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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 18年 3月 17日 (2006.3.17)
【 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 】
　 下 記 の 式 Ｉ ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
　 R 1 は ア ミ ノ 酸 残 基 、 約 ２ ～ 約 １ ０ 個 の ア ミ ノ 酸 を 含 む ペ プ チ ド 残 基 、 Y 3 -(L 2 ) p -A 2 及 び R

2 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、



　 Y 3 は O、 Sま た は NR 3 で あ り 、
　 pは ０ ま た は １ で あ り 、
　 L 2 は 二 官 能 性 リ ン カ ー で あ り 、
　 Y 1 は O、 Sま た は NR 4 で あ り 、
　 Y 2 は O、 S、 CR 5 R 6 ま た は NR 7 で あ り 、
　 L 1 は 二 官 能 性 リ ン カ ー で あ り 、
　 a及 び bは 独 立 し て ０ ま た は １ で あ り 、
　 A 1 及 び A 2 は 独 立 し て 水 素 、 ア ミ ノ 保 護 基 、 NR 8 R 9 、 ア ミ ノ 酸 残 基 、 約 ２ ～ 約 １ ０ 個 の ア
ミ ノ 酸 を 含 む ペ プ チ ド 残 基 、 ポ リ マ ー 残 基 、 R 1 0 、 SR 1 1 、 NC(O)R 1 2 か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ 、
　 D 3 -D 7 は 独 立 し て H、 C 1 - 8 直 鎖 若 し く は 分 岐 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 - 8 直 鎖 若 し く は 分 岐
ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 置 換 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 C 1 - 8 ア
ル キ ル ア リ ー ル 、 C 1 - 8 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 8 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 C 1 - 8 ア ミ ノ ア ル コ キ シ 、 ア
リ ー ル オ キ シ 、 ギ カ ー ル （ gycals） 、 CO 2 R 1 3 、 R 1 4 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ
ル 、 ア ミ ノ 、 SR 1 5 、 NR 1 6 R 1 7 ま た は OR 1 8 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で D 4 及 び D 5 は 場 合
に よ っ て 一 緒 に な っ て 、 O、 Sま た は NR 1 9 基 （ R 1 9 は 水 素 ま た は C 1 - 6 ア ル キ ル ） を 含 ん で も
良 い 飽 和 の 3-7員 の 複 素 環 を 形 成 し 、
　 D 8 -D 1 0 は 独 立 し て H、 C 1 - 8 直 鎖 若 し く は 分 岐 ア ル キ ル 、 置 換 さ れ た C 1 - 8 直 鎖 若 し く は 分
岐 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 置 換 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 C 1 - 8
ア ル キ ル ア リ ー ル 及 び C 1 - 8 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 そ し て
　 R 2 - 1 8 は 独 立 し て 水 素 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 3 - 1 9 分 岐 ア ル キ ル 、 C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 - 6
置 換 ア ル キ ル 、 C 3 - 8 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 C 1 - 6 ヘ
テ ロ ア ル キ ル 、 置 換 C 1 - 6 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 フ ェ ノ キ シ 及 び C 1 - 6 ヘ テ ロ ア
ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 A 1 及 び A 2 の 少 な く と も 一 方 は ポ リ マ ー 残 基 を 含 む こ と を 条 件 と す る 。 ］
を 含 む 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Y 1 及 び Y 2 が そ れ ぞ れ Oで あ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 R 2 -R 1 4 及 び D 3 -D 1 0 が そ れ ぞ れ 水 素 で あ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 A 1 が ポ リ マ ー 残 基 で あ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 上 記 ポ リ マ ー 残 基 が 更 に 、 OH、 NH 2 、 SH、 CO 2 H、 C 1 - 6 ア ル キ ル 部 分 及 び
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る キ ャ ッ ピ ン グ 基 Jを 含 む 、 請 求 項 ４ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 下 記 の 式 ：
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【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 、 請 求 項 ５ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 A 2 が ポ リ マ ー 残 基 で あ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 上 記 ポ リ マ ー 残 基 が 更 に 、 OH、 NH 2 、 SH、 CO 2 H、 C 1 - 6 ア ル キ ル 部 分 及 び
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る キ ャ ッ ピ ン グ 基 Jを 含 む 、 請 求 項 ７ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 下 記 の 式 ：
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 、 請 求 項 ８ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 A 1 が ポ リ ア ル キ レ ン オ キ シ ド 残 基 を 含 む 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 A 2 が ポ リ ア ル キ レ ン オ キ シ ド 残 基 を 含 む 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 A 1 が ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル 残 基 を 含 む 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 A 2 が ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル 残 基 を 含 む 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 A 1 が ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル 残 基 を 含 む 、 請 求 項 ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 A 2 が ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル 残 基 を 含 む 、 請 求 項 ９ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 A 1 が J-O-(CH 2 CH 2 O) x -、 J-O-(CH 2 CH 2 O) x -CH 2 C(O)-O-、 J-O-(CH 2 CH 2 O) x -CH 2 CH 2 NR 2 0 -、 J-
O-(CH 2 CH 2 O) x -CH 2 CH 2 SH-、 -O-C(O)CH 2 -O-(CH 2 CH 2 O) x -CH 2 C(O)-O-、 -NR 2 0 CH 2 CH 2 -O-(CH 2 CH

