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【手続補正書】
【提出日】平成27年3月11日(2015.3.11)
【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】
　一般式：Ａ－（Ｃｍ）ｘ－ペプチドを有するペプチド類似体であって、ここで、
　（ａ）Ａは、カルボニルおよびアミノから選択されるリンカー基を含む６～３６個の炭
素を有するアルキル基であり；
　（ｂ）Ｃｍは、以下：
　　（ｉ）Ｇｌｙ、
　　（ｉｉ）Ａｌａ、
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　　（ｉｉｉ）Ａｒｇ、
　　（ｉｖ）Ｌｙｓ、
　　（ｖ）（Ｎ）ｑ－Ｌｙｓであって、ここでＮはいずれかのアミノ酸であり、ｑは０ま
たは１である、（Ｎ）ｑ－Ｌｙｓ、および
　　（ｖｉ）（Ｎ）ｑ－Ｇｌｙであって、ここでＮはいずれかのアミノ酸であり、ｑは０
または１である、（Ｎ）ｑ－Ｇｌｙ；
　から各々独立して選択され、
　（ｃ）ｘは２～６の整数であり、かつ
　前記ペプチドは、バソプレッシン、テルリプレッシン、グルカゴン様ペプチドまたは心
房性ナトリウム利尿因子を含む、ペプチド類似体。
【請求項２】
　前記ペプチドが、バソプレッシン、テルリプレッシンおよびグルカゴン様ペプチドから
選択される、請求項１に記載のペプチド類似体。
【請求項３】
　前記ペプチドが、バソプレッシンである、請求項２に記載のペプチド類似体。
【請求項４】
　前記バソプレッシンが、一般式：
　Ｃｙｓ－Ｔｙｒ－Ｐｈｅ－Ｇｌｎ－Ａｓｎ－Ｃｙｓ－Ｐｒｏ－Ｂ－Ｃ－Ｄ
のものであり、ここで、
　Ｃｙｓがシスチンまたはシステインであり；
　Ｔｙｒがチロシンであり；
　Ｐｈｅがフェニルアラニンであり；
　Ｇｌｎがグルタミンであり；
　Ａｓｎがアスパラギンであり；
　Ｐｒｏがプロリンであり；
　Ｂがリジンまたはアルギニンであり；
　Ｃがグリシンまたはアラニンであり；そして
　ＤがＮＨ２である、
請求項３に記載のペプチド類似体。
【請求項５】
　前記ペプチドがテルリプレッシンである、請求項２に記載のペプチド類似体。
【請求項６】
　前記テルリプレッシンが、一般式：
　Ｇｌｙ－Ｇｌｙ－Ｇｌｙ－Ｃｙｓ－Ｔｙｒ－Ｐｈｅ－Ｇｌｎ－Ａｓｎ－Ｃｙｓ－Ｐｒｏ
－Ｂ－Ｃ－Ｄ
のものであり、ここで、
　Ｇｌｙがグリシンであり；
　Ｃｙｓがシスチンまたはシステインであり；
　Ｔｙｒがチロシンであり；
　Ｐｈｅがフェニルアラニンであり；
　Ｇｌｎがグルタミンであり；
　Ａｓｎがアスパラギンであり；
　Ｐｒｏがプロリンであり；
　Ｂがリジンまたはアルギニンであり；
　Ｃがグリシンまたはアラニンであり；そして
　ＤがＮＨ２である、
請求項５に記載のペプチド類似体。
【請求項７】
　前記ペプチドがグルカゴン様ペプチドである、請求項１に記載のペプチド類似体。
【請求項８】
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　前記ペプチドが心房性ナトリウム利尿因子である、請求項１に記載のペプチド類似体。
【請求項９】
　Ｃｍが、Ａｌａ、ＡｒｇおよびＬｙｓから各々独立して選択される、請求項１～８のい
ずれか一項に記載のペプチド類似体。
【請求項１０】
　Ｃｍが、以下：
　（ｉ）Ｇｌｙ、
　（ｉｉ）（Ｎ）ｑ－Ｌｙｓであって、ここでＮはいずれかのアミノ酸であり、ｑは０ま
たは１である、（Ｎ）ｑ－Ｌｙｓ、および
　（ｉｉｉ）（Ｎ）ｑ－Ｇｌｙであって、ここでＮはいずれかのアミノ酸であり、ｑは０
または１である、（Ｎ）ｑ－Ｇｌｙ
から各々独立して選択される、
請求項１～８のいずれか一項に記載のペプチド類似体。
【請求項１１】
　Ｃｍが、ＧｌｙおよびＬｙｓから各々独立して選択される、請求項１～８のいずれか一
項に記載のペプチド類似体。
【請求項１２】
