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【 請 求 項 １ 】
 タ ン パ ク 質 -結 合 レ セ プ タ ー の イ ン ヒ ビ タ ー

、 こ こ で 、 該 イ ン ヒ ビ タ ー は 、
(a)G タ ン パ ク 質 -結 合 レ セ プ タ ー の ア ン タ ゴ ニ ス ト で あ り 、
(b)実 質 的 に ア ゴ ニ ス ト 活 性 は な く 、 そ し て
(c)式  Iの 環 状 ペ プ チ ド ま た は ペ プ チ ド 疑 似 化 合 物 で あ る 、
化 合 物 で あ る 、
　

　 G を 含 む 炎 症 性 腸 疾 患 を 治 療 す る た め の 医
薬 組 成 物
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【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　 、 Aは H、 ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 NH 2 、 NH-ア ル キ ル 、 N(ア ル キ ル ) 2 、 NH-ア リ ー ル
、 NH-ア シ ル 、 NH-ベ ン ゾ イ ル 、 NHSO 3 、 NHSO 2 -ア ル キ ル 、 NHSO 2 -ア リ ー ル 、 OH、 O-ア ル キ
ル 、 ま た は O-ア リ ー ル で あ り ；
　 Bは ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 フ ェ ニ ル 、 ベ ン ジ ル 、 ナ フ チ ル ま た は イ ン ド ー ル 基

D-ま た は L-ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で あ る が 、 グ リ シ ン 、 D-フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 L-ホ モ
フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 L-ト リ プ ト フ ァ ン 、 L-ホ モ ト リ プ ト フ ァ ン 、 L-チ ロ シ ン 、 ま た は L-ホ
モ チ ロ シ ン の 側 鎖 で は な く ；
　 Cは D-、 L-ま た は ホ モ -ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で あ る が 、 イ ソ ロ イ シ ン 、 フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 ま
た は シ ク ロ ヘ キ シ ル ア ラ ニ ン の 側 鎖 で は な く ；
　 Dは 中 性 D-ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で あ る が 、 グ リ シ ン ま た は D-ア ラ ニ ン の 側 鎖 、 平 面
的 側 鎖 、 ま た は 荷 電 性 側 鎖 で は な く ；
　 Eは 置 換 基 で あ る が 、 D-ト リ プ ト フ ァ ン 、 L-N-メ チ ル ト リ プ ト フ ァ ン 、 L-ホ モ
フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 L-2-ナ フ チ ル L-テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン 、 L-シ ク ロ ヘ キ シ ル ア ラ ニ
ン 、 D-ロ イ シ ン 、 L-フ ル オ レ ニ ル ア ラ ニ ン 、 ま た は L-ヒ ス チ ジ ン の 側 鎖 で は な く ；
　 Fは L-ア ル ギ ニ ン 、 L-ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 L-シ ト ル リ ン 、 ま た は L-カ ナ バ ニ ン の 側 鎖 、 ま
た は そ れ ら の バ イ オ イ ソ ス タ ー で あ り ； お よ び
　 Xは -(CH 2 ) n NH-ま た は (CH 2 ) n -S- こ こ で 、 nは 1か ら 4の 整 数 で あ -(CH 2 ) 2 O-； -(CH 2
) 3 O-； -(CH 2 ) 3 -； -(CH 2 ) 4 -； -CH 2 COCHRNH-； ま た は HCOCHRNH- こ こ で 、 Rは
通 常 ま た は 通 常 で な い ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で あ
【 請 求 項 ２ 】
　 nが 2ま た は 3で あ る 、 請 求 項 1の 。
【 請 求 項 ３ 】
　 Aは ア セ ト ア ミ ド 基 、 ア ミ ノ メ チ ル 基 、 ま た は 置 換 ま た は 非 置 換 ス ル フ ォ ン ア ミ ド 基 で
あ る 、 請 求 項 1ま た は 請 求 項 2の 。
【 請 求 項 ４ 】
　 Aは 置 換 ス ル フ ォ ン ア ミ ド で あ り 、 置 換 基 は 1か ら 6の 炭 素 原 子 の ア ル キ ル 鎖 、 ま た は フ
ェ ニ ル ま た は ト ル イ ル 基 で あ る 、 請 求 項 2の 。
【 請 求 項 ５ 】
　 置 換 基 が 1か ら 4の 炭 素 原 子 の ア ル キ ル 鎖 で あ る 、 請 求 項 4の 。
【 請 求 項 ６ 】
　 Bが L-フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン ま た は L-フ ェ ニ ル グ リ シ ン の 側 鎖 で あ る 、 請 求 項 1か ら 5の 何 れ
か の 。
【 請 求 項 ７ 】
　 Cが グ リ シ ン 、 ア ラ ニ ン 、 ロ イ シ ン 、 バ リ ン 、 プ ロ リ ン 、 ヒ ド ロ キ シ プ ロ リ ン 、 ま た は
チ オ プ ロ リ ン の 側 鎖 で あ る 、 請 求 項  1か ら 6の 何 れ か の 。
【 請 求 項 ８ 】
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　 Dが D-ロ イ シ ン 、 D-ホ モ ロ イ シ ン 、 D-シ ク ロ ヘ キ シ ル ア ラ ニ ン 、 D-ホ モ シ ク ロ ヘ キ シ ル
ア ラ ニ ン 、 D-バ リ ン 、 D-ノ ル ロ イ シ ン 、 D-ホ モ -ノ ル ロ イ シ ン 、 D-フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 D-
テ ト ラ ヒ ド ロ イ ソ キ ノ リ ン 、 D-グ ル タ ミ ン 、 D-グ ル タ ミ ン 酸 、 ま た は D-チ ロ シ ン の 側 鎖 で
あ る 、 請 求 項  1か ら 7の 何 れ か の 。
【 請 求 項 ９ 】
　 Eが L-フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 L-ト リ プ ト フ ァ ン お よ び L-ホ モ ト リ プ ト フ ァ ン か ら な る 群 か
ら 選 択 さ れ る ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で あ る か 、 ま た は L-1-ナ フ チ ル ま た は L-3-ベ ン ゾ チ エ ニ ル ア
ラ ニ ン で あ る 、 請 求 項  1か ら 8の 何 れ か の 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 イ ン ヒ ビ タ ー が 、 C5aRに 対 し て は ア ン タ ゴ ニ ス ト 活 性 を 有 し 、 C5aア ゴ ニ ス ト 活 性 は 有
し て い な い 化 合 物 で あ る 、 請 求 項  1か ら 9の 何 れ か の 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 イ ン ヒ ビ タ ー は 、 濃 度 で 強 力 な ア ン タ ゴ ニ ス ト を 有 す る 、 請 求
項  1か ら 10の 何 れ か の 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 化 合 物 が 、 レ セ プ タ ー 親 和 性 IC50<25μ Mお よ び ア ン タ ゴ ニ ス ト 効 力 IC50<1μ Mを 有 す る
、 請 求 項  1か ら 11の 何 れ か の 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 化 合 物 が 、 PCT/AU02/01427に 記 載 の 化 合 物 1か ら 6、 10か ら 15、 17、 19、 20、 22、 25、 26
、 28、 30、 31、 33か ら 37、 39か ら 45、 47か ら 50、 52か ら 58お よ び 60か ら 70か ら な る 群 か ら
選 択 さ れ る 、 請 求 項 1か ら 12の 何 れ か の 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 化 合 物 が 、 PCT/AU02/01427に 記 載 の PMX53(化 合 物  1)、 化 合 物  33、 化 合 物  60ま た は 化
合 物  45で あ る 、 請 求 項 13の 。
【 請 求 項 １ ５ 】