2 O) x -CH 2 CH 2 NR 2 0 -、 及 び -SHCH 2 CH 2 -O-(CH 2 CH 2 O) x -CH 2 CH 2 SH-
［ 式 中 、
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　 　 　 x は 重 合 度 で あ り 、
　 　 　 R 2 0  は 水 素 、 C 1 - 6  ア ル キ ル 、 C 3 - 1 2  分 岐 ア ル キ ル 、 C 3 - 8  シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 - 6  
置 換 ア ル キ ル 、 C 3 - 8  置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 C 1 - 6  
ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 置 換 C 1 - 6  ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - 6  ア ル コ キ シ 、 フ ェ ノ キ シ 、 及 び C 1 - 6  
ヘ テ ロ ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 　 　 J は キ ャ ッ ピ ン グ 基 で あ る 。 ］
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ２ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 A 2 が J-O-(CH 2 CH 2 O) x -、 J-O-(CH 2 CH 2 O) x -CH 2 C(O)-O-、 J-O-(CH 2 CH 2 O) x -CH 2 CH 2 NR 2 1 -、 J-
O-(CH 2 CH 2 O) x -CH 2 CH 2 SH-、 -O-C(O)CH 2 -O-(CH 2 CH 2 O) x -CH 2 C(O)-O-、 -NR 2 1 CH 2 CH 2 -O-(CH 2 CH

