
10

20

30

40

50

JP 2021-516222 A5 2022.3.23(1)

【 公 報 種 別 】 特 許 法 第 １ ７ 条 の ２ の 規 定 に よ る 補 正 の 掲 載
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【 国 際 特 許 分 類 】
   Ｃ ０ ７ Ｋ 1 4 / 6 3 5 ( 2 0 0 6 . 0 1 )
   Ａ ６ １ Ｐ 5 / 2 0 ( 2 0 0 6 . 0 1 )
   Ａ ６ １ Ｐ 5 / 1 8 ( 2 0 0 6 . 0 1 )
   Ａ ６ １ Ｐ 3 / 0 0 ( 2 0 0 6 . 0 1 )
   Ａ ６ １ Ｐ 1 9 / 0 8 ( 2 0 0 6 . 0 1 )
   Ａ ６ １ Ｐ 1 9 / 1 0 ( 2 0 0 6 . 0 1 )
   Ａ ６ １ Ｐ 1 9 / 0 2 ( 2 0 0 6 . 0 1 )
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【 Ｆ Ｉ 】
　 Ｃ ０ ７ Ｋ 1 4 / 6 3 5 　 　 　 　 Ｚ Ｎ Ａ
　 Ａ ６ １ Ｐ 5 / 2 0 　 　 　 　 　 　 　
　 Ａ ６ １ Ｐ 5 / 1 8 　 　 　 　 　 　 　
　 Ａ ６ １ Ｐ 3 / 0 0 　 　 　 　 　 　 　
　 Ａ ６ １ Ｐ 1 9 / 0 8 　 　 　 　 　 　 　
　 Ａ ６ １ Ｐ 1 9 / 1 0 　 　 　 　 　 　 　
　 Ａ ６ １ Ｐ 1 9 / 0 2 　 　 　 　 　 　 　
　 Ａ ６ １ Ｐ 2 9 / 0 0 　 　 　 　 　 　 　
　 Ａ ６ １ Ｐ 7 / 0 4 　 　 　 　 　 　 　
　 Ａ ６ １ Ｐ 1 3 / 1 2 　 　 　 　 　 　 　
　 Ａ ６ １ Ｋ 3 8 / 2 9 　 　 　 　 　 　 　
　 Ａ ６ １ Ｋ 4 7 / 5 4 　 　 　 　 　 　 　
　
【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 令 和 4 年 3 月 1 4 日 ( 2 0 2 2 . 3 . 1 4 )
【 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 】
副 甲 状 腺 ホ ル モ ン （ P T H ） 受 容 体 1 （ P T H R 1 ） ア ゴ ニ ス ト ペ プ チ ド 、 P T H R 1 ア ン タ ゴ ニ  
ス ト ペ プ チ ド も し く は P T H R 1 イ ン バ ー ス ア ゴ ニ ス ト ペ プ チ ド に 、 ま た は 1 4 ～ 3 7 個 の 連  
続 ア ミ ノ 酸 残 基 を 含 ん だ そ れ ら の 断 片 に 共 有 結 合 し て い る 脂 肪 酸 ア シ ル を 含 む 、 コ ン ジ ュ  
ゲ ー ト ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ２ 】
ポ リ ペ プ チ ド と 該 ポ リ ペ プ チ ド に 共 有 結 合 し て い る 脂 肪 酸 ア シ ル と を 含 む 、 コ ン ジ ュ ゲ ー  
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ト ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ っ て 、 該 ポ リ ペ プ チ ド が 、 式 （ I ） の 配 列 ：

