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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24年11月15日(2012.11.15)

【公表番号】特表2012-504619(P2012-504619A)
【公表日】平成24年2月23日(2012.2.23)
【年通号数】公開・登録公報2012-008
【出願番号】特願2011-530103(P2011-530103)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｋ  14/575    (2006.01)
   Ｃ０７Ｋ   4/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  38/27     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   3/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   3/04     (2006.01)
   Ｃ０７Ｋ   5/00     (2006.01)
   Ｃ０７Ｋ   7/00     (2006.01)
   Ｃ１２Ｎ  15/09     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｋ  14/575   ＺＮＡ　
   Ｃ０７Ｋ   4/00    　　　　
   Ａ６１Ｋ  37/36    　　　　
   Ａ６１Ｐ   3/10    　　　　
   Ａ６１Ｐ   3/04    　　　　
   Ｃ０７Ｋ   5/00    　　　　
   Ｃ０７Ｋ   7/00    　　　　
   Ｃ１２Ｎ  15/00    　　　Ａ

【手続補正書】
【提出日】平成24年9月12日(2012.9.12)
【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）の化合物
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【化１】

（式中、Ｒは存在しないか、あるいは置換または非置換のアルキル基、置換または非置換
のペプチド鎖および置換または非置換の多糖からなる群から選択される有機部分である）
。
【請求項２】
　Ｒが１～１２個のアミノ酸残基のペプチドである、請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
　Ｒがグレリン残基４から１０までに対応する７個のアミノ酸残基のペプチドである、請
求項１に記載の化合物。
【請求項４】
　Ｒがグレリン残基４から１５までに対応する１２個のアミノ酸残基のペプチドである、
請求項１に記載の化合物。
【請求項５】
　Ｒがグレリン残基４から５までに対応する２個のアミノ酸残基のペプチドである、請求
項１に記載の化合物。
【請求項６】
　Ｒがグレリン残基４から２８までに対応する２５個のアミノ酸残基のペプチドである、
請求項１に記載の化合物。
【請求項７】
　請求項１～６のいずれか１項に記載の化合物および薬学的に許容される賦形剤または担
体を含む組成物。
【請求項８】
　請求項１～６のいずれか１項に記載の化合物を調製する方法であって、
　３～５個のＮ末端アミノ酸残基を含むグレリンペプチド配列を提供する工程であって、
３位のセリン残基がアロック保護１，２－ジアミノプロピオン酸に置換されており、Ｄ４
－Ｔａｔがペプチド配列の一末端に結合している、工程と、
　ブロモオクタノイル化中間体を得るために、１または複数個の反応容器中で、グレリン
ペプチド配列を、Ｐｄ（ＰＰｈ３）４パラジウム試薬、ｎ－ブロモオクタン酸無水物およ
び試薬Ｋと一緒にする工程と、
　前記ブロモオクタノイル化中間体を補酵素Ａと一緒にする工程と
を含む方法。
【請求項９】
　請求項１～６のいずれか１項に記載の化合物の治療有効量を含む、対象での肥満治療の
ための医薬組成物。
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【請求項１０】
　前記医薬組成物の前記対象への投与が、該対象において除脂肪量よりも大きい脂肪量減
少をもたらす、請求項９に記載の医薬組成物。
【請求項１１】
　前記医薬組成物の前記対象への投与が、該対象においてアシル－グレリンに対するグレ
リンの比の増加をもたらす、請求項９に記載の医薬組成物。
【請求項１２】
　前記治療有効量が少なくとも約５ｍｇ／ｋｇ対象の体重である、請求項９に記載の医薬
組成物。
【請求項１３】
　前記治療有効量が少なくとも約１５ｍｇ／ｋｇ対象の体重である、請求項９に記載の医
薬組成物。
【請求項１４】
　前記治療有効量が少なくとも約２５ｍｇ／ｋｇ対象の体重である、請求項９に記載の医
薬組成物。
【請求項１５】
　請求項１に記載の化合物の治療有効量を含む、対象でのＩＩ型糖尿病の治療のための医
薬組成物。
【請求項１６】
　前記医薬組成物の前記対象への投与が、該対象においてインスリン産生増加をもたらす
、請求項１５に記載の医薬組成物。
【請求項１７】
　前記医薬組成物の前記対象への投与が、該対象においてグルコース曝露に対する応答性
増加をもたらす、請求項１５に記載の医薬組成物。
【請求項１８】
　前記医薬組成物の前記対象への投与が、該対象において脱共役タンパク質２（ＵＣＰ－
２）ｍＲＮＡレベルの減少をもたらす、請求項１５に記載の医薬組成物。
【請求項１９】
　前記治療有効量が少なくとも約５ｍｇ／ｋｇ対象の体重である、請求項１５に記載の医
薬組成物。
【請求項２０】
　前記治療有効量が少なくとも約１５ｍｇ／ｋｇ対象の体重である、請求項１５に記載の
医薬組成物。
【請求項２１】
　前記治療有効量が少なくとも約２５ｍｇ／ｋｇ対象の体重である、請求項１５に記載の
医薬組成物。
【請求項２２】
　請求項１に記載の化合物の治療有効量を含む、対象でのｍＢＯＡＴ関連疾患の治療のた
めの医薬組成物。
【請求項２３】
　請求項１に記載の化合物の治療有効量を含む、対象での過敏性腸症候群の治療のための
医薬組成物。
【請求項２４】
　請求項１に記載の化合物の治療有効量の少なくとも１用量を含む組成物を含むキット。
【請求項２５】
　さらなる体重減少治療薬の少なくとも１用量をさらに含む、請求項２４に記載のキット
。
【請求項２６】
　前記対象がヒトである、請求項９～２３のいずれか１項に記載の医薬組成物。
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