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【 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 】
　 式 Iaの 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
[上 式 中 、
　 L-は 、 リ ガ ン ド 単 位 で あ り ;
　 -A-は 、 ス ト レ ッ チ ャ ー 単 位 で あ り ;
　 aは 、 0ま た は 1で あ り ;
　 -W-は そ れ ぞ れ 独 立 に 、 ア ミ ノ 酸 単 位 で あ り ;
　 -Y-は 、 ス ペ ー サ ー 単 位 で あ り ;
　 wは 、 0か ら 12ま で の 範 囲 の 整 数 で あ り ;



　 yは 、 0、 1ま た は 2で あ り ;
　 pは 、 1か ら 0ま で の 範 囲 で あ り ;
　 -Dは 、 式
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
の 薬 物 単 位 で あ る
(上 式 中 、 各 位 置 で 独 立 に 、
　 R 2 は 、 -Hお よ び -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ;
　 R 3 は 、 -H、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素 環 、 -O-(C 1 ～ C 8 ア ル キ ル )、 -ア リ ー ル 、 -C 1
～ C 8 ア ル キ ル -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 炭 素 環 )、 -C 3 ～ C 8 複 素 環 お よ び -C 1 ～ C

8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ ;
　 R 4 は 、 -H、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素 環 、 -O-(C 1 ～ C 8 ア ル キ ル )、 -ア リ ー ル 、 -C 1
～ C 8 ア ル キ ル -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 炭 素 環 )、 -C 3 ～ C 8 複 素 環 お よ び -C 1 ～ C

8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ R 5 は 、 -Hお よ び -メ チ ル か ら 選 択 さ れ ま た は R 4

お よ び R 5 は 一 緒 に な っ て 、 式 -(CR a R b ) n -(こ こ で 、 R a お よ び R b は 独 立 に 、 -H、 -C 1 ～ C 8 ア ル
キ ル お よ び -C 3 ～ C 8 炭 素 環 か ら 選 択 さ れ 、 nは 、 2、 3、 4、 5お よ び 6か ら 選 択 さ れ る )を 有 し
、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 共 に 環 を 形 成 し ;
　 R 6 は 、 -Hお よ び -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ;
　 R 7 は 、 -H、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素 環 、 -O-(C 1 ～ C 8 ア ル キ ル )、 -ア リ ー ル 、 -C 1
～ C 8 ア ル キ ル -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 炭 素 環 )、 -C 3 ～ C 8 複 素 環 お よ び -C 1 ～ C

8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ ;
　 R 8 は そ れ ぞ れ 独 立 に 、 -H、 -OH、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素 環 お よ び -O-(C 1 ～ C 8 ア
ル キ ル )か ら 選 択 さ れ ;
　 R 9 は 、 -Hお よ び -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ;
　 R 1 0 は 、
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ ;
　 Zは 、 -O-、 -S-、 -NH-ま た は -N(R 1 4 )-で あ り ;
　 R 1 1 は 、 -H、 -OH、 -NH 2 、 -NHR

1 4 、 -N(R 1 4 ) 2 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素 環 、 -O-(C 1
～ C 8 ア ル キ ル )、 -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 炭 素
環 )、 -C 3 ～ C 8 複 素 環 お よ び -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ る か ;ま た は R 1 1

は 、 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 共 に カ ル ボ ニ ル 単 位 (C=O)を 形 成 す る 酸 素 原 子 で あ り 、 こ の
炭 素 原 子 の 上 に 位 置 す る 水 素 原 子 は 、 (C=O)二 重 結 合 中 の 結 合 の 一 方 に 置 き 換 え ら れ て お
り ;
　 R 1 2 は そ れ ぞ れ 独 立 に 、 -ア リ ー ル お よ び -C 3 ～ C 8 複 素 環 か ら 選 択 さ れ ;
　 R 1 3 は 、 -H、 -OH、 -NH 2 、 -NHR

