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【 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 】
　 以 下 の 式 ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
を 有 す る ジ ケ ト ピ ペ ラ ジ ン ま た は そ の 生 理 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 の 有 効 量 を 、 該 ジ ケ ト ピ ペ
ラ ジ ン ま た は そ の 塩 を 必 要 と す る 動 物 に 投 与 す る 工 程 を 含 む 、 Ｔ 細 胞 媒 介 性 疾 患 を 処 置 す
る 方 法 で あ っ て 、
こ こ で ：
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ は 同 一 で あ っ て も 異 な っ て も よ く 、 Ｒ １ お よ び Ｒ ２ の 各 々 は 、
　 　 （ ａ ） ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で あ っ て 、 該 ア ミ ノ 酸 が グ リ シ ン 、 ア ラ ニ ン 、 バ リ ン 、 ノ ル バ
リ ン 、 α － ア ミ ノ イ ソ 酪 酸 、 ２ ， ４ － ジ ア ミ ノ 酪 酸 、 ２ ， ３ － ジ ア ミ ノ 酪 酸 、 ロ イ シ ン 、
イ ソ ロ イ シ ン 、 ノ ル ロ イ シ ン 、 セ リ ン 、 ホ モ セ リ ン 、 ス レ オ ニ ン 、 ア ス パ ラ ギ ン 酸 、 ア ス
パ ラ ギ ン 、 グ ル タ ミ ン 酸 、 グ ル タ ミ ン 、 リ ジ ン 、 ヒ ド ロ キ シ リ ジ ン 、 ヒ ス チ ジ ン 、 ア ル ギ
ニ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 シ ト ル リ ン 、 フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 ｐ － ア ミ ノ フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、
チ ロ シ ン 、 ト リ プ ト フ ァ ン 、 チ ロ キ シ ン 、 シ ス テ イ ン 、 ホ モ シ ス テ イ ン 、 メ チ オ ニ ン 、 ペ
ニ シ ラ ミ ン 、 ま た は オ ル ニ チ ン で あ る が 、 Ｒ １ が ア ス パ ラ ギ ン ま た は グ ル タ ミ ン の 側 鎖 で
あ る 場 合 は 、 Ｒ ２ は リ ジ ン ま た は オ ル ニ チ ン の 側 鎖 で は あ り 得 ず 、 Ｒ １ が リ ジ ン ま た は オ
ル ニ チ ン の 側 鎖 の 場 合 は 、 Ｒ ２ は ア ス パ ラ ギ ン ま た は グ ル タ ミ ン の 側 鎖 で は あ り 得 な い 、
ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で あ る か ；
　 　 （ ｂ ） Ｒ １ は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － も し く は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） － Ｃ Ｈ ２

－ で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ て プ ロ リ ン も し く は ヒ ド ロ キ シ プ ロ リ ン を 形
成 す る か 、 Ｒ ２ は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － も し く は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） － Ｃ Ｈ ２

－ で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ て プ ロ リ ン も し く は ヒ ド ロ キ シ プ ロ リ ン を 形
成 す る か 、 ま た は 、 Ｒ １ お よ び Ｒ ２ の 両 方 が そ れ ぞ れ 独 立 し て － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２

－ も し く は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） － Ｃ Ｈ ２ － で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ
て プ ロ リ ン も し く は ヒ ド ロ キ シ プ ロ リ ン を 形 成 す る か ； あ る い は
　 　 （ ｃ ） ア ミ ノ 酸 側 鎖 の 誘 導 体 で あ っ て 、 こ こ で 、 該 ア ミ ノ 酸 は 上 記 （ ａ ） に 記 載 の ア
ミ ノ 酸 の １ つ で あ り 、 該 誘 導 体 化 さ れ た 側 鎖 は 、 以 下 ：
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　 　 　 　 （ ｉ ） － Ｎ Ｈ Ｒ ３ 基 ま た は － Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｎ Ｈ ２ 基 で あ っ
て 、 こ こ で 、 Ｒ ３ の 各 々 は 独 立 し て 、 置 換 さ れ た ま た は 非 置 換 の ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 ま た は ヘ
テ ロ ア リ ー ル で あ っ て も よ い 、 － Ｎ Ｈ Ｒ ３ 基 ま た は － Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ た －
Ｎ Ｈ ２ 基 、
　 　 　 　 （ ｉ ｉ ） － Ｏ Ｐ Ｏ ３ Ｈ ２ 基 ま た は － Ｏ Ｒ ３ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｏ Ｈ 基 で あ っ て
、 こ こ で 、 Ｒ ３ の 各 々 は 独 立 し て 、 置 換 さ れ た ま た は 非 置 換 の ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 ま た は ヘ テ
ロ ア リ ー ル で あ っ て も よ い 、 － Ｏ Ｐ Ｏ ３ Ｈ ２ 基 ま た は － Ｏ Ｒ ３ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｏ Ｈ
基
　 　 　 　 （ ｉ ｉ ｉ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ３ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ 基 で あ っ て 、 こ こ で 、 Ｒ
３ の 各 々 は 独 立 し て 、 置 換 さ れ た ま た は 非 置 換 の ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク
ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で
あ っ て も よ い 、 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ３ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ 基 、
　 　 　 　 （ ｉ ｖ ） － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ４ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ 基 で あ っ て 、 Ｒ ４ の
各 々 は 独 立 し て 、 Ｈ あ る い は 置 換 さ れ た ま た は 非 置 換 の ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ
ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 ま た は ヘ テ ロ ア リ
ー ル で あ っ て も よ い 、 － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ４ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ 基 、
　 　 　 　 （ ｖ ） － Ｓ － Ｓ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ （ Ｎ Ｈ ２ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ ま た は － Ｓ － Ｓ － Ｃ Ｈ ２ －
Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ （ Ｎ Ｈ ２ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ に 置 き 換 え ら れ た － Ｓ Ｈ 基 、
　 　 　 　 （ ｖ ｉ ） － Ｃ Ｈ （ Ｎ Ｈ ２ ） － ま た は － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） － 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｃ Ｈ

