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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 19年 8月 14日 (2007.8.14)
【 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 (I)で 示 さ れ る 化 合 物

。
　 　 [ Ｘ ａ ａ -Ｘ ｂ ｂ -Ａ ｒ ｇ -Ｈ 　 (I)
　 式 (I)中 、 Ｘ ａ ａ は 式 (II)の α -置 換 炭 酸 残 基 を 表 す
　 　 　 Ｑ -Ｃ Ｈ (Ｒ )-Ｃ Ｏ 　 (II)
　 式 (II)中 、 Ｑ は 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 メ チ ル ア ミ ノ 基 、
あ る い は 水 酸 基 を 表 し 、 Ｒ は 炭 素 数 ７ ～ ９ の シ ク ロ ア ル キ ル メ チ ル 基 、 １ -ア ダ マ ン チ ル
メ チ ル 基 、 あ る い は 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基 を 表 す
　 Ｘ ｂ ｂ -ア ゼ チ ジ ン -２ -カ ル ボ ン 酸 残 基 を 表 す ]
【 請 求 項 ２ 】
　

【 請 求 項 ３ 】

ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る こ れ ら の 薬 学 的 に 許
容 で き る 酸 付 加 塩

ル オ

は Ｌ

Ｑ が メ チ ル ア ミ ノ 基 を 表 す 、 請 求 項 １ に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き る 酸 付 加
塩 。



　

【 請 求 項 ４ 】
　

【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 ５ 】
　

　 　
　
　 　 　
　

　
【 請 求 項 ６ 】
　

【 請 求 項 ７ 】
　

【 請 求 項 ８ 】
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Ｒ が シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を 表 す 、 請 求 項 ２ に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き る 酸 付
加 塩 。

構 造 ４ を 有 す る 、 請 求 項 ３ に 記 載 の 化 合 物 ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る そ
の 薬 学 的 に 許 容 で き る 酸 付 加 塩 。

式 (I)で 示 さ れ る 化 合 物 ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る こ れ ら の 薬 学 的 に 許
容 で き る 酸 付 加 塩 。

[ Ｘ ａ ａ -Ｘ ｂ ｂ -Ａ ｒ ｇ -Ｈ 　 (I)
式 (I)中 、 Ｘ ａ ａ は 式 (II)の α -置 換 炭 酸 残 基 を 表 す

Ｑ -Ｃ Ｈ (Ｒ )-Ｃ Ｏ 　 (II)
式 (II)中 、 Ｑ は 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル キ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 メ チ ル ア ミ ノ 基 、

あ る い は 水 酸 基 を 表 し 、 Ｒ は 炭 素 数 ７ ～ ９ の シ ク ロ ア ル キ ル メ チ ル 基 、 １ -ア ダ マ ン チ ル
メ チ ル 基 を 表 す

Ｘ ｂ ｂ は Ｌ -プ ロ リ ン 残 基 を 表 す  ]

Ｒ が 炭 素 数 ７ ～ ９ の シ ク ロ ア ル キ ル メ チ ル 基 で あ る 、 請 求 項 ５ に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬
学 的 に 許 容 で き る 酸 付 加 塩 。

Ｒ が シ ク ロ へ プ チ ル メ チ ル 基 で あ る 、 請 求 項 ６ に 記 載 の 化 合 物 ま た は 薬 学 的 に 許 容 で き
る 酸 付 加 塩 。

構 造 １ を 有 す る 、 請 求 項 ７ に 記 載 の 化 合 物 ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る そ
の 薬 学 的 に 許 容 で き る 酸 付 加 塩 。



【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 ９ 】
　

【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 １ ０ 】
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構 造 ２ を 有 す る 、 請 求 項 ７ に 記 載 の 化 合 物 ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る そ
の 薬 学 的 に 許 容 で き る 酸 付 加 塩 。

構 造 ３ を 有 す る 、 請 求 項 ７ に 記 載 の 化 合 物 ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る そ
の 薬 学 的 に 許 容 で き る 酸 付 加 塩 。



【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 １ １ 】
　
【 請 求 項 １ ２ 】
　

【 請 求 項 １ ３ 】
　

　

【 請 求 項 １ ４ 】
　

　

【 請 求 項 １ ５ 】
　

　

【 請 求 項 １ ６ 】

　

【 請 求 項 １ ７ 】
　

　

【 請 求 項 １ ８ 】
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硫 酸 塩 の 形 態 で 存 在 す る 、 請 求 項 １ ～ １ ０ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 。

ベ ン ジ ル オ キ シ カ ル ボ ニ ル -Ｎ -メ チ ル -Ｄ -シ ク ロ ヘ キ シ ル グ リ シ ル -Ｌ -ア ゼ チ ジ ン -２ -
カ ル ボ ン 酸 化 合 物 。

請 求 項 １ ～ １ １ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 化 合 物 、 ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ
れ る こ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 で き る 酸 付 加 塩 、 お よ び

薬 学 的 に 許 容 で き る キ ャ リ ア ー 、 賦 形 剤 、 ま た は 希 釈 剤
を 含 む 医 薬 組 成 物 。

請 求 項 ４ に 記 載 の 化 合 物 、 ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る そ の 薬 学 的 に 許 容
で き る 酸 付 加 塩 、 お よ び