　ＣｍがＬｙｓである、請求項５または６に記載のペプチド類似体。
【請求項１３】
　Ａが、式ＣＨ３（ＣＨ２）ｎ－ＣＯ－を有する直鎖状アルキルカルボニル基であり、こ
こで、ｎは４～３４の整数である、請求項１～１２のいずれか一項に記載のペプチド類似
体。
【請求項１４】
　Ａが、６～３６個の炭素ユニットを有する分枝状アルキルカルボニル基である、請求項
１～１２のいずれか一項に記載のペプチド類似体。
【請求項１５】
　前記Ａ－（Ｃｍ）ｘ－ペプチドが、血清の非存在下、細胞培養においてＡ－（Ｃｍ）ｘ

を欠く対応するペプチドよりも低い生物学的活性を有する、請求項３～６のいずれか一項
に記載のペプチド類似体。
【請求項１６】
　血液量減少、内臓血管拡張、全身性血管拡張、低血圧、食道静脈瘤出血、肝腎障害症候
群、アルコールもしくは肝炎により引き起こされる肝硬変、または敗血症の処置に使用す
るための、請求項３～６のいずれか一項に記載のペプチド類似体を含む組成物。
【請求項１７】
　請求項１～１４のいずれか一項に記載のペプチド類似体と６～３６個の炭素ユニットの
複数の疎水性基を有するポリマ担体とを含む組成物であって、前記ペプチド類似体の基Ａ
は、前記ポリマ担体の前記複数の疎水性基に、疎水性相互作用により非共有結合的に結合
し、ここで前記ポリマ担体は、ポリアミノ酸、ポリエチレングリコールおよびポリカルボ
ン酸からなる群より選択される、組成物。
【請求項１８】
　前記ポリマ担体が、８～３６個の炭素ユニットの複数の疎水性基を含む、請求項１７に
記載の組成物。
【請求項１９】
　請求項１～１４のいずれか一項に記載のペプチド類似体を含む医薬組成物。
【請求項２０】
　ヒトまたは動物の身体の処置に使用するための、請求項１～１４のいずれか一項に記載
のペプチド類似体を含む組成物。
【請求項２１】
　請求項３～６のいずれか一項に記載のペプチド類似体を作製する方法であって、前記方
法は、樹脂中のペプチドとＡ－（Ｃｍ）ｘ－基との間に共有結合を形成し、請求項１に記
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載のペプチド類似体に対する樹脂に連結された前駆体を形成するステップを含み、前記ペ
プチド類似体は、血清の非存在下、細胞培養においてＡ－（Ｃｍ）ｘ基を欠く対応するペ
プチドよりも低い生物学的活性を有する、方法。
【請求項２２】
　一般式：Ａ－（Ｃｍ）ｘ－ペプチドを有するペプチド類似体であって、ここで、
　（ａ）Ａは、カルボニルおよびアミノから選択されるリンカー基を含む６～３６個の炭
素を有するアルキル基であり；
　（ｂ）Ｃｍは、以下：
　　（ｉ）Ｇｌｙ、
　　（ｉｉ）Ａｌａ、
　　（ｉｉｉ）Ａｒｇ、
　　（ｉｖ）Ｌｙｓ、
　　（ｖ）（Ｎ）ｑ－Ｌｙｓであって、ここでＮはいずれかのアミノ酸であり、ｑは０ま
たは１である、（Ｎ）ｑ－Ｌｙｓ、および
　　（ｖｉ）（Ｎ）ｑ－Ｇｌｙであって、ここでＮはいずれかのアミノ酸であり、ｑは０
または１である、（Ｎ）ｑ－Ｇｌｙ、
　から各々独立して選択され、
　（ｃ）ｘは２～６の整数であり、かつ
　前記ペプチドは、バソプレッシン、テルリプレッシン、グルカゴン様ペプチド（ＧＬＰ
）、レプチン・フラグメント、胃抑制ポリペプチド（ＧＩＰ）、上皮成長因子（ＥＧＦ）
受容体リガンド、ＥＧＦ、トランスフォーミング成長因子アルファ（ＴＧＦ－アルファ）
、ガストリン／コレシストキニン受容体リガンド、ガストリン、コレシストキニン、アウ
リスタチン、ナイシン、インシュリン、インシュリン様成長因子、副甲状腺ホルモン（Ｐ
ＴＨ）、心房性ナトリウム利尿因子、ソマトスタチン、ゴナドトロピン放出ホルモン、黄
体ホルモン放出ホルモンおよび血管作用性腸管ペプチド（ＶＩＰ）から選択される、
ペプチド類似体。
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