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【公報種別】特許法第１７条の２の規定による補正の掲載
【部門区分】第３部門第２区分
【発行日】平成27年12月24日(2015.12.24)

【公表番号】特表2015-502918(P2015-502918A)
【公表日】平成27年1月29日(2015.1.29)
【年通号数】公開・登録公報2015-006
【出願番号】特願2014-539352(P2014-539352)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｋ  19/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   3/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   3/06     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/10     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   9/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   3/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  25/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  27/02     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  13/12     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   1/18     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ   3/04     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  47/48     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  38/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  45/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  39/395    (2006.01)
   Ｃ０７Ｋ  14/00     (2006.01)
   Ｃ０７Ｋ   1/00     (2006.01)
   Ｃ１２Ｐ  21/02     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｋ   19/00     ＺＮＡ　
   Ａ６１Ｐ    3/10     　　　　
   Ａ６１Ｐ    9/12     　　　　
   Ａ６１Ｐ    3/06     　　　　
   Ａ６１Ｐ    9/10     １０１　
   Ａ６１Ｐ    9/10     　　　　
   Ａ６１Ｐ    9/00     　　　　
   Ａ６１Ｐ    1/04     　　　　
   Ａ６１Ｐ    3/00     　　　　
   Ａ６１Ｐ   35/00     　　　　
   Ａ６１Ｐ   25/00     　　　　
   Ａ６１Ｐ   27/02     　　　　
   Ａ６１Ｐ   13/12     　　　　
   Ａ６１Ｐ    1/18     　　　　
   Ａ６１Ｐ   43/00     １２１　
   Ａ６１Ｐ   43/00     １１１　
   Ａ６１Ｐ    3/04     　　　　
   Ａ６１Ｋ   47/48     　　　　
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   Ａ６１Ｋ   37/02     　　　　
   Ａ６１Ｋ   45/00     　　　　
