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   Ｃ０７Ｋ   5/023    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  51/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｋ   7/06    ＺＮＡ　
   Ｃ０７Ｋ   5/068   　　　　
   Ｃ０７Ｋ   5/023   　　　　
   Ａ６１Ｋ  49/02    　　　Ｃ
   Ａ６１Ｋ  43/00    　　　　
   Ａ６１Ｐ  35/00    　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成22年8月25日(2010.8.25)
【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】
　一般化学式Ｉ：
【化１】

［式中、
　－Ｇは、－Ｆ、－Ｃｌ、－Ｂｒ、－Ｉ、－ＮＯ、－ＮＯ2、－ＮＲ4ＣＯＣＦ3、－ＮＲ4

ＳＯ2ＣＦ3、－Ｎ（Ｒ4）ＳＯ2Ｒ
5、－Ｎ（ＣＦ3）2、－ＮＨＣＳＮＨＲ4、－Ｎ（ＳＯ2

Ｒ5）2、－Ｎ（Ｏ）＝ＮＣＯＮＨ2、－ＮＲ4ＣＮ、－ＮＨＣＳＲ5、－Ｎ≡Ｃ、－Ｎ＝Ｃ
（ＣＦ3）2、－Ｎ＝ＮＣＦ3、－Ｎ＝ＮＣＮ、－ＮＲ4ＣＯＲ4、－ＮＲ4ＣＯＯＲ5、－Ｏ
ＳＯ2ＣＦ3、－ＯＳＯ2Ｃ6Ｈ5、－ＯＣＯＲ5、－ＯＮＯ2、－ＯＳＯ2Ｒ

5、－Ｏ－Ｃ＝Ｃ
Ｈ2、－ＯＣＦ2ＣＦ3、－ＯＣＯＣＦ3、－ＯＣＮ、－ＯＣＦ3、－Ｃ≡Ｎ、－Ｃ（ＮＯ2）
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3、－ＣＯＯＲ4、－ＣＯＮＲ4Ｒ5、－Ｃ（Ｓ）ＮＨ2、－ＣＨ＝ＮＯＲ4、－ＣＨ2ＳＯ2Ｒ
4、－ＣＯＣＦ3、－ＣＦ3、－ＣＦ2Ｃｌ－ＣＢｒ3、－ＣＣｌＦ2、－ＣＣｌ3、－ＣＦ2Ｃ
Ｆ3、－Ｃ≡ＣＲ4、－ＣＨ＝ＮＳＯ2ＣＦ3、－ＣＨ2ＣＦ3、－ＣＯＲ5、－ＣＨ＝ＮＯＲ5

、－ＣＨ2ＣＯＮＨ2、－ＣＳＮＨＲ5、－ＣＨ＝ＮＮＨＣＳＮＨ2、－ＣＨ＝ＮＮＨＣＯＮ
ＨＮＨ2、－Ｃ≡Ｃ－ＣＦ3、－ＣＦ＝ＣＦＣＦ3、－ＣＦ2－ＣＦ2－ＣＦ3、－ＣＲ4（Ｃ
Ｎ）2、－ＣＯＣＦ2ＣＦ2ＣＦ3、－Ｃ（ＣＦ3）3、－Ｃ（ＣＮ）3、－ＣＲ4＝Ｃ（ＣＮ）

2、－１－ピリル、－Ｃ（ＣＮ）＝Ｃ（ＣＮ）2、－Ｃ－ピリジル、－ＣＯＣ6Ｈ5、－ＣＯ
ＯＣ6Ｈ5、－ＳＯＣＦ3、－ＳＯ2ＣＦ3、－ＳＣＦ3、－ＳＯ2ＣＮ、－ＳＣＯＣＦ3、－Ｓ
ＯＲ5、－Ｓ（ＯＲ5）、－ＳＣ≡ＣＲ4、－ＳＯ2Ｒ

5、－ＳＳＯ2Ｒ
5、－ＳＲ5、－ＳＳＲ

4、－ＳＯ2ＣＦ2ＣＦ3、－ＳＣＦ2ＣＦ3、－Ｓ（ＣＦ3）＝ＮＳＯ2ＣＦ3、－ＳＯ2Ｃ6Ｈ5

、－ＳＯ2Ｎ（Ｒ5）2、－ＳＯ2Ｃ（ＣＦ3）3、－ＳＣ（ＣＦ3）3、－ＳＯ（ＣＦ3）＝Ｎ
ＳＯ2ＣＦ3、－Ｓ（Ｏ）（＝ＮＨ）ＣＦ3、－Ｓ（Ｏ）（＝ＮＨ）Ｒ5、－Ｓ－Ｃ＝ＣＨ2

、－ＳＣＯＲ5、－ＳＯＣ6Ｈ5、－Ｐ（Ｏ）Ｃ3Ｆ7、－ＰＯ（ＯＲ5）2、－ＰＯ（Ｎ（Ｒ5

）2）2、－Ｐ（Ｎ（Ｒ5）2）2、－Ｐ（Ｏ）Ｒ5
2、及び－ＰＯ（ＯＲ5）2、又は別の電子

吸引基を含む群から選択され、ここで各置換基はＫ基に対してオルト、パラ、又はメタ位
置でもよく、
　－Ｑは、水素、低級非分岐又は分岐アルキル、アリール、ヘテロアリール、－Ｏ－（Ｃ

1～Ｃ4アルキル）、－ＣＮ、－ハロゲン、－ＳＯ2－Ｒ4、－ＮＯ2、又は縮合アリールも
しくは縮合ヘテロアリールであり、ここで各置換基はＫ基に対してオルト、パラ、又はメ
タ位置でもよく
　（ここで、Ｒ4は水素又は低級非分岐又は分岐アルキルであり、
　Ｒ5は低級非分岐又は分岐アルキルである）、
　－Ｌ－は、単結合、－ＣＯ－、－ＳＯ2－、－（ＣＨ2）d－ＣＯ－、－ＳＯ－、－Ｃ≡
Ｃ－ＣＯ－、－［ＣＨ2］m－Ｅ－［ＣＨ2］n－ＣＯ－、－［ＣＨ2］m－Ｅ－［ＣＨ2］n－
ＳＯ2－、－Ｃ（＝Ｏ）－Ｏ－、－ＮＲ10－、－Ｏ－、－（Ｓ）p－、－Ｃ（＝Ｏ）ＮＲ12

－、－Ｃ（＝Ｓ）ＮＲ12－、－Ｃ（＝Ｓ）Ｏ－、Ｃ1～Ｃ6シクロアルキル、アルケニル、
ヘテロシクロアルキル、非置換もしくは置換アリール、又は非置換もしくは置換ヘテロア
リール、アラルキル、ヘテロアラルキル、アルキルオキシ、アリールオキシ、アラルキル
オキシ、－ＳＯ2ＮＲ13－、－ＮＲ13ＳＯ2－、－ＮＲ13Ｃ（＝Ｏ）Ｏ－、－ＮＲ13Ｃ（＝
Ｏ）ＮＲ12－、－ＮＨ－ＮＨ－、及び－ＮＨ－Ｏ－であり
（ここで、
　ｄは、１～６の整数であり、
　ｍとｎは、独立に０～５の任意の整数であり、
　－Ｅ－は、単結合、－Ｓ－、－Ｏ－、又は－ＮＲ9－であり、
　ここで、Ｒ9はＨ、Ｃ1～Ｃ10アルキル、アリール、ヘテロアリール、又はアラルキルで
あり、
　ｐは、１～３の任意の整数であり、
　Ｒ10及びＲ12は独立に、Ｈ、Ｃ1～Ｃ10アルキル、アリール、ヘテロアリール、又はア
ラルキルよりなる群から選択され、そして
　Ｒ13は、Ｈ、置換もしくは非置換の直鎖もしくは分岐鎖Ｃ1～Ｃ6アルキル、アリール、
シクロアルキル、ヘテロシクロアルキル、ヘテロアリール、アラルキル、又はヘテロアラ
ルキルである）、
　Ｙは、単結合又はスペーサーであり、
　Ｕは、ターゲティング物質であり、
　Ｘ-は、ＣＦ3Ｓ（Ｏ）2Ｏ

