hイ ン ド
ー ル -3イ ル }-オ キ ソ 酢 酸 、
{5-ク ロ ロ -1-[3-(2,6-ジ ク ロ ロ ピ リ ジ ン -4-イ ル メ ト キ シ )-フ ェ ニ ル ]1H-イ ン ド ー ル -3イ
ル }-オ キ ソ 酢 酸 、
[1,5-ビ ス -(4-ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル ]-オ キ ソ -酢 酸 、
{1-(4-フ ル オ ロ ベ ン ジ ル )-5-{2-(4-フ ル オ ロ フ ェ ニ ル )エ ト キ シ }-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }
(オ キ ソ )酢 酸 、
(1-ベ ン ジ ル -5-ベ ン ジ ル オ キ シ -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-オ キ ソ -酢 酸 、
{1-ベ ン ジ ル -5-(2-ク ロ ロ -4- フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ノ キ シ )-1H-イ ン ド ー ル -3イ ル }(オ
キ ソ )酢 酸 、
(5-ア リ ル オ キ シ -1-シ ク ロ ブ チ ル メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-オ キ ソ -酢 酸 、
(5-ア リ ル オ キ シ -1-フ ェ ネ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-オ キ ソ -酢 酸 、
(5-ア リ ル オ キ シ -1-ベ ン ゾ [1,3]ジ オ キ ソ ル -5-イ ル メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-オ キ
ソ -酢 酸 、
{5-ア リ ル オ キ シ -1-[2-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ ソ -
酢 酸 、
[5-ア リ ル オ キ シ -1-(2-ナ フ タ レ ン -1-イ ル -エ チ ル )-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル ]-オ キ ソ -酢 酸
、
{5-ア リ ル オ キ シ -1-[2-(3-ト リ フ ル オ ロ メ チ ル フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル
}-オ キ ソ -酢 酸 、
{5-ア リ ル オ キ シ -1-[2-(4-ブ ロ モ フ ェ ニ ル )-エ チ ル ]-1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル }-オ キ ソ -酢
酸 、
あ る い は 、 上 記 化 合 物 の 医 薬 品 上 許 容 さ れ る 、 塩 ま た は エ ス テ ル 形 態 の 化 合 物 を 含 む 。
【 誤 訳 訂 正 ４ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ５ ５
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ５ ５ 】
PAI-1阻 害 の プ ラ イ マ リ ー ス ク リ ー ン
　 試 験 化 合 物 を 、 最 終 濃 度 が 10mMに な る よ う に DMSO中 で 溶 解 し 、 次 い で 、 生 理 的 緩 衝 液 中
で 100倍 (100X)に 希 釈 す る 。 こ の 阻 害 ア ッ セ イ は 、 組 換 え ヒ ト プ ラ ス ミ ノ ゲ ン ア ク テ ィ ベ
ー タ イ ン ヒ ビ タ ー -1(MolecularInnovations,RoyalOak,MI) を 含 む pH6.6の 緩 衝 液 中 に
試 験 化 合 物 (1-100μ M最 終 濃 度 ,0.2%の 最 大 DMSO濃 度 )を 添 加 す る こ と に よ り 開 始 す る 。 引
き 続 き 室 温 で 1時 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し た 後 、 70nMの 組 換 え ヒ ト 組 織 プ ラ ス ミ ノ ゲ ン ア ク テ
ィ ベ ー タ (tPA)を 添 加 し 、 次 い で 、 試 験 化 合 物 、 PAI-1及 び tPAの 混 合 物 を 、 さ ら に 30分 間
イ ン キ ュ ベ ー ト す る 。 第 二 の イ ン キ ュ ベ ー シ ョ ン 後 に 続 い て 、 tPAの 色 素 生 産 基 質 で あ る
、 Spectrozyme-tPA(AmericanDiagnostica,Greenwich,CT)、 を 添 加 し 、 0分 及 び 60分 に お い
て 、 405nmの 吸 光 度 を 測 定 す る 。 相 対 PAI-1阻 害 は 、 試 験 化 合 物 及 び PAI-1の 存 在 中 の に お
け る 残 余 tPA活 性 に 等 し い 。 正 常 割 合 で あ る 2:1の モ ル 比 に お け る PAI-1の tPAに 対 す る 完 全
