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【 請 求 項 １ 】
　 式



　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Xが 細 胞 毒 性 剤 ま た は 治 療 剤 で あ り ；
　 nが 0～ 6の 整 数 で あ り 、 （ CH 2 ） n が 置 換 も し く は 非 置 換 の 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 で あ り 、 ま
た は ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 環 状 、 ヘ テ ロ 環 状 、 芳 香 族 、 ま た は ヘ テ ロ 芳 香
族 基 で あ り ；
　 Rが N（ R 1 R 2 ） 、 OR 1 、 ま た は SR 1 で あ り 、 こ こ で R 1 と R 2 が 独 立 に 水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル
基 で あ り ；
　 Yが 親 水 性 ス ペ ー サ ー 配 列 で あ る か 、 ま た は 除 外 さ れ ；
　 Zが 、 Qの N末 端 ま た は Qの 互 換 性 の あ る 側 鎖 の ア ミ ノ 基 に よ り Qに 結 合 し て い る 場 合 に は
、 Qの 少 な く と も 50％ の 生 物 活 性 を 保 つ 結 合 ペ プ チ ド で あ り 、 式
　 A-B-C-E-F
（ 式 中 、
　 Aが D-Lys、 D-Tyr、 D-Ser、 も し く は L-Serで あ る か 、 ま た は 削 除 さ れ ；
　 Bが D-Lysも し く は D-Tyrで あ る か 、 ま た は 削 除 さ れ ；
　 Cが Lys、 Ser、 hSer、 Thr、 Nle、 Abu、 Nva、 （ 2、 3、 も し く は 4） 3-ピ リ ジ ル -Ala（ Pal
） 、 Orn、 Dab、 Dap、 4-NH 2 -Phe、 D-4-OH-Pro、 も し く は L-4-OH-Proで あ る か 、 ま た は 削 除
さ れ ；
　 Eが D-Lys、 D-Tyr、 D-Ser、 D-4-OH-Pro、 L-4-OH-Pro、 3-ヨ ー ド -D-Tyr、 3-5ジ ヨ ー ド -D-
Tyr、 3-ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-5ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-ブ ロ モ -D-Tyr、 3-5ジ ブ ロ モ -D-Tyr
、 D-Asn、 L-Asn、 D-Asp、 L-Asp、 D-Glu、 L-Glu、 D-Gln、 ま た は L-GInで あ り ； か つ
　 Fが D-Lys、 D-Tyr、 D-Ser、 L-Ser、 D-4-OH-Pro、 L-4-OH-Pro、 3-ヨ ー ド -D-Tyr、 3-5ジ ヨ
ー ド -D-Tyr、 3-ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-5ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-ブ ロ モ -D-Tyr、 3-5ジ ブ ロ モ
-D-Tyr、 D-Asn、 L-Asn、 D-Asp、 L-Asp、 D-Glu、 L-Glu、 D-Gln、 ま た は L-Glnで あ り 、
　 但 し 、 A、 B、 C、 お よ び Eが そ れ ぞ れ Tyr、 Tyr、 Lys、 お よ び Tyrで あ る 場 合 に は 、 Fが Lys
で な く ； か つ A、 B、 C、 お よ び Eが そ れ ぞ れ Lys、 Tyr、 Lys、 お よ び Tyrで あ る 場 合 に は 、 E
が Tyrま た は Lysで な く ； か つ Aと Bが 削 除 さ れ 、 か つ Cと Eが そ れ ぞ れ Lysと Tyrで あ る 場 合 に
は 、 Fが Tyrま た は Lysで な い も の と す る ）
を 有 す る も の で あ り ； か つ
　 Qが 標 的 化 部 分 で あ り 、 ま た は 除 外 さ れ る ）
　 に よ り 表 さ れ る 抱 合 体 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ 】
　 Xが 細 胞 毒 性 剤 で あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ 】
　 細 胞 毒 性 剤 が ア ル キ ル 化 剤 、 抗 生 物 質 、 代 謝 拮 抗 剤 、 チ ュ ー ブ リ ン 阻 害 剤 、 ト ポ イ ソ メ
ラ ー ゼ Iも し く は II阻 害 剤 、 ホ ル モ ン 作 用 剤 も し く は 拮 抗 剤 、 ア ポ ト ー シ ス 剤 、 ま た は 免
疫 調 整 剤 で あ る 、 請 求 項 2記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ 】
　 細 胞 毒 性 剤 が カ ン プ ト テ シ ン 、 ホ モ カ ン プ ト テ シ ン 、 コ ル ヒ チ ン 、 コ ン ブ レ タ ス タ チ ン
、 ド リ ス タ チ ン 、 ド キ ソ ル ビ シ ン 、 メ ト ト レ キ セ ー ト 、 ポ ド フ ィ ロ ト キ シ ン 、 リ ゾ キ シ ン
、 リ ゾ キ シ ン D、 タ キ ソ ー ル 、 パ ク リ タ キ ソ ー ル 、 CC1065、 マ イ タ ン シ ノ イ ド 、 ま た は こ
れ ら の 誘 導 体 も し く は 類 似 体 で あ る 、 請 求 項 2記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ 】
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　 親 水 性 ス ペ ー サ ー 配 列 が 化 合 物 の 親 水 性 体 内 分 布 を 増 大 さ せ る ペ プ チ ド で あ る 、 請 求 項
1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ６ 】