-、Ｃ4Ｆ9Ｓ（Ｏ）2Ｏ
-、ヨウ化物アニオン、臭化物アニオン

、塩化物アニオン、過塩素酸アニオン（ＣｌＯ4
-）、リン酸塩陰イオン、トリフルオロ酢

酸陰イオン（ＣＦ3－Ｃ（Ｏ）Ｏ-）、又は無機酸もしくは有機酸の別の塩の陰イオンであ
り、
　Ｋ＝Ｎ+（Ｒ1）（Ｒ2）（Ｒ3）Ｘ-であり
　（ここで、
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　Ｒ1、Ｒ2、及びＲ3は、互いに独立に、置換もしくは非置換アルキル及びアラルキルよ
りなる群から選択される）、
　Ｗはフッ素アイソトープである。］
で表わされる化合物、並びにその無機酸もしくは有機酸の薬学的に許容される塩、その水
和物、錯体、エステル、アミド、溶媒和物、及びプロドラッグ。
【請求項２】
　Ｗは、18Ｆ又は19Ｆ、より好ましくは18Ｆである、請求項１記載の化合物。
【請求項３】
　－Ｌ－は、単結合、－ＣＯ－、－ＳＯ2－、－（ＣＨ2）d－ＣＯ－、－ＳＯ－、又は－
Ｃ≡Ｃ－ＣＯ－であり、ｄが１～６の整数である、請求項１又は２記載の化合物。
【請求項４】
　－Ｌ－は、－ＣＯ－、－ＳＯ2－、又は－Ｃ≡Ｃ－ＣＯ－である、請求項１～３のいず
れか１項記載の化合物。
【請求項５】
　－Ｌ－は、－ＣＯ－又は－ＳＯ2－である、請求項１～４のいずれか１項記載の化合物
。
【請求項６】
　－Ｇは、－Ｆ、－Ｃｌ、－Ｂｒ、－ＮＯ2、－ＮＲ4ＳＯ2Ｒ

5、－ＮＲ4ＣＯＲ4、－ＮＲ
4ＣＯＯＲ5、－Ｃ≡Ｎ、－ＣＯＮＲ4Ｒ5、－Ｃ≡ＣＲ4、－ＣＯＲ5、－ＣＦ3、及び－Ｓ
Ｏ2Ｒ

5よりなる群から選択され、ここで各置換基はＫ基に対してオルト、パラ、又はメタ
位置でもよいことを特徴とする、請求項１～５のいずれか１項記載の化合物。
【請求項７】
　－Ｑは、－Ｈ、Ｃ1～Ｃ4アルキル、－Ｏ－（Ｃ1～Ｃ4アルキル）、－ＣＮ、－Ｆ、－Ｃ
ｌ、－Ｂｒ、又は－ＮＯ2であり、ここで各置換基はＫ基に対してオルト、パラ、又はメ
タ位置でもよいことを特徴とする、請求項１～６のいずれか１項記載の化合物。
【請求項８】
　－Ｑは、－Ｈ、メチル、－Ｏ－メチル、－ＣＮ、－Ｆ、－Ｃｌ、Ｂｒ、又は－ＮＯ2で
あり、ここで各置換基はＫ基に対してオルト、パラ、又はメタ位置でもよい、請求項１～
７のいずれか１項記載の化合物。
【請求項９】
　－Ｑは、－Ｈ、ＣＮ、又は－Ｆであり、ここで各置換基はＫ基に対してオルト、パラ、
又はメタ位置でもよい、請求項１～８のいずれか１項記載の化合物。
【請求項１０】
　－Ｇと－Ｑは互いに独立に、Ｈ、－ＣＦ3、又は－ＣＮであるが、少なくとも－Ｇと－
Ｑは－ＣＦ3又は－ＣＮである、請求項１～９のいずれか１項の化合物。
【請求項１１】
　Ｒ4は水素又は非分岐もしくは分岐Ｃ１～Ｃ６アルキルである、請求項１～１０のいず
れか１項記載の化合物。
【請求項１２】
　Ｒ５は非分岐又は分岐Ｃ１～Ｃ６アルキルである、請求項１～１１のいずれか１項記載
の化合物。
【請求項１３】
　Ｒ1、Ｒ2、及びＲ3は互いに独立に、アラルキル又は低級アラルキルよりなる群から選
択され、ここでＲ1、Ｒ2、及びＲ3の少なくとも２つの成分はアルキルである、請求項１
～１２のいずれか１項記載の化合物。
【請求項１４】
　Ｒ1はアラルキルであり、Ｒ2とＲ3はそれぞれメチルである、請求項１～１３のいずれ
か１項記載の化合物。
【請求項１５】
　Ｒ1、Ｒ2、及びＲ3はそれぞれメチルである、請求項１～１４のいずれか１項記載の化
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合物。
【請求項１６】
　Ｘ-はＣＦ3－Ｃ（Ｏ）Ｏ-、ＣＦ3Ｓ（Ｏ）2Ｏ

-、又はＣ4Ｆ9Ｓ（Ｏ）2Ｏ
-である、請求

項１～１５のいずれか１項記載の化合物。
【請求項１７】
　Ｘ-はＣＦ3－Ｃ（Ｏ）Ｏ-又はＣＦ3Ｓ（Ｏ）2Ｏ

-である、請求項１～１６のいずれか１
項記載の化合物。
【請求項１８】
　Ｙは、天然のもしくは非天然のアミノ酸配列、又はこれらの混合物、又は非アミノ酸基
である、請求項１～１７のいずれか１項記載の化合物。
【請求項１９】
　Ｙは、２～２０個のアミノ酸残基を有するアミノ酸配列である、請求項１～１８のいず
れか１項記載の化合物。
【請求項２０】
　Ｙは、Ａｒｇ－Ｓｅｒ、Ａｒｇ－Ａｖａ、Ｌｙｓ（Ｍｅ）２－β－ａｌａ、Ｌｙｓ（Ｍ
ｅ）２－ｓｅｒ、Ａｒｇ－β－ａｌａ、Ｓｅｒ－Ｓｅｒ、Ｓｅｒ－Ｔｈｒ、Ａｒｇ－Ｔｈ
ｒ、Ｓ－アルキルシステイン、システイン酸、チオアルキルシステイン（Ｓ－Ｓ－アルキ
ル）、又は
【化２】

（式中、ｋとｌは独立に、０～４の範囲で選択される）である、請求項１～１９のいずれ
か１項記載の化合物。
【請求項２１】
　－Ｙ－は、
　－ＮＨ－（ＣＨ2）p－ＣＯ－（ここでｐは２～１０の整数である）、
　－ＮＨ－（ＣＨ2－ＣＨ2－Ｏ）q－ＣＨ2－ＣＨ2－ＣＯ－（ここでｑは０～５の整数で
ある）、
　－ＮＨ－シクロアルキル－ＣＯ－（ここでシクロアルキルは、Ｃ5～Ｃ8シクロアルキル
、さらに好ましくはＣ6原子シクロアルキルから選択される）、及び
　－ＮＨ－ヘテロシクロアルキル－（ＣＨ2）v－ＣＯ－（ここでヘテロシクロアルキルは
、炭素原子と１、２、３、又は４個の酸素、窒素、もしくは硫黄ヘテロ原子を含有するＣ

