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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 17年 11月 15日 (2005.11.15)
【 手 続 補 正 １ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 特 許 請 求 の 範 囲
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 特 許 請 求 の 範 囲 】
　 　 【 請 求 項 １ 】 　 標 的 タ ン パ ク 質 と 非 共 有 的 に 相 互 作 用 し 、 そ の 酵 素 活 性 部 位 の 部 分 で
な い ア ミ ノ 酸 側 鎖 で 該 標 的 タ ン パ ク 質 と 共 有 結 合 す る 、 1500ダ ル ト ン よ り も 小 さ な 分 子 量
を も つ 実 質 的 に 純 粋 な 化 合 物 で あ っ て 、 該 化 合 物 の 共 有 結 合 部 分 が 、 標 的 タ ン パ ク 質 と 他
の タ ン パ ク 質 と の 結 合 を 立 体 的 に 阻 害 し 、 生 理 的 条 件 下 で 、 対 応 す る 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 に
結 合 す る 反 応 進 行 速 度 よ り も 、 少 な く と も 100倍 速 い 反 応 進 行 速 度 で 該 標 的 タ ン パ ク 質 に
結 合 す る 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ 】 　 生 理 的 条 件 下 で 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 結 合 す る 反 応 進 行 速 度 よ り も 、
少 な く と も 1000倍 速 い 反 応 進 行 速 度 で 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合 す る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物
。
　 　 【 請 求 項 ３ 】 　 生 理 的 条 件 下 で 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 結 合 す る 反 応 進 行 速 度 よ り も 、
少 な く と も 10,000倍 速 い 反 応 進 行 速 度 で 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合 す る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合
物 。
　 　 【 請 求 項 ４ 】 　 生 理 的 条 件 下 で 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 結 合 す る 反 応 進 行 速 度 よ り も 、
少 な く と も 100,000倍 速 い 反 応 進 行 速 度 で 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合 す る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合
物 。
　 　 【 請 求 項 ５ 】 　 生 理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有 結 合 速 度 定



数 が 10 - 5 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ６ 】 　 生 理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有 結 合 速 度 定
数 が 10 - 6 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ７ 】 　 生 理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有 結 合 速 度 定
数 が 10 - 7 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ８ 】 　 （ a） 特 異 性 基 を 除 去 す る と 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 結 合 反 応 速 度 は
実 質 的 に 変 化 し な い が 、 標 的 タ ン パ ク 質 と の 結 合 反 応 速 度 が 低 下 し て 、 該 遊 離 ア ミ ノ 酸 側
鎖 と の 結 合 反 応 速 度 と 実 質 的 に 同 じ に な る 特 異 性 基 、 お よ び （ b） 該 標 的 タ ン パ ク 質 と 共
有 結 合 を 形 成 す る 結 合 基 で あ っ て 、 該 特 異 性 基 の 改 変 が 、 該 結 合 基 の 結 合 反 応 性 を 実 質 的
に 変 化 さ せ る こ と の な い 結 合 基 を 含 む 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 ９ 】 　 結 合 基 が 、 該 結 合 基 に 固 有 の 反 応 性 の 結 果 と し て 、 標 的 タ ン パ ク 質 上
の ア ミ ノ 酸 と 共 有 結 合 を 形 成 す る 、 請 求 項 8記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ０ 】 　 標 的 タ ン パ ク 質 が 酵 素 で は な い 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ １ 】 　 生 理 的 条 件 下 で 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 結 合 す る 反 応 進 行 速 度 よ り も