   Ａ６１Ｋ   39/395    　　　Ｃ
   Ａ６１Ｋ   39/395    　　　Ｌ
   Ｃ０７Ｋ   14/00     　　　　
   Ｃ０７Ｋ    1/00     　　　　
   Ｃ１２Ｐ   21/02     　　　Ｃ

【手続補正書】
【提出日】平成27年10月30日(2015.10.30)
【手続補正１】
【補正対象書類名】特許請求の範囲
【補正対象項目名】全文
【補正方法】変更
【補正の内容】
【特許請求の範囲】
【請求項１】
　式Ｉ
　Ｒ1－Ｚa－Ｌa－Ｙa－Ｒ2　　（Ｉ）
［式中、
　Ｒ1は、Ｈ、Ｃ1-4アルキル、アセチル、ホルミル、ベンゾイル、又はトリフルオロアセ
チルであり、
　Ｒ2は、ＯＨ又はＮＨ2であり；そして
　Ｚaは、式Ｉａ
　Ｈｉｓ－Ｇｌｙ－Ｇｌｕ－Ｇｌｙ－Ｔｈｒ－Ｐｈｅ－Ｔｈｒ－Ｓｅｒ－Ｚ９－Ｌｅｕ－
Ｓｅｒ－Ｚ１２－Ｚ１３－Ｚ１４－Ｇｌｕ－Ｚ１６－Ｇｌｕ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ｚ２０－
Ｌｅｕ－Ｐｈｅ－ｌｌｅ－Ｚ２４－Ｚ２５－Ｌｅｕ－Ｚ２７－Ｚ２８　　（Ｉａ）
　（ここで、
　Ｚ９は、Ａｓｐ及びＧｌｕから選択され、
　Ｚ１２は、Ｌｙｓ、Ａｒｇ、及びＯｒｎから選択され、
　Ｚ１３は、Ｇｌｎ及びＴｙｒから選択され、
　Ｚ１４は、Ｍｅｔ及びＬｅｕから選択され、
　Ｚ１６は、Ｇｌｕ、Ａｒｇ、Ｏｒｎ、Ｃｙｓ、及びＬｙｓから選択され、
　Ｚ２０は、Ａｒｇ、Ｌｙｓ、及びＯｒｎから選択され、
　Ｚ２４は、Ａｒｇ、Ｏｒｎ、Ｌｙｓ、及びＧｌｕから選択され、
　Ｚ２５は、Ｔｒｐ、Ｌｙｓ、Ｃｙｓ、及びＰｈｅから選択され、
　Ｚ２７は、Ｌｙｓ、Ａｒｇ、及びＯｒｎから選択され、
　Ｚ２８は、Ａｓｎ及びＡｓｐから選択されるか、又は存在しない）
　を有するペプチド配列であり、
　Ｌaは、式Ｉｂ
　Ｌ１－Ｌ２－Ｌ３－Ｌ４　　（Ｉｂ）
　（ここで、
　Ｌ１は、Ｏｒｎ、８Ａｄｏ、Ｃｙｓ、Ｌｙｓ、及びＧｌｎから選択されるか、又は存在
せず、
　Ｌ２は、Ｏｒｎ、８Ａｄｏ、Ｃｙｓ、Ｌｙｓ、及びＧｌｎから選択されるか、又は存在
せず、
　Ｌ３は、Ｏｒｎ、８Ａｄｏ、Ｃｙｓ、Ｌｙｓ、及びＧｌｎから選択されるか、又は存在
せず、及び
　Ｌ４は、Ｏｒｎ、８Ａｄｏ、Ｃｙｓ、Ｌｙｓ、及びＧｌｎから選択されるか、又は存在
しない）
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　を有するペプチド配列であり、
　Ｙaは、式Ｉｃ
　Ｙ１２－Ｙ１３－Ｙ１４－Ｙ１５－Ａｓｐ－Ｙ１７　　（Ｉｃ）
　（ここで、
　Ｙ１２は、Ｔｙｒ及びＡｌａから選択されるか、又は存在せず、
　Ｙ１３は、Ｇｌｙ及びＡｌａから選択されるか、又は存在せず、
　Ｙ１４は、Ｔｒｐ、１Ｎａｌ及びＰｈｅから選択され；
　Ｙ１５は、Ｍｅｔ、Ｌｅｕ、Ｎｌｅ、Ｔｈｒ、及びＰｈｅから選択され；及び
　Ｙ１７は、Ｐｈｅ及び３－（３－ピリジル）－アラニンから選択される）
　を有するペプチド配列であり、
　ここで、式ＩａとＩｂ中のＬｙｓ、Ｏｒｎ、又はＣｙｓの少なくとも１つは、さらに、
親油性及び／又はビオチン性置換基に結合しているか、及び／又はペグ化されている］
を有するペプチドコンジュゲート、又はその医薬的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項２】
　Ｚaが式ＩＩａ
　Ｈｉｓ－Ｇｌｙ－Ｇｌｕ－Ｇｌｙ－Ｔｈｒ－Ｐｈｅ－Ｔｈｒ－Ｓｅｒ－Ｚ９－Ｌｅｕ－
Ｓｅｒ－Ｌｙｓ－Ｚ１３－Ｚ１４－Ｇｌｕ－Ｚ１６－Ｇｌｕ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ａｒｇ－
Ｌｅｕ－Ｐｈｅ－ｌｌｅ－Ｇｌｕ－Ｚ２５－Ｌｅｕ－Ｌｙｓ－Ｚ２８　　（ＩＩａ）
　（ここで、
　Ｚ９は、Ｇｌｕ及びＡｓｐから選択され、
　Ｚ１３は、Ｇｌｎ及びＴｙｒから選択され、
　Ｚ１４は、Ｍｅｔ及びＬｅｕから選択され、
　Ｚ１６は、Ｇｌｕ、Ｃｙｓ、及びＬｙｓから選択され、
　Ｚ２５は、Ｌｙｓ、Ｐｈｅ、Ｃｙｓ、及びＴｒｐから選択され、
　Ｚ２８は、Ａｓｎ及びＡｓｐから選択されるか、又は存在しない）を有するペプチド配
列であり、
　Ｌaが、式Ｉｂを有するペプチド配列であり、
