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【公報種別】特許法第１７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23年2月24日(2011.2.24)

【公表番号】特表2010-522693(P2010-522693A)
【公表日】平成22年7月8日(2010.7.8)
【年通号数】公開・登録公報2010-027
【出願番号】特願2009-544303(P2009-544303)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｄ 403/14     (2006.01)
   Ｃ０７Ｋ   5/083    (2006.01)
   Ｃ０７Ｋ   5/065    (2006.01)
   Ｃ０７Ｋ   5/103    (2006.01)
   Ｃ０７Ｋ   5/062    (2006.01)
   Ｃ０７Ｋ   5/068    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  31/496    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  38/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  47/48     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ｃ０７Ｄ 501/34     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｄ 403/14    ＺＮＡ　
   Ｃ０７Ｋ   5/083   　　　　
   Ｃ０７Ｋ   5/065   　　　　
   Ｃ０７Ｋ   5/103   　　　　
   Ｃ０７Ｋ   5/062   　　　　
   Ｃ０７Ｋ   5/068   　　　　
   Ａ６１Ｋ  31/496   　　　　
   Ａ６１Ｋ  37/02    　　　　
   Ａ６１Ｋ  47/48    　　　　
   Ａ６１Ｐ  43/00    １０５　
   Ａ６１Ｐ  35/00    　　　　
   Ｃ０７Ｄ 501/34    　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成22年12月28日(2010.12.28)
【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
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【化１】

　（式中、
　ｍは０であり；
　Ｆは構造：
【化２】

を含むリンカーであり、
　　（ＡＡ１）ｃは、Ｖａｌ－Ｃｉｔ、Ｖａｌ－Ｌｙｓ、Ｐｈｅ－Ｌｙｓ、Ｌｙｓ－Ｌｙ
ｓ、Ａｌａ－Ｌｙｓ、Ｐｈｅ－Ｃｉｔ、Ｌｅｕ－Ｃｉｔ、Ｉｌｅ－Ｃｉｔ、Ｔｒｐ、Ｃｉ
ｔ、Ｐｈｅ－Ａｌａ、Ｐｈｅ－Ｎ９－トシル－Ａｒｇ、Ｐｈｅ－Ｎ９－ニトロ－Ａｒｇ、
Ｐｈｅ－Ｐｈｅ－Ｌｙｓ、Ｄ－Ｐｈｅ－Ｐｈｅ－Ｌｙｓ、Ｇｌｙ－Ｐｈｅ－Ｌｙｓ、Ｌｅ
ｕ－Ａｌａ－Ｌｅｕ、Ｉｌｅ－Ａｌａ－Ｌｅｕ、Ｖａｌ－Ａｌａ－Ｖａｌ、Ａｌａ－Ｌｅ
ｕ－Ａｌａ－Ｌｅｕ（配列番号１）、β－Ａｌａ－Ｌｅｕ－Ａｌａ－Ｌｅｕ（配列番号２
）及びＧｌｙ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－Ｇｌｙ（配列番号３）からなる群から選択されるペプチ
ド配列であり；
　　Ｌ３は式
【化３】

のスペーサー基であり、Ｌ３のカルボキシル基はＤのペンダントアミン官能基とアミド結
合を形成し；
　　ｏは１であり、
　Ｌ４はリンカーメンバーであり、Ｌ４は（ＡＡ１）ｃのＮ末端に直接結合される
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【化４】

を含み、
　　Ｒ２０は水素、置換若しくは未置換アルキル基、置換若しくは未置換ヘテロアルキル
基、及びアシル基から選択されるメンバーであり、
　　Ｒ２５、Ｒ２５’、Ｒ２６、及びＲ２６’の各々は、水素、置換若しくは未置換アル
キル基、置換若しくは未置換ヘテロアルキル基、置換若しくは未置換アリール基、置換若
しくは未置換ヘテロアリール基、及び置換若しくは未置換ヘテロシクロアルキル基から独
立して選択され；かつ
　　ｓ及びｔは独立して１～６の整数であり；
　ｐは１であり；
　Ｘ４は、Ｒ２９、ＣＯＯＲ２９、Ｃ（Ｏ）ＮＲ２９、及びＣ（Ｏ）ＮＮＲ２９から選択
されるメンバーであり、Ｒ２９は、置換若しくは未置換アルキル基、置換若しくは未置換
ヘテロアルキル基、置換若しくは未置換ヘテロアリール、Ｎ－ヒドロキシスクシンイミド
エステル、及びマレイミドから選択されるメンバーであり；かつ
　Ｄは構造：
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【化５】