薬 学 的 に 許 容 で き る キ ャ リ ア ー 、 賦 形 剤 、 ま た は 希 釈 剤
を 含 む 医 薬 組 成 物 。

請 求 項 ８ に 記 載 の 化 合 物 、 ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る そ の 薬 学 的 に 許 容
で き る 酸 付 加 塩 、 お よ び

薬 学 的 に 許 容 で き る キ ャ リ ア ー 、 賦 形 剤 、 ま た は 希 釈 剤
を 含 む 医 薬 組 成 物 。

　 請 求 項 ９ に 記 載 の 化 合 物 、 ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る そ の 薬 学 的 に 許 容
で き る 酸 付 加 塩 、 お よ び

薬 学 的 に 許 容 で き る キ ャ リ ア ー 、 賦 形 剤 、 ま た は 希 釈 剤
を 含 む 医 薬 組 成 物 。

請 求 項 １ ０ に 記 載 の 化 合 物 、 ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る そ の 薬 学 的 に 許
容 で き る 酸 付 加 塩 、 お よ び

薬 学 的 に 許 容 で き る キ ャ リ ア ー 、 賦 形 剤 、 ま た は 希 釈 剤
を 含 む 医 薬 組 成 物 。

前 記 化 合 物 が 硫 酸 塩 の 形 態 で 存 在 す る 、 請 求 項 １ ３ ～ １ ７ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 医 薬
組 成 物 。



【 請 求 項 １ ９ 】
　

【 請 求 項 ２ ０ 】
　
【 請 求 項 ２ １ 】
　

【 請 求 項 ２ ２ 】
　

【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 ２ ３ 】
　

【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 ２ ４ 】
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前 記 組 成 物 が 、 錠 剤 、 カ プ セ ル 、 散 剤 、 丸 薬 、 糖 衣 錠 、 顆 粒 剤 、 液 剤 、 輸 液 、 坐 薬 、 プ
ラ ス タ ー あ る い は 軟 膏 剤 の 形 態 で 存 在 す る 、 請 求 項 １ ３ ～ １ ８ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 医
薬 組 成 物 。

前 記 キ ャ リ ア ー が 静 脈 内 投 与 に 適 合 す る も の で あ る 、 請 求 項 １ ３ に 記 載 の 医 薬 組 成 物 。

播 種 性 血 管 内 血 液 凝 固 の 治 療 用 の 薬 剤 の 製 造 に お け る 、 請 求 項 １ ～ １ １ の い ず れ か １ 項
に 記 載 の 化 合 物 ま た は こ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 で き る 酸 付 加 塩 の 使 用 。

前 記 薬 剤 が 、 構 造 ４ を 有 す る 化 合 物 ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る そ の 薬 学
的 に 許 容 で き る 酸 付 加 塩 を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ２ １ に 記 載 の 使 用 。

前 記 薬 剤 が 、 構 造 １ を 有 す る 化 合 物 ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る そ の 薬 学
的 に 許 容 で き る 酸 付 加 塩 を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ２ １ に 記 載 の 使 用 。



　

【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 ２ ５ 】
　

【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 請 求 項 ２ ６ 】
　

【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ０
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ０ 】
　 第 一 の 面 で は 、 本 発 明 は 、 式 (I)で 示 さ れ る ペ プ チ ジ ル ・ ア ル ギ ナ ル

を 含 む 組 成 物 を 提 供 す る 。
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前 記 薬 剤 が 、 構 造 ２ を 有 す る 化 合 物 ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る そ の 薬 学
的 に 許 容 で き る 酸 付 加 塩 を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ２ １ に 記 載 の 使 用 。

前 記 薬 剤 が 、 構 造 ３ を 有 す る 化 合 物 ま た は 有 機 酸 も し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る そ の 薬 学
的 に 許 容 で き る 酸 付 加 塩 を 含 む こ と を 特 徴 と す る 、 請 求 項 ２ １ に 記 載 の 使 用 。

前 記 化 合 物 が 硫 酸 塩 の 形 態 で 存 在 す る 、 請 求 項 ２ ２ ～ ２ ５ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 使 用
。

、 ま た は 有 機 酸 も
し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る そ れ ら の 酸 付 加 塩