を 含 む か 、 ま た は 1 4 ～ 3 0 個 の 連 続 ア ミ ノ 酸 残 基 を 含 ん だ そ の 断 片 を 含 み 、
式 中 、
X 0 1 は S e r 、 T r p 、 A l a 、 A i b で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 0 2 は V a l で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 0 3 は S e r 、 A l a 、 A i b で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 0 4 は G l u で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 0 5 は I l e 、 H i s で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 0 6 は G l n で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 0 8 は M e t 、 L e u 、 ま た は N l e で あ り ；
X 1 0 は A s n 、 A l a 、 V a l 、 A s p 、 G l u 、 ま た は G l n で あ り ；
X 1 1 は L e u 、 A l a 、 V a l 、 M e t 、 L y s 、 I l e 、 A r g 、 H a r 、 ま た は T r p で あ り ；
X 1 2 は G l y 、 A l a 、 H i s 、 A r g 、 ま た は d T r p で あ り ；
X 1 3 は L y s 、 A l a 、 L e u 、 G l n 、 A r g 、 H i s 、 ま た は T r p で あ り ；
X 1 4 は H i s 、 L e u 、 A r g 、 P h e 、 T r p 、 ま た は S e r で あ り ；
X 1 5 は L e u ま た は I l e で あ り ；
X 1 6 は A s n ま た は G l n で あ り ；
X 1 7 は S e r ま た は A s p で あ り ；
X 1 8 は M e t 、 A l a 、 L e u 、 G l u 、 S e r 、 ま た は P h e で あ り ；
X 1 9 は G l u ま た は A r g で あ り ；
X 2 1 は V a l ま た は A r g で あ り ；
X 2 2 は G l u 、 A l a 、 P h e 、 S e r 、 L e u 、 A s n 、 T r p 、 ま た は L y s で あ り ；
X 2 3 は T r p 、 P h e 、 ま た は L e u で あ り ；
X 2 5 は A r g 、 H i s 、 L e u 、 G l u 、 T r p 、 ま た は L y s で あ り ；
X 2 6 は L y s 、 H i s 、 A l a 、 S e r 、 A s n 、 ま た は A r g で あ り ；
X 2 7 は L y s ま た は L e u で あ り ；
X 2 8 は L e u ま た は I l e で あ り ；
X 2 9 は G l n 、 A l a 、 A i b で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 3 0 は A s p 、 G l u 、 L y s で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 3 1 は V a l 、 L e u 、 I l e で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 3 3 は A s n 、 T h r で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 3 4 は P h e 、 A l a で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 3 5 は 存 在 し な い か 、 ま た は G l u で あ り ；
X 3 6 は 存 在 し な い か 、 ま た は I l e で あ り ； か つ
X 3 7 は 存 在 し な い か 、 ま た は C y s で あ る 、
前 記 コ ン ジ ュ ゲ ー ト ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
【 請 求 項 ３ 】
X 2 9 ～ X 3 4 が 存 在 す る 、 か つ / ま た は
X 3 7 が 存 在 し な い 、
請 求 項 2 記 載 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
【 請 求 項 ４ 】
前 記 ペ プ チ ド ま た は ポ リ ペ プ チ ド の L y s 残 基 に コ ン ジ ュ ゲ ー ト し て い る 色 素 を さ ら に 含 む  
、 請 求 項 1 ～ 3 の い ず れ か 1 項 記 載 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
【 請 求 項 ５ 】
前 記 脂 肪 酸 ア シ ル が 、 前 記 ペ プ チ ド ま た は ポ リ ペ プ チ ド の C 末 端 に 共 有 結 合 し て い る 、 請  
求 項 1 ～ 4 の い ず れ か 1 項 記 載 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
【 請 求 項 ６ 】
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前 記 脂 肪 酸 ア シ ル が 、 以 下 の 構 造 の リ ン カ ー ：

を 介 し て 前 記 ペ プ チ ド ま た は ポ リ ペ プ チ ド に 共 有 結 合 し て お り 、
こ こ で 、
n は 0 ～ 1 0 の 整 数 で あ り ；
m お よ び q は そ れ ぞ れ 2 ～ 5 の 整 数 で あ り ；
各 A A 1 お よ び 各 A A 2 は 独 立 し て 、 タ ン パ ク 質 を 構 成 す る ア ミ ノ 酸 （ p r o t e i n o g e n i c  a m  
i n o  a c i d ） で あ り ； か つ
R は 、 該 脂 肪 酸 ア シ ル の カ ル ボ ニ ル 炭 素 と の 結 合 で あ る 、
請 求 項 1 ～ 5 の い ず れ か 1 項 記 載 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
【 請 求 項 ７ 】
前 記 脂 肪 酸 ア シ ル が 、 パ ル ミ ト イ ル で あ る 、 請 求 項 1 ～ 6 の い ず れ か 1 項 記 載 の コ ン ジ ュ  
ゲ ー ト 。
【 請 求 項 ８ 】
前 記 ペ プ チ ド ま た は ポ リ ペ プ チ ド が 、 式 （ I I ） の 配 列 ：