な 阻 害 を 対 象 処 置 と し た 。 tPA単 独 で は 、 試 験 化 合 物 に い か な る 効 果 も 生 じ な か っ た 。
【 誤 訳 訂 正 ５ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ５ ６
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ５ ６ 】
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　 PAI-1阻 害 の IC 5 0 を 決 定 す る た め の ア ッ セ イ
　 こ の ア ッ セ イ は 、 tPAと 活 性 PAI-1の 間 の 非 SDS分 離 可 能 相 互 作 用 に 基 づ い て い る 。 こ の
ア ッ セ イ プ レ ー ト は 、 あ ら か じ め ヒ ト tPA(10μ g/ml)で コ ー ト さ れ て い る 。 試 験 化 合 物 は
、 に な る よ う に DMSO中 で 溶 解 し 、 次 い で 、 1-50μ Mの 最 終 濃 度 に な る よ う に 生 理 緩 衝
液 (pH7.5)で 希 釈 す る 。 試 験 化 合 物 は 、 ヒ ト PAI-1(50ng/ml)を 添 加 し て 、 室 温 で 15分 間 イ
ン キ ュ ベ ー ト さ れ る 。 こ の tPAコ ー ト プ レ ー ト を 、 0.05％ Tween20及 び 0.1％ BSAで 洗 浄 し 、
3％ の BSA溶 液 を 用 い て 反 応 を 停 止 さ せ る 。 試 験 化 合 物 /PAI-1溶 液 の ア リ コ ー ト (試 料 の 分
割 単 位 )を 、 tPAコ ー ト プ レ ー ト に 添 加 し 、 1時 間 室 温 で イ ン キ ュ ベ ー ト し た 後 、 洗 浄 す る
。 プ レ ー ト に 結 合 し た PAI-1活 性 は 、 ヒ ト PAI-1に 対 す る モ ノ ク ロ ー ナ ル 抗 体 33B8の 1： 100
0希 釈 溶 液 の 一 部 を 添 加 し 、 室 温 で 1時 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し (MolecularInnovations,RoyalO
ak,MI)、 測 定 さ れ る 。 こ の プ レ ー ト は 、 再 度 洗 浄 し 、 ヤ ギ -抗 -マ ウ ス IgG-ア ル カ リ フ ォ ス
フ ァ タ ー ゼ コ ン ジ ュ ゲ ー ト の 溶 液 を 、 ヤ ギ 血 清 中 に 希 釈 に な る よ う に 、 添 加 す
る 。 こ の プ レ ー ト を 、 30分 室 温 で イ ン キ ュ ベ ー ト し 、 洗 浄 し 、 ア ル カ リ フ ォ ス フ ァ タ ー ゼ
溶 液 を 添 加 す る 。 こ の プ レ ー ト を 、 室 温 で 45分 間 イ ン キ ュ ベ ー ト し 、 OD 4 0 5 n m に て 発 色 を
測 定 す る 。 試 験 化 合 物 の さ ま ざ ま な 濃 度 に お け る tPAに 結 合 す る 活 性 PAI-1の 定 量 に よ り 、
IC 5 0 を 決 定 す る 。 結 果 は 、 対 数 最 適 等 式 を 用 い て 解 析 す る 。 こ の ア ッ セ イ 感 度 は 、 0-100n
g/mlの 幅 の 標 準 曲 線 で 決 定 さ れ 、 5ng/mlヒ ト PAI-1で あ る 。
【 誤 訳 訂 正 ６ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ５ ９
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ５ ９ 】
工 程 1：
　 60mlの 無 水 N-メ チ ル -ピ ロ リ ド ン (NMP)中 に 2.63g(22.5mmol)の イ ン ド ー ル 、 5.26g(22.5m
mol)の 4-ヨ ー ド ア ニ ソ ー ル 、 0.43g(3mmol)の CuBr、 及 び 、 4.14g(30mmol)の K 2 CO 3 を 有 す る
懸 濁 液 を 、 加 熱 し 、 16時 間 還 流 攪 拌 し た 。 次 い で 、 こ の 溶 液 を 冷 却 し 、 水 の 中 に 注 ぎ 、 酢
酸 エ チ ル を 添 加 し て 、 振 騰 し た 。 こ の 二 相 系 全 体 を 、 セ ラ イ ト (Celite)の パ ッ ド を 用 い て
フ ィ ル タ ー 処 理 す る こ と に よ り 分 離 し 、 分 離 し た 有 機 溶 媒 相 を 、 MgSO 4 を 用 い て 乾 燥 し 、
濃 縮 し た 。 得 ら れ た 粗 生 成 物 は 、 3.53gの 1-(4-メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-イ ン ド ー ル を 得 る
た め に 、 シ リ カ (5-7％ EtOAc- )を 用 い て ク ロ マ ト 処 理 し た 。