、 少 な く と も 1000倍 速 い 反 応 進 行 速 度 で 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合 す る 、 請 求 項 10記 載 の 化 合
物 。
　 　 【 請 求 項 １ ２ 】 　 生 理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有 結 合 速 度
定 数 が 10 - 5 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 請 求 項 10記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ３ 】 　 生 理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有 結 合 速 度
定 数 が 10 - 6 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 請 求 項 10記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ４ 】 　 生 理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有 結 合 速 度
定 数 が 10 - 7 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 請 求 項 10記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ５ 】 　 合 成 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ６ 】 　 1500ダ ル ト ン よ り も 小 さ な 分 子 量 を も つ 実 質 的 に 純 粋 な 化 合 物 で あ
っ て 、 標 的 タ ン パ ク 質 の 表 面 と 非 共 有 的 に 相 互 作 用 す る 特 異 性 基 と 、 該 標 的 タ ン パ ク 質 に
共 有 結 合 す る 結 合 基 と を 含 み 、 該 化 合 物 の 共 有 結 合 部 分 が 、 競 合 的 且 つ 立 体 的 に 、 別 の タ
ン パ ク 質 が 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合 す る の を 阻 害 す る 化 合 物 。
　 　 【 請 求 項 １ ７ 】 　 少 な く と も 25種 類 の 化 合 物 を 含 む コ ン ビ ナ ト リ ア ル 化 学 ラ イ ブ ラ リ
ー で あ っ て 、 各 化 合 物 が 、 同 一 の 結 合 基 を も ち 、 該 結 合 基 が ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 共 有 結 合 し て
お り 、 該 結 合 基 と 最 速 に 反 応 し て 安 定 し た 産 物 を 生 じ る 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と 該 結 合 基 と の
反 応 に つ い て 共 有 結 合 速 度 定 数 が 10 - 3 /M/秒 か ら 10 - 7 /M/秒 の 間 で あ る ラ イ ブ ラ リ ー 。
　 　 【 請 求 項 １ ８ 】 　 各 化 合 物 が 特 異 性 基 を 含 む 、 請 求 項 17記 載 の ラ イ ブ ラ リ ー 。
　 　 【 請 求 項 １ ９ 】 　 （ a） 1500ダ ル ト ン よ り も 小 さ な 分 子 量 を も つ 実 質 的 に 純 粋 な 化 合
物 で あ っ て 、 標 的 タ ン パ ク 質 と 非 共 有 的 に 相 互 作 用 し 、 酵 素 活 性 部 位 の 部 分 で な い ア ミ ノ
酸 側 鎖 で 、 該 標 的 タ ン パ ク 質 と 共 有 結 合 す る 化 合 物 に お い て 、 該 化 合 物 の 共 有 結 合 部 分 が
、 標 的 タ ン パ ク 質 と 他 の タ ン パ ク 質 と の 結 合 を 立 体 的 に 阻 害 し 、 該 化 合 物 が 、 生 理 的 条 件
下 で 、 対 応 す る 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 結 合 す る 反 応 進 行 速 度 よ り も 、 少 な く と も 100倍 速 い
反 応 進 行 速 度 で 該 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合 す る 化 合 物 、 お よ び （ b） 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担
体 を 含 む 薬 学 的 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ０ 】 　 化 合 物 が 、 生 理 的 条 件 下 で 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 結 合 す る 反 応 進 行
速 度 よ り も 、 少 な く と も 1000倍 速 い 反 応 進 行 速 度 で 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合 す る 、 請 求 項 19
記 載 の 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ １ 】 　 化 合 物 が 、 生 理 的 条 件 下 で 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 結 合 す る 反 応 進 行
速 度 よ り も 、 少 な く と も 10,000倍 速 い 反 応 進 行 速 度 で 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合 す る 、 請 求 項
