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　 　 【 請 求 項 １ 】 　 一 般 式 Ｉ ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
[式 中 、 Ｘ ａ ａ １ は デ ス － Ｘ ａ ａ １ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｌ ｅ ｕ ま た は Ｖ ａ ｌ ； Ｘ ａ ａ ２ は デ ス － Ｘ
ａ ａ ２ 、 Ａ ｌ ａ ま た は Ｇ ｌ ｙ ； Ｘ ａ ａ ３ は デ ス － Ｘ ａ ａ ３ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｔ ｒ ｐ （ Ｄ も し く は
Ｌ ） 、 ネ オ － Ｔ ｒ ｐ 、 ハ ロ － Ｔ ｒ ｐ ま た は い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ４ は
デ ス － Ｘ ａ ａ ４ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｕ 、 γ － カ ル ボ キ シ － Ｇ ｌ ｕ （
Ｇ ｌ ａ ） ま た は い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ５ は Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ 、 Ａ ｓ ｐ 、
Ａ ｌ ａ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ
、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は
い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ６ は Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ
チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ
,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ７ は Ａ ｓ ｐ 、
Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、
Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基
性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ８ は Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ
ｓ 、 Ｐ ｒ ｏ ま た は ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ ； Ｘ ａ ａ ９ は Ｔ ｈ ｒ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ａ
ｓ ｎ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ
－ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い
ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ０ は Ｇ ｌ ｙ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ａ ｓ ｎ
、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ
ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ
ａ ａ １ １ は Ｇ ｌ ｎ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 Ｔ ｒ ｐ （ Ｄ も し く は Ｌ ） 、 ハ ロ － Ｔ
ｒ ｐ 、 ネ オ － Ｔ ｒ ｐ 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｒ ｐ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、
Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ



ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ
メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ま た は い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ
酸 ； Ｘ ａ ａ １ ２ は Ａ ｓ ｎ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ａ
ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル －
Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ

１ ３ は デ ス － Ｘ ａ ａ １ ３ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ
ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル －
Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 で あ っ て ； Ｃ － 末 端 に は 遊 離 カ ル ボ キ シ ル
基 ま た は ア ミ ド 基 が 含 ま れ る ]を 有 す る α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ２ 】 　 以 下 の
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｘ ａ ａ １ は Ｇ ｌ ｕ ま た は γ － カ ル ボ キ シ － Ｇ ｌ ｕ （ Ｇ ｌ ａ ） ； Ｘ ａ ａ ２ は Ｌ ｙ ｓ
、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ
； Ｘ ａ ａ ３ は Ｔ ｒ ｐ （ Ｄ も し く は Ｌ ） 、 ハ ロ － Ｔ ｒ ｐ ま た は ネ オ － Ｔ ｒ ｐ ； Ｘ ａ ａ ４ は Ｔ
ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ
－ ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ ま た は ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ； お よ び 、 Ｘ ａ ａ ５ は Ｐ ｒ ｏ ま た は ヒ ド ロ キ シ －
Ｐ ｒ ｏ で あ っ て ； Ｃ 末 端 に は カ ル ボ キ シ ル ま た は ア ミ ド 基 が 含 ま れ る ]よ り な る 群 か ら 選
択 さ れ る 一 般 式 Ｉ で 示 さ れ る α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド ま た は そ の 誘 導 体 。
　 　 【 請 求 項 ３ 】 　 Ｘ ａ ａ １ が Ｇ ｌ ｕ で あ る 請 求 項 ２ 記 載 の α － コ ノ ト キ シ ン
・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ４ 】 　 Ｘ ａ ａ ２ が Ｌ ｙ ｓ で あ る 請 求 項 ２ 記 載 の α － コ ノ ト キ シ ン
・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ５ 】 　 Ｘ ａ ａ ４ が Ｔ ｙ ｒ で あ る 請 求 項 ２ 記 載 の α － コ ノ ト キ シ ン
・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ６ 】 　 Ｘ ａ ａ ４ が モ ノ － ヨ ー ド － Ｔ ｙ ｒ で あ る 請 求 項 ２ 記 載 の α
－ コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ７ 】 　 Ｘ ａ ａ ４ が ジ － ヨ ー ド － Ｔ ｙ ｒ で あ る 請 求 項 ２ 記 載 の α －
コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ８ 】 　 Ｏ － グ リ カ ン 、 Ｓ － グ リ カ ン ま た は Ｎ － グ リ カ ン を 含 む よ う に 修 飾 さ
れ た 請 求 項 １ 記 載 の α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ９ 】 　 Ｏ － グ リ カ ン 、 Ｓ － グ リ カ ン ま た は Ｎ － グ リ カ ン を 含 む よ う に 修 飾 さ
れ た 請 求 項 ２ 記 載 の α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 １ ０ 】 　 一 般 式 Ｉ Ｉ ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
[式 中 、 Ｘ ａ ａ １ は デ ス － Ｘ ａ ａ １ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｇ ｌ ｕ ま た は γ － カ ル ボ キ シ － Ｇ ｌ ｕ （ Ｇ