を 含 む か 、 ま た は 2 4 ～ 3 0 個 の 連 続 ア ミ ノ 酸 残 基 を 含 ん だ そ の 断 片 を 含 み 、
式 中 、
X 0 5 は 存 在 し な い か 、 ま た は I l e で あ り ；
X 0 6 は 存 在 し な い か 、 ま た は G l n で あ り ；
X 0 8 は M e t 、 L e u 、 ま た は N l e で あ り ；
X 1 0 は A s n 、 A l a 、 V a l 、 A s p 、 G l u 、 ま た は G l n で あ り ；
X 1 1 は L e u 、 A l a 、 V a l 、 M e t 、 L y s 、 I l e 、 A r g 、 H a r 、 ま た は T r p で あ り ；
X 1 2 は G l y 、 A l a 、 H i s 、 A r g 、 ま た は d T r p で あ り ；
X 1 3 は L y s 、 A l a 、 L e u 、 G l n 、 A r g 、 H i s 、 ま た は T r p で あ り ；
X 1 4 は H i s 、 L e u 、 A r g 、 P h e 、 T r p 、 ま た は A l a で あ り ；
X 1 5 は I l e ま た は L e u で あ り ；
X 1 6 は G l n ま た は A s n で あ り ；
X 1 7 は A s p ま た は S e r で あ り ；
X 1 8 は A l a 、 L e u 、 M e t 、 G l u 、 S e r 、 ま た は P h e で あ り ；
X 2 2 は A l a 、 P h e 、 G l u 、 S e r 、 L e u 、 A s n 、 T r p 、 ま た は L y s で あ り ；
X 2 3 は P h e ま た は T r p で あ り ；
X 2 5 は H i s 、 A r g 、 L e u 、 T r p 、 ま た は L y s で あ り ；
X 2 6 は L y s 、 H i s 、 A l a 、 S e r 、 A s n 、 ま た は A r g で あ り ；
X 3 6 は I l e 、 C y s 、 ま た は T y r で あ り ； か つ
X 3 7 は 存 在 し な い か 、 ま た は C y s で あ る 、
請 求 項 1 ～ 7 の い ず れ か 1 項 記 載 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
【 請 求 項 ９ 】
X 0 8 が M e t で あ り 、 X 1 2 が A l a で あ り 、 X 2 3 が P h e で あ り 、 か つ X 3 6 が I l e で あ る 、 ま た  
は
X 0 8 が M e t で あ り 、 X 1 2 が d T r p で あ り 、 X 2 3 が T r p で あ り 、 か つ X 3 6 が I l e で あ る 、 ま  
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た は
X 0 8 が N l e で あ り 、 X 1 2 が d T r p で あ り 、 X 2 3 が T r p で あ り 、 か つ X 3 6 が T y r で あ る 、 ま  
た は
X 0 8 が N l e で あ り 、 X 1 2 が d T r p で あ り 、 X 2 3 が T r p で あ り 、 か つ X 3 6 が C y s で あ る 、 ま  
た は
X 0 8 が N l e で あ り 、 X 1 2 が d T r p で あ り 、 X 2 3 が T r p で あ り 、 か つ X 3 6 が I l e で あ る 、 ま  
た は
X 0 8 が M e t で あ り 、 X 1 2 が d T r p で あ り 、 X 2 3 が T r p で あ り 、 か つ X 3 6 が I l e で あ る 、 ま  
た は
X 0 8 が N l e で あ り 、 X 1 1 が L e u で あ り 、 X 1 2 が d T r p で あ り 、 か つ X 2 3 が T r p で あ る 、 ま  
た は
X 0 8 が N l e で あ り 、 X 1 1 が L e u で あ り 、 X 1 2 が d T r p で あ り 、 X 1 3 が L y s で あ り 、 か つ X
2 3 が T r p で あ る 、
請 求 項 8 記 載 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
【 請 求 項 １ ０ 】
前 記 ペ プ チ ド ま た は ポ リ ペ プ チ ド が 、 以 下 の ア ミ ノ 酸 配 列 ：

を 有 す る か 、 ま た は そ れ ら の 3 - 3 2 断 片 も し く は 3 - 3 3 断 片 を 有 す る 、 請 求 項 8 記 載 の コ ン  
ジ ュ ゲ ー ト 。
【 請 求 項 １ １ 】
請 求 項 1 ～ 1 0 の い ず れ か 1 項 記 載 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト と 、 1 つ ま た は 複 数 の 薬 学 的 に 許 容 さ  
れ る 担 体 ま た は 賦 形 剤 と を 含 む 、 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 １ ２ 】
請 求 項 1 ～ 1 0 の い ず れ か 1 項 に 規 定 さ れ る ペ プ チ ド ま た は ポ リ ペ プ チ ド を 含 む 、 P T H R 1  
シ グ ナ ル 伝 達 の 過 活 性 に 関 連 す る 疾 患 ま た は 状 態 を 有 す る 対 象 を 処 置 す る た め の 薬 学 的 組  
成 物 。
【 手 続 補 正 ２ 】
【 補 正 対 象 書 類 名 】 明 細 書
【 補 正 対 象 項 目 名 】 ０ ０ ５ ７
【 補 正 方 法 】 変 更
【 補 正 の 内 容 】
【 ０ ０ ５ ７ 】
本 明 細 書 に お い て 用 い ら れ る す べ て の 技 術 用 語 お よ び 科 学 用 語 は 、 別 段 の 定 義 が な い 限 り  
、 本 開 示 が 属 す る 技 術 分 野 に お け る 当 業 者 に よ っ て 一 般 に 理 解 さ れ て い る 意 味 と 同 じ 意 味  
を 有 す る 。 本 開 示 に お い て 明 確 に 定 義 さ れ て い る 任 意 の 用 語 と 同 じ 、 当 技 術 分 野 に 存 在 す  
る 任 意 の 用 語 に 関 し て は 、 本 開 示 に 提 示 さ れ て い る 用 語 の 定 義 が あ ら ゆ る 点 に お い て 優 先  
さ れ る 。 本 明 細 書 に 記 載 さ れ る 方 法 お よ び 材 料 と 同 様 ま た は 均 等 な 方 法 お よ び 材 料 を 、 開  
示 の 方 法 お よ び 組 成 物 の 実 施 に お い て 用 い る こ と が で き る が 、 例 示 的 な 方 法 お よ び 材 料 を  
本 明 細 書 に 記 載 す る 。
[ 本 発 明 1 0 0 1 ]
  副 甲 状 腺 ホ ル モ ン （ P T H ） 受 容 体 1 （ P T H R 1 ） ア ゴ ニ ス ト ペ プ チ ド 、 P T H R 1 ア ン タ ゴ  
ニ ス ト ペ プ チ ド も し く は P T H R 1 イ ン バ ー ス ア ゴ ニ ス ト ペ プ チ ド に 、 ま た は 1 4 ～ 3 7 個 の  
連 続 ア ミ ノ 酸 残 基 を 含 ん だ そ れ ら の 断 片 に 共 有 結 合 し て い る 脂 肪 酸 ア シ ル を 含 む 、 コ ン ジ  
ュ ゲ ー ト ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
[ 本 発 明 1 0 0 2 ]
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  前 記 断 片 が 2 4 ～ 3 7 個 の 連 続 ア ミ ノ 酸 残 基 を 含 む 、 本 発 明 1 0 0 1 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 0 3 ]
  ポ リ ペ プ チ ド と 該 ポ リ ペ プ チ ド に 共 有 結 合 し て い る 脂 肪 酸 ア シ ル と を 含 む 、 コ ン ジ ュ ゲ  
ー ト ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 で あ っ て 、 該 ポ リ ペ プ チ ド が 、 式 （ I ） の 配 列 ：