症 性 腸 疾 患 の 治 療 用 の 1以 上 の 他 の 薬 剤 と 共 に 使 用 さ れ る 、 請 求 項  1か ら 14の 何 れ か
の 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 他 の 薬 剤 が イ ン フ リ キ シ マ ブ で あ る か 、 ま た は C3aの イ ン ヒ ビ タ ー で あ る 、 請 求 項 15の

。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 治 療 が 、 炎 症 性 腸 疾 患 の 急 性 の 再 発 の 予 防 ま た は 緩 和 で あ る 、 請 求 項 1か ら 16の 何 れ か
の 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 治 療 が 、 炎 症 性 腸 疾 患 の 原 発 性 の 発 生 の 予 防 ま た は 緩 和 で あ る 、 請 求 項  1か ら 16の 何 れ
か の 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 炎 症 性 腸 疾 患 が 、 潰 瘍 性 大 腸 炎 、 ク ロ ー ン 病 、 リ ン パ 球 性 -形 質 球 性 類 腸 炎 、 腹 腔 の 疾
患 、 コ ラ ー ゲ ン 性 大 腸 炎 、 リ ン パ 球 性 大 腸 炎 お よ び エ オ シ ン 好 性 の 全 腸 炎 、 不 定 型 大 腸 炎
、 感 染 性 大 腸 炎 、 偽 膜 性 大 腸 炎 (壊 死 性 大 腸 炎 )、 お よ び 虚 血 性 炎 症 性 腸 疾 患 か ら な る 群 か
ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項  1か ら 18の 何 れ か の 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 炎 症 性 腸 疾 患 が 潰 瘍 性 大 腸 炎 で あ る 、 請 求 項  1か ら 18の 何 れ か の 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 炎 症 性 腸 疾 患 が ク ロ ー ン 病 で あ る 、 請 求 項  1か ら 18の 何 れ か の 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 炎 症 性 腸 疾 患 が 全 腸 炎 、 イ ヌ 科 の 形 質 細 胞 性 -リ ン パ 球 性 大 腸 炎 、 プ ロ ト セ カ 属 性 大 腸
炎 、 お よ び 組 織 球 潰 瘍 性 大 腸 炎 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項  1か ら 18の 何 れ か の

。
【 請 求 項 ２ ３ 】
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溶 性 カ プ セ ル で ま た は 経 直 腸 的 に 投 与 さ れ る 、 請 求 項  1か ら 20の 何 れ か の 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 炎 症 性 腸 疾 患 の 治 療 用 の 医 薬 の 製 造 に お け る 、 請 求 項  1か ら 14の 何 れ か の 化 合 物 の 使 用
。
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