(2) JP 2002-534996 A5 2007.3.29

単 離 さ れ た

単 離 さ れ た
単 離 さ れ た

単 離 さ れ た

単 離 さ れ た

単 離 さ れ た

単 離 さ れ た

単 離 さ れ た

単 離 さ れ た



ｌ ａ ） ； Ｘ ａ ａ ２ は デ ス － Ｘ ａ ａ ２ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ ； Ｘ ａ ａ

３ は デ ス － Ｘ ａ ａ ３ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ 、 Ｐ ｒ ｏ ま た は ヒ ド ロ キ
シ － Ｐ ｒ ｏ ； Ｘ ａ ａ ４ は デ ス － Ｘ ａ ａ ４ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ａ
ｓ ｎ 、 Ｐ ｒ ｏ ま た は ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ ； Ｘ ａ ａ ５ は Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｇ ｌ ｕ 、
Ｇ ｌ ａ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｔ ｒ ｐ （ Ｄ も し く は Ｌ ） 、 ネ オ － Ｔ ｒ ｐ 、 ハ ロ － Ｔ ｒ ｐ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル
ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,
Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ
、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、
ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ６ は Ａ ｓ ｐ 、 Ａ
ｓ ｎ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ
ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま
た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ７ は Ｐ ｒ ｏ ま た は ヒ ド ロ キ シ － Ｐ
ｒ ｏ ； Ｘ ａ ａ ８ は Ａ ｌ ａ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ
シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル
ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含
有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ９ は Ｇ ｌ ｙ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｐ
ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 Ｔ ｒ ｐ （ Ｄ も し く は Ｌ ） 、 ネ オ － Ｔ ｒ ｐ 、 ハ ロ － Ｔ
ｒ ｐ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ
メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ま た
は い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ０ は Ａ ｌ ａ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ
ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｓ ｅ ｒ 、
Ｔ ｈ ｒ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ －
ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ
酸 ； Ｘ ａ ａ １ １ は Ｔ ｈ ｒ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ａ
ｓ ｎ 、 Ｍ ｅ ｔ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ
ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ
、 い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ －
ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は い ず れ
か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ２ は Ａ ｓ ｎ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ
、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル
－ Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 い ず れ か の 非 天
然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ
－ ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ
キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ３ は デ ス － Ｘ ａ ａ １ ３ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｐ ｒ ｏ 、
ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、
Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド
ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ４ は デ ス － Ｘ ａ ａ １ ４ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｌ ｅ ｕ
、 Ｐ ｈ ｅ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ
－ ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸
、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ
、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸
； Ｘ ａ ａ １ ５ は デ ス － Ｘ ａ ａ １ ５ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｍ ｅ ｔ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｔ ｒ ｐ （
Ｄ も し く は Ｌ ） 、 ネ オ － Ｔ ｒ ｐ 、 ハ ロ － Ｔ ｒ ｐ 、 い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 Ａ ｒ
ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ
ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １

６ は デ ス － Ｘ ａ ａ １ ６ 、 Ｔ ｒ ｐ （ Ｄ も し く は Ｌ ） 、 ネ オ － Ｔ ｒ ｐ 、 ハ ロ － Ｔ ｒ ｐ 、 い ず れ
か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル
－ Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の
非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ７ は デ ス － Ｘ ａ ａ １ ７ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル
ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ
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ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 で あ っ て ； Ｃ － 末 端 に は 、 遊 離 カ ル ボ
キ シ ル 基 ま た は ア ミ ド 基 が 含 ま れ る ]を 有 す る α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 １ １ 】 　 以 下 の
【 化 ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｘ ａ ａ １ は Ｇ ｌ ｕ ま た は γ － カ ル ボ キ シ － Ｇ ｌ ｕ （ Ｇ ｌ ａ ） ； Ｘ ａ ａ ２ は Ｌ ｙ ｓ
、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ
； Ｘ ａ ａ ３ は Ｔ ｒ ｐ （ Ｄ も し く は Ｌ ） 、 ハ ロ － Ｔ ｒ ｐ ま た は ネ オ － Ｔ ｒ ｐ ； Ｘ ａ ａ ４ は Ｔ
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ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ
－ ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ ま た は ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ； お よ び 、 Ｘ ａ ａ ５ は Ｐ ｒ ｏ ま た は ヒ ド ロ キ シ －
Ｐ ｒ ｏ で あ っ て ； Ｃ 末 端 に は カ ル ボ キ シ ル ま た は ア ミ ド 基 が 含 ま れ る ]よ り な る 群 か ら 選
択 さ れ る 一 般 式 Ｉ Ｉ で 示 さ れ る α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド ま た は そ の 誘 導 体
。
　 　 【 請 求 項 １ ２ 】 　 Ｘ ａ ａ ２ が Ｌ ｙ ｓ で あ る 請 求 項 １ １ 記 載 の α － コ ノ ト キ
シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 １ ３ 】 　 Ｘ ａ ａ １ が Ｇ ｌ ｕ で あ る 請 求 項 １ １ 記 載 の α － コ ノ ト キ
シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 １ ４ 】 　 Ｘ ａ ａ ３ が Ｔ ｒ ｐ で あ る 請 求 項 １ １ 記 載 の α － コ ノ ト キ
シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 １ ５ 】 　 Ｘ ａ ａ ４ が Ｔ ｙ ｒ で あ る 請 求 項 １ １ 記 載 の α － コ ノ ト キ
シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 １ ６ 】 　 Ｘ ａ ａ ４ が モ ノ － ヨ ー ド － Ｔ ｙ ｒ で あ る 請 求 項 １ １ 記 載 の

α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 １ ７ 】 　 Ｘ ａ ａ ４ が ジ － ヨ ー ド － Ｔ ｙ ｒ で あ る 請 求 項 １ １ 記 載 の
α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 １ ８ 】 　 Ｏ － グ リ カ ン 、 Ｓ － グ リ カ ン ま た は Ｎ － グ リ カ ン を 含 む よ う に 修 飾
さ れ た 請 求 項 １ ０ 記 載 の α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 １ ９ 】 　 Ｏ － グ リ カ ン 、 Ｓ － グ リ カ ン ま た は Ｎ － グ リ カ ン を 含 む よ う に 修 飾
さ れ た 請 求 項 １ １ 記 載 の α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ２ ０ 】 　 一 般 式 Ｉ Ｉ Ｉ ：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｘ ａ ａ １ は デ ス － Ｘ ａ ａ １ 、 Ｓ ｅ ｒ ま た は Ｔ ｈ ｒ ； Ｘ ａ ａ ２ は デ ス － Ｘ ａ ａ ２ 、
Ａ ｓ ｐ 、 Ｇ ｌ ｕ 、 γ － カ ル ボ キ シ － Ｇ ｌ ｕ （ Ｇ ｌ ａ ） 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｓ ｅ ｒ ま た は Ｔ ｈ ｒ ； Ｘ
ａ ａ ３ は デ ス － Ｘ ａ ａ ３ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ
シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,
Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア
ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ４ は デ ス － Ｘ ａ ａ ４ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｇ ｌ ｕ
、 Ｇ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ ま た は い ず れ
か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ５ は デ ス － Ｘ ａ ａ ５ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｇ ｌ
ｕ 、 Ｇ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ －
Ｐ ｒ ｏ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ －
ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ
酸 ； Ｘ ａ ａ ６ は Ｔ ｈ ｒ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｍ ｅ ｔ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｌ
ｅ ｕ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ
、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ
、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸
； Ｘ ａ ａ ７ は Ｉ ｌ ｅ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ａ ｒ
ｇ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン
、 オ ル ニ チ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト
リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ
ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ
ｙ ｒ ま た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ８ は Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ －
Ｐ ｒ ｏ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｐ ｈ ｅ 、
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い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ －
メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず
れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ９ は Ｖ ａ ｌ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ａ
ｓ ｐ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ
ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル
－ Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ０ は Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、
Ａ ｒ ｇ 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 オ ル ニ チ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル
－ Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 、 Ａ ｓ ｎ 、
Ａ ｌ ａ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｔ ｒ ｐ （ Ｄ も し く は Ｌ ） 、
ネ オ － Ｔ ｒ ｐ 、 ハ ロ － Ｔ ｒ ｐ 、 い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ
、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、
ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は い ず れ か の ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ １ は Ｌ ｅ ｕ 、 Ｇ ｌ ｎ
、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｍ ｅ ｔ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ
メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ａ ｒ ｇ 、 ホ モ ア ル ギ
ニ ン 、 オ ル ニ チ ン 、 い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｎ
、 Ｐ ｈ ｅ 、 Ｔ ｒ ｐ （ Ｄ も し く は Ｌ ） 、 ネ オ － Ｔ ｒ ｐ 、 ハ ロ － Ｔ ｒ ｐ ま た は い ず れ か の 非 天
然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ２ は Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ
ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ
メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ａ ｒ ｇ 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 オ ル ニ チ ン
、 い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 、 Ｐ ｈ ｅ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 い ず れ か の 非 天 然
芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｍ ｅ ｔ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ
－ Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ
ｒ ま た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ３ は Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ
、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族
ア ミ ノ 酸 、 Ａ ｒ ｇ 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 オ ル ニ チ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ
－ ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸
、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ
、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸
； Ｘ ａ ａ １ ４ は Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ｇ ｌ ｙ
、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ
、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩
基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ５ は Ａ ｓ ｎ 、 Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ －
Ｈ ｉ ｓ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ －
メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 い ず れ か
の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ
ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は い ず れ か の 非 天 然
ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ６ は Ｍ ｅ ｔ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｌ ｅ
ｕ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 Ｔ ｙ ｒ 、
ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス
ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 、 Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ
ａ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ
－ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い
ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ７ は デ ス － Ｘ ａ ａ １ ７ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ａ ｓ
ｎ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ
チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ
,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ８ は デ ス －
Ｘ ａ ａ １ ８ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ｔ ｒ ｐ （ Ｄ も し く は Ｌ ） 、 ネ オ
、 ハ ロ － Ｔ ｒ ｐ 、 い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ
ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル －
Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ９ は デ ス － Ｘ ａ ａ １ ９ 、 Ｓ ｅ ｒ