　 ペ プ チ ド が 式 U（ V-V） n を 有 し 、 Uが D-Pro、 L-Pro、 D-4-OH-Pro、 L-4-OH-Pro、 サ ル コ シ
ン 、 Lys、 Orn、 Dab、 Dap、 4-NH 2 -Phe、 ま た は （ NH 2 -（ CH 2 ） m -COOH） （ 式 中 、 mが 2か ら l0
ま で で あ る （ 2と 10を 含 む ） ） で あ る か 、 ま た は 削 除 さ れ る ） で あ り ； 各 Vが D-Ser、 L-Ser
、 D-Thr、 L-Thr、 D-Gln、 L-Gln、 D-Asn、 L-Asu、 D-4-OH-Pro、 ま た は L-4ヒ ド ロ キ シ -Pro
か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ ； か つ nが 1か ら 50ま で で あ る （ 1と 50を 含 む ） 、 請 求 項 5記
載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ７ 】
　 Vが 独 立 に D-Serま た は L-Serで あ る 、 請 求 項 6記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ８ 】
　 少 な く と も 1つ の Vが D-ア ミ ノ 酸 で あ る 、 請 求 項 6記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ９ 】
　 親 水 性 ス ペ ー サ ー 配 列 が 親 水 性 ポ リ マ ー で あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 親 水 性 ポ リ マ ー が ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル 、 ポ リ 酢 酸 ビ ニ ル 、 ポ リ ビ ニ ル ア ル コ ー ル 、
HPMA（ N-（ 2-ヒ ド ロ キ シ プ ロ ピ ル ） メ タ ク リ ル ア ミ ド ） も し く は HPMAコ ポ リ マ ー 、 α ,β -
ポ リ （ N-ヒ ド ロ キ シ エ チ ル ） -DL-ア ス パ ル ト ア ミ ド （ PHEA） 、 ま た は α ,β -ポ リ （ N-ヒ ド
ロ キ シ プ ロ ピ ル ） -DL-ア ス パ ル ト ア ミ ド で あ る 、 請 求 項 9記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 標 的 化 部 分 が 生 物 活 性 ペ プ チ ド で あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 生 物 活 性 ペ プ チ ド が ソ マ ト ス タ チ ン 、 ボ ン ベ シ ン 、 KiSSペ プ チ ド 、 ウ ロ テ ン シ ン IIペ プ
チ ド 、 生 殖 腺 刺 激 ホ ル モ ン 放 出 ホ ル モ ン （ GnRH） Iお よ び IIペ プ チ ド 、 オ ク ト レ オ チ ド 、
デ プ レ オ チ ド 、 バ プ レ オ チ ド 、 血 管 作 用 性 腸 管 ペ プ チ ド （ VIP） 、 コ レ シ ス ト キ ニ ン （ CCK
） 、 イ ン ス リ ン 様 成 長 因 子 （ IGF） 、 RGD含 有 ペ プ チ ド 、 メ ラ ニ ン 細 胞 刺 激 ホ ル モ ン （ MSH
） ペ プ チ ド 、 ニ ュ ー ロ テ ン シ ン 、 カ ル シ ト ニ ン 、 抗 腫 瘍 抗 体 の 相 補 性 決 定 領 域 を 含 む ペ プ
チ ド 、 グ ル タ チ オ ン 、 ア ミ ノ 酸 配 列 YIGSRを 含 む 白 血 球 親 和 性 ペ プ チ ド 、 血 小 板 因 子 -4（ P
F-4） と リ ジ ン に 富 む 配 列 の ヘ パ リ ン 結 合 領 域 、 心 房 性 ナ ト リ ウ ム 利 尿 ペ プ チ ド （ ANP） 、
β -ア ミ ロ イ ド ペ プ チ ド 、 δ -オ ピ オ イ ド 拮 抗 剤 、 ア ネ キ シ ン -V、 エ ン ド テ リ ン 、 イ ン タ ー
ロ イ キ ン （ IL） -1、 IL-1ra、 IL-2、 IL-8、 ロ イ コ ト リ エ ン B4（ LTB4） 、 走 化 性 ペ プ チ ド 、
GP IIb/IIIa受 容 体 拮 抗 剤 、 上 皮 成 長 因 子 、 ヒ ト 好 中 球 エ ラ ス タ ー ゼ 阻 害 剤 、 プ ラ ス ミ ン
阻 害 剤 、 抗 菌 性 ペ プ チ ド 、 ア プ チ サ イ ド P280、 ア プ チ サ イ ド P274、 ト ロ ン ボ ス ポ ン ジ ン 受
容 体 、 ビ チ ス タ チ ン 、 下 垂 体 ア デ ニ リ ル シ ク ラ ー ゼ I型 受 容 体 （ PAC1） 、 フ ィ ブ リ ン α 鎖
、 ま た は こ れ ら の 誘 導 体 も し く は 類 似 体 で あ る 、 請 求 項 11記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 生 物 活 性 ペ プ チ ド が 抗 体 ま た は 抗 体 断 片 で あ る 、 請 求 項 11記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　 白 血 球 親 和 性 ペ プ チ ド が P483Hで あ る 、 請 求 項 12記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 δ -オ ピ オ イ ド 拮 抗 剤 が ITIPP（ psi） で あ る 、 請 求 項 12記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ６ 】
　 走 化 性 ペ プ チ ド が N-ホ ル ミ ル -メ チ オ ニ ル -ロ イ シ ル -フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン -リ ジ ン （ fMLFK