２ － 基 、
　 　 　 　 （ ｖ ｉ ｉ ） － Ｃ Ｈ ２ － Ｎ Ｈ ２ ま た は － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ Ｈ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｃ Ｈ ３

基 、
お よ び ／ ま た は
　 　 　 　 （ ｖ ｉ ｉ ｉ ） ハ ロ ゲ ン に 置 き 換 え ら れ た 炭 素 原 子 に 結 合 し て い る Ｈ
を 有 す る 、
方 法 。
【 請 求 項 ２ 】
　

ま た は 、 請 求 項 １ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ 】
　

ま た は
で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 方 法 。

【 請 求 項 ４ 】
　 ま た は あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 方
法 。
【 請 求 項 ５ 】
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上 記 Ｔ 細 胞 媒 介 性 疾 患 が 、 組 織 不 適 合 性 、 移 植 片 対 宿 主 疾 患 、 所 望 さ れ な い 遅 延 型 超 過
敏 反 応 、 Ｔ 細 胞 媒 介 性 肺 疾 患 自 己 免 疫 疾 患 で あ る

上 記 Ｔ 細 胞 媒 介 性 疾 患 が 、 多 発 性 硬 化 症 、 神 経 炎 、 多 発 性 筋 炎 、 乾 癬 、 白 斑 、 シ ェ ー グ
レ ン 症 候 群 、 慢 性 関 節 リ ウ マ チ 、 Ｉ 型 糖 尿 病 、 自 己 免 疫 性 膵 炎 、 炎 症 性 腸 疾 患 、 ク ロ ー ン
病 、 潰 瘍 性 大 腸 炎 、 セ リ ア ッ ク 病 、 糸 球 体 腎 炎 、 強 皮 症 、 サ ル コ イ ド ー シ ス 、 自 己 免 疫 性
甲 状 腺 疾 患 、 橋 本 甲 状 腺 炎 、 甲 状 腺 機 能 亢 進 症 、 重 症 筋 無 力 症 、 ア ジ ソ ン 病 、 自 己 免 疫 性
ぶ ど う 膜 網 膜 炎 、 尋 常 性 天 疱 瘡 、 原 発 性 胆 汁 性 肝 硬 変 、 悪 性 貧 血 結 合 線 維 組 織 増 殖
症 候 群 １

上 記 Ｔ 細 胞 媒 介 性 疾 患 が 、 肺 線 維 症 特 発 性 肺 線 維 症 で １

以 下 の 式 ：



【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

Ｒ １ が グ ル タ ミ ン の 側 鎖

ま た は グ ル タ ミ ン の 側 鎖

の 誘 導 体
で あ り 、

こ こ で 、

－ Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ 基

－ Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ３ 基
－ Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ４ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ

(4) JP 2007-500747 A5 2007.6.28

を 有 す る ジ ケ ト ピ ペ ラ ジ ン ま た は そ の 生 理 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 の 有 効 量 を 、 該 ジ ケ ト ピ ペ
ラ ジ ン ま た は そ の 塩 を 必 要 と す る 動 物 に 投 与 す る 工 程 を 含 む 、 Ｔ 細 胞 の 活 性 化 を 抑 制 す る
方 法 で あ っ て 、
こ こ で ：
Ｒ １ お よ び Ｒ ２ は 同 一 で あ っ て も 異 な っ て も よ く 、 Ｒ １ お よ び Ｒ ２ の 々 は 、
　 　 （ ａ ） ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で あ っ て 、 該 ア ミ ノ 酸 が グ リ シ ン 、 ア ラ ニ ン 、 バ リ ン 、 ノ ル バ
リ ン 、 α ア ミ ノ イ ソ 酪 酸 、 ２ ， ４ － ジ ア ミ ノ 酪 酸 、 ２ ， ３ － ジ ア ミ ノ 酪 酸 、 ロ イ シ ン 、 イ
ソ ロ イ シ ン 、 ノ ル ロ イ シ ン 、 セ リ ン 、 ホ モ セ リ ン 、 ス レ オ ニ ン 、 ア ス パ ラ ギ ン 酸 、 ア ス パ
ラ ギ ン 、 グ ル タ ミ ン 酸 、 グ ル タ ミ ン 、 リ ジ ン 、 ヒ ド ロ キ シ リ ジ ン 、 ヒ ス チ ジ ン 、 ア ル ギ ニ
ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 シ ト ル リ ン 、 フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 ｐ ア ミ ノ フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 チ ロ
シ ン 、 ト リ プ ト フ ァ ン 、 チ ロ キ シ ン 、 シ ス テ イ ン 、 ホ モ シ ス テ イ ン 、 メ チ オ ニ ン 、 ペ ニ シ
ラ ミ ン 、 ま た は オ ル ニ チ ン で あ る が 、 ア ス パ ラ ギ ン ま た は で あ る
場 合 は 、 Ｒ ２ は リ ジ ン ま た は オ ル ニ チ ン の 側 鎖 で は あ り 得 ず 、 Ｒ １ が リ ジ ン ま た は オ ル ニ
チ ン の 側 鎖 の 場 合 は 、 Ｒ ２ は ア ス パ ラ ギ ン で は あ り 得 な い 、 ア ミ
ノ 酸 の 側 鎖 で あ る か ；
　 　 （ ｂ ） Ｒ １ は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － も し く は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） － Ｃ Ｈ ２

－ で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ て プ ロ リ ン も し く は ヒ ド ロ キ シ プ ロ リ ン を 形
成 す る か 、 Ｒ ２ は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － も し く は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） － Ｃ Ｈ ２

－ で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ て プ ロ リ ン も し く は ヒ ド ロ キ シ プ ロ リ ン を 形
成 す る か 、 ま た は 、 Ｒ １ お よ び Ｒ ２ の 両 方 が そ れ ぞ れ 独 立 し て － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２

－ も し く は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） － Ｃ Ｈ ２ － で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ
て プ ロ リ ン も し く は ヒ ド ロ キ シ プ ロ リ ン を 形 成 す る か ； あ る い は
　 　 （ ｃ ） ア ミ ノ 酸 側 鎖 で あ っ て 、 こ こ で 、 該 ア ミ ノ 酸 は 上 記 （ ａ ） に 記 載 の ア
ミ ノ 酸 の １ つ 該 誘 導 体 化 さ れ た 側 鎖 は 、 以 下 ：
　 　 　 　 （ ｉ ） － Ｎ Ｈ Ｒ ３ 基 ま た は － Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｎ Ｈ ２ 基 で あ っ
て 、 Ｒ ３ の 各 々 は 独 立 し て 、 置 換 さ れ た ま た は 非 置 換 の ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 ま た は ヘ
テ ロ ア リ ー ル で あ っ て も よ い 、 － Ｎ Ｈ Ｒ ３ 基 ま た は － Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ た －
Ｎ Ｈ ２ 基 、
　 　 　 　 （ ｉ ｉ ） － Ｏ Ｐ Ｏ ３ Ｈ ２ 基 ま た は － Ｏ Ｒ ３ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｏ Ｈ 基 で あ っ て
、 こ こ で 、 Ｒ ３ の 各 々 は 独 立 し て 、 置 換 さ れ た ま た は 非 置 換 の ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 ま た は ヘ テ
ロ ア リ ー ル で あ っ て も よ い 、 － Ｏ Ｐ Ｏ ３ Ｈ ２ 基 ま た は － Ｏ Ｒ ３ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｏ Ｈ
基
　 　 　 　 （ ｉ ｉ ｉ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ３ 基 に 置 き 換 え ら れ た で あ っ て 、 こ こ で 、 Ｒ
３ の 各 々 は 独 立 し て 、 置 換 さ れ た ま た は 非 置 換 の ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ シ ク
ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 ま た は ヘ テ ロ ア リ ー ル で
あ っ て も よ い 、 に 置 き 換 え ら れ た － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ 基 、
　 　 　 　 （ ｉ ｖ ） た － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ 基 で あ っ て 、 Ｒ ４ の
各 々 は 独 立 し て 、 Ｈ あ る い は 置 換 さ れ た ま た は 非 置 換 の ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 ヘ テ



方 法 。
【 請 求 項 ６ 】
　 Ｒ １ が グ ル タ ミ ン 酸 の 側 鎖 ま た は

グ ル タ ミ ン 酸 の 側 鎖 の 誘 導 体 で あ り 、 こ こ で 、 － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ 基 は － Ｃ Ｏ
Ｏ Ｒ ３ 基 ま た は － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ４ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ 、 請 求 項 １
に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ７ 】
　 Ｒ １ が ア ス パ ラ ギ ン 酸 ま た は ア ス パ ラ ギ ン 酸 の 側 鎖 で あ り 、