　Ｙaが、式ＩＩｃ
　Ｔｙｒ－Ｇｌｙ－Ｔｒｐ－Ｙ１５－Ａｓｐ－Ｐｈｅ　　（ＩＩｃ）
　（ここで、Ｙ１５は、Ｌｅｕ及びＴｈｒから選択される）を有するペプチド配列であり
、
　ここで、式ＩＩａ又は式ＩＩｂのＺ１６位又はＺ２５位のＬｙｓ又はＣｙｓ残基の少な
くとも１つはさらに、親油性及び／又はビオチン性置換基に結合しているか、及び／又は
ペグ化されている、請求項１に記載のペプチドコンジュゲート、又はその医薬的に許容さ
れる塩もしくは溶媒和物。
【請求項３】
　式Ｉのペプチドの配列が、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＤＬＳＫＱＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＷＬＫＮ－８Ａｄｏ－Ｋ（ヘ
キサデカノイル－イソＧｌｕ）－８Ａｄｏ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＤＬＳＫＱＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥ－Ｋ（ヘキサデカノイル－イ
ソＧｌｕ）－ＬＫＮ－８Ａｄｏ－８Ａｄｏ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＤＬＳＫＱＬＥ－Ｋ（ヘキサデカノイル－イソＧｌｕ）－ＥＡＶ
ＲＬＦＩＥＷＬＫＮ－８Ａｄｏ－８Ａｄｏ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＤＬＳＫＱＭＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＷＬＫＮ－８Ａｄｏ－Ｃ（ビ
オチン－Ｍａｌ）－８Ａｄｏ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＤＬＳＫＱＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥ－Ｃ（ビオチン－Ｍａｌ）－
ＬＫＮ－８Ａｄｏ－８Ａｄｏ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＤＬＳＫＱＬＥ－Ｃ（ビオチン－Ｍａｌ）－ＥＡＶＲＬＦＩＥＷ
ＬＫＮ－８Ａｄｏ－８Ａｄｏ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥ－Ｋ（ヘキサデカノイル－イ
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ソＧｌｕ）－ＬＫ－８Ａｄｏ－８Ａｄｏ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥ－Ｋ（ヘキサデカノイル－イ
ソＧｌｕ）－ＬＫ－８Ａｄｏ－ＱＱＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
から選択される、請求項１又は請求項２に記載のペプチドコンジュゲート、又はその医薬
的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項４】
　式ＩＩＩ
　Ｒ1－Ｚb－Ｌb－Ｙb－Ｒ2　　（ＩＩＩ）
［式中、
　Ｒ1は、Ｈ、Ｃ1-4アルキル、アセチル、ホルミル、ベンゾイル、又はトリフルオロアセ
チルであり、
　Ｒ2は、ＯＨ又はＮＨ2であり；
　Ｚbは、式ＩＩＩａ
　Ｈｉｓ－Ｇｌｙ－Ｇｌｕ－Ｇｌｙ－Ｔｈｒ－Ｐｈｅ－Ｔｈｒ－Ｓｅｒ－Ｇｌｕ－Ｌｅｕ
－Ｓｅｒ－Ｌｙｓ－Ｔｙｒ－Ｌｅｕ－Ｇｌｕ－Ｇｌｕ－Ｇｌｕ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ａｒｇ
－Ｌｅｕ－Ｐｈｅ－ｌｌｅ－Ｇｌｕ－Ｚ２５－Ｌｅｕ－Ｌｙｓ－Ｚ２８　　（ＩＩＩａ）
　（ここで、
　Ｚ２５は、Ｐｈｅ及びＴｒｐから選択され、そして
　Ｚ２８は、Ａｓｎ及びＡｓｐから選択されるか、又は存在しない）
　を有するペプチド配列であり、
　Ｌbは、式ＩＩＩｂ
　Ｌ５－Ｌ６－Ｌ７－Ｌ８　　（ＩＩＩｂ）
　（ここで、
　Ｌ５は、８Ａｄｏ、８Ａｏｃ、Ａｌａ、Ｇｌｙ、及びＧｌｎから選択されるか、又は存
在せず、