） で あ る 、 請 求 項 12記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　 GP IIb/IIIa受 容 体 拮 抗 剤 が DMP444で あ る 、 請 求 項 12記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　 ヒ ト 好 中 球 エ ラ ス タ ー ゼ 阻 害 剤 が EPI-HNE-2ま た は EPI-HNE-4で あ る 、 請 求 項 12記 載 の 化
合 物 。
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【 請 求 項 １ ９ 】
　 ト ロ ン ボ ス ポ ン ジ ン 受 容 体 が TP-1300で あ る 、 請 求 項 12記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 生 物 活 性 ペ プ チ ド が 哺 乳 動 物 の 体 内 の 細 胞 ま た は 組 織 に 化 合 物 を 標 的 化 す る 、 請 求 項 11
記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ １ 】
　 標 的 化 部 分 が 、 哺 乳 動 物 の 体 内 の 細 胞 ま た は 組 織 に 化 合 物 を 標 的 化 す る フ ァ ー ジ デ ィ ス
プ レ イ ラ イ ブ ラ リ ま た は そ の 保 存 的 置 換 か ら 誘 導 さ れ る ペ プ チ ド で あ る 、 請 求 項 1記 載 の
化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ２ 】
　 細 胞 ま た は 組 織 が 癌 細 胞 、 白 血 球 細 胞 、 心 臓 組 織 、 脳 組 織 、 ま た は 結 核 に 罹 っ た 結 節 を
含 む 、 請 求 項 20ま た は 21記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　 組 織 が 腫 瘍 ま た は 増 殖 性 血 管 形 成 血 管 で あ る 、 請 求 項 20ま た は 21記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 血 管 が 眼 中 に あ る も の で あ る 、 請 求 項 23記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　 Qが ソ マ ト ス タ チ ン ペ プ チ ド で あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　 Qが ボ ン ベ シ ン ペ プ チ ド で あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
　 抗 体 が モ ノ ク ロ ー ナ ル 抗 体 ま た は こ れ ら の 断 片 で あ る 、 請 求 項 13記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
　 Zが D-Ser-Nle-D-Ser-D-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　 Zが D-Ser-Lys-D-Ser-D-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　 Zが D-Ser-Lys-D-Tyr-D-Tyrで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 Zが D-Ser-Lys-D-Tyr-D-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　 Zが D-Ser-Ser-D-Lys-D-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
　 Zが D-Ser-Ser-D-Lys-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
　 Zが D-Ser-Nle-D-Tyr-D-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
　 Zが D-Ser-Pal-D-Tyr-D-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
　 Zが D-Ser-Thr-D-Tyr-D-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　 Zが Lys-D-Ser-D-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ８ 】
　 Zが Ser-D-Lys-D-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
　 Zが Ser-D-Lys-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ０ 】
　 Zが Nle-D-Tyr-D-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ １ 】
　 Zが Lys-D-Tyr-D-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
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【 請 求 項 ４ ２ 】
　 Zが Pal-D-Lys-D-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ３ 】
　 Zが Thr-D-Tyr-D-Serで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ４ 】
　 Zが D-Ser-D-Lysで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ５ 】
　 Zが D-Ser-D-Tyrで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ６ 】
　 Zが D-Lys-D-Lysで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ７ 】
　 Zが D-Lys-D-Tyrで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ８ 】