5～Ｃ8ヘテロシクロアルキルから選択され、ｖは１～２の整数である）を含む群から選択
される非アミノ酸成分である、請求項１～２０のいずれか１項記載の化合物。
【請求項２２】
　Ｕは、ペプチド、ペプチド模倣物、小分子、及びオリゴヌクレオチドよりなる群から選
択されるターゲティング物質である、請求項１～２１のいずれか１項記載の化合物。
【請求項２３】
　Ｕは、４～１００個のアミノ酸を含むペプチドである、請求項１～２２のいずれか１項
記載の化合物。
【請求項２４】
　Ｕは、ソマトスタチンとその誘導体及び関連ペプチド、ソマトスタチン受容体特異的ペ
プチド、ニューロペプチドＹとその誘導体及び関連ペプチド、ニューロペプチドＹ１及び
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その類似体、ボンベシンとその誘導体及び関連ペプチド、ガストリン、ガストリン放出ペ
プチドとその誘導体及び関連ペプチド、表皮増殖因子（種々の起源のＥＧＦ）、インスリ
ン様増殖因子（ＩＧＦ）及びＩＧＦ－１、インテグリン（α3β1、αvβ3、αvβ5、αII
ｂ3）、ＬＨＲＨアゴニストとアンタゴニスト、トランスフォーミング増殖因子、特にＴ
ＧＦ－α；アンギオテンシン；コレシストキニン受容体ペプチド、コレシストキニン（Ｃ
ＣＫ）とその類似体；ニューロテンシンとその類似体、サイロトロピン放出ホルモン、下
垂体アデニレートシクラーゼ活性化ペプチド（ＰＡＣＡＰ）とその関連ペプチド、ケモカ
イン、細胞表面マトリックスメタロプロテイナーゼの基質とインヒビター、プロラクチン
とその類似体、腫瘍壊死因子、インターロイキン（ＩＬ－１、ＩＬ－２、ＩＬ－４、又は
ＩＬ－６）、インターフェロン、血管作用性小腸ペプチド（ＶＩＰ）とその関連ペプチド
を含む群から選択される、請求項１～２３のいずれか１項記載の化合物。
【請求項２５】
　Ｕは、ボンベシン、ソマトスタチン、ニューロペプチドＹ１とその類似体を含む群から
選択される、請求項１～２４のいずれか１項記載の化合物。
【請求項２６】
　Ｕは、配列III又はIV：
　ＡＡ1－ＡＡ2－ＡＡ3－ＡＡ4－ＡＡ5－ＡＡ6－ＡＡ7－ＡＡ8－ＮＴ1Ｔ2（タイプＡ）　
式III、ここで：
　Ｔ1＝Ｔ2＝Ｈ、又はＴ1＝Ｈ、Ｔ2＝ＯＨ、又はＴ1＝ＣＨ3、Ｔ2＝ＯＨ
　ＡＡ1＝Ｇｌｎ、Ａｓｎ、Ｐｈｅ（４－ＣＯ－ＮＨ2）
　ＡＡ2＝Ｔｒｐ、Ｄ－Ｔｒｐ
　ＡＡ3＝Ａｌａ、Ｓｅｒ、Ｖａｌ
　ＡＡ4＝Ｖａｌ、Ｓｅｒ、Ｔｈｒ
　ＡＡ5＝Ｇｌｙ、（Ｎ－Ｍｅ）Ｇｌｙ
　ＡＡ6＝Ｈｉｓ、Ｈｉｓ（３－Ｍｅ）、（Ｎ－Ｍｅ）Ｈｉｓ、（Ｎ－Ｍｅ）Ｈｉｓ（３
－Ｍｅ）
　ＡＡ7＝Ｓｔａ、スタチン類似体と異性体、４－Ａｍ、５－ＭｅＨｐＡ、４－Ａｍ、５
－ＭｅＨｘＡ、ｙ－置換アミノ酸
　ＡＡ8＝Ｌｅｕ、Ｃｐａ、Ｃｂａ、ＣｐｎＡ、Ｃｈａ、ｔ－ｂｕＧｌｙ、ｔＢｕＡｌａ
、Ｍｅｔ、Ｎｌｅ、イソ－Ｂｕ－Ｇｌｙ、
　ＡＡ1－ＡＡ2－ＡＡ3－ＡＡ4－ＡＡ5－ＡＡ6－ＡＡ7－ＡＡ8－ＮＴ1Ｔ2　（タイプＢ）
　式IV、ここで：
　Ｔ1＝Ｔ2＝Ｈ、又はＴ1＝Ｈ、Ｔ2＝ＯＨ　又はＴ1＝ＣＨ3、Ｔ2＝ＯＨ
　ＡＡ1＝Ｇｌｎ、Ａｓｎ、又はＰｈｅ（４－ＣＯ－ＮＨ2）
　ＡＡ2＝Ｔｒｐ、Ｄ－Ｔｒｐ
　ＡＡ3＝Ａｌａ、Ｓｅｒ、Ｖａｌ
　ＡＡ4＝Ｖａｌ、Ｓｅｒ、Ｔｈｒ
　ＡＡ5＝βＡｌａ、β2－、及び以下に示すβ3－アミノ酸
【化３】

　ここでＳＣは、タンパク質生成性アミノ酸及びタンパク質生成性アミノ酸の同族体中に
存在する側鎖である、
　ＡＡ6＝Ｈｉｓ、Ｈｉｓ（３－Ｍｅ）、（Ｎ－Ｍｅ）Ｈｉｓ、（Ｎ－Ｍｅ）Ｈｉｓ（３
－Ｍｅ）
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　ＡＡ7＝Ｐｈｅ、Ｔｈａ、Ｎａｌ、
　ＡＡ8＝Ｌｅｕ、Ｃｐａ、Ｃｂａ、ＣｐｎＡ、Ｃｈａ、ｔ－ｂｕＧｌｙ、ｔＢｕＡｌａ
、Ｍｅｔ、Ｎｌｅ、イソ－Ｂｕ－Ｇｌｙ
を有するボンベシン類似体を含む群から選択される、請求項１～２５のいずれか１項記載
の化合物。
【請求項２７】
　Ｕは、ＮＲ7－ペプチドもしくは－（ＣＨ2）n－ペプチド、－Ｏ－（ＣＨ2）n－ペプチ
ドもしくは－Ｓ－（ＣＨ2）n－ペプチド、ＮＲ7－小分子もしくは－（ＣＨ2）n－小分子
、－Ｏ－（ＣＨ2）n－小分子もしくは－Ｓ－（ＣＨ2）n－小分子、ＮＲ7－オリゴヌクレ
オチドもしくは－（ＣＨ2）n－オリゴヌクレオチド、－Ｏ－（ＣＨ2）n－オリゴヌクレオ
チド、もしくは－Ｓ－（ＣＨ2）n－オリゴヌクレオチドであり、ここでｎは１～６の整数
である、請求項１～２６のいずれか１項記載の化合物。
【請求項２８】
　Ｒ7は水素又は非分岐もしくは分岐Ｃ1～Ｃ6アルキルである、請求項１～２７のいずれ
か１項記載の化合物。
【請求項２９】
　Ｒ7は水素又はメチルである、請求項１～２８のいずれか１項記載の化合物。
【請求項３０】
　Ｕは、分子量が２００～８００である小分子である、請求項１～２９のいずれか１項記
載の化合物。
【請求項３１】
　Ｕは、オリゴヌクレオチドである、請求項１～３０のいずれか１項記載の化合物。
【請求項３２】
　以下：
－　Ｉａ－１　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａ
ｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　Ｉａ－２　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａ
ｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－Ｎ
Ｈ2、
－　Ｉａ－３　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａ
ｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－４　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－１，４－シ
ス－Ａｃｈｃ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－５　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ｇｌｎ－Ｔ
ｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－６　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－ＡＯＣ－Ｇ
ｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－７　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇ
ｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｃｐａ－Ｎ
Ｈ2、
－　Ｉａ－８　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇ
ｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－９　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇ
ｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－１０　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（
Ｍｅ）２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓ
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ｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－１１　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（
Ｍｅ）２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓ
ｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－１２　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－
Ｓｅｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－
ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－１３　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ｓｅｒ－
Ｓｅｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－
ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－１４　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（
Ｍｅ）２－Ｓｅｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－
ＡＭ－５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－１５　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－
Ｓｅｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ
－ＮＨ2、
－　Ｉａ－１６　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（
Ｍｅ）２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４
－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－１７　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－
Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ
－ＮＨ2、
－　Ｉａ－１８　４－（トリメチルアンモニウム）－３－トリフルオロメチル－ベンゾイ
ル－Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓ
ｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－１９　４－（トリメチルアンモニウム）－３－トリフルオロメチル－ベンゾイ
ル－Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ
）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－２０　４－（トリメチルアンモニウム）－３－トリフルオロメチル－ベンゾイ
ル－１，４－シス－Ａｃｈｃ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍ
ｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－２１　４－（トリメチルアンモニウム）－３－トリフルオロメチル－ベンゾイ
ル－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－Ｎ
Ｈ2、
－　Ｉａ－２２　４－（トリメチルアンモニウム）－３－トリフルオロメチル－ベンゾイ
ル－Ａｒｇ－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－
４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－２３　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－
Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－Ｍ
ｅＨｐＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－２４　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ｓｅｒ－
Ｓｅｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ
－ＮＨ2、
－　Ｉａ－２５　４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－ＤＯＡ－
Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　Ｉａ－６６：４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－
ε－ｃ［Ｌｙｓ－（ＮＭｅ）Ｐｈｅ－１Ｎａｌ－Ｄ－Ｔｒｐ－Ｌｙｓ－Ｔｈｒ］、
－　Ｉａ－６７：４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－
β－ｃ［Ｄｐｒ－Ｍｅｔ－（ＮＭｅ）Ｐｈｅ－Ｔｙｒ－Ｄ－Ｔｒｐ－Ｌｙｓ］、
－　Ｉａ－６８：４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－
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ＤＣｙｓ－Ｌｅｕ－Ｉｌｅ－Ｔｈｒ－Ａｒｇ－Ｃｙｓ－Ａｒｇ－Ｔｙｒ－ＮＨ2］、
－　Ｉａ－６９：４－（トリメチルアンモニウム）－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－
ＤＣｙｓ－Ｌｅｕ－Ｉｌｅ－Ｖａｌ－Ａｒｇ－Ｃｙｓ－Ａｒｇ－Ｔｙｒ－ＮＨ2］、
【化４】
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【化５】