(6) JP 2002-534996 A5 2007.3.29

－ Ｔ ｒ ｐ



、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ
－ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い
ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ２ ０ は デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ０ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｈ ｉ
ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ
、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩
基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ２ １ は デ ス － Ｘ ａ ａ ２ １ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｐ ｒ ｏ ま た は ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ
ｏ ； Ｘ ａ ａ ２ ２ は デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ２ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ
－ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い
ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ２ ３ は デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ３ 、 Ｓ ｅ ｒ ま た は Ｔ ｈ ｒ ；
Ｘ ａ ａ ２ ４ は デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ４ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｉ ｌ ｅ ま た は Ｖ ａ ｌ で あ っ て ； Ｃ 末 端 に は 遊 離
カ ル ボ キ シ ル 基 ま た は ア ミ ド 基 が 含 ま れ る が 、 但 し （ ａ ） Ｘ ａ ａ １ が デ ス － Ｘ ａ ａ １ 、 Ｘ
ａ ａ ２ が デ ス － Ｘ ａ ａ ２ 、 Ｘ ａ ａ ３ が デ ス － Ｘ ａ ａ ３ 、 Ｘ ａ ａ ４ が デ ス － Ｘ ａ ａ ４ 、 Ｘ ａ
ａ ６ が Ｓ ｅ ｒ 、 Ｘ ａ ａ ７ が Ｈ ｉ ｓ 、 Ｘ ａ ａ ８ が Ｐ ｒ ｏ 、 Ｘ ａ ａ ９ が Ａ ｌ ａ 、 Ｘ ａ ａ １ ０ が
Ｓ ｅ ｒ 、 Ｘ ａ ａ １ １ が Ｖ ａ ｌ 、 Ｘ ａ ａ １ ２ が Ａ ｓ ｎ 、 Ｘ ａ ａ １ ３ が Ａ ｓ ｎ 、 Ｘ ａ ａ １ ４ が
Ｐ ｒ ｏ 、 Ｘ ａ ａ １ ５ が Ａ ｓ ｐ 、 Ｘ ａ ａ １ ６ が Ｉ ｌ ｅ 、 Ｘ ａ ａ １ ７ が デ ス － Ｘ ａ ａ １ ７ 、 Ｘ
ａ ａ １ ８ が デ ス － Ｘ ａ ａ １ ８ 、 Ｘ ａ ａ １ ９ が デ ス － Ｘ ａ ａ １ ９ 、 Ｘ ａ ａ ２ ０ が デ ス － Ｘ ａ
ａ ２ ０ 、 Ｘ ａ ａ ２ １ が デ ス － Ｘ ａ ａ ２ １ 、 Ｘ ａ ａ ２ ２ が デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ２ 、 Ｘ ａ ａ ２ ３ が
デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ３ お よ び Ｘ ａ ａ ２ ４ が デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ４ で あ る 場 合 、 Ｘ ａ ａ ５ は Ｇ ｌ ｙ と
な ら な い ]を 有 す る α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ２ １ 】 　 以 下 の
【 化 ７ 】