19記 載 の 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ２ 】 　 化 合 物 が 、 生 理 的 条 件 下 で 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 結 合 す る 反 応 進 行
速 度 よ り も 、 少 な く と も 100,000倍 速 い 反 応 進 行 速 度 で 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合 す る 、 請 求
項 19記 載 の 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ３ 】 　 生 理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 化 合 物 と 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有
結 合 速 度 定 数 が 10 - 5 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 請 求 項 19記 載 の 組 成 物 。

(2) JP 2002-508398 A5 2006.1.12



　 　 【 請 求 項 ２ ４ 】 　 生 理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 化 合 物 と 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有
結 合 速 度 定 数 が 10 - 6 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 請 求 項 19記 載 の 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ５ 】 　 生 理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 化 合 物 と 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有
結 合 速 度 定 数 が 10 - 7 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 請 求 項 19記 載 の 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ６ 】 　 化 合 物 が 、 （ a） 特 異 性 基 を 除 去 す る と 、 化 合 物 と 遊 離 ア ミ ノ 酸 側
鎖 と の 結 合 反 応 速 度 は 実 質 的 に 変 化 し な い が 、 標 的 タ ン パ ク 質 と の 結 合 反 応 速 度 が 低 下 し
て 、 該 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 結 合 反 応 速 度 と 実 質 的 に 同 じ に な る 特 異 性 基 、 お よ び （ b）
該 標 的 タ ン パ ク 質 上 の ア ミ ノ 酸 と 共 有 結 合 を 形 成 す る 結 合 基 で あ っ て 、 該 特 異 性 基 の 改 変
に よ っ て 該 結 合 基 の 結 合 反 応 性 が 実 質 的 に 変 化 し な い 結 合 基 を 含 む 、 請 求 項 19記 載 の 組 成
物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ７ 】 　 結 合 基 が 、 該 結 合 基 に 固 有 の 反 応 性 の 結 果 と し て 、 標 的 タ ン パ ク 質
上 の ア ミ ノ 酸 と 共 有 結 合 を 形 成 す る 、 請 求 項 26記 載 の 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ８ 】 　 標 的 タ ン パ ク 質 が 酵 素 で は な い 、 請 求 項 19記 載 の 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ２ ９ 】 　 化 合 物 が 、 生 理 的 条 件 下 で 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 結 合 す る 反 応 進 行
速 度 よ り も 、 少 な く と も 1000倍 速 い 反 応 進 行 速 度 で 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合 す る 、 請 求 項 28
記 載 の 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ３ ０ 】 　 生 理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 化 合 物 と 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有
結 合 速 度 定 数 が 10 - 5 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 請 求 項 28記 載 の 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ３ １ 】 　 生 理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 化 合 物 と 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有
結 合 速 度 定 数 が 10 - 6 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 請 求 項 28記 載 の 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ３ ２ 】 　 生 理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 化 合 物 と 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有