　Ｌ６は、８Ａｄｏ、８Ａｏｃ、Ａｌａ、Ｇｌｙ、及びＧｌｎから選択されるか、又は存
在せず、
　Ｌ７は、８Ａｄｏ、８Ａｏｃ、Ａｌａ、Ｇｌｙ、及びＧｌｎから選択されるか、又は存
在せず、
　Ｌ８は、８Ａｄｏ、８Ａｏｃ、Ａｌａ、Ｇｌｙ、及びＧｌｎから選択されるか、又は存
在しない）
　を有するペプチド配列であり、
　Ｙbは、式ＩＩＩｃ
　Ｙ１０－Ｙ１１－Ｔｙｒ－Ｇｌｙ－Ｔｒｐ－Ｙ１５－Ａｓｐ－Ｐｈｅ　　（ＩＩｌｃ）
　（ここで、
　Ｙ１０は、Ｇｌｕであるか、又は存在せず、
　Ｙ１１は、Ａｌａであるか、又は存在せず、そして
　Ｙ１５は、Ｌｅｕ及びＴｈｒから選択される）
　を有するペプチド配列である］を有するペプチドコンジュゲートであるが、
　ただし、式ＩＩＩは、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫ－８Ａｄｏ－８Ａｄｏ
－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2

、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫ－８Ａｄｏ－ＹＧＷＬ
ＤＦ－ＮＨ2ではない。]
を有するペプチドコンジュゲート、又はその医薬的に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項５】
　Ｚbが、式ＩＶａ
　Ｈｉｓ－Ｇｌｙ－Ｇｌｕ－Ｇｌｙ－Ｔｈｒ－Ｐｈｅ－Ｔｈｒ－Ｓｅｒ－Ｇｌｕ－Ｌｅｕ
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－Ｓｅｒ－Ｌｙｓ－Ｔｙｒ－Ｌｅｕ－Ｇｌｕ－Ｇｌｕ－Ｇｌｕ－Ａｌａ－Ｖａｌ－Ａｒｇ
－Ｌｅｕ－Ｐｈｅ－ｌｌｅ－Ｇｌｕ－Ｚ２５－Ｌｅｕ－Ｌｙｓ－Ａｓｎ　　（ＩＶａ）
　（ここで、Ｚ２５は、Ｐｈｅ及びＴｒｐから選択される）を有するペプチド配列であり
、
　Ｌbが、式ＩＩＩｂを有するペプチド配列であり、
　Ｙbが、式ＩＶｃ
　Ｔｙｒ－Ｇｌｙ－Ｔｒｐ－Ｙ１５－Ａｓｐ－Ｐｈｅ　（ＩＶｃ）
　（ここで、Ｙ１５は、Ｌｅｕ及びＴｈｒから選択される）を有するペプチド配列である
、請求項４に記載のペプチドコンジュゲート、又はその医薬的に許容される塩もしくは溶
媒和物。
【請求項６】
　式ＩＩＩのペプチドの配列が、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＱＱＹＧＷＬＤＦ－Ｎ
Ｈ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＱＱＥＡＹＧＷＬＤＦ
－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫ－８Ａｄｏ－ＱＱＹＧ
ＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＤＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ

2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＡＡＡＹＧＷＬＤＦ－
ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＧＧＧＹＧＷＬＤＦ－
ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫ－８Ａ０Ｃ－ＹＧＷＬ
ＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＮＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ

2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＡＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ

2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＮ－８Ａｄｏ－８Ａｄ
ｏ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＤ－８Ａｄｏ－８Ａｄ