を含み；
　ＸはＯであり；
　ＺはＮＲ２３であり；
　Ｒ２３は、水素、置換若しくは未置換アルキル基、置換若しくは未置換ヘテロアルキル
基、及びアシル基から選択されるメンバーであり；
　Ｒ１は水素、置換若しくは未置換低級アルキル基、Ｃ（Ｏ）Ｒ８、又はＣＯ２Ｒ８であ
り、Ｒ８はＮＲ９Ｒ１０及びＯＲ９から選択されるメンバーであり、
　　Ｒ９及びＲ１０は、水素、置換若しくは未置換アルキル基及び置換若しくは未置換ヘ
テロアルキル基から独立して選択されるメンバーであり；
　Ｒ１’は水素、置換若しくは未置換低級アルキル基又はＣ（Ｏ）Ｒ８であり、Ｒ８はＮ
Ｒ９Ｒ１０及びＯＲ９から選択されるメンバーであり、
　　Ｒ９及びＲ１０は、水素、置換若しくは未置換アルキル基及び置換若しくは未置換ヘ
テロアルキル基から独立して選択されるメンバーであり；
　Ｒ２は水素、又は置換若しくは未置換低級アルキル基又は未置換ヘテロアルキル基又は
シアノ基又はアルコキシ基であり；かつ
　Ｒ２’は水素、又は置換若しくは未置換低級アルキル基又は未置換ヘテロアルキル基で
あり、
　Ｒ３は、（＝Ｏ）、ＳＲ１１、ＮＨＲ１１及びＯＲ１１からなる群から選択されるメン
バーであり、
　　Ｒ１１は、水素、置換アルキル基、未置換アルキル基、置換ヘテロアルキル基、未置
換ヘテロアルキル基、モノホスフェート基、ジホスフェート基、トリホスフェート基、ス
ルホネート基、アシル基、Ｃ（Ｏ）Ｒ１２Ｒ１３、Ｃ（Ｏ）ＯＲ１２、Ｃ（Ｏ）ＮＲ１２

Ｒ１３、Ｐ（Ｏ）（ＯＲ１２）２、Ｃ（Ｏ）ＣＨＲ１２Ｒ１３、ＳＲ１２及びＳｉＲ１２

Ｒ１３Ｒ１４からなる群から選択されるメンバーであり、
　　　Ｒ１２、Ｒ１３、及びＲ１４は、水素、置換若しくは未置換アルキル基、置換若し
くは未置換ヘテロアルキル基及び置換若しくは未置換アリール基から独立して選択される
メンバーであり、Ｒ１２及びＲ１３はそれらに結合する窒素又は炭素原子と共に任意に結
合し、４～６員を有し、任意に２つ以上のヘテロ原子を有する置換若しくは未置換ヘテロ
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シクロアルキル環系が形成されてもよく；
　Ｒ４、Ｒ４’、Ｒ５及びＲ５’は、水素、置換アルキル基、未置換アルキル基、置換ア
リール基、未置換アリール基、置換ヘテロアリール基、未置換ヘテロアリール基、置換ヘ
テロシクロアルキル基、未置換ヘテロシクロアルキル基、ハロゲン、ＮＯ２、ＮＲ１５Ｒ
１６、ＮＣ（Ｏ）Ｒ１５、ＯＣ（Ｏ）ＮＲ１５Ｒ１６、ＯＣ（Ｏ）ＯＲ１５、Ｃ（Ｏ）Ｒ
１５、ＳＲ１５、ＯＲ１５、ＣＲ１５＝ＮＲ１６、及びＯ（ＣＨ２）ｎＮ（ＣＨ３）２か
らなる群から独立して選択されるメンバーであるか、又はＲ４、Ｒ４’、Ｒ５及びＲ５’

の任意の隣接対はそれらに結合する炭素原子と共に結合し、４～６員を有する置換若しく
は未置換シクロアルキル又はヘテロシクロアルキル環系が形成されてもよく；
　　ｎは１～２０の整数であり、
　　Ｒ１５及びＲ１６は、水素、置換若しくは未置換アルキル基、置換若しくは未置換ヘ
テロアルキル基、置換若しくは未置換アリール基、置換若しくは未置換ヘテロアリール基
、置換若しくは未置換ヘテロシクロアルキル基、及び置換若しくは未置換ペプチジル基か
ら独立して選択され、Ｒ１５及びＲ１６はそれらに結合する窒素原子と共に任意に結合し
、４～６員を有し、任意に２つ以上のヘテロ原子を有する置換若しくは未置換ヘテロシク
ロアルキル環系が形成されてもよく；
　Ｒ６は存在しないか又は単結合として存在し、存在する場合、Ｒ６及びＲ７は結合し、
シクロプロピル環が形成され；かつ
　Ｒ７は前記シクロプロピル環内でＲ６と結合されたＣＨ２－Ｘ１若しくは－ＣＨ２－で
あり、Ｘ１は離脱基であり、
　Ｒ４、Ｒ４’、Ｒ５、Ｒ５’、Ｒ１５又はＲ１６の少なくとも１つは前記薬剤をＬ１（
存在する場合）又はＦに結合させる）
の化合物、又はその薬理学的に許容できる塩。
【請求項２】
　（ＡＡ１）ｃがＶａｌ－Ｃｉｔ又はＶａｌ－Ｌｙｓである、請求項１記載の化合物。
【請求項３】
　Ｒ２５、Ｒ２５’、Ｒ２６、及びＲ２６’が独立して水素又は低級アルキル基である、
請求項１記載の化合物。
【請求項４】
　ｓ及びｔが独立して１又は２である、請求項１記載の化合物。
【請求項５】
　Ｒ２０が水素又は低級アルキル基である、請求項１記載の化合物。
【請求項６】
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【化６】
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【化７】
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【化８】
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【化９】

から選択される化合物であって、ｒは０～２４の範囲内の整数である、請求項１記載の化
合物。
【請求項７】
　Ｒ２９が、Ｎ－ヒドロキシスクシンイミドエステル、及びマレイミドからなる群から選
択される、請求項１記載の化合物。
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