Ｒ ２ は
ア ラ ニ ン の 側 鎖 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ８ 】
　 Ｒ １ が ア ス パ ラ ギ ン 酸 ま た は 酸 の 側 鎖 で あ り 、

Ｒ ２ は
チ ロ シ ン の 側 鎖 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ９ 】
　 Ｒ １

Ｒ ２

で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ０ 】
　 Ｒ １

Ｒ ２

方 法 。
【 請 求 項 １ １ 】
　 Ｒ １ の 側 鎖 で あ り 、 Ｒ ２ の 側 鎖 で あ る
、 請 求 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ２ 】
　 Ｒ １ 、 Ｒ ２ の 側 鎖 で あ る
、 請 求 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ３ 】
　 Ｒ １ Ｒ ２ で あ る 、 請 求 項

に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ４ 】
　

Ｒ １ Ｒ ２

の 側 鎖

(5) JP 2007-500747 A5 2007.6.28

ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 ま た は ヘ テ ロ ア リ
ー ル で あ っ て も よ い 、 － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ４ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ 基 、
　 　 　 　 （ ｖ ） － Ｓ － Ｓ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ （ Ｎ Ｈ ２ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ ま た は － Ｓ － Ｓ － Ｃ Ｈ ２ －
Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ （ Ｎ Ｈ ２ ） － Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ に 置 き 換 え ら れ た － Ｓ Ｈ 基 、
　 　 　 　 （ ｖ ｉ ） － Ｃ Ｈ （ Ｎ Ｈ ２ ） － ま た は － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） － 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｃ Ｈ

２ － 基 、
　 　 　 　 （ ｖ ｉ ｉ ） － Ｃ Ｈ ２ － Ｎ Ｈ ２ ま た は － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ Ｈ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｃ Ｈ ３

基 、
お よ び ／ ま た は
　 　 　 　 （ ｖ ｉ ｉ ｉ ） ハ ロ ゲ ン に 置 き 換 え ら れ た 炭 素 原 子 に 結 合 し て い る Ｈ
を 有 す る 、

、 Ｒ ２ ま た は そ の 両 方 、 ア ス パ ラ ギ ン 酸 の 側 鎖 、 ア ス
パ ラ ギ ン 酸 も し く は

た か ら ５ の い ず れ か １ 項

の 側 鎖 の 誘 導 体 こ こ で 、 －
Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ 基 は － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ３ 基 ま た は － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ４ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ て お り 、

６

の 側 鎖 ア ス パ ラ ギ ン の 誘 導 体 こ こ で 、 －
Ｃ Ｏ Ｏ Ｈ 基 は － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ３ 基 ま た は － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ４ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ て お り 、

６

が グ ル タ ミ ン 酸 の 側 鎖 ま た は グ ル タ ミ ン 酸 の 側 鎖 の 誘 導 体 で あ り 、 こ こ で 、 － Ｃ Ｏ
Ｏ Ｈ 基 は － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ３ 基 ま た は － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ４ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ て お り 、 は ア ラ
ニ ン の 側 鎖 ６

が グ ル タ ミ ン 酸 の 側 鎖 ま た は グ ル タ ミ ン 酸 の 側 鎖 の 誘 導 体 で あ り 、 こ こ で 、 － Ｃ Ｏ
Ｏ Ｈ 基 は － Ｃ Ｏ Ｏ Ｒ ３ 基 ま た は － Ｃ Ｏ Ｎ （ Ｒ ４ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ て お り 、 が チ ロ
シ ン の 側 鎖 で あ る 、 請 求 項 ６ に 記 載 の

が ア ス パ ラ ギ ン 酸 ま た は グ ル タ ミ ン 酸 が ア ラ ニ ン
６

が ア ス パ ラ ギ ン 酸 ま た は グ ル タ ミ ン 酸 の 側 鎖 で あ り が チ ロ シ ン
６

お よ び の 両 方 が 疎 水 性 側 鎖 ま た は 疎 水 性 側 鎖 の 誘 導 体 １ か ら ５
の い ず れ か １ 項

請 求 項 １ ３ に 記 載 の 方 法 で あ っ て 、 こ こ で ：
　 　 （ ａ ） お よ び は 同 一 で あ っ て も 異 な っ て も よ く 、 Ｒ １ お よ び Ｒ ２ の 々 は 、 グ
リ シ ン 、 ア ラ ニ ン 、 バ リ ン 、 ノ ル バ リ ン 、 α － ア ミ ノ イ ソ 酪 酸 、 ロ イ シ ン 、 イ ソ ロ イ シ ン
、 ノ ル ロ イ シ ン ま た は フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン で あ る か ；
　 　 （ ｂ ） Ｒ １ は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ
て プ ロ リ ン を 形 成 し 、 Ｒ ２ は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と
一 緒 に な っ て プ ロ リ ン を 形 成 す る か ； あ る い は