結 合 速 度 定 数 が 10 - 7 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 請 求 項 28記 載 の 組 成 物 。
　 　 【 請 求 項 ３ ３ 】 　 下 記 の 段 階 を 含 む 、 標 的 タ ン パ ク 質 に 選 択 的 に 結 合 す る 化 合 物 を 製
造 す る 方 法 ：
（ a） 1500ダ ル ト ン よ り も 小 さ な 分 子 量 を も ち 、 い ず れ の ア ミ ノ 酸 側 鎖 と も 共 有 結 合 し な
い 第 一 の 基 と 、 標 的 タ ン パ ク 質 の ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 共 有 結 合 す る 第 二 の 基 と を 含 む 候 補 化 合
物 を 提 供 す る 段 階 、
（ b） 該 標 的 タ ン パ ク 質 と 別 の タ ン パ ク 質 と の 相 互 作 用 の 阻 害 に つ い て 、 該 候 補 化 合 物 を
試 験 す る 段 階 、
（ c） 非 標 的 分 子 へ の 結 合 に つ い て 、 該 候 補 化 合 物 を 試 験 す る 段 階 、
（ d） 標 的 タ ン パ ク 質 の ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 該 第 二 の 基 の 結 合 反 応 性 に つ い て 、 該 候 補 化 合
物 を 試 験 す る 段 階 、
（ e） 該 第 一 の 基 改 変 し 、 標 的 タ ン パ ク 質 の 選 択 性 を 上 昇 さ せ る も の を 選 抜 す る 段 階 で
あ っ て 、 選 択 性 の 上 昇 が 、 非 標 的 分 子 と の 結 合 に 較 べ て 、 標 的 タ ン パ ク 質 と 他 の タ ン パ ク
質 と の 相 互 作 用 阻 害 が 上 昇 す る こ と に よ っ て 示 さ れ る 段 階 、
（ f） 該 第 二 の 基 を 改 変 し て 、 該 標 的 タ ン パ ク 質 の ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 該 第 二 の 基 の 結 合 反
応 性 、 お よ び 非 標 的 分 子 と の 該 第 二 の 基 の 結 合 反 応 性 が 減 少 し た も の を 選 抜 す る 段 階 、 な
ら び に
（ g） 選 択 的 に 、 段 階 （ e） お よ び 段 階 （ f） を 繰 り 返 す 段 階 で あ っ て 、 そ れ に よ っ て 、 非
標 的 分 子 と 較 べ て 、 標 的 タ ン パ ク 質 の 選 択 性 が 、 段 階 （ a） の 候 補 化 合 物 よ り も 少 な く と
も 100倍 高 い 化 合 物 が 選 ら れ る 段 階 。
　 　 【 請 求 項 ３ ４ 】 　 化 合 物 が 、 酵 素 活 性 部 位 の 部 分 で な い ア ミ ノ 酸 側 鎖 で 標 的 タ ン パ ク
質 に 選 択 的 に 結 合 し 、 且 つ タ ン パ ク 質 -タ ン パ ク 質 相 互 作 用 部 位 で 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合
す る 、 請 求 項 33記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ５ 】 　 候 補 化 合 物 が 、 コ ン ビ ナ ト リ ア ル 化 学 ラ イ ブ ラ リ ー の 中 に 存 在 す る
か 、 そ の 中 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 33記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ６ 】 　 第 一 の 基 が 、 生 理 的 条 件 下 で 、 非 共 有 的 に タ ン パ ク 質 に 結 合 す る 特
異 性 基 で あ り 、 第 二 の 基 が 、 タ ン パ ク 質 上 の ア ミ ノ 酸 側 鎖 と 共 有 結 合 を 形 成 す る 結 合 基 で
あ っ て 、 該 特 異 性 基 の 改 変 が 、 該 結 合 基 の 反 応 性 を 実 質 的 に 変 化 さ せ な い 、 請 求 項 33記 載
の 方 法 。
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　 　 【 請 求 項 ３ ７ 】 　 段 階 （ a） の 候 補 化 合 物 が 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 33
記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ３ ８ 】 　 下 記 の 段 階 を 含 む 、 標 的 タ ン パ ク 質 に 選 択 的 に 結 合 す る 化 合 物 を 製
造 す る 方 法 ：
（ a） 1500ダ ル ト ン よ り も 小 さ な 分 子 量 を も ち 、 い ず れ の ア ミ ノ 酸 側 鎖 と も 共 有 結 合 し な
い 第 一 の 基 と 、 標 的 タ ン パ ク 質 の ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 共 有 結 合 す る 第 二 の 基 と を 含 む 候 補 化 合
物 を 提 供 す る 段 階 、
（ b） 該 標 的 タ ン パ ク 質 と 別 の タ ン パ ク 質 と の 相 互 作 用 が 阻 害 さ れ る か に つ い て 、 該 候 補
化 合 物 を 試 験 す る 段 階 、
（ c） 非 標 的 分 子 へ の 結 合 に つ い て 、 該 候 補 化 合 物 を 試 験 す る 段 階 、
（ d） 該 標 的 タ ン パ ク 質 の ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 第 二 の 基 の 結 合 反 応 性 に つ い て 、 該 候 補 化 合