【 誤 訳 訂 正 ７ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ６ ０
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ６ ０ 】
工 程 2：
　 -78℃ の 温 度 で 、 80mlの 無 水 DCM中 に 2.90g(13mmol)の 1-(4-メ ト キ シ フ ェ ニ ル )-1H-イ ン
ド ー ル を 含 む 溶 液 に 、 2.27ml(24mmol)BBr 3 を 添 加 し た 。 こ の 溶 液 を 、 徐 々 に 温 め 、 室 温 で
一 晩 放 置 し た 。 こ の 溶 液 を 、 氷 と 水 の 懸 濁 液 中 に 注 い だ 。 次 い で 、 塩 水 を 添 加 し 、 酢 酸 エ
チ ル を 用 い て 生 成 物 を 抽 出 し た 。 こ の 有 機 相 は 、 MgSO 4 を 用 い て 乾 燥 し 、 濃 縮 さ れ た 。 該
粗 生 成 物 は 、 オ イ ル 状 の の 1-(4-ハ イ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )-1H-イ ン ド ー ル を 得 る た め
に 、 SiO 2 を 用 い て ク ロ マ ト 処 理 さ れ た 。
【 誤 訳 訂 正 ８ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ６ １
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ６ １ 】
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工 程 3：
　 1.2mlの DMF中 に 0.038g(0.18mmol)の 1-(4-ハ イ ド ロ キ シ フ ェ ニ ル )-1H-イ ン ド ー ル を 有 す
る 溶 液 に 、 0.05g(0.38mol)の K 2 CO 3 を 添 加 し た 。 こ の 懸 濁 液 を 30分 間 混 合 し た 。 次 い で 、 5
9g(0.3mol)の α -ブ ロ モ -p- 及 び 0.01g(66μ mol)の Nalを 添 加 し 、 こ の 懸 濁 液
を 60℃ で 4時 間 混 合 し た 。 こ の 溶 液 を 冷 却 し 、 次 い で 2mlの DMFを 添 加 し 、 続 い て 、 0.10gの
PS-Trisamine　 ス カ ベ ン ジ ャ ー 試 薬 (ArgonautTechnologies,SanCarlos,CA)を 、 添 加 し た
。 こ の 懸 濁 液 を さ ら に 3時 間 60℃ で 混 合 し 、 冷 却 し た 。 こ の 反 応 物 を フ ィ ル タ ー 処 理 し 、
得 ら れ た 溶 液 は 、 オ イ ル 状 の 0.045gの 1-{4-[(シ ア ノ ベ ン ジ ル )オ キ シ ]フ ェ ニ ル }-1H-イ ン
ド ー ル を 得 る た め に 濃 縮 さ れ た 。
【 誤 訳 訂 正 ９ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ６ ５
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ６ ５ 】
実 施 例 2-19の 化 合 物 は 、 イ ン ド ー ル 、 5-フ ル オ ロ イ ン ド ー ル 、 5-メ チ ル イ ン ド ー ル 、 5-ク
ロ ロ イ ン ド ー ル 、 4-ヨ ー ド ア ニ ソ ー ル 、 3-ヨ ー ド ア ニ ソ ー ル 、 α -ブ ロ モ -p-ト ル ニ ト リ ル
、 3-メ ト キ シ ベ ン ジ ル ブ ロ マ イ ド 、 3-ク ロ モ ベ ン ジ ル ブ ロ マ イ ド 、 3,5-ジ メ ト キ シ ベ ン ジ
ル ブ ロ マ イ ド 、 4-t-ブ チ ル ベ ン ジ ル ブ ロ マ イ ド 、 2,4-ジ ク ロ ロ メ ン ジ ル ブ ロ マ イ ド 、 2,3,
5,6-テ ト ラ フ ル オ ロ -4-(ト リ フ ル オ ロ メ チ ル )ベ ン ジ ル ブ ロ マ イ ド 、 4-(4-ブ ロ モ メ チ ル )
フ ェ ニ ル -1,2,3- 、 4-(ブ ロ モ メ チ ル )-2,6-ジ ク ロ ロ ピ リ ジ ン 、 及 び エ チ ル
5-ク ロ ロ メ チ ル フ ラ ン カ ル ボ キ シ レ ー ト を 用 い て 、 実 施 例 1で 説 明 し た の と 同 じ 手 順 を 用
い て 調 製 し た 。
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【 誤 訳 訂 正 １ ０ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ７ ０
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ７ ０ 】
 工 程 2：
　 無 水 N-メ チ ル ピ ロ リ ド ン 10mL中 に 、 0.6g(2.6mmol)の 5-(4-ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ -フ ェ