の 側 鎖 で あ
る

、
方 法 。
【 請 求 項 １ ５ 】
　 Ｒ １ の 側 鎖 で あ り 、 Ｒ ２ の 側 鎖 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 方 法
。
【 請 求 項 １ ６ 】
　

で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ７ 】
　

で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ８ 】
　

で あ る 、 請 求 項 １ に 記
載 の 方 法 。
【 請 求 項 １ ９ 】
　 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の
方 法 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
　 方 法 。
【 請 求 項 ２ １ 】

【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

ア ス パ ラ ギ ン グ ル タ ミ ン の 側 鎖
ア ス

パ ラ ギ ン グ ル タ ミ ン の 側 鎖
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　 　 （ ｃ ） Ｒ １ は 、 グ リ シ ン 、 ア ラ ニ ン 、 バ リ ン 、 ノ ル バ リ ン 、 α － ア ミ ノ イ ソ 酪 酸 、 ロ
イ シ ン 、 イ ソ ロ イ シ ン 、 ノ ル ロ イ シ ン ま た は フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン り 、 Ｒ ２ は － Ｃ
Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ て プ ロ リ ン を 形 成 す

は グ リ シ ン は ロ イ シ ン １ ４

Ｒ １ は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ て プ ロ リ
ン を 形 成 し 、 Ｒ ２ は フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン の 側 鎖 １ ４

Ｒ １ は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ て プ ロ リ
ン を 形 成 し 、 Ｒ ２ は ア ラ ニ ン の 側 鎖 １ ４

Ｒ １ 、 Ｒ ２ ま た は そ の 両 方 が 、 メ チ オ ニ ン の 側 鎖 、 ア ル ギ ニ ン の 側 鎖 、 ま た は メ チ オ ニ
ン の 側 鎖 も し く は ア ル ギ ニ ン の 側 鎖 の 誘 導 体 か ら ５ の い ず れ か １ 項

Ｒ １ が メ チ オ ニ ン の 側 鎖 で あ り 、 Ｒ ２ が ア ル ギ ニ ン の 側 鎖 １ ８

上 記 動 物 が ヒ ト で あ る 、 請 求 項 １ か ら １ ９ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の

　 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 担 体 、 お よ び 、 以 下 の 式 ：

を 有 す る ジ ケ ト ピ ペ ラ ジ ン ま た は そ の 生 理 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 を 含 む 薬 学 的 組 成 物 で あ っ
て 、
こ こ で ：
Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ は 同 一 で あ っ て も 異 な っ て も よ く 、 Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ の 々 は 、
　 　 （ ａ ） ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で あ っ て 、 該 ア ミ ノ 酸 が グ リ シ ン 、 ア ラ ニ ン 、 バ リ ン 、 ノ ル バ
リ ン 、 α ア ミ ノ イ ソ 酪 酸 、 ２ ， ４ － ジ ア ミ ノ 酪 酸 、 ２ ， ３ － ジ ア ミ ノ 酪 酸 、 ロ イ シ ン 、 イ
ソ ロ イ シ ン 、 ノ ル ロ イ シ ン 、 セ リ ン 、 ホ モ セ リ ン 、 ス レ オ ニ ン 、 リ ジ ン 、 ヒ ド ロ キ シ リ ジ
ン 、 ヒ ス チ ジ ン 、 ア ル ギ ニ ン 、 ホ モ ア ル ギ ニ ン 、 シ ト ル リ ン 、 フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 ｐ ア ミ
ノ フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン 、 チ ロ シ ン 、 ト リ プ ト フ ァ ン 、 チ ロ キ シ ン 、 ま た は オ ル ニ チ ン で あ る
が 、 Ｒ ５ が ま た は で あ る 場 合 は 、 Ｒ ６ は リ ジ ン ま た は オ ル
ニ チ ン の 側 鎖 で は あ り 得 ず 、 Ｒ ５ が リ ジ ン ま た は オ ル ニ チ ン の 側 鎖 の 場 合 は 、 Ｒ ６ は

ま た は で は あ り 得 な い 、 ア ミ ノ 酸 の 側 鎖 で あ る か ；
　 　 （ ｂ ） Ｒ ５ は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － も し く は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） － Ｃ Ｈ ２

－ で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ て プ ロ リ ン も し く は ヒ ド ロ キ シ プ ロ リ ン を 形
成 す る か 、 Ｒ ６ は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － も し く は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） － Ｃ Ｈ ２



【 請 求 項 ２ ２ 】
　 両 方 が 側 鎖 ま た は 側 鎖 の 誘 導 体 で あ 、 請 求 項 ２ １ に 記
載 の 。
【 請 求 項 ２ ３ 】
　

ア ラ ニ ン の 側 鎖 で あ る

。
【 請 求 項 ２ ４ 】
　 の 側 鎖 で あ り 、 の 側 鎖 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の