を含む、請求項１～３１のいずれか１項記載の化合物。
【請求項３３】
　以下：
－　IIA－ａ－１　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－
Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－２　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－
Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－３　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－
Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－
ＮＨ2、
－　IIA－ａ－４　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－１，４－シス－Ａ
ｃｈｃ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ
－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－５　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－
Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－６　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－ＡＯＣ－Ｇｌｎ－
Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－７　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－
Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－８　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－
Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－ＦＡ４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－９　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－
Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－１０　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ）
２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－１１　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ）
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２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－１２　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ｓｅｒ
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨ
ｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－１３　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｓｅｒ－Ｓｅｒ
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨ
ｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－１４　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ）
２－Ｓｅｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，
５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－１５　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ｓｅｒ
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　IIA－ａ－１６　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ）
２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－１７　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ
－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　IIA－ａ－１８　４－［１８］フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－Ａ
ｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－
ＬｅｕＮＨ2、
－　IIA－ａ－１９　４－［１８］フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－Ａ
ｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓ
ｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－２０　４－［１８］フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－１
，４－シス－Ａｃｈｃ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－
Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－２１　４－［１８］フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－Ｇ
ｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－２２　４－［１８］フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－Ａ
ｒｇ－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａ
ｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－（ピペリジル－４－カルボニル）
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－（ピペラジン－１－イル－アセチ
ル）－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－
ＮＨ2、
－　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－１，４－トランス－Ａｃｈｃ－Ｇ
ｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｈｉｓ（Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ
－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－１，４－シス－
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Ａｃｈｃ－Ｇｌｎ－ＴｒＰ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅ
ｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ
－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－ＡＯＣ－Ｇｌｎ
－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ
－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2

、
－　IIB－ａ－８　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ
－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－９　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ
－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１０　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ
）２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１１　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ
）２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１２　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ｓｅ
ｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－Ｍｅ
ＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１３　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｓｅｒ－Ｓｅ
ｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－Ｍｅ
ＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１４　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ
）２－Ｓｅｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１５　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ｓｅ
ｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－Ｎ
Ｈ2、
－　IIB－ａ－１６　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ
）２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａ
ｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１７　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－Ｎ
Ｈ2、
－　IIB－ａ－１８　４－［１９］－フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－
Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１９　４－［１９］－フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－
Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－
Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２０　４－［１９］－フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－
１，４－シス－Ａｃｈｃ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）
－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２１　４－［１９］－フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－
Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

、
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－　IIB－ａ－２２　４－［１９］－フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－
Ａｒｇ－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－
Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２３　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨ
ｐＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２４　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｓｅｒ－Ｓｅ
ｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－Ｎ
Ｈ2、
－　IIB－ａ－２５　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－ＤＯＡ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２６　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２７　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－ＦＡ０２０１０－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２８　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＧｌｙ
－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２９　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３０　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－ｔＢｕＧｌｙ－ＮＨ2

、
－　IIB－ａ－３１　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３２　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３３　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－ＤＴ
ｒＰ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＧｌｙ－Ｎ
Ｈ2、
－　IIB－ａ－３４　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－ＤＴ
ｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ－５－ＭｅＨｘＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３５　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３６　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－ＤＴ
ｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－ｔｂｕＡｌａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３７　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３８　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌ
ａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３９　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　IIB－ａ－４０　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４１　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－βＡｌａ－Ａ
ｒｇ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－
ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４２　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
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ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４３　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－ｔＢｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４４　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｒｇ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　IIB－ａ－４５　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－βＡｌａ－Ｇ
ｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－Ｎ
Ｈ2、
－　IIB－ａ－４６　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌ
ａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４７　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｃ
ｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４８　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－
ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４９－３　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－
ＴｒＰ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｃｐａ－
ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４９－４　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－
Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５０　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　IIB－ａ－５１　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－ＡＨＭＨｘＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５２　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｔｈａ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５３　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５４　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５５　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＤＨｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５６　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＬｅｕ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIＢ－ａ－５７　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＩｌｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５８　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＬｅｕ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５９　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐｈｅ－Ｔｈａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６０　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐｈｅ－Ｎｌｅ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６１　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６２　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｔｈａ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2、
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－　IIB－ａ－６３　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｔｈａ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIＢ－ａ－６４　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐｈｅ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６５　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－ＮＭｅＶａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６６　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－ＮＭｅＰｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６７　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－ＤＴ
ｒＰ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６８　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－ＤＡｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６９　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－ＤＶａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７０　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－ＤＰｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７１　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＩｌｅ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７２　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－フェニルスルホニル－Ａｖ
ａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐ
Ａ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７３　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－フェニルスルホニル－Ａｖ
ａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2

、
－　IIB－ａ－７４　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－フェニルスルホニル－Ａｖ
ａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－ｔｂｕＡｌａ－
ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７５　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－フェニルスルホニル－Ａｖ
ａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐ
Ａ－ｔｂｕＡｌａ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－７６：４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－ε－ｃ
［Ｌｙｓ－（ＮＭｅ）Ｐｈｅ－１Ｎａｌ－Ｄ－Ｔｒｐ－Ｌｙｓ－Ｔｈｒ］
－　IIA－ａ－７７：４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－β－ｃ
［Ｄｐｒ－Ｍｅｔ－（ＮＭｅ）Ｐｈｅ－Ｔｙｒ－Ｄ－Ｔｒｐ－Ｌｙｓ］
－　IIB－ａ－７６：４－［１９］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－ε－ｃ
［Ｌｙｓ－（ＮＭｅ）Ｐｈｅ－１Ｎａｌ－Ｄ－Ｔｒｐ－Ｌｙｓ－Ｔｈｒ］
－　IIB－ａ－７７：４－［１９］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－β－ｃ
［Ｄｐｒ－Ｍｅｔ－（ＮＭｅ）Ｐｈｅ－Ｔｙｒ－Ｄ－Ｔｒｐ－Ｌｙｓ］
－　IIA－ａ－７８：４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－ＤＣｙ
ｓ－Ｌｅｕ－Ｉｌｅ－Ｔｈｒ－Ａｒｇ－Ｃｙｓ－Ａｒｇ－Ｔｙｒ－ＮＨ2

－　IIA－ａ－７９：４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－ＤＣｙ
ｓ－Ｌｅｕ－Ｉｌｅ－Ｖａｌ－Ａｒｇ－Ｃｙｓ－Ａｒｇ－Ｔｙｒ－ＮＨ2

－　IIA－ａ－７８－１：４－［１９］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｄ
Ｃｙｓ－Ｌｅｕ－Ｉｌｅ－Ｔｈｒ－Ａｒｇ－Ｃｙｓ－Ａｒｇ－Ｔｙｒ－ＮＨ2

－　IIA－ａ－７９－１：４－［１９］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｄ
Ｃｙｓ－Ｌｅｕ－Ｉｌｅ－Ｖａｌ－Ａｒｇ－Ｃｙｓ－Ａｒｇ－Ｔｙｒ－ＮＨ2

　３－シアノ－４－フルオロ－Ｎ－｛６－［３－（（２Ｒ，４Ｓ，５Ｒ）－４－ヒドロキ
シ－５－ヒドロキシメチル－テトラヒドロ－チオフェン－２－イル）－５－メチル－２，
６－ジオキソ－３，６－ジヒドロ－２Ｈ－ピリミジン－１－イル］－ヘキシル｝－ベンズ
アミド
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【化６】
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【化７】
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【化９】

