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(36) JP 2012-518176 A 2012.8.9

e 4 . &rl7ak
LR—4—ID BiE OLES
1 D19112/D19057 | Fer—Lys(Fer)-Lys(Fer)-L150—-Lys(Flu) 2
2 D19185/D20068 | Fer—Lys(Fer)-Lys(Fer)-Lys(Fer)-L150-Lys(Flu) 2
/D20171/D2016
6/D21025/
D21030/D21032
/D21045
3 D20086 Fer—Lys(Fer)-Lys(Fer)-L30-Lys(Flu) 2
4 D20118 Fer—Lys(Fer)-Lys(Fer)-L60-Lys(Flu) 2
5 D20120 Fer—Lys(Fer)-Lys(Fer)-Glu—-L30-Lys(Flu) 2
6 D19048/D21053 | Fer—Lys(Fer)L150-Lys(1J 5 =>) 2
7 D19059 Fer-Lys(Fer)-Lys(Fer)-L150-Lys(DNP) 2
8 D18146 ACin—(Lys(ACin)L30)s—~(L90-Lys(Flu)), 2
9 | D18044 Ac—(Tyr—L30);—(L90—Lys(FIu)), i
10 | D21008 (D18074),,-Dex70-(D18118),,, 8
11 | D18074/D17120 | Fer(Lys(Fer)-L30);—Lys(NH,) 3
/D17137/D1811
4 (FPREE)
12 D21020 Caf-Lys(Caf)-Lys(Caf)-L150-Lys(Flu) 2
13 0328-018/ Sin—Lys(Sin)-Lys(Sin)-L150-Lys(Flu) 2
D21047/D21067
14 | D17093 thRf{X | Fer(PNA-Fer)5L30-Lys(NH2) 3
15 D17127/D18118 | NH2—-Cys(SH)-L90Lys(Flu)-L90-Lys(Flu)-L90-Lys | 1
& (Flu)
16 | D17128 (D17093),5~Dex70~(D17127),, 8
17 | D17130 (D17120) ;5,-Dex70-(D17127) 54 8
18 D17132 a2 kB8 | Dex70~(D17127),, 7
—JL
19 D17126/D17165 | B 75-L90-Lys(Flu)-L90-Lys(Flu)-L90-Lys(Flu) 1
th A
20 D17134/D17135 | Fer(Lys(Fer)-L30)5-Lys—( 8 75)—(L90-Lys(Flu))3 | 6
/D17136
21 | D17138 Fer(Lys(Fer)-L90).-Lys(NH,) 3
22 D17139 Fer-Lys(Fer)L30—(Lys(Fer))2-L30(Lys(Fer))2L30- | 3
Lys(NH2)
23 D17140 Fer—Lys(Fer)L60—(Lys(Fer))2—-L60(Lys(Fer))2L30- | 3
Lys(NH2)
25 D17148/D17150 | Fer-Lys(Fer)-(L30-Lys(Fer)-Lys(Fer))2-L30-Lys— | 6
/D17151 (B 73)-(L90-Lys(Flu))3
24 D17152 Fer—L30-Lys(L30Fer)-(L30Lys(L30Fer))4-L30-Ly | 5
s(NH2)
26 D17156 Fer—L.30-Lys(L30Fer)-(L30Lys(L30Fer))4-L30-Ly | 6
s( B 77)-(L90—-Lys(Flu))3
27 D17157 Fer—L150-Lys(Flu) 2
28 D17158 Fer-L.30-Lys(Flu) 2
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(37) JP 2012-518176 A 2012.8.9

29 D17161a>k0O Flu—L150-Lys(Flu) 1
—JL
30 | D171623>FO | Dex270~D17127)s, 7
— )L
31 D17104hE{X Fer—(Lys(Fer)-Gly)4-Lys(Fer)-L30-Lys(NH2) 3
32 D17188 Fer—(Lys(Fer)-Gly)4—Lys(Fer)-L30-Lys(B 7 6
F)-(L90-Lys(Flu))3
33 D171920a[El{K 7-OH-Cou—(Lys(7-OH-Cou)-L30)5-Lys(NH2) 3
34 D18003 7-OH-Cou—(Lys(7-OH-Cou)-L30)5-Lys(B 7 6
5)—-(L90-Lys(Flu))3
35 D18007ax/+O Ac—(PNA-D)5-1120-Lys(Flu)-L90-Lys(Flu)-L90- 1
— ) Lys(Flu)
36 D18008a/+O Ac—(PNA-G)5-L120-Lys(Flu)-L90-Lys(Flu)-L90- | 1
-l Lys(Flu)
37 D18009a-kA Ac—(PNA-Gs)5-L120-Lys(Flu)-L90-Lys(Flu)-L90 | 1
—)L -Lys(Flu)
38 D18010a kO Ac—(PNA-P)5-L120-Lys(Flu)-L90-Lys(Flu)-L90- | 1
— ) Lys(Flu)
39 Di18ot11a kO Ac—(PNA-A)5-L120-Lys(Flu)-L90-Lys(Flu)-L90- | 1
—J)L Lys(Flu)
40 D18012a> k0O Ac—(PNA-C)5-L120-Lys(Flu)-L90-Lys(Flu)-L90- | 1
—JL Lys(Flu)
41 D18013a kO Ac—(PNA-T)5-L120-Lys(Flu)-L90-Lys(Flu)-L90- 1
—JL Lys(Flu)
42 D18014a k0O Ac—(PNA-Us)5-L120-Lys(Flu)-L90-Lys(Flu)-L90- | 1
—JL Lys(Flu)
43 D18015/D18126 | Fer—(Lys(Fer)-L30)5-(L90-Lys(Flu))3 2
/D19130
44 D18019/D18029 | Fer—(Lys(Fer)-L30)5-L270-Lys(NH2) 3
R A
45 | D18031 (D18019),-Dex70—~(D17127),,5 8
46 D18049 Ac—(Tyr)6-L30—-(L90Lys(Flu))3 1
47 | D171302%B#10 | (D18074),,,~Dex70~(D17127),,, 8
D18077
48 | D17130&F LD | (D18074),,,~Dex70-(D17127),, 8
D18079
49 D18080/19028 Fer—(Lys(Fer)-L30)5-(L.90-Lys(NH2))3 3
b R4k
50 | D18081 Fer—(Lys(Fer)-L30)5—(L90-Lys(T¥H ALYk 4
-X))3
51 D18084 NH2-Dpr(NH2)—~(L30-Tyr)7 1
52 D18085 NH2-Dpr(NH2)—(L90-Lys(Flu))3 1
53 D18086>b0O Dex70(D18085), ¢ 7
—JL
54 | D180883FO | Dex70—(D17127),, 7
—J)L
55 | D17130&L5FD | (D18074),54,-Dex70—(D17127),, 8
D18090
56 D18096 Fer—(Lys(Fer)-L30)5-(L90-Lys(7-OH-Cou))3 4
57 | D18122 (D18114),,,~Dex70~(D18118),,, 8
58 D18128 NH2-Cys(SH)—(L30-Tyr)5—(L90Lys(Flu))3 1
50 | D18130 Dex70~(D18128),,, 7
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60 D18132 NH2-Cys(SH)—(Tyr)5—(L90Lys(Flu))3 1