。
【 請 求 項 ２ ５ 】
　

の 側 鎖 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
　

ア ラ ニ ン の 側 鎖 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
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－ で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ て プ ロ リ ン も し く は ヒ ド ロ キ シ プ ロ リ ン を 形
成 す る か 、 ま た は 、 Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ の 両 方 が そ れ ぞ れ 独 立 し て － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２

－ も し く は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） － Ｃ Ｈ ２ － で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ
て プ ロ リ ン も し く は ヒ ド ロ キ シ プ ロ リ ン を 形 成 す る か ； あ る い は
　 　 （ ｃ ） ア ミ ノ 酸 側 鎖 の 誘 導 体 で あ っ て 、 こ こ で 、 該 ア ミ ノ 酸 は 上 記 （ ａ ） に 記 載 の ア
ミ ノ 酸 の １ つ で あ り 、 該 誘 導 体 化 さ れ た 側 鎖 は 、 以 下 ：
　 　 　 　 （ ｉ ） － Ｎ Ｈ Ｒ ３ 基 ま た は － Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｎ Ｈ ２ 基 で あ っ
て 、 こ こ で 、 Ｒ ３ の 各 々 は 独 立 し て 、 置 換 さ れ た ま た は 非 置 換 の ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ
ル 、 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 ま た は ヘ
テ ロ ア リ ー ル で あ っ て も よ い 、 － Ｎ Ｈ Ｒ ３ 基 ま た は － Ｎ （ Ｒ ３ ） ２ 基 に 置 き 換 え ら れ た －
Ｎ Ｈ ２ 基 、
　 　 　 　 （ ｉ ｉ ） － Ｏ Ｐ Ｏ ３ Ｈ ２ 基 ま た は － Ｏ Ｒ ３ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｏ Ｈ 基 で あ っ て
、 こ こ で 、 Ｒ ３ の 各 々 は 独 立 し て 、 置 換 さ れ た ま た は 非 置 換 の ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル
、 ヘ テ ロ シ ク ロ ア ル キ ル 、 ア リ ー ル 、 ア ル キ ル ア リ ー ル 、 ア リ ー ル ア ル キ ル 、 ま た は ヘ テ
ロ ア リ ー ル で あ っ て も よ い 、 － Ｏ Ｐ Ｏ ３ Ｈ ２ 基 ま た は － Ｏ Ｒ ３ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｏ Ｈ
基 、
　 　 　 　 （ ｉ ｉ ｉ ） － Ｃ Ｈ （ Ｎ Ｈ ２ ） － ま た は － Ｃ Ｈ （ Ｏ Ｈ ） － 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｃ
Ｈ ２ － 基 、
　 　 　 　 （ ｉ ｖ ） － Ｃ Ｈ ２ － Ｎ Ｈ ２ ま た は － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ Ｈ 基 に 置 き 換 え ら れ た － Ｃ Ｈ ３ 基
、
お よ び ／ ま た は
　 　 　 　 （ ｖ ） ハ ロ ゲ ン に 置 き 換 え ら れ た 炭 素 原 子 に 結 合 し て い る Ｈ
を 有 す る 、
薬 学 的 組 成 物 。

Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ の 疎 水 性 疎 水 性 る
薬 学 的 組 成 物

請 求 項 ２ ２ に 記 載 の 薬 学 的 組 成 物 で あ っ て 、 こ こ で ：
　 　 （ ａ ） Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ は 同 一 で あ っ て も 異 な っ て も よ く 、 Ｒ ５ お よ び Ｒ ６ の 々 は 、 グ
リ シ ン 、 ア ラ ニ ン 、 バ リ ン 、 ノ ル バ リ ン 、 α － ア ミ ノ イ ソ 酪 酸 、 ロ イ シ ン 、 イ ソ ロ イ シ ン
、 ノ ル ロ イ シ ン ま た は フ ェ ニ ル か ；
　 　 （ ｂ ） Ｒ ５ は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ
て プ ロ リ ン を 形 成 し 、 Ｒ ６ は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と
一 緒 に な っ て プ ロ リ ン を 形 成 す る か ； あ る い は
　 　 （ ｃ ） Ｒ ５ は 、 グ リ シ ン 、 ア ラ ニ ン 、 バ リ ン 、 ノ ル バ リ ン 、 α － ア ミ ノ イ ソ 酪 酸 、 ロ
イ シ ン 、 イ ソ ロ イ シ ン 、 ノ ル ロ イ シ ン ま た は フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン の 側 鎖 で あ り 、 Ｒ ６ は － Ｃ
Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ て プ ロ リ ン を 形 成 す る
、
組 成 物

Ｒ ５ は グ リ シ ン Ｒ ６ は ロ イ シ ン ２ ３ 薬 学
的 組 成 物

Ｒ ５ は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ て プ ロ リ
ン を 形 成 し 、 Ｒ ６ は フ ェ ニ ル ア ラ ニ ン ２ ３ 薬 学 的 組 成 物

