
JP 2006-528208 A5 2007.4.19

【 公 報 種 別 】 特 許 法 第 １ ７ 条 の ２ の 規 定 に よ る 補 正 の 掲 載
【 部 門 区 分 】 第 ３ 部 門 第 ２ 区 分
【 発 行 日 】 平 成 19年 4月 19日 (2007.4.19)
　
【 公 表 番 号 】 特 表 2006-528208(P2006-528208A)
【 公 表 日 】 平 成 18年 12月 14日 (2006.12.14)
【 年 通 号 数 】 公 開 ・ 登 録 公 報 2006-049
【 出 願 番 号 】 特 願 2006-529441(P2006-529441)
【 国 際 特 許 分 類 】
                        Ａ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ Ｋ   45/00     (2006.01)  45/00     (2006.01)  45/00     (2006.01)  45/00     (2006.01)  45/00     (2006.01)  45/00     (2006.01)  45/00     (2006.01)  45/00     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ ＫＡ ６ １ Ｋ   38/00     (2006.01)  38/00     (2006.01)  38/00     (2006.01)  38/00     (2006.01)  38/00     (2006.01)  38/00     (2006.01)  38/00     (2006.01)  38/00     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ    7/00     (2006.01)   7/00     (2006.01)   7/00     (2006.01)   7/00     (2006.01)   7/00     (2006.01)   7/00     (2006.01)   7/00     (2006.01)   7/00     (2006.01)
                        Ａ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ ＰＡ ６ １ Ｐ   43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)  43/00     (2006.01)
【 Ｆ Ｉ 】
   Ａ ６ １ Ｋ   45/00          
   Ａ ６ １ Ｋ   37/02          
   Ａ ６ １ Ｐ    7/00          
   Ａ ６ １ Ｐ   43/00    １ １ １
　
【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 19年 2月 27日 (2007.2.27)
【 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 】
　 C5a 受 容 体 の 阻 害 剤
(a) C5a 受 容 体 の ア ン タ ゴ ニ ス ト で あ り 、
(b) ア ゴ ニ ス ト 活 性 を 実 質 的 に 有 さ な い 、 お よ び
(c) 下 記 式 Ｉ の 環 状 ペ プ チ ド ま た は ペ プ チ ド 様 化 合 物 で あ る
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
［ 式 中 、 A は  H、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 NH 2 、 NH-ア ル キ ル 、 N(ア ル キ ル ) 2 、 NH-ア リ ー ル
、 NH-ア シ ル 、 NH-ベ ン ゾ イ ル 、 NHSO 3 、 NHSO 2 -ア ル キ ル 、 NHSO 2 -ア リ ー ル 、 OH、 O-ア ル キ
ル ま た は  O-ア リ ー ル で あ り ;
B は ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ナ フ チ ル ま た は イ ン ド ー ル 基 、 ま た は  D
- ま た は  L-ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で あ り 、 し か し 、 グ リ シ ン 、 D-フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 L-ホ モ フ

下 記 ；



ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 L-ト リ プ ト フ ァ ン 、 L-ホ モ ト リ プ ト フ ァ ン 、 L-チ ロ シ ン ま た は  L-ホ モ
チ ロ シ ン の 側 鎖 で な く ;
C は  D-、 L- ま た は ホ モ -ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で あ り 、 し か し 、 イ ソ ロ イ シ ン 、 フ ェ ニ ル ア ラ
ニ ン ま た は シ ク ロ ヘ キ シ ル ア ラ ニ ン の 側 鎖 で な く ;
D は 中 性  D-ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で あ り 、 し か し 、 グ リ シ ン も し く は  D-ア ラ ニ ン の 側 鎖 、 大 き
い 平 面 的 側 鎖 ま た は 大 き い 電 荷 側 鎖 で な く ;
E は 大 き い 置 換 基 で あ り 、 し か し 、 D-ト リ プ ト フ ァ ン 、 L-N-メ チ ル ト リ プ ト フ ァ ン 、 L ホ
モ フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 L-2-ナ フ チ ル  L-テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン 、 L-シ ク ロ ヘ キ シ ル ア
ラ ニ ン 、 D-ロ イ シ ン 、 L-フ ル オ レ ニ ル ア ラ ニ ン ま た は  L ヒ ス チ ジ ン の 側 鎖 で な く ;
F は  L-ア ル ギ ニ ン 、 L-ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 L-シ ト ル リ ン ま た は  L-カ ナ バ ニ ン の 側 鎖 、 ま た
は そ の バ イ オ 等 価 体 で あ り ; お よ び
X は -(CH 2 ) n NH- ま た は  (CH 2 ) n -S-（ う ち 、 n は  1 ～  4 の 整 数 ） ; -(CH 2 ) 2 O -; -(CH2) 3 O
-; -(CH 2 ) 3 -;-(CH2) 4 -; -CH 2 COCHRNH-; ま た は  CH 2  CHCOCHRNH-（ う ち 、 R は 通 常 ま た は
非 通 常 の ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 ） で あ る ］