物 を 試 験 す る 段 階 、
（ e） 該 第 一 の 基 を 改 変 し て 、 該 標 的 タ ン パ ク 質 に 対 す る 選 択 性 が 上 昇 し た も の を 選 抜 す
る 段 階 で あ っ て 、 選 択 性 の 上 昇 が 、 非 標 的 分 子 と の 結 合 に 較 べ て 、 標 的 タ ン パ ク 質 と 他 の
タ ン パ ク 質 と の 相 互 作 用 阻 害 が 上 昇 す る こ と に よ っ て 示 さ れ る 段 階 、
（ f） 該 第 二 の 基 を 改 変 し て 、 該 標 的 タ ン パ ク 質 の ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 結 合 反 応 性 、 お よ び
非 標 的 分 子 と の 結 合 反 応 性 を 低 下 さ せ る 第 二 の 基 を 選 択 す る 段 階 、 な ら び に
（ g） 選 択 的 に 、 段 階 （ e） お よ び 段 階 （ f） を 繰 り 返 し 、 そ れ に よ っ て 、 非 標 的 分 子 と 較
べ て 、 段 階 （ a） の 候 補 化 合 物 よ り も 、 少 な く と も 100倍 は 高 い 選 択 性 を も つ 化 合 物 が 得 ら
れ る 段 階 で あ っ て 、 該 化 合 物 と 、 対 応 す る 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有 結 合 速 度 定 数 が 、 生
理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 10 - 5 /M/ 秒 よ り も 小 さ い も の で あ る 段 階 。
　 　 【 請 求 項 ３ ９ 】 　 化 合 物 が 、 酵 素 活 性 部 位 の 部 分 で な い ア ミ ノ 酸 側 鎖 で 標 的 タ ン パ ク
質 に 選 択 的 に 結 合 し 、 ま た 、 タ ン パ ク 質 -タ ン パ ク 質 相 互 作 用 部 位 で 標 的 タ ン パ ク 質 に 結
合 す る 、 請 求 項 38記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ４ ０ 】 　 下 記 の 段 階 を 含 む 、 標 的 タ ン パ ク 質 に 選 択 的 に 結 合 す る 化 合 物 を 製
造 す る 方 法 ：
（ a） 1500ダ ル ト ン よ り も 小 さ な 分 子 量 を も ち 、 い ず れ の ア ミ ノ 酸 側 鎖 と も 共 有 結 合 し な
い 第 一 の 基 と 、 標 的 タ ン パ ク 質 の ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 共 有 結 合 す る 第 二 の 基 と を 含 む 候 補 化 合
物 を 提 供 す る 段 階 、
（ b） 該 標 的 タ ン パ ク 質 と 別 の タ ン パ ク 質 と の 相 互 作 用 の 阻 害 に つ い て 、 該 候 補 化 合 物 を
試 験 す る 段 階 、
（ c） 非 標 的 分 子 へ の 結 合 に つ い て 、 該 候 補 化 合 物 を 試 験 す る 段 階 、
（ d） 第 一 の 基 を 改 変 し て 、 標 的 タ ン パ ク 質 へ の 選 択 性 を 上 昇 さ せ る た め に 選 抜 を 行 う 段
階 で あ っ て 、 選 択 性 の 上 昇 が 、 非 標 的 分 子 へ の 結 合 と 比 較 し て 、 標 的 タ ン パ ク 質 と 別 の タ
ン パ ク 質 と の 相 互 作 用 の 阻 害 が 上 昇 し て い る こ と に よ っ て 示 さ れ る 段 階 、
（ e） 該 第 二 の 基 を 、 反 応 性 が よ り 低 い こ と が 知 ら れ て い る 基 と 置 換 し 、 該 第 一 の 基 を 改
変 し 、 阻 害 を 実 質 的 に 変 化 さ せ な い か ま た は 上 昇 さ せ る 基 を 選 択 す る 段 階 、 な ら び に 、
（ f） 選 択 的 に 、 段 階 （ d） お よ び 段 階 （ e） を 繰 り 返 す 段 階 で あ っ て 、 そ れ に よ り 非 標 的
分 子 と 較 べ て 、 段 階 （ a） の 候 補 化 合 物 よ り も 少 な く と も 100倍 高 い 、 標 的 タ ン パ ク 質 に 対
す る 選 択 性 を も つ 化 合 物 が 得 ら れ る 段 階 。
　 　 【 請 求 項 ４ １ 】 　 化 合 物 が 、 酵 素 活 性 部 位 の 部 分 で な い ア ミ ノ 酸 側 鎖 の と こ ろ で 、 該
標 的 タ ン パ ク 質 に 選 択 的 に 結 合 し 、 且 つ タ ン パ ク 質 -タ ン パ ク 質 相 互 作 用 部 位 で 該 標 的 タ
ン パ ク 質 に 結 合 す る 、 請 求 項 40記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ４ ２ 】 　 標 的 タ ン パ ク 質 を 、 分 子 量 1500ダ ル ト ン よ り も 小 さ い 実 質 的 に 純 粋
な 化 合 物 と 接 触 さ せ る 段 階 を 含 む 、 タ ン パ ク 質 -タ ン パ ク 質 結 合 を 立 体 的 に 阻 害 す る 方 法
で あ っ て 、 該 化 合 物 が 、 標 的 タ ン パ ク 質 と 非 共 有 的 に 相 互 作 用 し て 、 酵 素 活 性 部 位 の 部 分
で な い ア ミ ノ 酸 側 鎖 で 該 標 的 タ ン パ ク 質 に 共 有 結 合 し 、 該 化 合 物 の 共 有 結 合 部 分 が 、 該 標
的 タ ン パ ク 質 と 別 の タ ン パ ク 質 と の 結 合 を 立 体 的 に 阻 害 す る 方 法 に お い て 、 該 化 合 物 が 、
対 応 す る 遊 離 ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 に 結 合 す る 反 応 進 行 速 度 よ り も 少 な く と も 100倍 速 い 反 応 進