2 O) x -CH 2 CH 2 NR 2 1 -、 及 び -SHCH 2 CH 2 -O-(CH 2 CH 2 O) x -CH 2 CH 2 SH-
［ 式 中 、
　 　 　 x は 重 合 度 で あ り 、
　 　 　 R 2 1  は 水 素 、 C 1 - 6  ア ル キ ル 、 C 3 - 1 2  分 岐 ア ル キ ル 、 C 3 - 8  シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 - 6  
置 換 ア ル キ ル 、 C 3 - 8  置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 C 1 - 6  
ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 置 換 C 1 - 6  ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - 6  ア ル コ キ シ 、 フ ェ ノ キ シ 、 及 び C 1 - 6  
ヘ テ ロ ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 　 　 J は キ ャ ッ ピ ン グ 基 で あ る 。 ］
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ３ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 A 1 が -O-(CH 2 CH 2 O) x -を 含 み 、 xは 重 量 平 均 分 子 量 が 少 な く と も 約 20,000Daと な る よ う に
選 択 さ れ る 正 の 整 数 で あ る 、 請 求 項 １ ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 A 2 が -O-(CH 2 CH 2 O) x -を 含 み 、 xは 重 量 平 均 分 子 量 が 少 な く と も 約 20,000Daと な る よ う に
選 択 さ れ る 正 の 整 数 で あ る 、 請 求 項 １ ７ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 A 1 が 約 20,000Da～ 約 100,000Daの 重 量 平 均 分 子 量 を 有 す る 、 請 求 項 １ ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 A 2 が 約 20,000Da～ 約 100,000Daの 重 量 平 均 分 子 量 を 有 す る 、 請 求 項 １ ７ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 A 1 が 約 25,000Da～ 約 60,000Daの 重 量 平 均 分 子 量 を 有 す る 、 請 求 項 １ ６ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 A 2 が 約 25,000Da～ 約 60,000Daの 重 量 平 均 分 子 量 を 有 す る 、 請 求 項 １ ７ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 L 1 が 、
　 　 (CH 2 ) n 、
　 　 (CH 2 ) 3 NH-C(O)、
　 　 (CH 2 ) 3 NH-、
　 　 -NH(CH 2 CH 2 O) n (CH 2 ) n NR 2 2 -、
　 　 -NH(CH 2 CH 2 O) n -、
　 　 -NH(C 2 3 R 2 4 ) n O-、
　 　 -C(O)(CR 2 3 R 2 4 ) n NHC(O)(CR 2 5 R 2 6 ) q NR 2 7 -、
　 　 -C(O)O(CH 2 ) n O-、
　 　 -C(O)(CR 2 3 R 2 4 ) n NR 2 7 -、
　 　 -C(O)NH(CH 2 CH 2 O) n (CH 2 ) n NR 2 7 -、
　 　 -C(O)O-(CH 2 CH 2 O) n NR 2 7 -、
　 　 -C(O)NH(CR 2 3 R 2 4 ) n O-、
　 　 -C(O)O(CR 2 3 R 2 4 ) n O-、
　 　 -C(O)NH(CH 2 CH 2 O) n -、
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【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
　 　 R 2 2 - 2 7 は 独 立 し て 水 素 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 3 - 1 2 分 岐 ア ル キ ル 、 C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 C

1 - 6 置 換 ア ル キ ル 、 C 3 - 8 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 C 1 -
6 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 置 換 C 1 - 6 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 フ ェ ノ キ シ 及 び C 1 - 6 ヘ テ
ロ ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 　 R 2 8 は 水 素 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 3 - 1 2 分 岐 ア ル キ ル 、 C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 - 6 置 換 ア ル
キ ル 、 C 3 - 8 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 C 1 - 6 ヘ テ ロ ア ル
キ ル 、 置 換 C 1 - 6 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 フ ェ ノ キ シ 、 C 1 - 6 ヘ テ ロ ア ル コ キ シ 、
NO 2 、 ハ ロ ア ル キ ル 及 び ハ ロ ゲ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 そ し て
　 　 n及 び qは 独 立 し て 正 の 整 数 か ら 選 択 さ れ る 。 ］
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 L 2 が 、
　 　 (CH 2 ) j 、
　 　 (CH 2 CH 2 O) 2 (CH 2 ) 2 NH、
　 　 -NH(CH 2 CH 2 O) j (CH 2 ) k NR 2 9 -、
　 　 -NH(CH 2 CH 2 O) j -、
　 　 -NH(CR 3 0 R 3 1 ) j O-、
　 　 -C(O)(CR 3 0 R 3 1 ) j NHC(O)(CR 3 2 R 3 3 ) j NR 2 9 -、
　 　 -C(O)O(CH 2 ) k O-、
　 　 -C(O)(CR 3 0 R 3 1 ) j NR 2 9 -、
　 　 -C(O)NH(CH 2 CH 2 O) j (CH 2 ) k NR 2 9 -、
　 　 -C(O)O-(CH 2 CH 2 O) j NR 2 9 -、
　 　 -C(O)NH(CR 3 0 R 3 1 ) j O-、
　 　 -C(O)O(CR 3 0 R 3 1 ) j O-、
　 　 -C(O)NH(CH 2 CH 2 O) j -、
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
　 　 R 2 9 - 3 3 は 独 立 し て 水 素 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 3 - 1 2 分 岐 ア ル キ ル 、 C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 C