Ｒ ５ は － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － Ｃ Ｈ ２ － で あ り 、 か つ 隣 接 す る 環 窒 素 と 一 緒 に な っ て プ ロ リ
ン を 形 成 し 、 Ｒ ６ は ２ ３ 薬 学 的 組 成 物



　 ま た は の 側 鎖 、 の 側 鎖
で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 。

【 請 求 項 ２ ８ 】
　 側 鎖 側 鎖 で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の

。
【 請 求 項 ２ ９ 】
　

、 方 法 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
　

方 法 。
【 請 求 項 ３ １ 】
　 で あ る 、 請 求 項
２ ９ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
　 、 請 求 項 ２ ９ か ら の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 方 法
。
【 請 求 項 ３ ３ 】
　

で あ る 、 請 求 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
　

方 法 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
　 上 記 る 、 請 求 項 ３ ４ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
　

ジ ケ ト ピ ペ ラ ジ ン を

す る 、 方 法 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
　

。
【 請 求 項 ３ ８ 】
　 で あ る 、 請 求 項

３ ７ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ３ ９ 】
　 請 求 項 ３ ８

。
【 請 求 項 ４ ０ 】
　

薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ １ 】
　 で あ る 、 請 求 項
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Ｒ ５ 、 Ｒ ６ 、 そ の 両 方 が 、 メ チ オ ニ ン ア ル ギ ニ ン ま た は メ チ オ ニ
ン の 側 鎖 も し く は ア ル ギ ニ ン の 側 鎖 の 誘 導 体 ２ １ 薬 学 的 組 成 物

Ｒ ５ が メ チ オ ニ ン の で あ り 、 Ｒ ６ が ア ル ギ ニ ン の ２ ７
薬 学 的 組 成 物

有 効 量 の 薬 学 的 組 成 物 を 、 該 薬 学 的 組 成 物 を 必 要 と す る 動 物 に 投 与 す る 工 程 を 包 含 す る
Ｔ 細 胞 媒 介 性 疾 患 を 処 置 す る 方 法 で あ っ て 、 該 薬 学 的 組 成 物 は 、 該 動 物 に お い て 正 常 に 見
出 さ れ る タ ン パ ク 質 ま た は ペ プ チ ド を 含 み 、 該 薬 学 的 組 成 物 が 該 タ ン パ ク 質 ま た は ペ プ チ
ド か ら 誘 導 さ れ る 少 な く と も １ つ の ジ ケ ト ピ ペ ラ ジ ン を ま た 含 む よ う に 該 タ ン パ ク 質 ま た
は ペ プ チ ド が 処 置 さ れ る

有 効 量 の 薬 学 的 組 成 物 を 、 該 薬 学 的 組 成 物 を 必 要 と す る 動 物 に 投 与 す る 工 程 を 包 含 す る
Ｔ 細 胞 の 活 性 化 を 抑 制 す る 方 法 で あ っ て 、 該 薬 学 的 組 成 物 は 、 該 動 物 に お い て 正 常 に 見 出
さ れ る タ ン パ ク 質 ま た は ペ プ チ ド を 含 み 、 該 薬 学 的 組 成 物 が 該 タ ン パ ク 質 ま た は ペ プ チ ド
か ら 誘 導 さ れ る 少 な く と も １ つ の ジ ケ ト ピ ペ ラ ジ ン を ま た 含 む よ う に 該 タ ン パ ク 質 ま た は
ペ プ チ ド が 処 置 さ れ る 、

上 記 タ ン パ ク 質 が ア ル ブ ミ ン 、 免 疫 グ ロ ブ リ ン ま た は エ リ ス ロ ポ エ チ ン
ま た は ３ ０

上 記 薬 学 的 組 成 物 が 経 口 投 与 さ れ る ３ １

上 記 動 物 が ヒ ト で あ り 、 上 記 タ ン パ ク 質 ま た は ペ プ チ ド が ヒ ト タ ン パ ク 質 ま た は ヒ ト ペ
プ チ ド ２ ９ か ら ３ ２ の い ず れ か １ 項

ジ ケ ト ピ ペ ラ ジ ン の 形 成 を 効 率 的 に 生 じ さ せ る 条 件 下 で タ ン パ ク 質 ま た は ペ プ チ ド の 溶
液 を 加 熱 す る 工 程 を 含 む 、 ジ ケ ト ピ ペ ラ ジ ン を 合 成 す る

溶 液 が ６ ０ ℃ で ４ 日 間 加 熱 さ れ

タ ン パ ク 質 ま た は ペ プ チ ド の 溶 液 を 酵 素 に 接 触 さ せ る 工 程 を 含 む 、 ジ ケ ト ピ ペ ラ ジ ン を
合 成 す る 方 法 で あ っ て 、 該 酵 素 は 、 効 率 的 に 生 成 さ せ る 条 件 下 で 該 タ
ン パ ク 質 ま た は ペ プ チ ド の Ｎ 末 端 の ２ つ の ア ミ ノ 酸 ま た は Ｃ 末 端 の ２ つ の ア ミ ノ 酸 を 切 断