　 Zが D-Tyr-D-Lysで あ る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ４ ９ 】
　 Zが 式
　 E-F
（ 式 中 、
　 Eが D-Lys、 D-Tyr、 D-Ser、 D-4-OH-Pro、 L-4-OH-Pro、 3-ヨ ー ド -D-Tyr、 3-5ジ ヨ ー ド -D-
Tyr、 3-ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-5ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-ブ ロ モ -D-Tyr、 3-5ジ ブ ロ モ -D-Tyr
、 D-Asn、 L-Asn、 D-Asp、 L-Asp、 D-Gln、 ま た は L-Glnで あ り ； お よ び
　 Fが D-Lys、 D-Tyr、 D-Ser、 L-Ser、 D-4-OH-Pro、 L-4-OH-Pro、 3-ヨ ー ド -D-Tyr、 3-5ジ ヨ
ー ド -D-Tyr、 3-ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-5ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-ブ ロ モ -D-Tyr、 3-5ジ ブ ロ モ
-D-Tyr、 D-Asn、 L-Asn、 D-Asp、 L-Asp、 D-Glu、 L-Glu、 D-Gln、 ま た は L-Glnで あ る ）
を 有 す る 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ０ 】
　 Rが 1～ 20個 の 炭 素 原 子 を 含 む 、 請 求 項 1記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ １ 】
　 Rが 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 含 む 、 請 求 項 50記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 ５ ２ 】
　 式
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、 Xが 細 胞 毒 性 剤 ま た は 治 療 剤 で あ り ；
　 nが 0～ 6の 整 数 で あ り 、 （ CH 2 ） n が 置 換 も し く は 非 置 換 の 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 で あ り 、 ま
た は ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 環 状 、 ヘ テ ロ 環 状 、 芳 香 族 、 ま た は ヘ テ ロ 芳 香
族 基 で あ り ；
　 Rが N（ R 1 R 2 ） 、 OR 1 、 ま た は SR 1 で あ り 、 R 1 と R2が 独 立 に 水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル 基 で あ
り ；
　 Yが 親 水 性 ス ペ ー サ ー 配 列 で あ る か 、 ま た は 除 外 さ れ ；
　 Zが 、 Qの N末 端 ま た は Qの 互 換 性 の あ る 側 鎖 の ア ミ ノ 基 に よ り Qに 結 合 し て い る 場 合 に は
、 Qの 少 な く と も 50％ の 生 物 活 性 を 保 つ 結 合 ペ プ チ ド で あ り 、 式
　 A-B-C-E-F
（ 式 中 、
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　 Aが D-Lys、 D-Tyr、 D-Ser、 も し く は L-Serで あ る か 、 ま た は 削 除 さ れ ；
　 Bが D-Lysも し く は D-Tyrで あ る か 、 ま た は 削 除 さ れ ；
　 Cが Lys、 Ser、 hSer、 Thr、 Nle、 Abu、 Nva、 （ 2、 3、 も し く は 4） 3-ピ リ ジ ル -Ala（ Pal
） 、 Orn、 Dab、 Dap、 4-NH 2 -Phe、 D-4-OH-Pro、 も し く は L-4-OH-Proで あ る か 、 ま た は 削 除
さ れ ；
　 Eが D-Lys、 D-Tyr、 D-Ser、 D-4-OH-Pro、 L-4-OH-Pro、 3-ヨ ー ド -D-Tyr、 3-5ジ ヨ ー ド -D-
Tyr、 3-ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-5ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-ブ ロ モ -D-Tyr、 3-5ジ ブ ロ モ -D-Tyr
、 D-Asn、 L-Asn、 D-Asp、 L-Asp、 D-Glu、 L-Glu、 D-Gln、 ま た は L-Glnで あ り ； か つ
　 Fが D-Lys、 D-Tyr、 D-Ser、 L-Ser、 D-4-OH-Pro、 L-4-OH-Pro、 3-ヨ ー ド -D-Tyr、 3-5ジ ヨ
ー ド -D-Tyr、 3-ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-5ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-ブ ロ モ -D-Tyr、 3-5ジ ブ ロ モ
-D-Tyr、 D-Asn、 L-Asn、 D-Asp、 L-Asp、 D-Glu、 L-Glu、 D-Gln、 ま た は L-Glnで あ り 、
　 但 し 、 A、 B、 C、 お よ び Eが そ れ ぞ れ Tyr、 Tyr、 Lys、 お よ び Tyrで あ る 場 合 に は 、 Fが Lys
で な く ； か つ A、 B、 C、 お よ び Eが そ れ ぞ れ Lys、 Tyr、 Lys、 お よ び Tyrで あ る 場 合 に は 、 E
が Tyrま た は Lysで な く ； か つ Aと Bが 削 除 さ れ 、 か つ Cと Eが そ れ ぞ れ Lysと Tyrで あ る 場 合 に
は 、 Fが Tyrま た は Lysで な い も の と す る ）