1 4 、 -N(R 1 4 ) 2 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素 環 、 -O-(C 1
～ C 8 ア ル キ ル )、 -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 炭 素
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環 )、 C 3 ～ C 8 複 素 環 お よ び -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ ;
　 R 1 4 は そ れ ぞ れ 独 立 に 、 -Hま た は -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル で あ る )]。
【 請 求 項 ２ 】
　 -Dが 、 下 記 構 造 を 有 す る 薬 物 単 位 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 で
あ る 、 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ま た は 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
[上 式 中 、 各 位 置 で 独 立 に 、
　 R 2 は 、 -Hお よ び -メ チ ル か ら 選 択 さ れ ;
　 R 3 は 、 -H、 -メ チ ル お よ び -イ ソ プ ロ ピ ル か ら 選 択 さ れ ;
　 R 4 は 、 -Hお よ び -メ チ ル か ら 選 択 さ れ ;
　 R 5 は 、 -イ ソ プ ロ ピ ル 、 -イ ソ ブ チ ル 、 -s-ブ チ ル 、 -メ チ ル お よ び -t-ブ チ ル か ら 選 択 さ
れ る か 、 ま た は R 4 お よ び R 5 は 一 緒 に な っ て 、 式 -(CR a R b ) n -(こ こ で 、 R a お よ び R b は 独 立 に
、 -H、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル お よ び -C 3 ～ C 8 炭 素 環 か ら 選 択 さ れ 、 nは 、 2、 3、 4、 5お よ び 6か ら
選 択 さ れ る )を 有 し 、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 共 に 環 を 形 成 し ;
　 R 6 は 、 -Hお よ び -メ チ ル か ら 選 択 さ れ ;
　 R 8 は そ れ ぞ れ 独 立 に 、 -OH、 -メ ト キ シ お よ び -エ ト キ シ か ら 選 択 さ れ ;
　 R 1 0 は 、
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ ;
　 R 2 4 は 、 Hお よ び -C(O)R 2 5 か ら 選 択 さ れ ;こ こ で 、 R 2 5 は 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素
環 、 -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 炭 素 環 )、 -C 3 ～ C 8
複 素 環 お よ び -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ ;
　 Zは 、 -O-、 -NH-、 -OC(O)-、 -NHC(O)-、 -NR 2 8 C(O)-で あ り ;こ こ で 、 R 2 8 は 、 -Hお よ び -C 1
～ C 8 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ;
　 nは 、 0ま た は 1で あ り ;
　 R 2 7 は 、 nが 0で あ る 場 合 に は 、 -H、 -N 3 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素 環 、 -ア リ ー ル
、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 炭 素 環 )、 -C 3 ～ C 8 複 素 環 お よ び -
C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ ;R 2 7 は 、 nが 1で あ る 場 合 に は 、 -H、 -C 1 ～ C 8
ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素 環 、 -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C

3 ～ C 8 炭 素 環 )、 -C 3 ～ C 8 複 素 環 お よ び -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ る ]。
【 請 求 項 ３ 】
　 -Dが 、 構 造
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【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 薬 物 単 位 で あ る 、 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 で き
る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 前 記 リ ガ ン ド 単 位 が 、 抗 体 単 位 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 化 合 物 の 薬
学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ５ 】
　 前 記 抗 体 単 位 が 、 モ ノ ク ロ ー ナ ル 抗 体 単 位 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の
化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　

【 請 求 項 ７ 】
　 -Y y -が 、
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
で あ り ;
　 Qが 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -O-(C 1 ～ C 8 ア ル キ ル )、 -ハ ロ ゲ ン 、 -ニ ト ロ お よ び -シ ア ノ か ら
選 択 さ れ ;mは 、 0～ 4の 範 囲 の 整 数 で あ り 、 こ こ で 、 -Y y -の ア ミ ノ 末 端 は 、 ア ミ ノ 酸 単 位 と
共 に 結 合 を 形 成 し 、 -Y y -の カ ル ボ キ シ ル 末 端 は 、 薬 物 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 す る 、 請 求 項
に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。