を 含 む か 、 ま た は 1 4 ～ 3 0 個 の 連 続 ア ミ ノ 酸 残 基 を 含 ん だ そ の 断 片 を 含 み 、
式 中 、
X 0 1 は S e r 、 T r p 、 A l a 、 A i b で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 0 2 は V a l で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 0 3 は S e r 、 A l a 、 A i b で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 0 4 は G l u で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 0 5 は I l e 、 H i s で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 0 6 は G l n で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 0 8 は M e t 、 L e u 、 ま た は N l e で あ り ；
X 1 0 は A s n 、 A l a 、 V a l 、 A s p 、 G l u 、 ま た は G l n で あ り ；
X 1 1 は L e u 、 A l a 、 V a l 、 M e t 、 L y s 、 I l e 、 A r g 、 H a r 、 ま た は T r p で あ り ；
X 1 2 は G l y 、 A l a 、 H i s 、 A r g 、 ま た は d T r p で あ り ；
X 1 3 は L y s 、 A l a 、 L e u 、 G l n 、 A r g 、 H i s 、 ま た は T r p で あ り ；
X 1 4 は H i s 、 L e u 、 A r g 、 P h e 、 T r p 、 ま た は S e r で あ り ；
X 1 5 は L e u ま た は I l e で あ り ；
X 1 6 は A s n ま た は G l n で あ り ；
X 1 7 は S e r ま た は A s p で あ り ；
X 1 8 は M e t 、 A l a 、 L e u 、 G l u 、 S e r 、 ま た は P h e で あ り ；
X 1 9 は G l u ま た は A r g で あ り ；
X 2 1 は V a l ま た は A r g で あ り ；
X 2 2 は G l u 、 A l a 、 P h e 、 S e r 、 L e u 、 A s n 、 T r p 、 ま た は L y s で あ り ；
X 2 3 は T r p 、 P h e 、 ま た は L e u で あ り ；
X 2 5 は A r g 、 H i s 、 L e u 、 G l u 、 T r p 、 ま た は L y s で あ り ；
X 2 6 は L y s 、 H i s 、 A l a 、 S e r 、 A s n 、 ま た は A r g で あ り ；
X 2 7 は L y s ま た は L e u で あ り ；
X 2 8 は L e u ま た は I l e で あ り ；
X 2 9 は G l n 、 A l a 、 A i b で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 3 0 は A s p 、 G l u 、 L y s で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 3 1 は V a l 、 L e u 、 I l e で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 3 3 は A s n 、 T h r で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 3 4 は P h e 、 A l a で あ る か 、 ま た は 存 在 せ ず ；
X 3 5 は 存 在 し な い か 、 ま た は G l u で あ り ；
X 3 6 は 存 在 し な い か 、 ま た は I l e で あ り ； か つ
X 3 7 は 存 在 し な い か 、 ま た は C y s で あ る 、
前 記 コ ン ジ ュ ゲ ー ト ま た は そ の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 塩 。
[ 本 発 明 1 0 0 4 ]
  前 記 断 片 が 2 4 ～ 3 0 個 の 連 続 ア ミ ノ 酸 残 基 を 含 む 、 本 発 明 1 0 0 3 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 0 5 ]
  X 2 9 ～ X 3 4 が 存 在 す る 、 本 発 明 1 0 0 3 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 0 6 ]
  X 3 7 が 存 在 し な い 、 本 発 明 1 0 0 3 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 0 7 ]
  追 加 の 修 飾 を さ ら に 含 む 、 本 発 明 1 0 0 1 ま た は 1 0 0 3 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
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[ 本 発 明 1 0 0 8 ]
  前 記 修 飾 が 色 素 で あ る 、 本 発 明 1 0 0 7 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 0 9 ]
  前 記 色 素 が 、 前 記 ペ プ チ ド ま た は ポ リ ペ プ チ ド の L y s 残 基 に コ ン ジ ュ ゲ ー ト し て い る 、  
本 発 明 1 0 0 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 1 0 ]
  前 記 脂 肪 酸 ア シ ル が 、 前 記 ペ プ チ ド ま た は ポ リ ペ プ チ ド の C 末 端 に 共 有 結 合 し て い る 、  
本 発 明 1 0 0 1 ま た は 1 0 0 3 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 1 1 ]
  前 記 脂 肪 酸 ア シ ル が 、 以 下 の 構 造 の リ ン カ ー ：