ｏ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＮＹＧＷＴＤＦ－ＮＨ

2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＤＹＧＷＴＤＦ－ＮＨ

2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＷＬＫＮＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ

2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＷＬＫＤＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ

2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＥＡＹＧＷＬＤＦ－Ｎ
Ｈ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＮ－Ｋ（ヘキサデカノ
イル－イソＧｌｕ）－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＮ－Ｋ（ヘキサデカノ
イル－イソＧｌｕ）－ＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥ－Ｋ（ヘキサデカノイル－イソＧｌｕ）－ＥＡＶ
ＲＬＦＩＥＦＬＫＮＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
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　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥ－Ｋ（ヘキサデカノイル－イソＧｌｕ）－ＥＡＶ
ＲＬＦＩＥＦＬＫＮＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫ－Ｋ（ヘキサデカノイ
ル－イソＧｌｕ）－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫ－Ｋ（ヘキサデカノイ
ル－イソＧｌｕ）－ＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥ－Ｋ（ヘキサデカノイル－イソＧｌｕ）－ＥＡＶ
ＲＬＦＩＥＦＬＫＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥ－Ｋ（ヘキサデカノイル－イソＧｌｕ）－ＥＡＶ
ＲＬＦＩＥＦＬＫＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥ－Ｋ（ヘキサデカノイル－イ
ソＧｌｕ）－ＬＫ－８Ａｄｏ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥ－Ｋ（ヘキサデカノイル－イ
ソＧｌｕ）－ＬＫＱＱＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥ－Ｋ（ヘキサデカノイル－イ
ソＧｌｕ）－ＬＫ－Ｏｒｎ－Ｏｒｎ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥ－Ｋ（ヘキサデカノイル－イ
ソＧｌｕ）－ＬＫＮＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥ－Ｋ（ヘキサデカノイル－イ
ソＧｌｕ）－ＬＫＤＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＤＬＳＫＱＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＣ（ＰＥＧ５Ｋ）ＬＫＮ－８
Ａｄｏ－８Ａｄｏ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＣ（ＰＥＧ１０Ｋ）ＬＫ－８
Ａｄｏ－８Ａｄｏ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＣ（ＰＥＧ２０Ｋ）ＬＫ－８