を 有 す る も の で あ り ； か つ
　 Qが 標 的 化 部 分 で あ る か 、 ま た は 除 外 さ れ る ）
　 を 有 す る 治 療 的 に 有 効 な 量 の 化 合 物 を 疾 患 に 罹 っ て い る 被 験 者 に 投 与 す る こ と を 含 む 疾
患 を 治 療 す る 方 法 。
【 請 求 項 ５ ３ 】
　 Xが 細 胞 毒 性 剤 で あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ５ ４ 】
　 細 胞 毒 性 剤 が カ ン プ ト テ シ ン 、 ホ モ カ ン プ ト テ シ ン 、 コ ル ヒ チ ン 、 コ ン ブ レ タ ス タ チ ン
、 ド リ ス タ チ ン 、 ド キ ソ ル ビ シ ン 、 メ ト ト レ キ セ ー ト 、 ポ ド フ ィ ロ ト キ シ ン 、 リ ゾ キ シ ン
、 リ ゾ キ シ ン D、 タ キ ソ ー ル 、 パ ク リ タ キ ソ ー ル 、 CC1065、 マ イ タ ン シ ノ イ ド 、 ま た は こ
れ ら の 誘 導 体 も し く は 類 似 体 で あ る 、 請 求 項 53記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ５ ５ 】
　 親 水 性 ス ペ ー サ ー 配 列 が 化 合 物 の 親 水 性 体 内 分 布 を 増 大 さ せ る ペ プ チ ド で あ る 、 請 求 項
52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ５ ６ 】
　 ペ プ チ ド が 式 U（ V-V） n を 有 し 、 Uが D-Pro、 L-Pro、 D-4-OH-Pro、 L-4-OH-Pro、 サ ル コ シ
ン 、 Lys、 Orn、 Dab、 Dap、 4-NH 2 -Phe、 ま た は （ NH 2 -（ CH 2 ） m -COOH） （ 式 中 、 mが 2か ら 10
ま で で あ る （ 2と 10を 含 む ） ） で あ る か 、 ま た は 削 除 さ れ る ） で あ り ； 各 Vが D-Ser、 L-Ser
、 D-Thr、 L-Thr、 D-Gln、 L-Gln、 D-Asn、 L-Asn、 D-4-OH-Pro、 ま た は L-4ヒ ド ロ キ シ -Pro
か ら な る 群 か ら 独 立 に 選 択 さ れ ； か つ nが 1か ら 50ま で で あ る （ 1と 50を 含 む ） 、 請 求 項 55
記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ５ ７ 】
　 Vが 独 立 に D-Serま た は L-Serで あ る 、 請 求 項 56記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ５ ８ 】
　 少 な く と も 1つ の Vが D-ア ミ ノ 酸 で あ る 、 請 求 項 56記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ５ ９ 】
　 親 水 性 ス ペ ー サ ー 配 列 が 親 水 性 ポ リ マ ー で あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ６ ０ 】
　 親 水 性 ポ リ マ ー が ポ リ エ チ レ ン グ リ コ ー ル 、 ポ リ 酢 酸 ビ ニ ル 、 ま た は ポ リ ビ ニ ル ア ル コ
ー ル で あ る 、 請 求 項 59記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ６ １ 】
　 標 的 化 部 分 が 生 物 活 性 ペ プ チ ド で あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ６ ２ 】
　 生 物 活 性 ペ プ チ ド が ソ マ ト ス タ チ ン 、 ボ ン ベ シ ン 、 KiSSペ プ チ ド 、 ウ ロ テ ン シ ン IIペ プ
チ ド 、 生 殖 腺 刺 激 ホ ル モ ン 放 出 ホ ル モ ン （ GnRH） Iお よ び IIペ プ チ ド 、 オ ク ト レ オ チ ド 、
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デ プ レ オ チ ド 、 バ プ レ オ チ ド 、 血 管 作 用 性 腸 管 ペ プ チ ド （ VIP） 、 コ レ シ ス ト キ ニ ン （ CCK
） 、 イ ン ス リ ン 様 成 長 因 子 （ IGF） 、 RGD含 有 ペ プ チ ド 、 メ ラ ニ ン 細 胞 刺 激 ホ ル モ ン （ MSH
） ペ プ チ ド 、 ニ ュ ー ロ テ ン シ ン 、 カ ル シ ト ニ ン 、 抗 腫 瘍 抗 体 の 相 補 性 決 定 領 域 を 含 む ペ プ
チ ド 、 グ ル タ チ オ ン 、 ア ミ ノ 酸 配 列 YIGSRを 含 む 白 血 球 親 和 性 ペ プ チ ド 、 血 小 板 因 子 -4（ P
F-4） お よ び リ ジ ン に 富 む 配 列 の ヘ パ リ ン 結 合 領 域 、 心 房 性 ナ ト リ ウ ム 利 尿 ペ プ チ ド （ ANP
） 、 β -ア ミ ロ イ ド ペ プ チ ド 、 δ -オ ピ オ イ ド 拮 抗 剤 、 ア ネ キ シ ン -V、 エ ン ド テ リ ン 、 イ ン
タ ー ロ イ キ ン （ IL） -1、 IL-1ra、 IL-2、 IL-8、 ロ イ コ ト リ エ ン B4（ LTB4） 、 走 化 性 ペ プ チ
ド 、 GP IIb/IIIa受 容 体 拮 抗 剤 、 上 皮 成 長 因 子 、 ヒ ト 好 中 球 エ ラ ス タ ー ゼ 阻 害 剤 、 プ ラ ス
ミ ン 阻 害 剤 、 抗 菌 性 ペ プ チ ド 、 ア プ チ サ イ ド P280、 ア プ チ サ イ ド P274、 ト ロ ン ボ ス ポ ン ジ
ン 受 容 体 、 ビ チ ス タ チ ン 、 下 垂 体 ア デ ニ リ ル シ ク ラ ー ゼ I型 受 容 体 （ PAC1） 、 フ ィ ブ リ ン
α 鎖 、 ま た は こ れ ら の 誘 導 体 も し く は 類 似 体 で あ る 、 請 求 項 61記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ６ ３ 】