出 血 シ ョ ッ ク の 処 置 の た め の 医 薬 。
【 請 求 項 ２ 】
　 n が  2 ま た は  3 で あ る 、 請 求 項 １ の 。
【 請 求 項 ３ 】
　 A が ア セ ト ア ミ ド 基 、 ア ミ ノ メ チ ル 基 、 ま た は 置 換 も し く は 非 置 換 ス ル ホ ン ア ミ ド で あ
る 、 請 求 項 １ ま た は ２ の 。
【 請 求 項 ４ 】
　 A が 置 換 ス ル ホ ン ア ミ ド で あ り 、 置 換 基 が  1 ～  6 炭 素 原 子 の ア ル キ ル 鎖 、 ま た は フ ェ
ニ ル も し く は ト ル イ ル 基 で あ る 、 請 求 項 ２ の 。
【 請 求 項 ５ 】
　 置 換 基 が  1 ～  4 炭 素 原 子 の ア ル キ ル 鎖 で あ る 、 請 求 項 ４ の 。
【 請 求 項 ６ 】
　 B が  L-フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン ま た は  L-フ ェ ニ ル グ リ シ ン の 側 鎖 で あ る 、 請 求 項 １ － ５ の い
ず れ か の 組 成 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 C が グ リ シ ン 、 ア ラ ニ ン 、 ロ イ シ ン 、 バ リ ン 、 プ ロ リ ン 、 ヒ ド ロ キ シ プ ロ リ ン ま た は チ
オ プ ロ リ ン の 側 鎖 で あ る 、 請 求 項 １ － ６ の い ず れ か の 。
【 請 求 項 ８ 】
　 D が  D-ロ イ シ ン 、 D-ホ モ ロ イ シ ン 、 D-シ ク ロ ヘ キ シ ル ア ラ ニ ン 、 D-ホ モ シ ク ロ ヘ キ シ
ル ア ラ ニ ン 、 D-バ リ ン 、 D-ノ ル ロ イ シ ン 、 D-ホ モ ノ ル ロ イ シ ン 、 D-フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 D-
テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン 、 D-グ ル タ ミ ン 、 D-グ ル タ メ ー ト ま た は  D-チ ロ シ ン の 側 鎖 で
あ る 、 請 求 項 １ － ７ の い ず れ か の 。
【 請 求 項 ９ 】
　 E が 、 L-フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 L-ト リ プ ト フ ァ ン お よ び  L-ホ モ ト リ プ ト フ ァ ン よ り な る
群 か ら 選 ば れ る ア ミ ノ 酸 あ る い は  L-1-ナ フ チ ル ま た は  L-3-ベ ン ゾ チ エ ニ ル ア ラ ニ ン の 側
鎖 で あ る 、 請 求 項 １ － ８ の い ず れ か の 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 阻 害 剤 が 、 C5aR に 対 し ア ン タ ゴ ニ ス ト 活 性 を 有 し 、 C5a ア ゴ ニ ス ト 活 性 を 有 さ な い 化
合 物 で あ る 、 請 求 項 １ － ９ の い ず れ か の 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 阻 害 剤 が 強 力 ア ン タ ゴ ニ ス ト 活 性 を サ ブ ミ ク ロ モ ル 濃 度 で 有 す る 、 請 求 項 １ － １ ０ の い
ず れ か の 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 化 合 物 が 、 受 容 体 親 和 性  IC50< 25μ M お よ び ア ン タ ゴ ニ ス ト 強 度  IC50< 1μ M を 有 す
る 、 請 求 項 １ － １ １ の い ず れ か の 。
【 請 求 項 １ ３ 】
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　 化 合 物 が 、 PCT/AU02/01427 に 記 載 の 化 合 物  1 －  6、 10 －  15、 17、 19、 20、 22、 25、
26、 28、 30、 31、 33 －  37、 39 －  45、 47 －  50、 52 －  58 お よ び  60 －  70 よ り な る
群 か ら 選 ば れ る 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 １ － １ ２ の い ず れ か の 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 化 合 物 が 、 AcF[OP-DCha-WR]、 AcF[OP-DPhe-WR]、 AcF[OP-DCha-FR]、 AcF[OP-DCha-WCit]
)、 HC-[OPdChaWR]、 AcF-[OPdPheWR]、 AcF-[OpdChaWシ ト ル リ ン ] ま た は  HC-[OPdPheWR] 
で あ る 、 請 求 項 １ ３ の 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 阻 害 剤 が 、 出 血 シ ョ ッ ク の 処 置 の た め に １ 以 上 の 他 の 物 質 と 合 わ せ て 使 用 さ れ る 、 請 求
項 １ － １ ４ の い ず れ か の 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 シ ョ ッ ク が 、 外 傷 、 動 脈 瘤 破 裂 、 制 御 で き な い 鼻 出 血 、 出 血 性 熱 、 出 産 後 の 子 宮 出 血 、
手 術 中 お よ び 後 の 出 血 、 消 化 器 潰 瘍 ま た は 十 二 指 腸 静 脈 瘤 に 由 来 す る 出 血 、 下 部 消 化 器 管
の 出 血 、 癌 侵 傷 の 二 次 的 出 血 、 出 血 性 素 質 に 由 来 す る 出 血 、 血 栓 融 解 の 治 療 に 関 連 す る 出
血 よ り な る 群 か ら 選 ば れ る 状 態 に 起 因 す る 主 要 な 出 血 に よ る も の で あ る 、 請 求 項 １ － １ ５
の い ず れ か の 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 対 象 が ヒ ト で あ る 、 請 求 項 １ － １ ６ の い ず れ か の 。
【 請 求 項 １ ８ 】

経 口 、 経 口 、 経 皮 ま た は 鼻 中 で の 投 与 に 適 し て い る 、 請 求 項 １ － １ ７ の い ず れ か の
。

【 請 求 項 １ ９ 】
　 脈 投 与 に 適 し て い る 、 請 求 項 １ － １ ７ の 。
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