を 介 し て 前 記 ペ プ チ ド ま た は ポ リ ペ プ チ ド に 共 有 結 合 し て お り 、
こ こ で 、
n は 0 ～ 1 0 の 整 数 で あ り ；
m お よ び q は そ れ ぞ れ 2 ～ 5 の 整 数 で あ り ；
各 A A 1 お よ び 各 A A 2 は 独 立 し て 、 タ ン パ ク 質 を 構 成 す る ア ミ ノ 酸 （ p r o t e i n o g e n i c  a m  
i n o  a c i d ） で あ り ； か つ
R は 、 該 脂 肪 酸 ア シ ル の カ ル ボ ニ ル 炭 素 と の 結 合 で あ る 、
本 発 明 1 0 0 1 ま た は 1 0 0 3 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 1 2 ]
  前 記 リ ン カ ー 構 造 中 の - C ( O ) - ( A A 1 ) m - N H - が 、 - C ( O ) - E Y E - N H - ま た は - C ( O ) - S Y E - N  
H - で あ る 、 本 発 明 1 0 1 1 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 1 3 ]
  前 記 リ ン カ ー 構 造 中 の - ( A A 2 ) q が 、 - E Y E ま た は - E S E で あ る 、 本 発 明 1 0 1 1 の コ ン ジ ュ  
ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 1 4 ]
  - ( A A 2 ) q の C 末 端 が カ ル ボ キ サ ミ ド で あ る 、 本 発 明 1 0 1 1 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 1 5 ]
  前 記 脂 肪 酸 ア シ ル が 、 極 長 鎖 脂 肪 酸 ア シ ル ま た は 長 鎖 脂 肪 酸 ア シ ル で あ る 、 本 発 明 1 0 0  
1 ま た は 1 0 0 3 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 1 6 ]
  前 記 脂 肪 酸 ア シ ル が 長 鎖 脂 肪 酸 で あ る 、 本 発 明 1 0 1 5 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 1 7 ]
  長 鎖 脂 肪 酸 ア シ ル が パ ル ミ ト イ ル で あ る 、 本 発 明 1 0 1 6 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 1 8 ]
  前 記 ポ リ ペ プ チ ド が 、 式 （ I I ） の 配 列 ：

を 含 む か 、 ま た は 2 4 ～ 3 0 個 の 連 続 ア ミ ノ 酸 残 基 を 含 ん だ そ の 断 片 を 含 み 、
式 中 、
X 0 5 は 存 在 し な い か 、 ま た は I l e で あ り ；
X 0 6 は 存 在 し な い か 、 ま た は G l n で あ り ；



10

20

30

40

50

JP 2021-516222 A5 2022.3.23(7)