【 請 求 項 ８ 】
　 -A-が 、
【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
で あ り ;
　 rが 、 1～ 10の 範 囲 の 整 数 で あ り 、 こ こ で 、 -A-の カ ル ボ ニ ル 末 端 は 、 ア ミ ノ 酸 単 位 と 共
に 結 合 を 形 成 し 、 - -の ス ク シ ン イ ミ ド 末 端 は 、 リ ガ ン ド 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 す る 、 請
求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 -A-が 、
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前 記 モ ノ ク ロ ー ナ ル 抗 体 単 位 が 、 Lewis Y、 CD30ま た は CD70に 結 合 す る 、 請 求 項 5に 記 載
の 化 合 物 ま た は そ の 化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
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【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
で あ り ;
　 rが 、 1～ 10の 範 囲 の 整 数 で あ り 、 こ こ で 、 -A-の カ ル ボ ニ ル 末 端 は 、 ア ミ ノ 酸 単 位 と 共
に 結 合 を 形 成 し 、 -A-の ア ミ ド メ チ ル 末 端 は 、 リ ガ ン ド 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 す る 、 請 求
項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 で き る は 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 -A-が 、
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
で あ り ;
　 rが 、 1～ 10の 範 囲 の 整 数 で あ り 、 こ こ で 、 -A-の カ ル ボ ニ ル 末 端 は 、 ア ミ ノ 酸 単 位 と 共
に 結 合 を 形 成 し 、 -A-の ス ク シ ン イ ミ ド 末 端 は 、 リ ガ ン ド 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 す る 、 請
求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 -A-が 、
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
で あ り ;
　 rが 、 1～ 10の 範 囲 の 整 数 で あ り 、 こ こ で 、 -A-の カ ル ボ ニ ル 末 端 は 、 ア ミ ノ 酸 単 位 と 共
に 結 合 を 形 成 し 、 -A-の ス ク シ ン イ ミ ド 末 端 は 、 リ ガ ン ド 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 す る 、 請
求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 -A-が 、
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
で あ り ;
　 rが 、 1～ 10の 範 囲 の 整 数 で あ り 、 こ こ で 、 -A-の カ ル ボ ニ ル 末 端 は 、 ア ミ ノ 酸 単 位 と 共
に 結 合 を 形 成 し 、 -A-の ア ミ ド メ チ ル 末 端 は 、 リ ガ ン ド 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 す る 、 請 求
項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 -A-が 、
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【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
で あ り ;
　 こ こ で 、 -A-の カ ル ボ ニ ル 末 端 は 、 ア ミ ノ 酸 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 し 、 -A-の ア ミ ド メ チ
ル 末 端 は 、 リ ガ ン ド 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 す る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 化 合
物 の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 -A-が 、
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
で あ り ;
　 こ こ で 、 -A-の カ ル ボ ニ ル 末 端 は 、 ア ミ ノ 酸 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 し 、 -A-の ス ク シ ン イ
ミ ド 末 端 は 、 リ ガ ン ド 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 す る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 化
合 物 の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 -A-が 、
【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
で あ り ;
　 こ こ で 、 -A-の カ ル ボ ニ ル 末 端 は 、 ア ミ ノ 酸 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 し 、 -A-の ア ミ ド メ チ
ル 末 端 は 、 リ ガ ン ド 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 す る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 化 合
物 の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 -A-が 、
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
で あ り ;
　 こ こ で 、 -A-の カ ル ボ ニ ル 末 端 は 、 ア ミ ノ 酸 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 し 、 -A-の ス ク シ ン イ
ミ ド 末 端 は 、 リ ガ ン ド 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 す る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 化
合 物 の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 -W w -が 、 -フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン -リ シ ン -で あ
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る か 、 ま た は -W w -が 、 -バ リ ン -シ ト ル リ ン -で



り ;こ こ で 、 -W w -の ア ミ ノ 末 端 は 、 aが 1で あ る 場 合 に は ス ト レ ッ チ ャ ー 単 位 と 共 に 、 ま
た は aが 0で あ る 場 合 に は リ ガ ン ド 単 位 と 共 に 結 合 を 形 成 し 、 -W w -の C末 端 は 、 yが 1ま た は 2
で あ る 場 合 に は ス ペ ー サ ー 単 位 と 共 に 、 お よ び yが 0で あ る 場 合 に は 薬 物 単 位 と 共 に 結 合 を
形 成 す る 、 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は そ の 化 合 物 の 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶
媒 和 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 下 式 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
[上 式 中 、 そ れ ぞ れ の 位 置 で 独 立 に 、
　 R 2 は 、 -Hお よ び -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ;
　 R 3 は 、 -H、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素 環 、 -O-(C 1 ～ C 8 ア ル コ キ シ )、 -ア リ ー ル 、 -C

1 ～ C 8 ア ル キ ル -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 炭 素 環 )、 -C 3 ～ C 8 複 素 環 お よ び -C 1 ～
C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ 、
　 R 4 は 、 -H、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素 環 、 -O-(C 1 ～ C 8 ア ル コ キ シ )、 -ア リ ー ル 、 -C

1 ～ C 8 ア ル キ ル -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 炭 素 環 )、 -C 3 ～ C 8 複 素 環 お よ び -C 1 ～
C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ R 5 は 、 -Hお よ び -メ チ ル か ら 選 択 さ れ ま た は R 4

お よ び R 5 は 一 緒 に な っ て 、 式 -(CR a R b ) n -(こ こ で 、 R a お よ び R b は 独 立 に 、 -H、 -C 1 ～ C 8 ア ル
キ ル お よ び -C 3 ～ C 8 炭 素 環 か ら 選 択 さ れ 、 nは 、 2、 3、 4、 5お よ び 6か ら 選 択 さ れ る )を 有 し
、 そ れ ら が 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 共 に 環 を 形 成 し ;
　 R 6 は 、 -Hお よ び -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ;
　 R 7 は 、 -H、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素 環 、 -O-(C 1 ～ C 8 ア ル コ キ シ )、 -ア リ ー ル 、 -C