1 - 6 置 換 ア ル キ ル 、 C 3 - 8 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 C 1 -
6 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 置 換 C 1 - 6 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 フ ェ ノ キ シ 及 び C 1 - 6 ヘ テ
ロ ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 　 R 3 4 は 水 素 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 3 - 1 2 分 岐 ア ル キ ル 、 C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1 - 6 置 換 ア ル
キ ル 、 C 3 - 8 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 C 1 - 6 ヘ テ ロ ア ル
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キ ル 、 置 換 C 1 - 6 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 フ ェ ノ キ シ 、 C 1 - 6 ヘ テ ロ ア ル コ キ シ 、
NO 2 、 ハ ロ ア ル キ ル 及 び ハ ロ ゲ ン か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 そ し て
　 　 j及 び kは 独 立 し て 正 の 整 数 か ら 選 択 さ れ る 。 ］
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 下 記 の 化 合 物 ：
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 下 記 の 化 合 物 ：
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 カ ン プ ト テ シ ン 類 似 体 の 調 製 方 法 で あ っ て 、
ａ ） 以 下 の 式 ：

(6) JP 2005-532429 A5 2006.5.11



【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
　 　 R 1 は ア ミ ノ 酸 残 基 、 約 ２ ～ 約 １ ０ 個 の ア ミ ノ 酸 を 含 む ペ プ チ ド 残 基 、 Y 3 -(L 2 ) p -A 2 及
び R 2 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 　 Y 3 は O、 Sま た は NR 3 で あ り 、
　 　 pは ０ ま た は １ で あ り 、
　 　 L 2 は 二 官 能 性 リ ン カ ー で あ り 、
　 　 A 2 は 水 素 、 ア ミ ノ 保 護 基 、 NR 8 R 9 、 ア ミ ノ 酸 残 基 、 約 ２ ～ 約 １ ０ 個 の ア ミ ノ 酸 を 含 む
ペ プ チ ド 残 基 、 ポ リ マ ー 残 基 、 R 1 0 、 SR 1 1 、 NC(O)R 1 2 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、
　 　 D 3 -D 7 は 独 立 し て H、 C 1 - 8 直 鎖 若 し く は 分 岐 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 - 8 直 鎖 若 し く は 分 岐 ア ル
キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 置 換 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 C 1 - 8 ア ル キ
ル ア リ ー ル 、 C 1 - 8 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 8 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 C 1 - 8 ア ミ ノ ア ル コ キ シ 、 ア リ ー
ル オ キ シ 、 ギ カ ー ル （ gycals） 、 CO 2 R 1 3 、 R 1 4 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
ア ミ ノ 、 SR 1 5 、 NR 1 6 R 1 7 ま た は OR 1 8 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で D 4 及 び D 5 は 場 合 に よ
り 、 一 緒 に な っ て 、 O、 Sま た は NR 1 9 基 （ R 1 9 は 水 素 ま た は C 1 - 6 ア ル キ ル ） を 含 み 得 る 飽 和
の 3-7員 の 複 素 環 を 形 成 し 、
　 　 D 8 -D 1 0 は 独 立 し て H、 C 1 - 8 直 鎖 ま た は 分 岐 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 - 8 直 鎖 ま た は 分 岐 ア ル キ
ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 置 換 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 C 1 - 8 ア ル キ ル
ア リ ー ル 及 び C 1 - 8 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 そ し て
　 　 R 2 - 1 8 は 独 立 し て 水 素 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 3 - 1 9 分 岐 ア ル キ ル 、 C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1
- 6 置 換 ア ル キ ル 、 C 3 - 8 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 C 1 - 6
ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 置 換 C 1 - 6 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 フ ェ ノ キ シ 及 び C 1 - 6 ヘ テ ロ
ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 。 ］
の カ ン プ ト テ シ ン 誘 導 体 を ブ ロ ッ ク さ れ た 二 官 能 性 ス ペ ー サ ー と 反 応 さ せ て 保 護 さ れ た
中 間 体 を 形 成 し 、 そ し て
ｂ ） 該 保 護 さ れ た 中 間 体 を 脱 保 護 し 、 得 ら れ た 脱 保 護 中 間 体 を 、 ポ リ マ ー コ ン ジ ュ ゲ ー ト
の 形 成 が 生 じ る の に 十 分 な 条 件 下 で 活 性 化 ポ リ マ ー と 反 応 さ せ る 、
こ と を 含 む 、 上 記 方 法 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 ポ リ マ ー コ ン ジ ュ ゲ ー ト の 調 製 方 法 で あ っ て 、
ａ ） 以 下 の 式 ：
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【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、
　 　 D 3 -D 7 は 独 立 し て H、 C 1 - 8 直 鎖 若 し く は 分 岐 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 - 8 直 鎖 若 し く は 分 岐 ア ル
キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 置 換 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 C 1 - 8 ア ル キ
ル ア リ ー ル 、 C 1 - 8 ア ル コ キ シ 、 C 1 - 8 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル 、 C 1 - 8 ア ミ ノ ア ル コ キ シ 、 ア リ ー
ル オ キ シ 、 ギ カ ー ル （ gycals） 、 CO 2 R 1 3 、 R 1 4 、 ニ ト ロ 、 シ ア ノ 、 ハ ロ 、 ヒ ド ロ キ シ ル 、
ア ミ ノ 、 SR 1 5 、 NR 1 6 R 1 7 ま た は OR 1 8 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で D 4 及 び D 5 は 場 合 に よ
り 、 一 緒 に な っ て 、 O、 Sま た は NR 1 9 基 （ R 1 9 は 水 素 ま た は C 1 - 6 ア ル キ ル ） を 含 み 得 る 飽 和
の 3-7員 の 複 素 環 を 形 成 し 、
　 　 D 8 -D 1 0 は 独 立 し て H、 C 1 - 8 直 鎖 ま た は 分 岐 ア ル キ ル 、 置 換 C 1 - 8 直 鎖 ま た は 分 岐 ア ル キ
ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 置 換 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 C 1 - 8 ア ル キ ル
ア リ ー ル 及 び C 1 - 8 ヒ ド ロ キ シ ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 そ し て
　 　 R 8 - 1 8 は 独 立 し て 水 素 、 C 1 - 6 ア ル キ ル 、 C 3 - 1 9 分 岐 ア ル キ ル 、 C 3 - 8 シ ク ロ ア ル キ ル 、 C 1
- 6 置 換 ア ル キ ル 、 C 3 - 8 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 置 換 ア リ ー ル 、 ア ラ ル キ ル 、 C 1 - 6
ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 置 換 C 1 - 6 ヘ テ ロ ア ル キ ル 、 C 1 - 6 ア ル コ キ シ 、 フ ェ ノ キ シ 及 び C 1 - 6 ヘ テ ロ
ア ル コ キ シ か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 。 ］
の 化 合 物 を 、 Ｅ ラ ク ト ン を 開 環 し 、 保 護 さ れ た 式 (VI)
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 R 3 5 は ブ ロ ッ ク さ れ た 二 官 能 性 ス ペ ー サ ー の 残 基 で あ る 。 ］

を 形 成 す る の に 十 分 な 条 件 下 で 不 活 性 溶 媒 中 の ブ ロ ッ ク さ れ た 二 官 能 性 ス ペ ー サ
ー と 反 応 さ せ 、
ｂ ） 該 保 護 さ れ た 中 間 体 の C 1 7 OHを ア シ ル 化 し 、 そ し て
ｃ ） 該 保 護 さ れ た 中 間 体 を 脱 保 護 し 、 得 ら れ た 脱 保 護 中 間 体 の 少 な く と も 約 ２ 当 量 を 、 ポ
リ マ ー コ ン ジ ュ ゲ ー ト の 形 成 が 生 じ る の に 十 分 な 条 件 下 で 活 性 化 ポ リ マ ー と 反 応 さ せ る 、
こ と を 含 む 、 上 記 方 法 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　

。
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：

の 中 間 体

請 求 項 1記 載 の 化 合 物 の 治 療 上 の 有 効 量 を 含 ん で な る 医 薬 組 成 物

哺 乳 動 物 に お け る ト ポ イ ソ メ ラ ー ゼ I阻 害 剤 関 連 疾 患 を 治 療 す る た め の 医 薬 製 造 に お け
る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 の 使 用
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