から選択される、請求項１～３２のいずれか１項記載の化合物。
【請求項３４】
　Ｕは以下： 
－　配列番号１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（Ｍｅ）－Ｓｔａ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2　
－　配列番号３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－
Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号４　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－
Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号８　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａ
ｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号１２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－
Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号１７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－
ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号２３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）
－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号２７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－ＦＡ０２
０１０－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号２８　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号３０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）
－Ｓｔａ－ｔＢｕＧｌｙ－ＮＨ2
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－　配列番号３２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）
－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号３３　Ｇｌｎ－ＤＴｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５
－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号３４　Ｇｌｎ－ＤＴｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５
－ＭｅＨｘＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号３５　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）
－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号３６　Ｇｌｎ－ＤＴｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－ｔｂ
ｕＡｌａ－ＮＨ2

－　配列番号４２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（ＳＭｅ）－Ｓｔ
ａ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号４３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔ
ａ－ｔＢｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号４６　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－
Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号４８　Ｇｌｎ－ＴｒＰ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＨｉＳ（ＳＭｅ）－４－
Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号４９　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ－４－Ａｍ
．５－ＭｅＨｐＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号１０３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ（３Ｍｅ
）－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－ＡＨＭＨ
ｘＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｔｈａ
－Ｃｐａ－ＮＨ2　
－　配列番号５３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ
－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号５４　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５５　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＤＨｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５６　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＬｅｕ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＩｌｅ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５８　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＬｅｕ－
ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号５９　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐ
ｈｅ－Ｔｈａ－ＮＨ2

－　配列番号６０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐ
ｈｅ－Ｎｌｅ－ＮＨ2

－　配列番号６１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ
－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号６２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｔｈａ
－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号６３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｔ
ｈａ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2
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－　配列番号６４　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐ
ｈｅ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号６５　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－ＮＭｅＶａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号６６　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－ＮＭｅＰｈｅ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号６７　Ｇｌｎ－ＤＴｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号６８　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－ＤＡｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号６９　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－ＤＶａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号７０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－ＤＰｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号７１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＩｌｅ－
ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号７２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号７３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－
Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号７４　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－
ｔｂｕＡｌａ－ＮＨ2

－　配列番号７５　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＡｌａ－ＮＨ2

－　配列番号７７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｈｉｓ（Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ
－ＮＨ2

－　配列番号８２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－ＦＡ
４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号９０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－
Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号９１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－
ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号１０１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４
－Ａｍ－５－ＭｅＨｐＡ－４－アミノ－５－メチルヘプタン酸－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号１０２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ
）－４－Ａｍ－５－ＭｅＨｐＡ－４－アミノ－５－メチルヘプタン酸－Ｃｐａ－ＮＨ2

よりなる群から選択される、請求項１～３２のいずれか１項記載の化合物。
【請求項３５】
　Ｋ＝Ｗである請求項１～３４のいずれか１項記載の一般化学式Ａを有する化合物の製造
方法であって、Ｋ＝Ｎ+（Ｒ1）（Ｒ2）（Ｒ3）Ｘ-である請求項１～３２のいずれか１項
記載の一般化学式Ａを有する化合物が、フッ素アイソトープで標識される、前記方法。
【請求項３６】
　Ｋ＝Ｎ+（Ｒ1）（Ｒ2）（Ｒ3）Ｘ-である請求項１～３２のいずれか１項記載の一般化
学式Ａを有する化合物をフッ素アイソトープと結合させて、Ｋ＝Ｗである請求項１～３５
のいずれか１項記載の一般化学式Ａを有する化合物を生成する工程を含む、請求項３５記
載の方法（ここで、Ｋ、Ｒ1、Ｒ2、Ｒ3、Ｘ-及びＷは上記請求項で定義したものである）
。
【請求項３７】
　Ｋ＝Ｎ+（Ｒ1）（Ｒ2）（Ｒ3）Ｘ-又はＷである請求項１～３５のいずれか１項記載の
一般化学式Ａを有する化合物と、薬学的に許容される担体、希釈剤、補助剤、又は賦形剤
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とを含む組成物。
【請求項３８】
　Ｋ＝Ｗである請求項１～３５のいずれか１項記載の一般化学式Ａを有する標識化合物、
又はその無機酸もしくは有機酸の薬学的に許容される塩、その水和物、錯体、エステル、
アミド、溶媒和物、及びプロドラッグの検出可能量を含む、疾患を画像化するための組成
物であって、患者に導入される、組成物。
【請求項３９】
　Ｋ＝Ｎ+（Ｒ1）（Ｒ2）（Ｒ3）Ｘ-である請求項１～３５のいずれか１項記載の一般化
学式Ａを有する化合物、又はその無機酸もしくは有機酸の薬学的に許容される塩、その水
和物、錯体、エステル、アミド、溶媒和物、及びプロドラッグの所定量を含む密封バイア
ルを含むキット。
【請求項４０】
　医薬として使用するための、Ｋ＝Ｎ+（Ｒ1）（Ｒ2）（Ｒ3）Ｘ-又はＷである請求項１
～３５のいずれか１項記載の一般化学式Ａを有する化合物、又はその無機酸もしくは有機
酸の薬学的に許容される塩、その水和物、錯体、エステル、アミド、溶媒和物、及びプロ
ドラッグ。
【請求項４１】
　画像診断剤として使用するための、Ｋ＝Ｗである請求項１～３５のいずれか１項記載の
一般化学式Ａを有する化合物、又はその無機酸もしくは有機酸の薬学的に許容される塩、
その水和物、錯体、エステル、アミド、溶媒和物、及びプロドラッグ。
【請求項４２】
　陽電子放射断層撮影法（ＰＥＴ）の画像化剤として使用するための、Ｋ＝Ｗである請求
項１～３５のいずれか１項記載の一般化学式Ａを有する化合物、又はその無機酸もしくは
有機酸の薬学的に許容される塩、その水和物、錯体、エステル、アミド、溶媒和物、及び
プロドラッグ。
【請求項４３】
　Ｋ＝Ｎ+（Ｒ1）（Ｒ2）（Ｒ3）Ｘ-又はＷである請求項１～３５のいずれか１項記載の
一般化学式Ａを有する化合物、又はその無機酸もしくは有機酸の薬学的に許容される塩、
その水和物、錯体、エステル、アミド、溶媒和物、及びプロドラッグを含む、医薬。
【請求項４４】
　Ｋ＝Ｎ+（Ｒ1）（Ｒ2）（Ｒ3）Ｘ-又はＷである請求項１～３５のいずれか１項記載の
一般化学式Ａを有する化合物、又はその無機酸もしくは有機酸の薬学的に許容される塩、
その水和物、錯体、エステル、アミド、溶媒和物、及びプロドラッグを含む、医薬画像診
断剤。
【請求項４５】
　ＰＥＴ画像用である、請求項４４記載の医薬画像診断剤。
【請求項４６】
　一般化学式Ｖ：
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【化１０】

[式中、
　Ｎ+（Ｒ1）（Ｒ2）（Ｒ3）Ｘ-、－Ｇ、及び－Ｑは、一般化学式Ａを有する化合物につ
いて上記したものと同じ意味を有し、そして
　Ｒ6は、－Ｓ（Ｏ）2－Ｎ（Ｈ）－ＣＨ2－Ｃ（Ｏ）ＯＨ、－Ｓ（Ｏ）2－Ｎ（Ｍｅ）－Ｃ
Ｈ2－Ｃ（Ｏ）ＯＨ、及びＣ（Ｏ）ＯＨを含む群から選択される。]
で表わされる化合物。
【請求項４７】
　式Ｖの化合物にターゲティング物質を反応させることにより、Ｋ＝Ｎ+（Ｒ1）（Ｒ2）
（Ｒ3）Ｘ-である式Ａの化合物を製造する方法。
【請求項４８】
　Ｋ＝Ｎ+（Ｒ1）（Ｒ2）（Ｒ3）Ｘ-である式Ａの化合物とターゲティング物質は、場合
により縮合剤を用いて反応されることを特徴とする、請求項４７記載の方法。
【請求項４９】
　以下：
－　配列番号１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（Ｍｅ）－Ｓｔａ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2　
－　配列番号３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－
Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号４　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－
Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号８　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａ
ｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号１２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－
Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号１７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－
ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号２３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）
－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号２７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－ＦＡ０２
０１０－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号２８　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号３０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）
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－Ｓｔａ－ｔＢｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号３２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）
－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号３３　Ｇｌｎ－ＤＴｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５
－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号３４　Ｇｌｎ－ＤＴｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５
－ＭｅＨｘＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号３５　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）
－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号３６　Ｇｌｎ－ＤＴｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－ｔｂ
ｕＡｌａ－ＮＨ2