X 0 8 は M e t 、 L e u 、 ま た は N l e で あ り ；
X 1 0 は A s n 、 A l a 、 V a l 、 A s p 、 G l u 、 ま た は G l n で あ り ；
X 1 1 は L e u 、 A l a 、 V a l 、 M e t 、 L y s 、 I l e 、 A r g 、 H a r 、 ま た は T r p で あ り ；
X 1 2 は G l y 、 A l a 、 H i s 、 A r g 、 ま た は d T r p で あ り ；
X 1 3 は L y s 、 A l a 、 L e u 、 G l n 、 A r g 、 H i s 、 ま た は T r p で あ り ；
X 1 4 は H i s 、 L e u 、 A r g 、 P h e 、 T r p 、 ま た は A l a で あ り ；
X 1 5 は I l e ま た は L e u で あ り ；
X 1 6 は G l n ま た は A s n で あ り ；
X 1 7 は A s p ま た は S e r で あ り ；
X 1 8 は A l a 、 L e u 、 M e t 、 G l u 、 S e r 、 ま た は P h e で あ り ；
X 2 2 は A l a 、 P h e 、 G l u 、 S e r 、 L e u 、 A s n 、 T r p 、 ま た は L y s で あ り ；
X 2 3 は P h e ま た は T r p で あ り ；
X 2 5 は H i s 、 A r g 、 L e u 、 T r p 、 ま た は L y s で あ り ；
X 2 6 は L y s 、 H i s 、 A l a 、 S e r 、 A s n 、 ま た は A r g で あ り ；
X 3 6 は I l e 、 C y s 、 ま た は T y r で あ り ； か つ
X 3 7 は 存 在 し な い か 、 ま た は C y s で あ る 、
本 発 明 1 0 0 3 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 1 9 ]
  前 記 ポ リ ペ プ チ ド が 、 式 （ I I ） の 1 ～ 3 2 番 目 の ア ミ ノ 酸 残 基 を 含 ん だ 断 片 で あ る 、 本 発  
明 1 0 1 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 2 0 ]
  前 記 ポ リ ペ プ チ ド が 、 式 （ I I ） の 3 ～ 3 2 番 目 の ア ミ ノ 酸 残 基 を 含 ん だ 断 片 で あ る 、 本 発  
明 1 0 1 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 2 1 ]
  前 記 ポ リ ペ プ チ ド が 、 式 （ I I ） の 3 ～ 3 3 番 目 の ア ミ ノ 酸 残 基 を 含 ん だ 断 片 で あ る 、 本 発  
明 1 0 1 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 2 2 ]
  X 0 8 が M e t で あ り 、 X 1 2 が A l a で あ り 、 X 2 3 が P h e で あ り 、 か つ X 3 6 が I l e で あ る 、 本  
発 明 1 0 1 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 2 3 ]
  X 0 8 が M e t で あ り 、 X 1 2 が d T r p で あ り 、 X 2 3 が T r p で あ り 、 か つ X 3 6 が I l e で あ る 、  
本 発 明 1 0 1 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 2 4 ]
  X 0 8 が N l e で あ り 、 X 1 2 が d T r p で あ り 、 X 2 3 が T r p で あ り 、 か つ X 3 6 が T y r で あ る 、  
本 発 明 1 0 1 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 2 5 ]
  X 0 8 が N l e で あ り 、 X 1 2 が d T r p で あ り 、 X 2 3 が T r p で あ り 、 か つ X 3 6 が C y s で あ る 、  
本 発 明 1 0 1 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 2 6 ]
  X 0 8 が N l e で あ り 、 X 1 2 が d T r p で あ り 、 X 2 3 が T r p で あ り 、 か つ X 3 6 が I l e で あ る 、  
本 発 明 1 0 1 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 2 7 ]
  X 0 8 が M e t で あ り 、 X 1 2 が d T r p で あ り 、 X 2 3 が T r p で あ り 、 か つ X 3 6 が I l e で あ る 、  
本 発 明 1 0 1 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 2 8 ]
  X 0 8 が N l e で あ り 、 X 1 1 が L e u で あ り 、 X 1 2 が d T r p で あ り 、 か つ X 2 3 が T r p で あ る 、  
本 発 明 1 0 1 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 2 9 ]
  X 0 8 が N l e で あ り 、 X 1 1 が L e u で あ り 、 X 1 2 が d T r p で あ り 、 X 1 3 が L y s で あ り 、 か つ  
X 2 3 が T r p で あ る 、 本 発 明 1 0 1 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
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[ 本 発 明 1 0 3 0 ]
  前 記 ポ リ ペ プ チ ド が 、 以 下 の ア ミ ノ 酸 配 列 ：

を 有 す る か 、 ま た は そ れ ら の 3 - 3 2 断 片 も し く は 3 - 3 3 断 片 を 有 す る 、 本 発 明 1 0 1 8 の コ ン  
ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 3 1 ]
  前 記 ペ プ チ ド ま た は ポ リ ペ プ チ ド が 、 P T H 受 容 体 ア ン タ ゴ ニ ス ト ま た は P T H 受 容 体 イ  
ン バ ー ス ア ゴ ニ ス ト で あ る 、 本 発 明 1 0 0 1 ま た は 1 0 0 3 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 3 2 ]
  前 記 ポ リ ペ プ チ ド が 、 式 （ I I I ） の 配 列 ：

