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　 　 【 請 求 項 １ 】 　 一 般 式 Ｉ の 化 合 物 で あ っ て ：
【 化 １ 】



　
　
　
　
　
　
　
　
　
こ こ で 、 Ｒ 2 は 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル ま た は ア リ ー ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
該 低 級 ア ル キ ル ま た は ア リ ー ル は 、 １ つ 以 上 の ア ル コ キ シ 、 ア ル カ ノ イ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ク
ロ ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 ア シ ル オ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル ま た は ハ ロ ゲ ン 原 子
で 必 要 に 応 じ て 置 換 さ れ ；
Ｒ 3 は 、 親 油 性 基 で あ り ；
Ｒ 4 お よ び Ｒ 5 の 一 方 は 、 ア ミ ン 含 有 薬 物 、 天 然 ま た は 非 天 然 ア ミ ノ 酸 、 ペ プ チ ド お よ び タ
ン パ ク 質 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 生 物 学 的 に 活 性 な ア ミ ノ 基 含 有 物 質 で あ り 、 そ し て Ｒ
4 お よ び Ｒ 5 の 他 方 は 、 Ｏ Ｒ 6 で あ り 、 こ こ で Ｒ 6 は 、 水 素 、 ア ル カ リ 金 属 お よ び 陰 電 荷 か ら
な る 群 か ら 選 択 さ れ ；
Ｘ は 、 酸 素 ま た は 硫 黄 で あ り ；
Ｙ は 、 天 然 ま た は 非 天 然 架 橋 ア ミ ノ 酸 で あ り ；
ｎ は 、 ０ ま た は １ で あ り ； そ し て
ｍ は 、 ０ ～ １ ０ の 整 数 で あ る 、
化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ 】 　 Ｒ 2 が メ チ ル で あ り 、 そ し て Ｘ が 硫 黄 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合
物 。
　 　 【 請 求 項 ３ 】 　 ｎ ＝ ０ 、 ｍ ＝ ０ 、 そ し て Ｒ 3 が 、 ４ ～ ２ ６ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直 鎖
ま た は 分 枝 鎖 の 炭 化 水 素 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ４ 】 　 前 記 直 鎖 ま た は 分 枝 鎖 の 炭 化 水 素 が 、 ５ ～ １ ９ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る
、 請 求 項 ３ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ５ 】 　 前 記 直 鎖 ま た は 分 枝 鎖 の 炭 化 水 素 が 、 カ ル ボ ニ ル 基 と 一 緒 に 、 パ ル ミ
チ ル 、 オ レ イ ル 、 ス テ ア リ ル 、 ラ ウ リ ル 、 ミ リ ス チ ル 、 コ レ ー ト お よ び デ オ キ シ コ レ ー ト
か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 ４ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ６ 】 　 前 記 天 然 ま た は 非 天 然 ア ミ ノ 酸 が 、 天 然 に 存 在 す る ア ミ ノ 酸 で あ る 、
請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ７ 】 　 前 記 ア ミ ン 含 有 薬 物 が チ ラ ミ ン で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ８ 】 　 前 記 ペ プ チ ド が 、 Ａ ｒ ｇ ． バ ソ プ レ シ ン お よ び イ ン ス リ ン か ら な る 群
か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ９ 】 　 一 般 式 Ｉ Ｉ の 化 合 物 で あ っ て ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
こ こ で 、 Ｒ 2 は 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル ま た は ア リ ー ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
該 低 級 ア ル キ ル ま た は ア リ ー ル は 、 １ つ 以 上 の ア ル コ キ シ 、 ア ル カ ノ イ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ク