　 生 物 活 性 ペ プ チ ド が 抗 体 ま た は 抗 体 断 片 で あ る 、 請 求 項 61記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ６ ４ 】
　 白 血 球 親 和 性 ペ プ チ ド が P483Hで あ る 、 請 求 項 62記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ６ ５ 】
　 δ -オ ピ オ イ ド 拮 抗 剤 が ITIPP（ psi） で あ る 、 請 求 項 62記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ６ ６ 】
　 走 化 性 ペ プ チ ド が N-ホ ル ミ ル -メ チ オ ニ ル -ロ イ シ ル -フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン -リ ジ ン （ fMLFK
） で あ る 、 請 求 項 62記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ６ ７ 】
　 GP IIb/IIIa受 容 体 拮 抗 剤 が DMP444で あ る 、 請 求 項 62記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ６ ８ 】
　 ヒ ト 好 中 球 エ ラ ス タ ー ゼ 阻 害 剤 が EPI-HNE-2ま た は EPI-HNE-4で あ る 、 請 求 項 62記 載 の 方
法 。
【 請 求 項 ６ ９ 】
　 ト ロ ン ボ ス ポ ン ジ ン 受 容 体 が TP-1300で あ る 、 請 求 項 62記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ ０ 】
　 生 物 活 性 ペ プ チ ド が 哺 乳 動 物 の 体 内 の 細 胞 ま た は 組 織 に 化 合 物 を 標 的 化 す る 、 請 求 項 61
記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ １ 】
　 標 的 化 部 分 が 哺 乳 動 物 の 体 内 の 細 胞 ま た は 組 織 に 化 合 物 を 標 的 化 す る フ ァ ー ジ デ ィ ス プ
レ イ ラ イ ブ ラ リ ま た は そ の 誘 導 体 も し く は 類 似 体 か ら 誘 導 さ れ る ペ プ チ ド で あ る 、 請 求 項
52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ ２ 】
　 細 胞 ま た は 組 織 が 癌 細 胞 、 白 血 球 細 胞 、 心 臓 組 織 、 脳 組 織 、 ま た は 結 核 に 罹 っ た 結 節 を
含 む 、 請 求 項 70ま た は 71記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ ３ 】
　 組 織 が 腫 瘍 ま た は 増 殖 性 血 管 形 成 血 管 で あ る 、 請 求 項 70ま た は 71記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ ４ 】
　 血 管 が 眼 中 に あ る も の で あ る 、 請 求 項 73記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ ５ 】
　 Qが ソ マ ト ス タ チ ン ま た は こ れ ら の 類 似 体 、 ボ ン ベ シ ン ま た は こ れ ら の 類 似 体 、 ま た は
抗 体 で あ る 、 請 求 項 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ ６ 】
　 Qが ソ マ ト ス タ チ ン ペ プ チ ド で あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ ７ 】
　 Qが ボ ン ベ シ ン ペ プ チ ド で あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ ８ 】
　 抗 体 が モ ノ ク ロ ー ナ ル 抗 体 で あ る 、 請 求 項 63記 載 の 方 法 。
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【 請 求 項 ７ ９ 】
　 Zが D-Ser-Nle-D-Ser-D-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ ０ 】
　 Zが D-Ser-Lys-D-Ser-D-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ １ 】
　 Zが D-Ser-Lys-D-Tyr-D-Tyrで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ ２ 】
　 Zが D-Ser-Lys-D-Tyr-D-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ ３ 】
　 Zが D-Ser-Ser-D-Lys-D-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ ４ 】
　 Zが D-Ser-Ser-D-Lys-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ ５ 】
　 Zが D-Ser-Nle-D-Tyr-D-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ ６ 】
　 Zが D-Ser-Pal-D-Tyr-D-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ ７ 】
　 Zが D-Ser-Thr-D-Tyr-D-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ ８ 】
　 Zが Lys-D-Ser-D-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ ９ 】