Ａｄｏ－８Ａｄｏ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＣ（ＰＥＧ４０Ｋ）ＬＫ－８
Ａｄｏ－８Ａｄｏ－ＹＧＷＬＤＦ－ＮＨ2、
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＤＬＳＫＱＭＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＷＬＫＮＹＧＷＴＤＦ－ＯＨ
、及び
　Ｈ－ＨＧＥＧＴＦＴＳＥＬＳＫＹＬＥＥＥＡＶＲＬＦＩＥＦＬＫＮ－８Ａｄｏ－８Ａｄ
ｏ－ＹＧＷＴＤＦ－ＮＨ2、
から選択される、請求項４又は請求項５に記載のペプチドコンジュゲート又はその医薬的
に許容される塩もしくは溶媒和物。
【請求項７】
　Ｚa又はＺbが、本来のヘロデルマ・サスペクツム（Heloderma suspectum）エキセンジ
ン－４と少なくとも７５％、８０％、８５％、９０％、又は９５％の同一性を有するか、
あるいはＹa又はＹbが、本来のヒトガストリン１７及び／又はガストリン６と少なくとも
７０％、８０％、８３％、８５％、９０％、９４％、又は９５％の同一性を有する、請求
項１～６のいずれか１項に記載のペプチドコンジュゲート又はその医薬的に許容される塩
もしくは溶媒和物。
【請求項８】
　請求項１～７のいずれか１項に記載のペプチドコンジュゲート又はその医薬的に許容さ
れる塩もしくは溶媒和物と、医薬的に許容される担体、賦形剤又はビヒクルとを含む、医
薬組成物。
【請求項９】
　（i）１型糖尿病、２型糖尿病、糖尿病前症、インスリン抵抗性症候群、耐糖能障害（
ＩＧＴ）、高血中グルコースレベルに関連する疾患状態、高血糖、高血圧、アテローム発
生性脂質異常症、動脈硬化症、冠状動脈性心臓疾患、末梢動脈疾患、脳卒中、微小血管疾
患、胃疾患、メタボリック症候群、癌、炎症性腸疾患（ＩＢＤ）、過敏性腸症候群（ＩＢ
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Ｓ）、糖尿病性神経障害、糖尿病性網膜症、糖尿病性腎症、及び腎不全から選択される疾
患又は障害の治療；
　（ii）β－細胞及び／又はその壊死の誘導；
　（iii）膵島β－細胞の生存の誘導；
　（iv）膵島でのβ－細胞アポトーシス及び／又はその壊死の抑制；
　（v）膵島でのβ－細胞増殖の誘導；
　（vi）体重増加の抑制又は体重減少の促進；
　（vii）循環グルコースレベル、耐糖能、及び／又は循環コレステロールレベルの改善
、循環ＬＤＬレベルの低下、及び／又はＨＤＬ／ＬＤＬ比の上昇；又は
　（viii）過剰な体重により引き起こされるか又はこれを特徴とする症状の治療又は予防
のための、請求項８に記載の医薬組成物。
【請求項１０】
　ヒト対象に使用するための、請求項８に記載の医薬組成物。
【請求項１１】
　過剰な体重により引き起こされるか又はこれを特徴とする症状が、肥満、病的肥満、肥
満関連炎症、肥満関連胆嚢疾患、及び肥満誘発性睡眠時無呼吸、メタボリック症候群、及
び糖尿病前症から選択される、請求項９に記載の医薬組成物。
【請求項１２】
　該ペプチドコンジュゲート又はその医薬的に許容される塩もしくは溶媒和物が、プロト
ンポンプ阻害剤との、又は糖尿病、肥満、脂質異常症、もしくは高血圧を治療するための
物質との、併用療法の一部として投与される、請求項９～１１のいずれか１項に記載の医
薬組成物。
【請求項１３】
　（i）糖尿病を治療又は予防するための該物質が、メトホルミン、スルホニル尿素、グ
リニド、ＤＰＰ－ＩＶ阻害剤、グリタゾン、インスリン、又はインスリン類似体であり；
　（ii）肥満を治療又は予防するための該物質が、グルカゴン様ペプチド－１アゴニスト
、ペプチドＹＹもしくはその類似体、ニューロペプチドＹ（ＮＰＹ）もしくはその類似体
、カンナビノイド受容体１アンタゴニスト、リパーゼ阻害剤、メラノコルチン受容体４ア
ゴニスト、又はメラニン濃縮ホルモン受容体１アンタゴニストであり；
　（iii）高血圧を治療又は予防するための該物質が、アンギオテンシン変換酵素阻害剤
、アンギオテンシンＩＩ受容体遮断薬、利尿剤、ベータ遮断薬、又はカルシウムチャネル