を 含 む か 、 ま た は 1 4 ～ 3 0 個 の 連 続 ア ミ ノ 酸 残 基 を 含 ん だ そ の 断 片 を 含 み 、
式 中 、
X 0 1 は S e r 、 A l a 、 T r p 、 ま た は A i b で あ り ；
X 0 3 は S e r 、 A l a 、 ま た は A i b で あ り ；
X 0 5 は I l e ま た は H i s で あ り ；
X 0 8 は M e t 、 L e u 、 ま た は N l e で あ り ；
X 1 0 は A s n 、 A l a 、 V a l 、 A s p 、 G l u 、 ま た は G l n で あ り ；
X 1 1 は L e u 、 A l a 、 V a l 、 M e t 、 L y s 、 I l e 、 A r g 、 H a r 、 ま た は T r p で あ り ；
X 1 2 は G l y 、 A l a 、 H i s 、 ま た は A r g で あ り ；
X 1 3 は L y s 、 A l a 、 L e u 、 G l n 、 A r g 、 H i s 、 ま た は T r p で あ り ；
X 1 4 は H i s 、 L e u 、 A r g 、 P h e 、 T r p 、 ま た は S e r で あ り ；
X 1 5 は I l e ま た は L e u で あ り ；
X 1 6 は G l n ま た は A s n で あ り ；
X 1 7 は A s p ま た は S e r で あ り ；
X 1 8 は A l a 、 L e u 、 M e t 、 G l u 、 S e r 、 ま た は P h e で あ り ；
X 1 9 は G l u ま た は A r g で あ り ；
X 2 1 は A r g ま た は V a l で あ り ；
X 2 2 は A l a 、 P h e 、 G l u 、 S e r 、 L e u 、 A s n 、 T r p 、 ま た は L y s で あ り ；
X 2 3 は T r p 、 P h e 、 ま た は L e u で あ り ；
X 2 5 は H i s 、 A r g 、 L e u 、 G l u 、 T r p 、 ま た は L y s で あ り ；
X 2 6 は L y s 、 H i s 、 A l a 、 S e r 、 A s n 、 ま た は A r g で あ り ；
X 2 7 は L y s ま た は L e u で あ り ；
X 2 8 は L e u ま た は I l e で あ り ；
X 2 9 は 存 在 し な い か 、 G l n 、 A i b 、 ま た は A l a で あ り ；
X 3 0 は 存 在 し な い か 、 A s p 、 L y s 、 ま た は G l u で あ り ；
X 3 1 は 存 在 し な い か 、 V a l 、 L e u 、 ま た は I l e で あ り ；
X 3 2 は 存 在 し な い か 、 ま た は H i s で あ り ；
X 3 3 は 存 在 し な い か 、 A s n ま た は T h r で あ り ；
X 3 4 は 存 在 し な い か 、 P h e ま た は A l a で あ り ；
X 3 5 は 存 在 し な い か 、 ま た は G l u で あ り ； か つ
X 3 6 は 存 在 し な い か 、 ま た は I l e で あ る 、
本 発 明 1 0 0 3 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
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[ 本 発 明 1 0 3 3 ]
  前 記 断 片 が 2 8 ～ 3 0 個 の 連 続 ア ミ ノ 酸 残 基 を 含 む 、 本 発 明 1 0 3 2 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 3 4 ]
  X 3 5 お よ び X 3 6 が 存 在 し な い 、 本 発 明 1 0 3 2 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 3 5 ]
  X 0 1 お よ び X 0 3 が A l a で あ り ； X 1 0 が G l n で あ り ； X 1 1 が A r g で あ り ； X 1 2 が A l a で あ  
り ； か つ X 1 4 が T r p で あ る 、 本 発 明 1 0 3 2 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 3 6 ]
  X 0 1 が A l a で あ り ； X 0 3 が A i b で あ り ； X 1 0 が G l n で あ り ； X 1 1 が H a r で あ り ； X 1 2 が  
A l a で あ り ； か つ X 1 4 が T r p で あ る 、 本 発 明 1 0 3 2 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 3 7 ]
  X 0 1 が T r p で あ る 、 本 発 明 1 0 3 2 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 3 8 ]
  X 1 8 が A l a で あ る か ； X 2 2 が A l a で あ る か ； ま た は X 2 6 が L y s で あ る 、 本 発 明 1 0 3 2 の  
コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 3 9 ]
  X 1 8 が A l a で あ り ； X 2 2 が A l a で あ り ； か つ X 2 6 が L y s で あ る 、 本 発 明 1 0 3 8 の コ ン ジ  
ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 4 0 ]
  前 記 ポ リ ペ プ チ ド が 、 以 下 の ア ミ ノ 酸 配 列 ：

を 有 す る か 、 ま た は S E Q  I D  N O :  1 も し く は S E Q  I D  N O :  4 の 1 4 ～ 3 0 個 の 連 続 ア ミ ノ  
酸 残 基 を 含 ん だ 断 片 を 有 す る 、 本 発 明 1 0 3 2 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 4 1 ]
  前 記 ペ プ チ ド が 、 h P T H ( 1 - 8 4 ) で あ る か 、 ま た は 2 8 ～ 3 4 個 の 連 続 N 末 端 ア ミ ノ 酸 を 含  
ん だ そ の 断 片 で あ る 、 本 発 明 1 0 0 1 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 4 2 ]
  前 記 ペ プ チ ド ま た は ポ リ ペ プ チ ド が P T H 受 容 体 ア ゴ ニ ス ト で あ る 、 本 発 明 1 0 0 1 ま た は  
1 0 0 3 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト 。
[ 本 発 明 1 0 4 3 ]
  本 発 明 1 0 0 1 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト と 、 1 つ ま た は 複 数 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 ま た は 賦  
形 剤 と を 含 む 、 薬 学 的 組 成 物 。
[ 本 発 明 1 0 4 4 ]
  本 発 明 1 0 0 3 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト と 、 1 つ ま た は 複 数 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 ま た は 賦  
形 剤 と を 含 む 、 薬 学 的 組 成 物 。
[ 本 発 明 1 0 4 5 ]
  本 発 明 1 0 1 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト と 、 1 つ ま た は 複 数 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 ま た は 賦  
形 剤 と を 含 む 、 薬 学 的 組 成 物 。
[ 本 発 明 1 0 4 6 ]
  本 発 明 1 0 3 2 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト と 、 1 つ ま た は 複 数 の 薬 学 的 に 許 容 さ れ る 担 体 ま た は 賦  
形 剤 と を 含 む 、 薬 学 的 組 成 物 。
[ 本 発 明 1 0 4 7 ]
  細 胞 に お け る P T H R 1 の 活 性 を 調 節 す る 方 法 で あ っ て 、 本 発 明 1 0 0 1 も し く は 1 0 0 3 の コ  
ン ジ ュ ゲ ー ト ま た は そ れ ら の 薬 学 的 組 成 物 と 該 細 胞 を 接 触 さ せ る 段 階 を 含 む 、 方 法 。