－　配列番号４２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（ＳＭｅ）－Ｓｔ
ａ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号４３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔ
ａ－ｔＢｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号４６　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－
Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号４８　Ｇｌｎ－ＴｒＰ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＨｉＳ（ＳＭｅ）－４－
Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号４９　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ－４－Ａｍ
．５－ＭｅＨｐＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号１０３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ（３Ｍｅ
）－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－ＡＨＭＨ
ｘＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｔｈａ
－Ｃｐａ－ＮＨ2　
－　配列番号５３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ
－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号５４　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５５　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＤＨｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５６　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＬｅｕ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＩｌｅ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５８　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＬｅｕ－
ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号５９　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐ
ｈｅ－Ｔｈａ－ＮＨ2

－　配列番号６０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐ
ｈｅ－Ｎｌｅ－ＮＨ2

－　配列番号６１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ
－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号６２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｔｈａ
－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号６３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｔ
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ｈａ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号６４　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐ
ｈｅ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号６５　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－ＮＭｅＶａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号６６　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－ＮＭｅＰｈｅ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号６７　Ｇｌｎ－ＤＴｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号６８　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－ＤＡｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号６９　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－ＤＶａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号７０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－ＤＰｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号７１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＩｌｅ－
ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号７２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号７３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－
Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号７４　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－
ｔｂｕＡｌａ－ＮＨ2

－　配列番号７５　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＡｌａ－ＮＨ2

－　配列番号７７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｈｉｓ（Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ
－ＮＨ2

－　配列番号８２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－ＦＡ
４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号９０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－
Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号９１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－
ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号１０１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４
－Ａｍ－５－ＭｅＨｐＡ－４－アミノ－５－メチルヘプタン酸－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号１０２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ
）－４－Ａｍ－５－ＭｅＨｐＡ－４－アミノ－５－メチルヘプタン酸－Ｃｐａ－ＮＨ2

から選択されるペプチド配列。
【手続補正２】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０１４７
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０１４７】
　さらに好適な実施態様においてボンベシン類似体は以下の配列を有する：
－　配列番号　　　　　　　　　Ｐ
－　配列番号１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（Ｍｅ）－Ｓｔａ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2　
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－　配列番号３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－
Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号４　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－
Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号８　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａ
ｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号１２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－
Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号１７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－
ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号２３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）
－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号２７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－ＦＡ０２
０１０－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号２８　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号３０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）
－Ｓｔａ－ｔＢｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号３２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）
－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号３３　Ｇｌｎ－ＤＴｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５
－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号３４　Ｇｌｎ－ＤＴｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５
－ＭｅＨｘＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号３５　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）
－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号３６　Ｇｌｎ－ＤＴｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－ｔｂ
ｕＡｌａ－ＮＨ2

－　配列番号４２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（ＳＭｅ）－Ｓｔ
ａ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号４３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔ
ａ－ｔＢｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号４６　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－
Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号４８　Ｇｌｎ－ＴｒＰ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＨｉＳ（ＳＭｅ）－４－
Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号４９　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ－４－Ａｍ
．５－ＭｅＨｐＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号１０３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ（３Ｍｅ
）－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－ＡＨＭＨ
ｘＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｔｈａ
－Ｃｐａ－ＮＨ2　
－　配列番号５３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ
－Ｃｐａ－ＮＨ2
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－　配列番号５４　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５５　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＤＨｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５６　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＬｅｕ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＩｌｅ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号５８　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＬｅｕ－
ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号５９　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐ
ｈｅ－Ｔｈａ－ＮＨ2

－　配列番号６０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐ
ｈｅ－Ｎｌｅ－ＮＨ2

－　配列番号６１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ
－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号６２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｔｈａ
－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号６３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｔ
ｈａ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号６４　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐ
ｈｅ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号６５　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－ＮＭｅＶａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号６６　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－ＮＭｅＰｈｅ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号６７　Ｇｌｎ－ＤＴｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号６８　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－ＤＡｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号６９　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－ＤＶａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号７０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－ＤＰｈｅ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号７１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＩｌｅ－
ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2

－　配列番号７２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号７３　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－
Ｃｐａ－ＮＨ2

－　配列番号７４　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－
ｔｂｕＡｌａ－ＮＨ2

－　配列番号７５　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＡｌａ－ＮＨ2

－　配列番号７７　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｈｉｓ（Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ
－ＮＨ2

－　配列番号８２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－ＦＡ
４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号９０　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－
Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2
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－　配列番号９１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－
ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号１０１　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４
－Ａｍ－５－ＭｅＨｐＡ－４－アミノ－５－メチルヘプタン酸－Ｌｅｕ－ＮＨ2

－　配列番号１０２　Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ
）－４－Ａｍ－５－ＭｅＨｐＡ－４－アミノ－５－メチルヘプタン酸－Ｃｐａ－ＮＨ2。
【手続補正３】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０１７８
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０１７８】
　好適な実施態様において18Ｆもしくは19Ｆで標識された放射性医薬化合物は以下のリス
トから選択され、ここでＵはボンベシン類似体である：
－　IIA－ａ－１　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－
Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－２　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－
Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－３　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－
Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－
ＮＨ2、
－　IIA－ａ－４　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－１，４－シス－Ａ
ｃｈｃ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ
－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－５　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－
Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－６　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－ＡＯＣ－Ｇｌｎ－
Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－７　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－
Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－８　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－
Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－ＦＡ４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－９　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－
Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－１０　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ）
２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－１１　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ）
２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－
Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－１２　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ｓｅｒ
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨ
ｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－１３　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｓｅｒ－Ｓｅｒ
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨ
ｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－１４　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ）
２－Ｓｅｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，
５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
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－　IIA－ａ－１５　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ｓｅｒ
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　IIA－ａ－１６　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ）
２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－１７　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ
－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　IIA－ａ－１８　４－［１８］フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－Ａ
ｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－
ＬｅｕＮＨ2、
－　IIA－ａ－１９　４－［１８］フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－Ａ
ｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓ
ｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－２０　４－［１８］フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－１
，４－シス－Ａｃｈｃ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－
Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－２１　４－［１８］フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－Ｇ
ｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIA－ａ－２２　４－［１８］フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－Ａ
ｒｇ－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａ
ｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２３　４－［１８］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨ
ｐＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２４　４－［１８］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｓｅｒ－Ｓｅ
ｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－Ｎ
Ｈ2、
－　IIB－ａ－２５　４－［１８］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－ＤＯＡ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２６　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２７　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－ＦＡ０２０１０－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２８　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＧｌｙ
－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２９　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３０　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－ｔＢｕＧｌｙ－ＮＨ2

、
－　IIB－ａ－３１　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３２　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３３　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－ＤＴ
ｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＧｌｙ－Ｎ
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Ｈ2、
－　IIB－ａ－３４　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－ＤＴ
ｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ－５－ＭｅＨｘＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３５　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３６　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－ＤＴ
ｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－ｔｂｕＡｌａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３７　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３８　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌ
ａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３９　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　IIB－ａ－４０　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４１　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－βＡｌａ－Ａ
ｒｇ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－
ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４２　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４３　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－ｔＢｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４４　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｒｇ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　IIB－ａ－４５　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－βＡｌａ－Ｇ
ｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－Ｎ
Ｈ2、
－　IIB－ａ－４６　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌ
ａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４７　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｃ
ｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４８　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－
ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４９－１　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－
Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｃｐａ－
ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４９－２　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－
ＴｒＰ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５０　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

、
－　IIB－ａ－５１　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－ＡＨＭＨｘＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５２　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｔｈａ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
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－　IIＢ－ａ－５３　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５４　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５５　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＤＨｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５６　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＬｅｕ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５７　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＩｌｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５８　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－ＵｈＬｅｕ－ＩｂＵＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５９　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐｈｅ－Ｔｈａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６０　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐｈｅ－Ｎｌｅ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６１　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６２　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｔｈａ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６３　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｔｈａ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６４　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐｈｅ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６５　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－ＮＭｅＶａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６６　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－ＮＭｅＰｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６７　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－ＤＴ
ｒＰ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６８　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－ＤＡｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６９　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－ＤＶａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７０　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－ＤＰｈｅ－ＬｓＵ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７１　３，４－［１８］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＩｌｅ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７２　４－［１８］－フルオロ－３－シアノ－フェニルスルホニル－Ａｖ
ａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐ
Ａ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７３　４－［１８］－フルオロ－３－シアノ－フェニルスルホニル－Ａｖ
ａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2