(2) JP 2002-531543 A5 2007.4.5



ロ ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 ア シ ル オ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル ま た は ハ ロ ゲ ン 原 子
で 必 要 に 応 じ て 置 換 さ れ ；
Ｒ 3 は 、 親 油 性 基 で あ り ；
Ｘ は 、 酸 素 ま た は 硫 黄 で あ り ；
Ｙ は 、 天 然 ま た は 非 天 然 架 橋 ア ミ ノ 酸 で あ り ；
ｎ は 、 ０ ま た は １ で あ り ； そ し て
ｍ は 、 ０ ～ １ ０ の 整 数 で あ る 、
化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ０ 】 　 Ｒ 2 が メ チ ル で あ り 、 そ し て Ｘ が 硫 黄 で あ る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 化
合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ １ 】 　 ｎ ＝ ０ 、 ｍ ＝ ０ 、 そ し て Ｒ 3 が 、 ４ ～ ２ ６ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直
鎖 ま た は 分 枝 鎖 の 炭 化 水 素 で あ る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ２ 】 　 前 記 直 鎖 ま た は 分 枝 鎖 の 炭 化 水 素 が 、 ５ ～ １ ９ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る 、 請 求 項 １ １ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ３ 】 　 前 記 直 鎖 ま た は 分 枝 鎖 の 炭 化 水 素 が 、 隣 接 す る カ ル ボ ニ ル 基 と 一 緒
に 、 パ ル ミ チ ル 、 オ レ イ ル 、 ス テ ア リ ル 、 コ レ ー ト お よ び デ オ キ シ コ レ ー ト か ら な る 群 か
ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ １ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ４ 】 　 前 記 天 然 ま た は 非 天 然 ア ミ ノ 酸 が 、 天 然 に 存 在 す る ア ミ ノ 酸 で あ る
、 請 求 項 ９ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ５ 】 　 一 般 式 Ｉ Ｉ Ｉ の 化 合 物 ま た は そ の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ っ て ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
こ こ で 、 Ｒ 2 は 、 水 素 、 低 級 ア ル キ ル ま た は ア リ ー ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ 、 こ こ で 、
該 低 級 ア ル キ ル ま た は ア リ ー ル は 、 １ つ 以 上 の ア ル コ キ シ 、 ア ル カ ノ イ ル 、 ニ ト ロ 、 シ ク
ロ ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 ア シ ル オ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル ま た は ハ ロ ゲ ン 原 子
で 必 要 に 応 じ て 置 換 さ れ ；
Ｒ 3 は 、 親 油 性 基 で あ り ；
Ｘ は 、 酸 素 ま た は 硫 黄 で あ り ；
Ｙ は 、 天 然 ま た は 非 天 然 架 橋 ア ミ ノ 酸 で あ り ；
ｎ は 、 ０ ま た は １ で あ り ； そ し て
ｍ は 、 ０ ～ １ ０ の 整 数 で あ る 、
化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ６ 】 　 Ｒ 2 が メ チ ル で あ り 、 そ し て Ｘ が 硫 黄 で あ る 、 請 求 項 １ ５ に 記 載 の
化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ７ 】 　 ｎ ＝ ０ 、 ｍ ＝ ０ 、 そ し て Ｒ 3 が 、 ４ ～ ２ ６ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す る 直
鎖 ま た は 分 枝 鎖 の 炭 化 水 素 で あ る 、 請 求 項 １ ５ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ８ 】 　 前 記 直 鎖 ま た は 分 枝 鎖 の 炭 化 水 素 が 、 ５ ～ １ ９ 個 の 炭 素 原 子 を 有 す
る 、 請 求 項 １ ７ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ９ 】 　 前 記 直 鎖 ま た は 分 枝 鎖 の 炭 化 水 素 が 、 隣 接 す る カ ル ボ ニ ル 基 と 一 緒
に 、 ラ ウ リ ル 、 ミ リ ス チ ル 、 パ ル ミ チ ル 、 オ レ イ ル 、 ス テ ア リ ル 、 コ レ ー ト お よ び デ オ キ
シ コ レ ー ト か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ８ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ０ 】 　 前 記 天 然 ま た は 非 天 然 ア ミ ノ 酸 が 、 天 然 に 存 在 す る ア ミ ノ 酸 で あ る
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、 請 求 項 １ ５ に 記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ １ 】 　 ア ミ ン 含 有 薬 物 、 ペ プ チ ド お よ び タ ン パ ク 質 か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ る ア ミ ン 含 有 物 質 の 細 胞 吸 収 を 増 加 す る で あ っ て 求 項 １ に 記 載 の 化 合
物 を 、 。
　 　 【 請 求 項 ２ ２ 】 　 ア ミ ン 含 有 薬 物 、 ペ プ チ ド お よ び タ ン パ ク 質 か ら な る 群 か ら 選 択 さ
れ る 生 物 学 的 に 活 性 な ア ミ ン 含 有 化 合 物 の 、 哺 乳 動 物 に お け る 血 液 お よ び 組 織 保 持 を 延 長
す る で あ っ て 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 を 、 。
　 　 【 請 求 項 ２ ３ 】 　 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 を 形 成 す る 方 法 で あ っ て 、 該 方 法 が 、 ア ミ
ン 含 有 薬 物 、 ペ プ チ ド お よ び タ ン パ ク 質 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 生 物 学 的 に 活 性 な ア ミ
ノ 基 含 有 物 質 を 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 が 得 ら れ る 条 件 下 で 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 化 合 物
と 反 応 さ せ る 工 程 を 包 含 す る 、 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ２ ４ 】 　 生 物 学 的 に 活 性 な ア ミ ノ 基 含 有 物 質 を 、 細 胞 の 内 部 へ 送 達 す る

で あ っ て 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 、 該 化 合 物 は 、 該 細 胞 に よ り 吸
収 さ れ 、 そ し て 該 細 胞 内 で 、 ア ミ ド 結 合 を 加 水 分 解 し 、 そ し て 該 生 物 学 的 に 活 性 な ア ミ ノ
基 含 有 物 質 を 放 出 す る の に 十 分 低 い ｐ Ｈ に 暴 露 さ れ る 、 。
　 　 【 請 求 項 ２ ５ 】 　 薬 学 的 組 成 物 で あ っ て 、 該 薬 学 的 組 成 物 は 、 以 下 ：
　 （ ａ ） 有 効 量 の 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 ； お よ び
　 （ ｂ ） 薬 学 的 に 受 容 可 能 な キ ャ リ ア 、
を 含 む 、 薬 学 的 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ６ 】 　 請 求 項 ２ ５ に 記 載 の 薬 学 的 調 製 物 で あ っ て 、 こ こ で 、 前 記 組 成 物 が
、 前 記 化 合 物 を ア ミ ド 結 合 の 加 水 分 解 か ら 保 護 す る 腸 溶 性 コ ー テ ィ ン グ を 含 み 、 こ れ に よ
り 前 記 生 物 学 的 に 活 性 な ア ミ ノ 基 含 有 物 質 の 放 出 を 、 該 コ ー テ ィ ン グ が 除 去 さ れ る か ま た
は 溶 解 す る ま で 防 止 す る 、 薬 学 的 調 製 物 。

(4) JP 2002-531543 A5 2007.4.5

た め の 組 成 物 、 請
含 む 組 成 物

た め の 組 成 物 、 請 含 む 組 成 物

た め
の 組 成 物 、 請 を 含 み こ こ で

組 成 物
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