上 記 酵 素 が ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ ま た は カ ル ボ キ シ ペ プ チ ダ ー ゼ で あ る 、 請 求 項 ３
６ に 記 載 の 方 法

上 記 タ ン パ ク 質 が ア ル ブ ミ ン 、 免 疫 グ ロ ブ リ ン ま た は エ リ ス ロ ポ エ チ ン
３ ４ か ら の い ず れ か １ 項 方 法

ジ ケ ト ピ ペ ラ ジ ン が 上 記 溶 液 か ら 精 製 さ れ る 、 ３ ４ か ら の い ず れ か １ 項 に 記
載 の 方 法

タ ン パ ク 質 ま た は ペ プ チ ド の 改 善 さ れ た 薬 学 的 組 成 物 で あ っ て 、 該 改 善 が 該 組 成 物 に お
け る ジ ケ ト ピ ペ ラ ジ ン の 減 量 を 含 む 、

上 記 タ ン パ ク 質 が ア ル ブ ミ ン 、 免 疫 グ ロ ブ リ ン ま た は エ リ ス ロ ポ エ チ ン



に 記 載 の 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ ２ 】
　 薬 学 的 組 成 物

。
【 請 求 項 ４ ３ 】
　 で あ る 、 請 求 項

に 記 載 の 薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ ４ 】
　 薬 学 的 組 成 物

。
【 請 求 項 ４ ５ 】
　 ジ ケ ト ピ ペ ラ ジ ン を さ れ る 、

方 法 。
【 請 求 項 ４ ６ 】
　 上 記 る 、 請 求 項 ４ ５ に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ４ ７ 】
　 上 記 タ ン パ ク 質

る 、 請 求 項 に 記 載
の 方 法 。
【 請 求 項 ４ ８ 】
　 上 記 で あ る 、 請 求 項

に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ４ ９ 】
　 上 記 る 、 請 求 項

か ら ４ ８ の い ず れ か １ 項 に 記 載 の 方 法 。
【 請 求 項 ５ ０ 】
　 タ ン パ ク 質 ま た は ペ プ チ ド

。
【 請 求 項 ５ １ 】
　 タ ン パ ク 質

薬 学 的 組 成 物 。
【 請 求 項 ５ ２ 】
　 請 求 項 ５ １ に 記 載 の 組 成 物 。

(9) JP 2007-500747 A5 2007.6.28

４ ０

タ ン パ ク 質 ま た は ペ プ チ ド の 改 善 さ れ た を 生 成 す る 方 法 で あ っ て 、 該 組 成
物 中 に 存 在 す る 少 な く と も い く つ か の ジ ケ ト ピ ペ ラ ジ ン を 該 組 成 物 か ら 取 り 除 く 工 程 を 含
む 、 方 法

上 記 タ ン パ ク 質 が ア ル ブ ミ ン 、 免 疫 グ ロ ブ リ ン ま た は エ リ ス ロ ポ エ チ ン
４ ２

タ ン パ ク 質 ま た は ペ プ チ ド の 改 善 さ れ た を 生 成 す る 方 法 で あ り 、 ジ ケ ト ピ
ペ ラ ジ ン の 量 が 増 加 す る よ う に 該 タ ン パ ク 質 ま た は ペ プ チ ド の 溶 液 を 処 置 す る 工 程 を 含 む
、 改 善 さ れ た 薬 学 的 組 成 物 を 生 成 す る 方 法

上 記 溶 液 が 形 成 す る の に 有 効 な 状 況 下 で 加 熱 請 求 項 ４ ４ に
記 載 の

溶 液 が ６ ０ ℃ で ４ 日 間 加 熱 さ れ

溶 液 が 、 ジ ケ ト ピ ペ ラ ジ ン を 生 成 す る の に 有 効 な 状 況 下 で ま た は ペ プ チ
ド の ２ Ｎ 末 端 ま た は ２ Ｃ 末 端 ア ミ ノ 酸 を 開 裂 す る 酵 素 と 接 触 し て い ４ ４

酵 素 が ジ ペ プ チ ジ ル ペ プ チ ダ ー ゼ ま た は カ ル ボ キ シ ペ プ チ ダ ー ゼ ４
７

タ ン パ ク 質 が ア ル ブ ミ ン 、 免 疫 グ ロ ブ リ ン ま た は エ リ ス ロ ポ エ チ ン で あ
４ ４

の 薬 学 的 組 成 物 で あ っ て 、 該 改 善 が 該 組 成 物 に お け る ジ ケ ト
ピ ペ ラ ジ ン の 増 量 を 含 む 、 薬 学 的 組 成 物

上 記 が ア ル ブ ミ ン 、 免 疫 グ ロ ブ リ ン ま た は エ リ ス ロ ポ エ チ ン で あ る 、 請 求 項
５ ０ に 記 載 の

経 口 投 与 に 好 適 な 、 ５ ０ ま た は
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