(7) JP 2002-534996 A5 2007.3.29

単 離 さ れ た



　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 化 ８ 】

(8) JP 2002-534996 A5 2007.3.29



　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 化 ９ 】

(9) JP 2002-534996 A5 2007.3.29



　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 化 １ ０ 】
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【 化 １ １ 】

(11) JP 2002-534996 A5 2007.3.29



　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
【 化 １ ２ 】
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【 化 １ ３ 】
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[式 中 、 Ｘ ａ ａ １ は Ｇ ｌ ｕ ま た は γ － カ ル ボ キ シ － Ｇ ｌ ｕ （ Ｇ ｌ ａ ） ； Ｘ ａ ａ ２ は Ｌ ｙ ｓ
、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ
； Ｘ ａ ａ ３ は Ｔ ｒ ｐ （ Ｄ も し く は Ｌ ） 、 ハ ロ － Ｔ ｒ ｐ ま た は ネ オ － Ｔ ｒ ｐ ； Ｘ ａ ａ ４ は Ｔ
ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ
－ ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ ま た は ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ； お よ び 、 Ｘ ａ ａ ５ は Ｐ ｒ ｏ ま た は ヒ ド ロ キ シ －
Ｐ ｒ ｏ ； Ｘ ａ ａ ６ は Ｇ ｌ ｎ ま た は ピ ロ － Ｇ ｌ ｕ で あ っ て ； Ｃ 末 端 に は カ ル ボ キ シ ル ま た は
ア ミ ド 基 が 含 ま れ る ]よ り な る 群 か ら 選 択 さ れ る 一 般 式 Ｉ Ｉ Ｉ で 示 さ れ る α －
コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド ま た は そ の 誘 導 体 。
　 　 【 請 求 項 ２ ２ 】 　 Ｘ ａ ａ ２ が Ｌ ｙ ｓ で あ る 請 求 項 ２ １ 記 載 の α － コ ノ ト キ
シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ２ ３ 】 　 Ｘ ａ ａ １ が Ｇ ｌ ｕ で あ る 請 求 項 ２ １ 記 載 の α － コ ノ ト キ
シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ２ ４ 】 　 Ｘ ａ ａ ３ が Ｔ ｒ ｐ で あ る 請 求 項 ２ １ 記 載 の α － コ ノ ト キ
シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ２ ５ 】 　 Ｘ ａ ａ ４ が Ｔ ｙ ｒ で あ る 請 求 項 ２ １ 記 載 の α － コ ノ ト キ
シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ２ ６ 】 　 Ｘ ａ ａ ４ が モ ノ － ヨ ー ド － Ｔ ｙ ｒ で あ る 請 求 項 ２ １ 記 載 の