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ニ ル )-1H-イ ン ド ー ル 、 0.53mL(2.8mmol)の 4-(ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ ヨ ー ド ベ ン ゼ ン 、 0.0
75g(0.52mmol)の 臭 化 銅 (l)、 及 び 0.54g(3.9mmol)の K 2 CO 3 を 含 む 混 合 物 を 、 加 熱 し 、 一 晩
還 流 攪 拌 し た 。 こ の 反 応 物 を 、 冷 却 し 、 水 200ml中 に 注 い だ 。 水 溶 液 を 、 200mlの 酢 酸 エ チ
ル と と も に 振 と う し 、 結 合 し た 水 性 相 と 有 機 相 を 、 フ ィ ル タ ー 処 理 し 、 有 機 相 を 分 離 し た
。 水 性 相 を 、 複 数 の 200mlの エ チ ル ア セ テ ー ト 処 理 に よ り 抽 出 し 、 有 機 相 は 、 塩 水 で 洗 浄
し 、 濃 縮 し た 。 粗 生 成 物 は 、 )-1
H-イ ン ド ー ル 固 形 物 を 得 る た め に 、 シ リ カ 上 で ク ロ マ ト グ ラ ム 処 理 さ れ た (5-7%の EtOAc-
ヘ キ サ ン で 溶 離 )。
【 誤 訳 訂 正 １ １ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ７ １
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ７ １ 】
　

工 程 3：
　 3 mL 無 水 THF中 に 0.505 g (1.15 mmol)の  1, 5-ビ ス -(4-ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ -フ ェ ニ
ル )-1H-イ ン ド ー ル を 含 む 溶 液 に 、 0.13 ml(2.9 mmol)の 塩 化 オ キ サ リ ル を 添 加 し た 。 こ の
溶 液 を 、 室 温 で 18時 間 混 合 し 、 次 い で 、 反 応 管 の 内 容 物 を 、 10 ml水 性 NaHCO 3 を 含 む バ イ
ア ル 内 に 移 し 替 え た 。 こ の バ イ ア ル の 蓋 を 閉 め 、 該 バ イ ア ル を 振 と う し 、 次 い で 、 バ イ ア
ル 内 の 溶 液 に 、 10 mlの 2 N水 性 HClを 滴 下 し て 、 酸 性 に 調 製 し た 。 有 機 層 を 、 除 去 し 、 濃
縮 し た 。 粗 生 成 物 を 、 0.142 g の [1,5-ビ ス -(4-ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ -フ ェ ニ ル )-1H-イ
ン ド ー ル -3-イ ル ]-オ キ ソ -酢 酸 エ チ ル エ ス テ ル を 得 る た め に  RP-HPCLを 用 い て 精 製 し た (
記 1参 照 )。
【 誤 訳 訂 正 １ ２ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ８ ６
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ８ ６ 】
実 施 例 24
　
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
【 誤 訳 訂 正 １ ３ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ８ ７
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ８ ７ 】
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0.505g(44%)1,5-ビ ス -(4-ト リ フ ル オ ロ メ ト キ シ フ ェ ニ ル

実 施 例 14の 工 程 3は 、 5mlの テ フ ロ ン 反 応 管 を 用 い た 、 ク エ ス ト 210パ ラ レ ル シ ン セ サ イ
ザ ー （ Quest　 210　 Parallel　 Synthesizer　 （ Argonaut　 Technologies、 SanCarlos,CA
） を 用 い て 行 っ た 。 反 応 混 合 物 の 混 合 は 、 反 応 管 内 の 電 磁 攪 拌 バ ー の 垂 直 運 動 を 用 い て 行
っ た 。 反 応 管 の 排 水 は 反 応 管 へ の 窒 素 の 正 圧 を 適 用 す る こ と に よ り 行 っ た 。

(5-ア リ ル オ キ シ -1-シ ク ロ ブ チ ル メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-オ キ ソ -酢 酸



工 程 1：
　 110mlの ア セ ト ン 中 に 22mmol)の 5-ヒ ド ロ キ シ イ ン ド ー ル 及 び 12.43g(90mmol)K 2 CO