　 Zが Ser-D-Lys-D-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ９ ０ 】
　 Zが Ser-D-Lys-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ９ １ 】
　 Zが Nle-D-Tyr-D-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ９ ２ 】
　 Zが Lys-D-Tyr-D-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ９ ３ 】
　 Zが Pal-D-Lys-D-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ９ ４ 】
　 Zが Thr-D-Tyr-D-Serで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ９ ５ 】
　 Zが D-Ser-D-Lysで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ９ ６ 】
　 Zが D-Ser-D-Tyrで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ９ ７ 】
　 Zが D-Lys-D-Lysで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ９ ８ 】
　 Zが D-Lys-D-Tyrで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ９ ９ 】
　 Zが D-Tyr-D-Lysで あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ０ 】
　 Zが 式
　 E-F
（ 式 中 、
　 Eが D-Lys、 D-Tyr、 D-Ser、 D-4-OH-Pro、 L-4-OH-Pro、 3-ヨ ー ド -D-Tyr、 3-5ジ ヨ ー ド -D-
Tyr、 3-ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-5ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-ブ ロ モ -D-Tyr、 3-5ジ ブ ロ モ -D-Tyr
、 D-Asn、 L-Asn、 D-Asp、 L-Asp、 D-Gln、 ま た は L-Glnで あ り ； お よ び
　 Fが D-Lys、 D-Tyr、 D-Ser、 L-Ser、 D-4-OH-Pro、 L-4-OH-Pro、 3-ヨ ー ド -D-Tyr、 3-5ジ ヨ
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ー ド -D-Tyr、 3-ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-5ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-ブ ロ モ -D-Tyr、 3-5ジ ブ ロ モ
-D-Tyr、 D-Asn、 L-Asn、 D-Asp、 L-Asp、 D-Glu、 L-Glu、 D-Gln、 ま た は L-Glnで あ る ）
を 有 す る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ １ 】
　 疾 患 が 炎 症 性 腸 疾 患 、 リ ウ マ チ 様 関 節 炎 、 末 端 肥 大 症 、 結 核 、 肺 、 胸 、 脳 、 眼 、 前 立 腺
ま た は 結 腸 の 腫 瘍 ； 神 経 内 分 泌 起 源 の 腫 瘍 ； ま た は 不 適 切 な 血 管 増 殖 を 引 き 起 こ す 血 管 形
成 で あ る 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ２ 】
　 神 経 内 分 泌 起 源 の 腫 瘍 が カ ル チ ノ イ ド 症 候 群 で あ る 、 請 求 項 101記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ３ 】
　 血 管 が 眼 中 に あ る も の で あ る 、 請 求 項 101記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ４ 】
　 1～ 20個 の 炭 素 原 子 を 含 む 、 請 求 項 52記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ５ 】
　 Rが 1～ 8個 の 炭 素 原 子 を 含 む 、 請 求 項 104記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ ６ 】
　 式
　
　
　
　
　
　
　
　
（ 式 中 、
　 Xが 細 胞 毒 性 剤 ま た は 治 療 剤 で あ り ；
　 nが 0～ 6の 整 数 で あ り 、 （ CH 2 ） n が 置 換 も し く は 非 置 換 の 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 で あ り 、 ま
た は ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 環 状 、 ヘ テ ロ 環 状 、 芳 香 族 、 ま た は ヘ テ ロ 芳 香
族 基 で あ り ；
　 Rが N（ R 1 R 2 ） 、 OR 1 、 ま た は SR 1 で あ り 、 R 1 と R2が 独 立 に 水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル 基 で あ
り ； か つ R 3 が NH（ CH 2 ） m SH基 お よ び m＝ 2～ 6、 Dも し く は Lシ ス テ イ ン 、 ベ ン ゾ フ ェ ノ ン 、
ま た は OH基 で あ る ）
　 に よ り 表 さ れ る 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ ７ 】
　 R 3 基 を 使 用 し て 、 化 合 物 に ペ プ チ ド 、 タ ン パ ク 質 、 ま た は 抗 体 を 結 合 す る こ と が で き る