α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ２ ７ 】 　 Ｘ ａ ａ ４ が ジ － ヨ ー ド － Ｔ ｙ ｒ で あ る 請 求 項 ２ １ 記 載 の
α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ２ ８ 】 　 Ｏ － グ リ カ ン 、 Ｓ － グ リ カ ン ま た は Ｎ － グ リ カ ン を 含 む よ う に 修 飾
さ れ た 請 求 項 ２ ０ 記 載 の α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ２ ９ 】 　 Ｏ － グ リ カ ン 、 Ｓ － グ リ カ ン ま た は Ｎ － グ リ カ ン を 含 む よ う に 修 飾
さ れ た 請 求 項 ２ １ 記 載 の α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ３ ０ 】 　 以 下 の
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
[式 中 、 Ｘ ａ ａ １ は Ｇ ｌ ｕ ま た は γ － カ ル ボ キ シ － Ｇ ｌ ｕ （ Ｇ ｌ ａ ） ； Ｘ ａ ａ ２ は Ｌ ｙ ｓ
、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ
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； Ｘ ａ ａ ４ は Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル
ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ ま た は ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ； お よ び 、 Ｘ ａ ａ ５ は Ｐ ｒ ｏ ま た
は ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ で あ っ て ； Ｃ 末 端 に は カ ル ボ キ シ ル ま た は ア ミ ド 基 が 含 ま れ る ]よ
り な る 群 か ら 選 択 さ れ る α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド ま た は そ の 誘 導 体 。
　 　 【 請 求 項 ３ １ 】 　 Ｘ ａ ａ ２ が Ｌ ｙ ｓ で あ る 請 求 項 ３ ０ 記 載 の α － コ ノ ト キ
シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ３ ２ 】 　 Ｘ ａ ａ １ が Ｇ ｌ ｕ で あ る 請 求 項 ３ ０ 記 載 の α － コ ノ ト キ
シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ３ ３ 】 　 Ｘ ａ ａ ４ が Ｔ ｙ ｒ で あ る 請 求 項 ３ ０ 記 載 の α － コ ノ ト キ
シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ３ ４ 】 　 Ｘ ａ ａ ４ が モ ノ － ヨ ー ド － Ｔ ｙ ｒ で あ る 請 求 項 ３ ０ 記 載 の