、
－　IIB－ａ－７４　４－［１８］－フルオロ－３－シアノ－フェニルスルホニル－Ａｖ
ａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－ｔｂｕＡｌａ－
ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７５　４－［１８］－フルオロ－３－シアノ－フェニルスルホニル－Ａｖ
ａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐ
Ａ－ｔｂｕＡｌａ－ＮＨ2、
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－　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－（ピペリジル－４－カルボニル）
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－（ピペラジン－１－イル－アセチ
ル）－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－
ＮＨ2、
－　４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－１，４－トランス－Ａｃｈｃ－Ｇ
ｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｈｉｓ（Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ
－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－１，４－シス－
Ａｃｈｃ－Ｇｌｎ－ＴｒＰ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅ
ｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ
－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－ＡＯＣ－Ｇｌｎ
－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ
－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2

、
－　IIB－ａ－８　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ
－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－９　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ
－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１０　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ
）２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１１　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ
）２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１２　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ｓｅ
ｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－Ｍｅ
ＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１３　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｓｅｒ－Ｓｅ
ｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－Ｍｅ
ＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１４　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ
）２－Ｓｅｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ
，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１５　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ｓｅ
ｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－Ｎ
Ｈ2、
－　IIB－ａ－１６　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｌｙｓ（Ｍｅ
）２－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａ
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ｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１７　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－Ｎ
Ｈ2、
－　IIB－ａ－１８　４－［１９］－フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－
Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－１９　４－［１９］－フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－
Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－
Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２０　４－［１９］－フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－
１，４－シス－Ａｃｈｃ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）
－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２１　４－［１９］－フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－
Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2

、
－　IIB－ａ－２２　４－［１９］－フルオロ－３－トリフルオロメチル－ベンゾイル－
Ａｒｇ－βＡｌａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－
Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２３　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨ
ｐＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２４　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ｓｅｒ－Ｓｅ
ｒ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－Ｎ
Ｈ2、
－　IIB－ａ－２５　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－ＤＯＡ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２６　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２７　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－ＦＡ０２０１０－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２８　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＧｌｙ
－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－２９　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３０　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－ｔＢｕＧｌｙ－ＮＨ2

、
－　IIB－ａ－３１　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３２　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌ
ｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３３　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－ＤＴ
ｒＰ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－ｔｂｕＧｌｙ－Ｎ
Ｈ2、
－　IIB－ａ－３４　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－ＤＴ
ｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ－５－ＭｅＨｘＡ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３５　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
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ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３６　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－ＤＴ
ｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－ｔｂｕＡｌａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３７　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３８　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌ
ａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－３９　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　IIB－ａ－４０　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４１　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－βＡｌａ－Ａ
ｒｇ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－
ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４２　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４３　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－ｔＢｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４４　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｒｇ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　IIB－ａ－４５　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｒｇ－βＡｌａ－Ｇ
ｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－Ｎ
Ｈ2、
－　IIB－ａ－４６　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌ
ａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４７　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｃ
ｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４８　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－
ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４９－３　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－
ＴｒＰ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｃｐａ－
ＮＨ2、
－　IIB－ａ－４９－４　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－
Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ（３Ｍｅ）－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ
－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５０　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－ＮＭｅＨｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　IIB－ａ－５１　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－ＡＨＭＨｘＡ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５２　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｔｈａ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５３　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５４　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、



(34) JP 2010-503618 A5 2010.10.14

－　IIB－ａ－５５　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＤＨｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５６　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＬｅｕ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIＢ－ａ－５７　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＩｌｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５８　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＬｅｕ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－５９　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐｈｅ－Ｔｈａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６０　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐｈｅ－Ｎｌｅ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６１　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｐｈｅ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６２　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－ＮＭｅＨｉｓ－Ｔｈａ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６３　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｔｈａ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIＢ－ａ－６４　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｐｈｅ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６５　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－ＮＭｅＶａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６６　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－ＮＭｅＰｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６７　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－ＤＴ
ｒＰ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６８　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－ＤＡｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－６９　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－ＤＶａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７０　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－ＤＰｈｅ－Ｌｅｕ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７１　３，４－［１９］－ジフルオロベンゾイル－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒ
Ｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ｈｉｓ－βｈＩｌｅ－ｔｂｕＧｌｙ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７２　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－フェニルスルホニル－Ａｖ
ａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐ
Ａ－Ｃｐａ－ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７３　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－フェニルスルホニル－Ａｖ
ａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｃｐａ－ＮＨ2

、
－　IIB－ａ－７４　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－フェニルスルホニル－Ａｖ
ａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－ｔｂｕＡｌａ－
ＮＨ2、
－　IIB－ａ－７５　４－［１９］－フルオロ－３－シアノ－フェニルスルホニル－Ａｖ
ａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－４－Ａｍ，５－ＭｅＨｐ
Ａ－ｔｂｕＡｌａ－ＮＨ2、
－　４－［１９］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－（ピペリジル－４－カルボニル）
－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ

2、
－　４－［１９］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－（ピペラジン－１－イル－アセチ
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ル）－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（３Ｍｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－
ＮＨ2、
－　４－［１９］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－１，４－トランス－Ａｃｈｃ－Ｇ
ｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－ＮＭｅＧｌｙ－Ｈｉｓ－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2。
【手続補正４】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０１８０
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０１８０】
　好適な実施態様において18Ｆ又は19Ｆで標識された放射性医薬は以下のリストから選択
される（ここでＵはＹ1類似体である）：
－　IIA－ａ－７８：４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－ＤＣｙ
ｓ－Ｌｅｕ－Ｉｌｅ－Ｔｈｒ－Ａｒｇ－Ｃｙｓ－Ａｒｇ－Ｔｙｒ－ＮＨ2

－　IIA－ａ－７９：４－［１８］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－ＤＣｙ
ｓ－Ｌｅｕ－Ｉｌｅ－Ｖａｌ－Ａｒｇ－Ｃｙｓ－Ａｒｇ－Ｔｙｒ－ＮＨ2

－　IIA－ａ－７８－１：４－［１９］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｄ
Ｃｙｓ－Ｌｅｕ－Ｉｌｅ－Ｔｈｒ－Ａｒｇ－Ｃｙｓ－Ａｒｇ－Ｔｙｒ－ＮＨ2