3 を 含 む 懸 濁 液 に 、 2.07ml(24mmol)の ア リ ル ブ ロ マ イ ド を 添 加 し た 。 こ の 反 応 物 を 、 室 温
で 2日 間 以 上 攪 拌 し 、 TLCに て 、 こ の 反 応 が 完 結 し た こ と を 確 認 し た 。 さ ら に 、 0.66mlの ア
リ ル ブ ロ マ イ ド を 添 加 し 、 こ の 反 応 物 を 1.5時 間 、 加 熱 に よ る 還 流 で 、 一 晩 攪 拌 し た 。 こ
の 反 応 物 は 、 沈 殿 物 を 取 り 除 く た め に 、 フ ィ ル タ ー 処 理 さ れ 、 濃 縮 さ れ た 。 油 状 の 3.128g
(18mmol)5-ア リ ル オ キ シ イ ン ド ー ル を 得 る た め に 、 こ の 粗 生 成 物 を 、 シ リ カ ゲ ル を 用 い た
20-33%の EtOAc-ヘ キ サ ン の 溶 離 条 件 で 、 ク ロ マ ト グ ラ ム 処 理 し た 。
【 誤 訳 訂 正 １ ４ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ８ ９
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ８ ９ 】
工 程 3：
　 ス ク リ ュ ー キ ャ ッ プ バ イ ア ル 中 に あ る 1.6mlの ト ル エ ン に 、 43mg(0.14mmol)の 5-ア リ ル
オ キ シ -1-ベ ン ゼ ン ス ル ホ ニ ル -1H-イ ン ド ー ル を 含 む 懸 濁 液 に 、 31μ L(0.41mmol)の シ ク ロ
ブ タ ン -メ タ ノ ー ル 、 及 び 、 0.66mlの ト ル エ ン 中 に 0.6Mビ ス (ト リ メ チ ル シ リ ル ア ミ ド )ナ
ト リ ウ ム を 含 む 溶 液 を 添 加 し た 。 こ の 溶 液 を 、 100℃ に お い て 、 一 晩 、 オ ー ビ タ ル シ ェ ー
カ ー を 用 い て 、 加 熱 攪 拌 し た 。 こ の 反 応 物 を 濃 縮 し 、 得 ら れ た 粗 生 成 物 を 、 2.4 の 1N水
性 HCl中 に 再 溶 解 し 、 こ の 水 溶 液 を 、 1.6mlの ジ ク ロ ロ メ タ ン を 用 い て 抽 出 し た 。 分 離 さ れ
た 有 機 相 を 濃 縮 し 、 残 査 を 、 約 50℃ の 適 度 な 温 度 で 、 一 晩 真 空 乾 燥 し た 。
【 誤 訳 訂 正 １ ５ 】
【 訂 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 訂 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ９ ０
【 訂 正 方 法 】 変 更
【 訂 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ９ ０ 】
工 程 4：
　 工 程 3で 得 ら れ た 、 粗 5-ア リ ル オ キ シ -1-シ ク ロ ブ チ ル メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル を 、 0.5ml
の 無 水 THFに 溶 解 し 、 こ こ に 0.22ml(2.5mmol)の オ キ サ リ ル ク ロ ラ イ ド を 添 加 し た 。 こ の 反
応 物 を 、 オ ー ビ タ ル シ ェ ー カ ー で 一 晩 攪 拌 し た 。 こ の 反 応 物 を 、 濃 縮 し 、 粗 生 成 物 を ジ ク
ロ ロ メ タ ン の 最 小 容 量 で 溶 解 し た 。 こ の 反 応 物 に 、 0.8mlの 1N水 性 NaOHを 添 加 し 、 蓋 を し
て 、 振 と う し た 。 こ の 溶 液 を 、 2Nの 水 性 HClの 滴 下 に よ り 酸 性 に 調 製 し 、 1.6mlの ジ ク ロ ロ
メ タ ン で 抽 出 を 行 っ た 。 LC/MS(記 2参 照 の こ と )が 、 こ の 反 応 が 完 結 し て い な い こ と を 示 し
た た め 、 こ の 粗 物 質 を 、 0.5mlの 無 水 THF中 に 再 溶 解 し 、 オ キ サ リ ル ク リ ラ イ ド を 、 添 加 し
た 。 つ い で 、 こ の 反 応 物 を 、 オ ー ビ タ ル シ ェ ー カ ー を 用 い て 40℃ 、 6時 間 攪 拌 し た 。 反 応
が 完 結 し た こ と が 確 認 さ れ た た め 、 こ の 粗 生 成 物 を 、 6.2mg(1.98 )の (5-ア リ ル オ キ
シ -1-シ ク ロ ブ チ ル メ チ ル -1H-イ ン ド ー ル -3-イ ル )-オ キ ソ -酢 酸 (LC/MSデ ー タ (分 子 イ オ ン
及 び 保 持 時 間 )： m/z312(M-H)； 2.49分 )を 得 る た め に 、 RP-HPLCに て 精 製 し た 。

(15) JP 2006-510673 A5 2006.11.16
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