61 | D18133 Dex70~(D18132),,, 7

62 D18137 Ac—(Tyr)5-(L90Lys(Flu))3 1

63 D18138 Ac—(Tyr)5-(L90Lys(DNP))3 1

64 D18141/D18155 | Fer—(Lys(Fer)-L30)5—-(L90-Lys(DNP))3 2
/D19032

65 D18157 Fer—(L30-Lys(Fer))5—(L90-Lys(Flu))3 2

66 D19037 Fer—Lys(Fer)-L150—Lys(Flu) 2

67 D19040/D19046 | Fer—Lys(Fer)-L150-Lys(DNP) 2

68 D21028 Sin—Lys(Sin)-Lys(Sin)-Lys(Sin)-L150-Lys(Flu) 2

69 D21048 Sin—Lys(Sin)-Lys(Sin)-L150-Lys(DNP) 2
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= 3
— s YEHRIVR LR—4& — HIFITC-HRP
AZAEDD | re v Tak—F

1 D19150 35 nM | D19185 1 uM D19142 150nM
2 D1817535nM | D19185 1 uM D19142 150nM
3 D1817516 nM | D19185 1 uM D19142 150nM
4 D18175 8 nM D19185 1 uM D19142 150nM
5 D18175 4 nM D19185 1 uM D19142 150nM
6 D18175 2 nM D19185 1 uM D19142 150nM
7 D19150 35nM | D19185 1 uM D18144 150 nM
8 D19150 35 nM | D19185 1 uM D18144 80 nM
9 D19150 35 nM | D19185 1 uM D18144 40 nM
10 D19150 35nM | D19185 1 uM D18144 20 nM
11 D1915035nM | D19185 1 uM D18144 10 nM
12 D19150 35 nM | D17157 1 uM D19142 150nM
13 D19150 35 nM | D17157 2 uM D19142 150nM
14 D19150 35 nM | D17157 4 uM D19142 150nM
15 D19150 35 nM | D19037 1 uM D19142 150nM
16 D19150 35 nM | D19037 2 uM D19142 150nM
17 D19150 35 nM | D19037 4 uM D19142 150nM
18 D19150 35 nM | D19112 1 uM D19142 150nM
19 D19150 35 nM | D19112 2 uM D19142 150nM
20 D1915035nM | D19112 4 uM D19142 150nM
21 D19150 35nM | D19185 1 uM D19142 150nM
22 D19150 35 nM | D19185 2 uM D19142 150nM
23 D19150 35 nM | D19185 4 uM D19142 150nM
24 D19150 35 nM | D18126 1 uM D19142 150nM
25 D19150 35 nM | D18126 2 uM D19142 150nM
26 D19150 35 nM | D18126 4 uM D19142 150nM
27 D19150 35 nM | D18090 14 nM | D19142 150nM
28 D19150 35nM | D18090 42 nM | D19142 150nM
29 | D19150 35 nM | D191851 uM | D19142 150nM
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OoOoo0ooood
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254K | DAB (mM) H,0, (mM) B (&)

1 5.5 147 1

2 5.5 58 1

3 55 15 1

4 55 5.8 1

5 5.5 15 1

6 55 147 3 10
7 5.5 58 3

8 5.5 15 3

9 5.5 5.8 3

10 55 15 3

11 2.8 147 1

12 2.8 58 1

13 2.8 15 1

14 2.8 5.8 1 20
15 2.8 15 1

16 2.8 147 3

17 2.8 58 3

18 2.8 15 3

19 2.8 5.8 3

20 2.8 15 3

21 1.4 147 1 30
22 1.4 58 1

23 1.4 15 1

24 1.4 5.8 1

25 1.4 15 1

26 1.4 147 3

27 14 58 3

28 1.4 15 3

29 1.4 5.8 3 40
30 1.4 15 3
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