1 ～ C 8 ア ル キ ル -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 炭 素 環 )、 -C 3 ～ C 8 複 素 環 お よ び -C 1 ～
C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ ;
　 R 8 は そ れ ぞ れ 独 立 に 、 -H、 -OH、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素 環 お よ び -O-(C 1 ～ C 8 ア
ル コ キ シ )か ら 選 択 さ れ ;
　 R 9 は 、 -Hお よ び -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル か ら 選 択 さ れ ;
　 R 1 1 は 、 -H、 -OH、 -NH 2 、 -NHR

1 4 、 -N(R 1 4 ) 2 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素 環 、 -O-(C 1
～ C 8 ア ル キ ル )、 -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 炭 素
環 )、 -C 3 ～ C 8 複 素 環 お よ び -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ る か ;ま た は R 1 1

は 、 結 合 し て い る 炭 素 原 子 と 共 に カ ル ボ ニ ル 単 位 (C=O)を 形 成 す る 酸 素 原 子 で あ り 、 こ の
炭 素 原 子 の 上 に 位 置 す る 水 素 原 子 は 、 (C=O)二 重 結 合 中 の 結 合 の 一 方 に 置 き 換 え ら れ て お
り ;
　 R 1 2 は そ れ ぞ れ 独 立 に 、 -ア リ ー ル お よ び -C 3 ～ C 8 複 素 環 か ら 選 択 さ れ ;
　 R 1 3 は 、 -H、 -OH、 -NH 2 、 -NHR

1 4 、 -N(R 1 4 ) 2 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル 、 -C 3 ～ C 8 炭 素 環 、 -O-(C 1
～ C 8 ア ル コ キ シ )、 -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -ア リ ー ル 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 炭
素 環 )、 -C 3 ～ C 8 複 素 環 お よ び -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル -(C 3 ～ C 8 複 素 環 )か ら 選 択 さ れ ;
　 R 1 4 は そ れ ぞ れ 独 立 に 、 -Hま た は -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル で あ り ;
　 R 1 6 は 、 -Y y -W w -A'で あ り 、
　 こ こ で 、 -W-は そ れ ぞ れ 独 立 に 、 ア ミ ノ 酸 単 位 で あ り ;
　 -Y-は 、 ス ペ ー サ ー 単 位 で あ り ;
　 wは 、 0か ら 12ま で の 範 囲 の 整 数 で あ り ;
　 yは 、 0、 1ま た は 2で あ り ;
　 -A'は 、
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【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
か ら 選 択 さ れ る
(上 式 中 、
　 Gは 、 -Cl、 -Br、 -I、 -O-メ シ ル お よ び -O-ト シ ル か ら 選 択 さ れ ;
　 Jは 、 -Cl、 -Br、 -I、 -F、 -OH、 -O-N-ス ク シ ン イ ミ ド 、 -O-(4-ニ ト ロ フ ェ ニ ル )、 -O-ペ
ン タ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル 、 -O-テ ト ラ フ ル オ ロ フ ェ ニ ル お よ び -O-C(O)-OR 1 8 か ら 選 択 さ れ ;
　 R 1 7 は 、 -C 1 ～ C 1 0 ア ル キ レ ン -、 -C 3 ～ C 8 カ ル ボ シ ク ロ -、 -O-(C 1 ～ C 8 ア ル コ キ シ )-、 -ア
リ ー レ ン -、 -C 1 ～ C 1 0 ア ル キ レ ン -ア リ ー レ ン -、 -ア リ ー レ ン -C 1 ～ C 1 0 ア ル キ レ ン -、 -C 1 ～
C 1 0 ア ル キ レ ン -(C 3 ～ C 8 カ ル ボ シ ク ロ )-、 -(C 3 ～ C 8 カ ル ボ シ ク ロ )-C 1 ～ C 1 0 ア ル キ レ ン -、 -
C 3 ～ C 8 ヘ テ ロ シ ク ロ -、 -C 1 ～ C 1 0 ア ル キ レ ン -(C 3 ～ C 8 へ テ ロ シ ク ロ )-、 -(C 3 ～ C 8 ヘ テ ロ シ
ク ロ )-C 1 ～ C 1 0 ア ル キ レ ン -、 -(CH 2 CH 2 O) r -お よ び -(CH 2 CH 2 O) r -CH 2 -か ら 選 択 さ れ ;
　 rは 、 1～ 10の 範 囲 の 整 数 で あ り ;
　 R 1 8 は 、 -C 1 ～ C 8 ア ル キ ル ま た は -ア リ ー ル で あ る )]。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 構 造
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
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　 構 造
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 構 造
【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 構 造
【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 構 造
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【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 構 造
【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る 請 求 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 構 造
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[上 式 中 、 pは 、 1か ら 0の 範 囲 で あ る ]を 有 す る 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許
容 で き る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 構 造
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【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[上 式 中 、 pは 、 1か ら 0の 範 囲 で あ る ]を 有 す る 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許
容 で き る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 構 造
【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[上 式 中 、 pは 、 1か ら 0の 範 囲 で あ る ]を 有 す る 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許
容 で き る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 構 造
【 化 ２ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[上 式 中 、 pは 、 1か ら 0の 範 囲 で あ る ]を 有 す る 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許
容 で き る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 構 造
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【 化 ２ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[上 式 中 、 pは 、 1か ら 0の 範 囲 で あ る ]を 有 す る 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許
容 で き る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 構 造
【 化 ３ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[上 式 中 、 pは 、 1か ら 0の 範 囲 で あ る ]を 有 す る 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許
容 で き る そ の 塩 も し く は 溶 媒 和 物 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 pが 、 か ら ま で ま で の 範 囲 で あ る 、 請 求 項 い ず
れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　
【 化 ３ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