　 　 　 Xaa-Xbb-Arg-H　 (I) 
　 式 (I)中 、 Xaaは 、 次 式 (II)の α -置 換 炭 酸 残 基 を 表 し 、
　 　 　 Q-CH(R)-CO　 (II)
　 式 (II)中 、 Qは 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 メ チ ル ア ミ ノ 基 、 あ
る い は 水 酸 基 を 表 し 、 お よ び Rは 炭 素 数 ７ ～ ９ の シ ク ロ ア ル キ ル メ チ ル 基 、 あ る い は 炭 素
数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基 、 あ る い は 1-ア ダ マ ン チ ル メ チ ル 基 を 表 し 、
　 Xbbは 、 L-プ ロ リ ン あ る い は L-ア ゼ チ ジ ン -2-カ ル ボ ン 酸 残 表 す 。
【 手 続 補 正 ３ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ４
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ４ 】
　 第 三 の 面 で は 、 本 発 明 は 、 播 種 性 血 管 内 血 液 凝 固 を 治 療 す る 方 法 を 提 供 す る 。 こ の 方 法
は 、 播 種 性 血 管 内 血 液 凝 固 に 罹 患 し て い る 患 者 に 対 し 、 式 (I)に 対 応 す る 抗 凝 血 性 の プ
チ ジ ル ・ ア ル ギ ナ ル を 投 与 す る こ と 含 む 。
　 　 　 Xaa-Xbb-Arg-H　 (I)
　 式 (I)中 、 Xaaは 、 次 式 (II)の α -置 換 炭 酸 残 基 を 表 し 、
　 　 　 Q-CH(R)-CO　 (II)
　 式 (II)中 、 Qは 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 メ チ ル ア ミ ノ 基 、 あ
る い は 水 酸 基 を 表 し 、 お よ び Rは 炭 素 数 ７ ～ ９ の シ ク ロ ア ル キ ル メ チ ル 基 、 あ る い は 1-ア
ダ マ ン チ ル メ チ ル 基 、 あ る い は 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基 を 表 し 、
　 Xbbは 、 L-プ ロ リ ン あ る い は ア ゼ チ ジ ン -2-カ ル ボ ン 酸 残 表 す 。
　 特 に 好 ま し い 実 施 形 態 で は 、 前 記 化 合 物 は 、 以 下 の 構 造 を 持 つ 　 : 構 造 １ (エ ト キ シ カ
ル ボ ニ ル -D-シ ク ロ ヘ プ チ ル ア ラ ニ ル -L-プ ロ リ ル -L-ア ル ギ ニ ン ア ル デ ヒ ド , Eoc-D-cHpa-
Pro-Arg-H)， あ る い は 、 構 造 ２ (N-メ チ ル -D-シ ク ロ ヘ プ チ ル ア ラ ニ ル -L-プ ロ リ ル -L-ア ル
ギ ニ ン ア ル デ ヒ ド , N-Me-D-cHpa-Pro-Arg-H)， あ る い は 構 造 ３ (D-シ ク ロ ヘ プ チ ル ラ ク チ
ル -L-プ ロ リ ル -L-ア ル ギ ニ ン ア ル デ ヒ ド , D-cHpl-Pro-Arg-H)， あ る い は 構 造 ４ (N-メ チ ル
-D-シ ク ロ ヘ キ シ ル グ リ シ ル -L-ア ゼ チ ジ ン -2-カ ル ボ ニ ル -L-ア ル ギ ニ ン ア ル デ ヒ ド , N-Me
-D-Chg-Aze-Arg-H)。 こ れ ら は 式 (I)に 対 応 し て お り 、 式 (I)中 、 Xaaは 式 (II)の α -置 換 ア
ル キ ル 炭 酸 残 基 を 表 し 、 式 (II)中 Rは 、 シ ク ロ ヘ プ チ ル メ チ ル お よ び シ ク ロ ヘ キ シ ル 基 を
個 々 に 表 し 、 Q は 、 エ ト キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 、 メ チ ル ア ミ ノ 、 お よ び 水 酸 基 を 個 々 に 表
し 、 Xbbは 、 L-プ ロ リ ン お よ び L-ア ゼ チ ジ ニ ル -2-カ ル ボ ン 酸 残 基 を 個 々 に 表 す 。
【 手 続 補 正 ４ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ １ ８
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ８ 】
　 第 一 の 面 で は 、 本 発 明 は 、 式 (I)で 示 さ れ る ペ プ チ ジ ル ・ ア ル ギ ナ ル

を 含 む 組 成 物 を 提 供 す る 。
　 　 　 Xaa-Xbb-Arg-H　 (I) 
　 式 (I)中 、 Xaaは 、 次 式 (II)の α -置 換 炭 酸 残 基 を 表 し 、
　 　 　 Q-CH(R)-CO　 (II)
　 式 (II)中 、 Qは 、 炭 素 数 １ ～ ３ の ア ル コ キ シ カ ル ボ ニ ル ア ミ ノ 基 、 メ チ ル ア ミ ノ 基 、 あ
る い は 水 酸 基 を 表 し 、 お よ び Rは 炭 素 数 ７ ～ ９ の シ ク ロ ア ル キ ル メ チ ル 基 、 1-ア ダ マ ン チ
ル メ チ ル 基 、 あ る い は 炭 素 数 ５ ～ ７ の シ ク ロ ア ル キ ル 基 、
　 Xbbは 、 L-プ ロ リ ン あ る い は L-ア ゼ チ ジ ニ ル -2-カ ル ボ ン 酸 残 表 す 。
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基 を

ぺ
ま た は こ れ ら の 薬 学 的 に 許 容 で き る 酸 付 加 塩

基 を

、 ま た は 有 機 酸 も
し く は 無 機 酸 で 形 成 さ れ る そ れ ら の 酸 付 加 塩

を 表 し
基 を
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