α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ３ ５ 】 　 Ｘ ａ ａ ４ が ジ － ヨ ー ド － Ｔ ｙ ｒ で あ る 請 求 項 ３ ０ 記 載 の
α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ３ ６ 】 　 Ｏ － グ リ カ ン 、 Ｓ － グ リ カ ン ま た は Ｎ － グ リ カ ン を 含 む よ う に 修 飾
さ れ た 請 求 項 ３ ０ 記 載 の α － コ ノ ト キ シ ン ・ ペ プ チ ド 。
　 　 【 請 求 項 ３ ７ 】 　 表 １ － １ ３ ４ に 掲 載 の ア ミ ノ 酸 配 列 の 群 か ら 選 択 さ れ る ア ミ ノ 酸 配
列 を 含 む α － コ ノ ト キ シ ン 前 駆 体 を コ ー ド す る 核 酸 を 含 む 単 離 さ れ た 核 酸 。
　 　 【 請 求 項 ３ ８ 】 　 表 １ － １ ３ ４ に 掲 載 の ヌ ク レ オ チ ド 配 列 ま た は そ れ ら の 相 補 体 の 群
か ら 選 択 さ れ る ヌ ク レ オ チ ド 配 列 を 含 む 請 求 項 ３ ７ 記 載 の 核 酸 。
　 　 【 請 求 項 ３ ９ 】 　 表 １ － １ ３ ４ に 掲 載 の ア ミ ノ 酸 配 列 の 群 か ら 選 択 さ れ る ア ミ ノ 酸 配
列 を 含 む α － コ ノ ト キ シ ン ・ タ ン パ ク 質 前 駆 体 。
【 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 ８
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ １ ８ 】
式 中 、 Ｘ ａ ａ １ は デ ス － Ｘ ａ ａ １ 、 Ｓ ｅ ｒ ま た は Ｔ ｈ ｒ ； Ｘ ａ ａ ２ は デ ス － Ｘ ａ ａ ２ 、 Ａ
ｓ ｐ 、 Ｇ ｌ ｕ 、 γ － カ ル ボ キ シ － Ｇ ｌ ｕ （ Ｇ ｌ ａ ） 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｓ ｅ ｒ ま た は Ｔ ｈ ｒ ； Ｘ ａ
ａ ３ は デ ス － Ｘ ａ ａ ３ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ
－ Ｐ ｒ ｏ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ
－ ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ
ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ４ は デ ス － Ｘ ａ ａ ４ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｇ ｌ ｕ 、
Ｇ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ ま た は い ず れ か
の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ５ は デ ス － Ｘ ａ ａ ５ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｇ ｌ ｕ
、 Ｇ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ
ｒ ｏ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ
メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸
； Ｘ ａ ａ ６ は Ｔ ｈ ｒ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｍ ｅ ｔ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｌ ｅ
ｕ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ 、
Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、
Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ；
Ｘ ａ ａ ７ は Ｉ ｌ ｅ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ａ ｒ ｇ
、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、
オ ル ニ チ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ
メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ
－ Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ
ｒ ま た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ８ は Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ
ｒ ｏ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 い
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ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ
チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ
か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ９ は Ｖ ａ ｌ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ａ ｓ
ｐ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ
ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル －
Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ０ は Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 Ａ
ｒ ｇ 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 オ ル ニ チ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル －
Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ａ
ｌ ａ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｔ ｒ ｐ （ Ｄ も し く は Ｌ ） 、 ネ
オ － Ｔ ｒ ｐ 、 ハ ロ － Ｔ ｒ ｐ 、 い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、
モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ
ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は い ず れ か の ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ １ は Ｌ ｅ ｕ 、 Ｇ ｌ ｎ 、
Ｖ ａ ｌ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｍ ｅ ｔ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ
チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ａ ｒ ｇ 、 ホ モ ア ル ギ ニ
ン 、 オ ル ニ チ ン 、 い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｎ 、
Ｐ ｈ ｅ 、 Ｔ ｒ ｐ （ Ｄ も し く は Ｌ ） 、 ネ オ － Ｔ ｒ ｐ 、 ハ ロ － Ｔ ｒ ｐ ま た は い ず れ か の 非 天 然
芳 香 族 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ２ は Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド
ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ
チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ａ ｒ ｇ 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 オ ル ニ チ ン 、
い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 、 Ｐ ｈ ｅ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 い ず れ か の 非 天 然 芳
香 族 ア ミ ノ 酸 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｍ ｅ ｔ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ －
Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ
ま た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ３ は Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、
Ａ ｓ ｎ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア
ミ ノ 酸 、 Ａ ｒ ｇ 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 オ ル ニ チ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ －
ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 、
Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、
Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ；
Ｘ ａ ａ １ ４ は Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ｇ ｌ ｙ 、
Ｉ ｌ ｅ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、
Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基
性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ５ は Ａ ｓ ｎ 、 Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ
ｉ ｓ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ
チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 い ず れ か の
非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ
、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ ま た は い ず れ か の 非 天 然 ヒ
ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ６ は Ｍ ｅ ｔ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｌ ｅ ｕ
、 Ｐ ｒ ｏ 、 ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ 、 Ｐ ｈ ｅ 、 い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 Ｔ ｙ ｒ 、 ノ
ル － Ｔ ｙ ｒ 、 モ ノ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 ジ － ハ ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ス ル ホ － Ｔ ｙ ｒ 、 Ｏ － ホ ス ホ
－ Ｔ ｙ ｒ 、 ニ ト ロ － Ｔ ｙ ｒ 、 い ず れ か の 非 天 然 ヒ ド ロ キ シ 含 有 ア ミ ノ 酸 、 Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ
、 Ａ ｌ ａ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ －
メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず
れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ７ は デ ス － Ｘ ａ ａ １ ７ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ａ ｓ ｎ
、 Ａ ｌ ａ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｓ ｅ ｒ 、 Ｔ ｈ ｒ 、 Ｈ ｉ ｓ 、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ
ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,
Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ８ は デ ス － Ｘ
ａ ａ １ ８ 、 Ｇ ｌ ｙ 、 Ｇ ｌ ｕ 、 Ｇ ｌ ａ 、 Ｇ ｌ ｎ 、 Ｔ ｒ ｐ （ Ｄ も し く は Ｌ ） 、 ネ オ 、
ハ ロ － Ｔ ｒ ｐ 、 い ず れ か の 非 天 然 芳 香 族 ア ミ ノ 酸 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン
、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ
ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ １ ９ は デ ス － Ｘ ａ ａ １ ９ 、 Ｓ ｅ ｒ 、
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Ｔ ｈ ｒ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ｉ ｌ ｅ 、 Ａ ｌ ａ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ －
メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず
れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ２ ０ は デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ０ 、 Ｖ ａ ｌ 、 Ａ ｓ ｐ 、 Ｈ ｉ ｓ
、 ハ ロ － Ｈ ｉ ｓ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ － メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、
Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず れ か の 非 天 然 塩 基
性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ２ １ は デ ス － Ｘ ａ ａ ２ １ 、 Ａ ｓ ｎ 、 Ｐ ｒ ｏ ま た は ヒ ド ロ キ シ － Ｐ ｒ ｏ
； Ｘ ａ ａ ２ ２ は デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ２ 、 Ａ ｒ ｇ 、 オ ル ニ チ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ －
メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ － ジ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ 、 Ｎ ,Ｎ ,Ｎ － ト リ メ チ ル － Ｌ ｙ ｓ ま た は い ず
れ か の 非 天 然 塩 基 性 ア ミ ノ 酸 ； Ｘ ａ ａ ２ ３ は デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ３ 、 Ｓ ｅ ｒ ま た は Ｔ ｈ ｒ ； Ｘ
ａ ａ ２ ４ は デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ４ 、 Ｌ ｅ ｕ 、 Ｉ ｌ ｅ ま た は Ｖ ａ ｌ ； 但 し （ ａ ） Ｘ ａ ａ １ が デ ス
－ Ｘ ａ ａ １ 、 Ｘ ａ ａ ２ が デ ス － Ｘ ａ ａ ２ 、 Ｘ ａ ａ ３ が デ ス － Ｘ ａ ａ ３ 、 Ｘ ａ ａ ４ が デ ス －
Ｘ ａ ａ ４ 、 Ｘ ａ ａ ６ が Ｓ ｅ ｒ 、 Ｘ ａ ａ ７ が Ｈ ｉ ｓ 、 Ｘ ａ ａ ８ が Ｐ ｒ ｏ 、 Ｘ ａ ａ ９ が Ａ ｌ ａ
、 Ｘ ａ ａ １ ０ が Ｓ ｅ ｒ 、 Ｘ ａ ａ １ １ が Ｖ ａ ｌ 、 Ｘ ａ ａ １ ２ が Ａ ｓ ｎ 、 Ｘ ａ ａ １ ３ が Ａ ｓ ｎ
、 Ｘ ａ ａ １ ４ が Ｐ ｒ ｏ 、 Ｘ ａ ａ １ ５ が Ａ ｓ ｐ 、 Ｘ ａ ａ １ ６ が Ｉ ｌ ｅ 、 Ｘ ａ ａ １ ７ が デ ス －
Ｘ ａ ａ １ ７ 、 Ｘ ａ ａ １ ８ が デ ス － Ｘ ａ ａ １ ８ 、 Ｘ ａ ａ １ ９ が デ ス － Ｘ ａ ａ １ ９ 、 Ｘ ａ ａ ２