遮断薬であり；
　（iv）脂質異常症を治療又は予防するための該物質が、スタチン、フィブラート、ナイ
アシン、及び／又はコレステロール吸収阻害であり；
　（v）プロトンポンプ阻害剤が、ベンズイミダゾリル誘導体型又はイミダゾピリジン誘
導体型の物質である、請求項１２に記載の医薬組成物。
【請求項１４】
　請求項１～７のいずれか１項に記載のペプチドコンジュゲートを合成法又は組換え法で
製造する方法。
【請求項１５】
　対象者に、請求項１～７のいずれか１項に記載のペプチドコンジュゲート、又はその医
薬的に許容される塩もしくは溶媒和物、又は請求項８に記載の医薬組成物を送達するため
の、少なくとも１つの該ペプチドコンジュゲート、又はその医薬的に許容される塩もしく
は溶媒和物、又は請求項８に記載の医薬組成物を含む装置。
【請求項１６】
　請求項１～７のいずれか１項に記載の少なくとも１つのペプチドコンジュゲート、又は
その医薬的に許容される塩もしくは溶媒和物、又は請求項８に記載の医薬組成物と、包装
材又は使用説明書とを含む、キット。
【請求項１７】
　（i）１型糖尿病、２型糖尿病、糖尿病前症、インスリン抵抗性症候群、耐糖能障害（



(8) JP 2015-502918 A5 2015.12.24

ＩＧＴ）、高血中グルコースレベルに関連する疾患状態、高血糖、高血圧、アテローム発
生性脂質異常症、動脈硬化症、冠状動脈性心臓疾患、末梢動脈疾患、脳卒中、微小血管疾
患、胃疾患、メタボリック症候群、癌、炎症性腸疾患（ＩＢＤ）、過敏性腸症候群（ＩＢ
Ｓ）、糖尿病性神経障害、糖尿病性網膜症、糖尿病性腎症、及び腎不全、から選択される
疾患又は障害の治療；
　（ii）β－細胞及び／又はその壊死の誘導；
　（iii）膵島β－細胞の生存の誘導；
　（iv）膵島でのβ－細胞アポトーシス及び／又はその壊死の抑制；
　（v）膵島でのβ－細胞増殖の誘導；
　（vi）体重増加の抑制又は体重減少の促進；
　（vii）循環グルコースレベル、耐糖能、及び／又は循環コレステロールレベルの改善
、循環ＬＤＬレベルの低下、及び／又はＨＤＬ／ＬＤＬ比の上昇；又は
　（viii）過剰な体重により引き起こされるか又はこれを特徴とする症状の治療又は予防
、
のための医薬の製造のための、請求項１～７のいずれか１項に記載の少なくとも１つのペ
プチドコンジュゲート、又はその医薬的に許容される塩もしくは溶媒和物の使用。
【請求項１８】
　ヒト対象で使用するための、請求項１７に記載の使用。
【請求項１９】
　過剰な体重により引き起こされるか又はこれを特徴とする症状が、肥満、病的肥満、肥
満関連炎症、肥満関連胆嚢疾患、及び肥満誘発性睡眠時無呼吸、メタボリック症候群、及
び糖尿病前症から選択される、請求項１７に記載の使用。
【請求項２０】
　該ペプチドコンジュゲート又はその医薬的に許容される塩もしくは溶媒和物が、プロト
ンポンプ阻害剤との、又は糖尿病、肥満、脂質異常症、もしくは高血圧を治療するための
物質との、併用療法の一部として投与される、請求項１７～１９のいずれか１項に記載の
使用。
【請求項２１】
　（i）糖尿病を治療又は予防するための該物質が、メトホルミン、スルホニル尿素、グ
リニド、ＤＰＰ－ＩＶ阻害剤、グリタゾン、インスリン、又はインスリン類似体であり；
　（ii）肥満を治療又は予防するための該物質が、グルカゴン様ペプチド－１、ペプチド
ＹＹもしくはその類似体、ニューロペプチドＹ（ＮＰＹ）もしくはその類似体、カンナビ
ノイド受容体１アンタゴニスト、リパーゼ阻害剤、メラノコルチン受容体４アゴニスト、
、又はメラニン濃縮ホルモン受容体１アンタゴニストであり；
　（iii）高血圧を治療又は予防するための該物質が、アンギオテンシン変換酵素阻害剤
、アンギオテンシンＩＩ受容体遮断薬、利尿剤、ベータ遮断薬、又はカルシウムチャネル
遮断薬であり；
　（iv）脂質異常症を治療又は予防するための該物質が、スタチン、フィブラート、ナイ
アシン、及び／又はコレステロール吸収阻害であり；
　（v）プロトンポンプ阻害剤が、ベンズイミダゾリル誘導体型又はイミダゾピリジン誘
導体型の物質である、請求項２０に記載の使用。
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