、 請 求 項 106記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ ８ 】
　 R 3 が NH（ CH 2 ） mSHお よ び m＝ 2～ 6で あ り 、 か つ ペ プ チ ド 、 タ ン パ ク 質 、 ま た は 抗 体 が チ
オ ー ル 反 応 に よ り 化 合 物 に 結 合 さ れ る 、 請 求 項 106記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ ０ ９ 】
　 R 3 が ベ ン ゾ フ ェ ノ ン で あ り 、 か つ ペ プ チ ド 、 タ ン パ ク 質 、 ま た は 抗 体 が 光 化 学 反 応 に よ
り 化 合 物 に 結 合 さ れ る 、 請 求 項 106記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ ０ 】
　 ベ ン ゾ フ ェ ノ ン が p-ベ ン ゾ イ ル -フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン で あ る 、 請 求 項 109記 載 の 化 合 物 。
【 請 求 項 １ １ １ 】
　 疾 患 の 治 療 の た め の 薬 物 を 製 造 す る た め の 抱 合 体 化 合 物 で あ っ て 、 化 合 物 が 式
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（ 式 中 、
　 Xが 細 胞 毒 性 剤 ま た は 治 療 剤 で あ り ；
　 nが 0～ 6の 整 数 で あ り 、 （ CH 2 ） n が 置 換 も し く は 非 置 換 の 直 鎖 ま た は 分 岐 鎖 で あ り 、 ま
た は ア ル キ ル 、 ア ル ケ ニ ル 、 ア ル キ ニ ル 、 環 状 、 ヘ テ ロ 環 状 、 芳 香 族 、 ま た は ヘ テ ロ 芳 香
族 基 で あ り ；
　 Rが N（ R 1 R 2 ） 、 OR 1 、 ま た は SR 1 で あ り 、 R 1 と R2が 独 立 に 水 素 ま た は 低 級 ア ル キ ル 基 で あ
り ；
　 Yが 親 水 性 ス ペ ー サ ー 配 列 で あ る か 、 ま た は 除 外 さ れ ；
　 Zが 、 Qの N末 端 ま た は Qの 互 換 性 の あ る 側 鎖 の ア ミ ノ 基 に よ り Qに 結 合 し て い る 場 合 に は
、 Qの 少 な く と も 50％ の 生 物 活 性 を 保 つ 結 合 ペ プ チ ド で あ り 、 式
　 A-B-C-E-F
（ 式 中 、
　 Aが D-Lys、 D-Tyr、 D-Ser、 も し く は L-Serで あ る か 、 ま た は 削 除 さ れ ；
　 Bが D-Lysも し く は D-Tyrで あ る か 、 ま た は 削 除 さ れ ；
　 Cが Lys、 Ser、 hSer、 Thr、 Nle、 Abu、 Nva、 （ 2、 3、 も し く は 4） 3-ピ リ ジ ル -Ala（ Pal
） 、 Orn、 Dab、 Dap、 4-NH 2 -Phe、 D-4-OH-Pro、 も し く は L-4-OH-Proで あ る か 、 ま た は 削 除
さ れ ；
　 Eが D-Lys、 D-Tyr、 D-Ser、 D-4-OH-Pro、 L-4-OH-Pro、 3-ヨ ー ド -D-Tyr、 3-5ジ ヨ ー ド -D-
Tyr、 3-ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-5ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-ブ ロ モ -D-Tyr、 3-5ジ ブ ロ モ -D-Tyr
、 D-Asn、 L-Asn、 D-Asp、 L-Asp、 D-Glu、 L-Glu、 D-Gln、 ま た は L-Glnで あ り ； か つ
　 Fが D-Lys、 D-Tyr、 D-Ser、 L-Ser、 D-4-OH-Pro、 L-4-OH - Pro、 3-ヨ ー ド -D-Tyr、 3-5ジ ヨ
ー ド -D-Tyr、 3-ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-5ア ス タ チ ン -D-Tyr、 3-ブ ロ モ -D-Tyr、 3-5ジ ブ ロ モ
-D-Tyr、 D-Asn、 L-Asn、 D-Asp、 L-Asp、 D-Glu、 L-Glu、 D-Gln、 ま た は L-Glnで あ り 、
　 但 し 、 A、 B、 C、 お よ び Eが そ れ ぞ れ Tyr、 Tyr、 Lys、 お よ び Tyrで あ る 場 合 に は 、 Fが Lys
で な く ； か つ A、 B、 C、 お よ び Eが そ れ ぞ れ Lys、 Tyr、 Lys、 お よ び Tyrで あ る 場 合 に は 、 E
が Tyrま た は Lysで な く ； か つ Aと Bが 削 除 さ れ 、 か つ Cと Eが そ れ ぞ れ Lysと Tyrで あ る 場 合 に
は 、 Fが Tyrま た は Lysで な い も の と す る ）
を 有 す る も の で あ り ； か つ
　 Qが 標 的 化 部 分 で あ り 、 ま た は 除 外 さ れ る ）
を 有 す る 化 合 物 の 使 用 。
【 請 求 項 １ １ ２ 】
　 疾 患 が 炎 症 性 腸 疾 患 、 リ ウ マ チ 様 関 節 炎 、 末 端 肥 大 症 、 結 核 、 肺 、 胸 、 脳 、 眼 、 前 立 腺
ま た は 結 腸 の 腫 瘍 ； 神 経 内 分 泌 起 源 の 腫 瘍 ； ま た は 不 適 切 な 血 管 増 殖 を 引 き 起 こ す 血 管 形
成 で あ る 、 請 求 項 111記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 １ １ ３ 】
　 神 経 内 分 泌 起 源 の 腫 瘍 が カ ル チ ノ イ ド 症 候 群 で あ る 、 請 求 項 111記 載 の 使 用 。
【 請 求 項 １ １ ４ 】
　 血 管 が 眼 中 に あ る も の で あ る 、 請 求 項 111記 載 の 使 用 。
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