－　IIA－ａ－７９－１：４－［１９］フルオロ－３－シアノ－ベンゾイル－Ａｖａ－Ｄ
Ｃｙｓ－Ｌｅｕ－Ｉｌｅ－Ｖａｌ－Ａｒｇ－Ｃｙｓ－Ａｒｇ－Ｔｙｒ－ＮＨ2。
【手続補正５】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０２８５
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０２８５】
IIA－ａ－１のヒト血清安定性：
　前臨床用途及び臨床用途に使用できるためには、ヒト血清中での化合物の安定性を確立
することが必要である。化合物ａであるＦ－１８標識ペプチド（５、８９ＭＢｑ／ｍｌ）
を含有するヒト血清の７０μｌを３７℃で９０分インキュベートした。種々の間隔でアリ
コートを取り出し、ＨＰＬＣにより純度を評価した。リン酸水素カリウム緩衝液系を移動
相として使用して、結合したＦ１８標識物の安定性を測定した。
【手続補正６】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０４４４
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０４４４】
実施例４０
ａ）３－シアノ－４－（トリメチルアンモニウム）－ベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌ
ｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（πＭｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2トリ
フルオロ酢酸塩（４０ａ）の合成
　１．５ｍｌのジクロロメタンと０．２５ｍｌのジメチルホルムアミド中の７０．８ｍｇ
（０．２ミリモル）の２ｅの攪拌溶液に、６５ｍｇ（０．５ミリモル）のジイソプロピル
エチルアミンと０．０３１ｍｌ（０．２ミリモル）のジイソプロピルカルボジイミドを加
えた。この溶液を標準プロトコールに従って調製した０．０２５ミリモルのリンク樹脂結
合Ｈ－Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（πＭｅ）－
Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2（負荷量０．６８ミリモル／ｇ）に加えた。混合物を４時間激し
く振盪した。混合物をろ過し、ジメチルホルムアミドで洗浄した。結合工程を繰り返した
。すなわち１．５ｍｌのジクロロメタンと０．２５ｍｌのジメチルホルムアミド中の７０
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．８ｍｇ（０．２ミリモル）の２ｅの攪拌溶液に、６５ｍｇ（０．５ミリモル）のジイソ
プロピルエチルアミンと０．０３１ｍｌ（０．２ミリモル）のジイソプロピルカルボジイ
ミドを加えた。洗浄したリンク樹脂結合ペプチドにこの溶液を加え、混合物を再度４時間
激しく振盪した。混合物をろ過し、ジメチルホルムアミドとジクロロメタンで充分洗浄し
た。樹脂を、０．８５ｍｌのトリフルオロ酢酸、０．０５ｍｌの蒸留水、０．０５ｍｌの
フェノール、０．０５ｍｌのトリイソプロピルシランの混合物で３時間処理した。混合物
を約９ｍｌの氷冷メチルｔｅｒｔ－ブチルエーテルに加えた。固形分を遠心分離により分
離した。固形分に水を加え、上清を凍結乾燥した。残渣を分取ＲＰ－１８ ＨＰＬＣ－Ｍ
Ｓにより水：アセトニトリル勾配と共溶媒としての０．１％トリフルオロ酢酸により精製
した。所望の生成物４０ａを２８％の収率（１０．８ｍｇ，０．００７ミリモル）で得た
。
ＭＳ－ＥＳＩ：１４２３（Ｍ+，１００）。
【手続補正７】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０４４５
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０４４５】
ｂ）３－シアノ－４－［１８Ｆ］フルオロベンゾイル－Ａｒｇ－Ａｖａ－Ｇｌｎ－Ｔｒｐ
－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｇｌｙ－Ｈｉｓ（πＭｅ）－Ｓｔａ－Ｌｅｕ－ＮＨ2（４０ｂ）の合
成
【手続補正８】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０４９１
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０４９１】
　Kryptofix 222（５ｍｇ）、炭酸カリウム（５００μｌの水に１ｍｇ）、及びＭｅＣＮ
（１．５ｍｌ）を充填したWheatonバイアル（５ｍｌ）に、フッ素含有水（４５４ＭＢｑ
，５０μｌ）を加えた。１２０℃で窒素流下で１０分加熱して溶媒を除去した。無水Ｍｅ
ＣＮ（１ｍｌ）を加えて、前述のように溶媒を留去した。この工程を再度繰り返した。無
水ＤＭＳＯ（３００μｌ）中の３－シアノ－４－トリメチルアンモニウムベンゾイル－Ｖ
ａｌ－βＡｌａ－Ｐｈｅ－Ｇｌｙ－ＮＨ2トリフルオロ酢酸塩（２ｍｇ）の溶液を加えた
。５０℃で１５分加熱後。反応物を分析ＨＰＬＣ（カラムZorbax SB Ｃ１８、５０×４．
６ｍｍ、１．８μ、２ｍｌ／分、溶媒Ａ：Ｈ2Ｏ、溶媒Ｂ：ＭｅＣＮ、勾配：７分間で５
％～９５％Ｂ、又はカラムEconosphere Ｃ１８、５３×７ｍｍ、３μ、３ｍｌ／分（Allt
ech）、溶媒Ａ：Ｈ2Ｏ＋０．１％ ＴＦＡ、溶媒Ｂ：ＭｅＣＮ／水 ９／１＋０．１％ Ｔ
ＦＡ、勾配：７分間で５～９５％Ｂ）を使用して分析した。Ｆ－１８標識生成物を非放射
性Ｆ－１９フルオロ標準物質と同時注入して、Econsphere分析ＨＰＬＣで確認した。
【手続補正９】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０４９４
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０４９４】
　Kryptofix 222（５ｍｇ）、炭酸カリウム（５００μｌの水に１ｍｇ）、及びＭｅＣＮ
（１．５ｍｌ）を充填したWheatonバイアル（５ｍｌ）に、フッ素含有水（３１６ＭＢｑ
，３３μｌ）を加えた。１２０℃で窒素流下で１０分加熱して溶媒を除去した。無水Ｍｅ
ＣＮ（１ｍｌ）を加えて、前述のように溶媒を留去した。この工程を再度繰り返した。無
水ＤＭＳＯ（３００μｌ）中の３－シアノ－４－トリメチルアンモニウムベンゾイル－Ｖ
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ａｌ－βＡｌａ－Ａｒｇ－Ｇｌｙ－ＮＨ2トリフルオロ酢酸塩（ＺＫ６００５３４１、２
ｍｇ）の溶液を加えた。５０℃で１５分加熱後。粗反応混合物を分析ＨＰＬＣ（カラムZo
rbax SB Ｃ１８、５０×４．６ｍｍ、１．８μ、２ｍｌ／分、溶媒Ａ：Ｈ2Ｏ、溶媒Ｂ：
ＭｅＣＮ、勾配：７分間で５％～９５％Ｂ、又はカラムEconosphere Ｃ１８、５３×７ｍ
ｍ、３μ、３ｍｌ／分（Alltech）、溶媒Ａ：Ｈ2Ｏ＋０．１％ ＴＦＡ、溶媒Ｂ：ＭｅＣ
Ｎ／水 ９／１＋０．１％ ＴＦＡ、勾配：７分間で５～９５％Ｂ）を使用して分析した。
【手続補正１０】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０４９７
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０４９７】
　18Ｆ－フッ化物（１２３ＭＢｑ）をKryptofix 222（１．５ｍｌ ＭｅＣＮ中５ｍｇ）と
炭酸セシウム（０．５ｍｌの水に２．３ｍｇ）の存在下で、窒素下で１２０℃で３０分加
熱することにより共沸的に乾燥させた。この間２×１ｍｌ ＭｅＣＮを加え、溶媒を留去
した。乾燥後、ＤＭＳＯ（３００μｌ）中の３－シアノ－４－トリメチルアンモニウムベ
ンゾイル－Ｖａｌ－βＡｌａ－Ａｒｇ－Ｇｌｙ－ＮＨ2トリフルオロ酢酸塩（ＺＫ６０１
２６２３、２ｍｇ）の溶液を加えた。７０℃で５分加熱後。粗反応混合物を分析ＨＰＬＣ
（カラムACE Ｃ１８、５０×４．６ｍｍ、３μ、２ｍｌ／分、溶媒Ａ：水中の１０ｍＭ 
Ｋ2ＨＰＯ4、溶媒Ｂ：ＭｅＣＮ／Ｈ2Ｏ（７／３）中の１０ｍＭ Ｋ2ＨＰＯ4、勾配：７分
間で５％～９５％Ｂ）を使用して分析した。取り込み収率は７７．０％であった。Ｆ－１
８標識生成物を、反応混合物を分析するための同じ分析カラムで、Ｆ－１９コールド標準
物質と同時注入して確認した。
【手続補正１１】
【補正対象書類名】明細書
【補正対象項目名】０５２１
【補正方法】変更
【補正の内容】
【０５２１】
　Ａｖａ－　５－アミノ吉草酸
　ＡＯＣ－　８－アミノオクタン酸
　ｔＢｕＧｌｙ－　ｔ－ブチルグリシン
　ｔＢｕＡｌａ－　ｔ－ブチルアラニン
　βｈＬｅｕ－　β－ホモロイシン
　βｈＩｌｅ－　β－ホモイソロイシン
　Ｌｙｓ（Ｍｅ）２－εＮ，Ｎ－ジメチルリジン
　ＤＯＡ－　３、６－ジオキサ－８－アミノオクタン酸
　４－Ａｍ－５－ＭｅＨｐＡ－　４－アミノ－５－メチルヘプタン酸
　４－Ａｍ－５－ＭｅＨｘＡ－　４－アミノ－５－メチルヘキサン酸
　１，４－シス－ＡＣＨＣ－　１，４－シス－アミノシクロヘキサメカルボン酸
　ＡＨＭＨｘＡ－　（３Ｒ，４Ｓ）－４－アミノ－３－ヒドロキシ－５－メチルヘキサン
酸
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