10

20

30

40

50

JP 2021-516222 A5 2022.3.23(10)

[ 本 発 明 1 0 4 8 ]
  前 記 細 胞 が ヒ ト 細 胞 で あ る 、 本 発 明 1 0 4 7 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 4 9 ]
  細 胞 に お け る P T H R 1 の 活 性 を ア ン タ ゴ ナ イ ズ す る か ま た は イ ン バ ー ス ア ゴ ナ イ ズ す る  
方 法 で あ っ て 、 本 発 明 1 0 1 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト ま た は そ の 薬 学 的 組 成 物 と 該 細 胞 を 接 触 さ  
せ る 段 階 を 含 む 、 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 5 0 ]
  前 記 細 胞 が ヒ ト 細 胞 で あ る 、 本 発 明 1 0 4 9 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 5 1 ]
  細 胞 に お け る P T H R 1 の 活 性 を ア ゴ ナ イ ズ す る 方 法 で あ っ て 、 本 発 明 1 0 3 2 の コ ン ジ ュ  
ゲ ー ト ま た は そ の 薬 学 的 組 成 物 と 該 細 胞 を 接 触 さ せ る 段 階 を 含 む 、 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 5 2 ]
  前 記 細 胞 が ヒ ト 細 胞 で あ る 、 本 発 明 1 0 5 1 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 5 3 ]
  P T H R 1 シ グ ナ ル 伝 達 の 過 活 性 に 関 連 す る 疾 患 ま た は 状 態 を 有 す る 対 象 を 処 置 す る 方 法  
で あ っ て 、 本 発 明 1 0 1 8 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト ま た は そ の 薬 学 的 組 成 物 の 有 効 量 を 該 対 象 に 投  
与 す る 段 階 を 含 む 、 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 5 4 ]
  前 記 疾 患 ま た は 状 態 が 、 高 カ ル シ ウ ム 血 症 、 低 リ ン 血 症 、 副 甲 状 腺 機 能 亢 進 症 、 ま た は  
ヤ ン セ ン 型 軟 骨 異 形 成 症 で あ る 、 本 発 明 1 0 5 3 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 5 5 ]
  前 記 コ ン ジ ュ ゲ ー ト ま た は 薬 学 的 組 成 物 が 、 P T H R 1 シ グ ナ ル 伝 達 を 低 減 さ せ る の に 十  
分 な 量 で 投 与 さ れ る 、 本 発 明 1 0 5 3 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 5 6 ]
  前 記 投 与 す る 段 階 が 、 前 記 対 象 へ の 前 記 コ ン ジ ュ ゲ ー ト ま た は 薬 学 的 組 成 物 の 皮 下 投 与  
、 静 脈 内 投 与 、 鼻 腔 内 投 与 、 経 肺 投 与 、 経 皮 投 与 、 経 粘 膜 投 与 ま た は 経 口 投 与 を 含 む 、 本  
発 明 1 0 5 3 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 5 7 ]
  副 甲 状 腺 機 能 低 下 症 、 高 リ ン 血 症 、 骨 粗 鬆 症 、 骨 折 修 復 、 骨 軟 化 症 、 関 節 炎 、 血 小 板 減  
少 症 お よ び 慢 性 腎 臓 病 か ら な る 群 よ り 選 択 さ れ る 疾 患 を 有 す る 対 象 を 処 置 す る 方 法 で あ っ  
て 、 該 疾 患 を 処 置 す る の に 十 分 な 量 の 本 発 明 1 0 3 2 の コ ン ジ ュ ゲ ー ト ま た は そ の 薬 学 的 組  
成 物 を 該 対 象 に 投 与 す る 段 階 を 含 む 、 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 5 8 ]
  前 記 投 与 す る 段 階 が 、 前 記 対 象 へ の 前 記 コ ン ジ ュ ゲ ー ト ま た は 薬 学 的 組 成 物 の 皮 下 投 与  
、 静 脈 内 投 与 、 鼻 腔 内 投 与 、 経 肺 投 与 、 経 皮 投 与 、 経 粘 膜 投 与 ま た は 経 口 投 与 を 含 む 、 本  
発 明 1 0 5 7 の 方 法 。
[ 本 発 明 1 0 5 9 ]
  前 記 ポ リ ペ プ チ ド が 5 0 ア ミ ノ 酸 長 よ り 短 い 、 本 発 明 1 0 0 1 も し く は 1 0 0 3 の コ ン ジ ュ ゲ  
ー ト ま た は そ れ ら の 薬 学 的 組 成 物 。
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