【 請 求 項 ３ ３ 】
　 有 効 量 の 、 請 求 項 1 の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き る も
し く は 溶 媒 和 物 な ら び に 薬 学 的 に 許 容 で き る 担 体 ま た は 賦 形 剤 を 含 有 す る 、 組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
　 治 療 的 有 効 量 請 求 項 1 の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で
き る も し く は 溶 媒 和 物 、 腫 瘍 細 胞 ま た は 癌 細 胞 の 死 滅 ま た は そ の 増 殖 の 阻 害
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7 9 、 3か ら 5ま で 、 ま た は 1か ら 3 25～ 30の
ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き る 塩 も し く は 溶 媒 和 物

式

[上 式 中 、 pは 、 7か ら 9、 3か ら 5ま た は 1か ら 3の 範 囲 で あ り 、 Lは Lewis Y、 CD20ま た は CD30
に 結 合 す る 抗 体 で あ る ]を 有 す る 請 求 項 1に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き る そ の 塩
も し く は 溶 媒 和 物 。

～ 32 塩
、

で あ る ～ 32
塩 の 動 物 の の



。
【 請 求 項 ３ ５ 】
　 有 効 量 請 求 項 1 の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は 学 的 に 許 容 で き る 塩
も し く は 溶 媒 和 物 、 癌 治 療 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
　 有 効 量 請 求 項 1 の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は 学 的 に 許 容 で き る 塩
も し く は 溶 媒 和 物 、 自 己 免 疫 疾 患 治 療 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　 有 効 量 請 求 項 1 の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は 学 的 に 許 容 で き る 塩
も し く は 溶 媒 和 物 、 感 染 症 治 療 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
　 有 効 量 の 抗 癌 剤 動 物 に 投 与 請 求 項 に 記 載 の

。
【 請 求 項 ３ ９ 】
　 有 効 量 の 免 疫 抑 制 剤 動 物 に 投 与 、 請 求 項 に 記 載
の 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
　 有 効 量 の 抗 感 染 症 薬 動 物 に 投 与 、 請 求 項 に 記 載
の 。
【 請 求 項 ４ １ 】
　 単 離 ま た は 精 製 さ れ た 形 態 で あ る 、 請 求 項 1 の い ず れ か 一 項 に 記 載 の 化 合 物 ま た は
薬 学 的 に 許 容 で き る も し く は 溶 媒 和 物 。

(13) JP 2006-500333 A5 2006.9.14

た め の 医 薬 組 成 物 の 調 製 に お け る 使 用

で あ る ～ 32 薬
の 動 物 の を す る た め の 薬 剤 の 調 製 に お け る 使 用

で あ る ～ 32 薬
の 動 物 の を す る た め の 薬 剤 の 調 製 に お け る 使 用

で あ る ～ 32 薬
の 動 物 の を す る た め の 薬 剤 の 調 製 に お け る 使 用

前 記 薬 剤 お よ び は 、 さ れ る も の で あ る 、 35 使
用

前 記 薬 剤 お よ び は 、 さ れ る も の で あ る 36
使 用

前 記 医 薬 お よ び は 、 さ れ る も の で あ る 37
使 用

～ 32
塩
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