０ が デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ０ 、 Ｘ ａ ａ ２ １ が デ ス － Ｘ ａ ａ ２ １ 、 Ｘ ａ ａ ２ ２ が デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ２

、 Ｘ ａ ａ ２ ３ が デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ３ お よ び Ｘ ａ ａ ２ ４ が デ ス － Ｘ ａ ａ ２ ４ で あ る 場 合 、 Ｘ ａ
ａ ５ は Ｇ ｌ ｙ と な ら な い 。 Ｃ 末 端 に は 、 遊 離 カ ル ボ キ シ ル 基 ま た は ア ミ ド 基 が 含 ま れ て い
て も よ い 。 ハ ロ は 好 ま し く は 臭 素 、 塩 素 ま た は ヨ ウ 素 で あ り 、 よ り 好 ま し く は Ｈ ｉ ｓ に 対
し て は ヨ ウ 素 で あ っ て 、 Ｔ ｒ ｐ に 対 し て は 臭 素 で あ る 。 Ｃ ｙ ｓ 残 基 は Ｄ ま た は Ｌ 立 体 配 座
で 存 在 し 得 、 所 望 に よ り ホ モ シ ス テ イ ン （ Ｄ も し く は Ｌ ） で 置 換 さ れ て い て も よ い 。 Ｔ ｙ
ｒ 残 基 は ３ － ヒ ド ロ キ シ ル ま た は ２ － ヒ ド ロ キ シ ル 異 性 体 な ら び に 対 応 す る Ｏ － ス ル ホ －
お よ び Ｏ － ホ ス ホ － 誘 導 体 で 置 換 さ れ て い て も よ い 。 酸 性 ア ミ ノ 酸 残 基 は 、 い ず れ か の 合
成 酸 性 バ イ オ ア イ ソ テ リ ッ ク ・ ア ミ ノ 酸 代 理 物 、 例 え ば Ｇ ｌ ｙ お よ び Ａ ｌ ａ の テ ト ラ ゾ リ
ル 誘 導 体 で 置 換 さ れ て い て も よ い 。
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