行 速 度 で 該 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合 し 、 生 理 的 条 件 下 で 、 10 - 5 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 該 遊 離
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ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有 結 合 速 度 定 数 を 有 す る 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ４ ３ 】 　 化 合 物 が 、 生 理 的 条 件 下 で 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 結 合 す る 反 応 進 行
速 度 よ り も 、 少 な く と も 1000倍 速 い 反 応 進 行 速 度 で 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合 す る 、 請 求 項 42
記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ４ ４ 】 　 化 合 物 が 、 生 理 的 条 件 下 で 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 結 合 す る 反 応 進 行
速 度 よ り も 、 少 な く と も 10,000倍 速 い 反 応 進 行 速 度 で 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合 す る 、 請 求 項
42記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ４ ５ 】 　 化 合 物 が 、 生 理 的 条 件 下 で 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 に 結 合 す る 反 応 進 行
速 度 よ り も 、 少 な く と も 100,000倍 速 い 反 応 進 行 速 度 で 標 的 タ ン パ ク 質 に 結 合 す る 、 請 求
項 42記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ４ ６ 】 　 生 理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 化 合 物 と 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有
結 合 速 度 定 数 が 10 - 6 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 請 求 項 42記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ４ ７ 】 　 生 理 的 条 件 下 、 室 温 に お い て 、 化 合 物 と 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 共 有
結 合 速 度 定 数 が 10 - 7 /M/ 秒 よ り も 小 さ い 、 請 求 項 42記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ４ ８ 】 　 標 的 タ ン パ ク 質 が 酵 素 で は な い 、 請 求 項 42記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ４ ９ 】 　 化 合 物 が 合 成 化 合 物 で あ る 、 請 求 項 42記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ５ ０ 】 　 タ ン パ ク 質 -タ ン パ ク 質 結 合 が 、 哺 乳 動 物 に お い て 阻 害 さ れ る 、 請
求 項 42記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ５ １ 】 　 タ ン パ ク 質 -タ ン パ ク 質 結 合 が 、 ヒ ト に お い て 阻 害 さ れ る 、 請 求 項 5
0記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ５ ２ 】 　 タ ン パ ク 質 -タ ン パ ク 質 結 合 が 疾 患 の 原 因 と な る 、 請 求 項 42記 載 の
方 法 。
　 　 【 請 求 項 ５ ３ 】 　 化 合 物 が 、 （ a） 特 異 性 基 を 除 去 す る と 、 遊 離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 結
合 反 応 速 度 は 実 質 的 に 変 化 し な い が 、 標 的 タ ン パ ク 質 と の 結 合 反 応 速 度 が 低 下 し て 、 該 遊
離 ア ミ ノ 酸 側 鎖 と の 結 合 速 度 と 実 質 的 に 同 様 に な る 特 異 性 基 、 お よ び （ b） 該 標 的 タ ン パ
ク 質 と 共 有 結 合 を 形 成 す る 結 合 基 に お い て 、 該 特 異 性 基 の 改 変 が 、 該 結 合 基 の 結 合 反 応 性
を 実 質 的 に 変 化 さ せ る こ と の な い 結 合 基 を 含 む 、 請 求 項 42記 載 の 方 法 。
　 　 【 請 求 項 ５ ４ 】 　 結 合 基 が 、 該 結 合 基 に 固 有 の 反 応 性 の 結 果 と し て 、 標 的 タ ン パ ク 質
上 の ア ミ ノ 酸 側 鎖 と 共 有 結 合 を 形 成 す る 、 請 求 項 53記 載 の 方 法 。
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