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【 手 続 補 正 書 】
【 提 出 日 】 平 成 17年 10月 13日 (2005.10.13)
【 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 】
感 染 症 を 改 善 ま た は 治 療 す る で あ っ て ン タ ー ロ イ キ ン － １ β － 変 換 酵 素
（ Ｉ Ｃ Ｅ ） ／ Ｃ Ｅ Ｄ － ３ フ ァ ミ リ ー の 少 な く と も １ 個 の メ ン バ ー の プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑
制 す る 試 薬 、 。
【 請 求 項 ２ 】
前 記 感 染 症 が 、 ウ イ ル ス で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ３ 】
前 記 イ ン ビ ト ロ で る 、 請 求 項 １ に 記
載 の 。
【 請 求 項 ４ 】
前 記 、 イ ン ビ ボ で 、 請 求 項 １ に 記 載
の 。
【 請 求 項 ５ 】
前 記 試 薬 が 、 非 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の

。
【 請 求 項 ６ 】
前 記 試 薬 が 、 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 １ に 記 載 の
。
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を 含 む 組 成 物

組 成 物

組 成 物 は 、 細 胞 集 団 と 接 触 さ れ る よ う に 処 方 さ れ て い
組 成 物

組 成 物 は 細 胞 集 団 と 接 触 さ れ る よ う に 処 方 さ れ て い る
組 成 物

組 成
物

組 成 物



【 請 求 項 ７ 】
前 記 試 薬 が 、 式 １ の 化 合 物 ま た は そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載
の で あ っ て ：
【 化 １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ｒ １ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換
） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ４ で あ り 、 こ こ で 、 ｍ ＝ １ ～ ４ で あ り 、
そ し て Ｒ ４ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ２ は 、 水 素 原 子 、 ク ロ ロ 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル
、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｐ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ５ で あ り 、 こ こ で 、
ｐ ＝ ０ ～ ４ で あ り 、 そ し て Ｒ ５ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ３ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ａ は 、 天 然 ま た は 非 天 然 の ア ミ ノ 酸 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル 、 ハ ロ メ チ ル 、 Ｃ Ｈ ２ Ｚ Ｒ ６ 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （
ア リ ー ル ） 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 、 ま た は Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｐ Ｏ （ Ｒ ７ ） Ｒ ８ で あ り
、
　 こ こ で 、 Ｚ は 、 酸 素 原 子 ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て
　 Ｒ ７ お よ び Ｒ ８ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル お よ び （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ る ； そ し て
　 Ｘ お よ び Ｙ は 、 独 立 し て 、 水 素 原 子 、 ハ ロ 、 ト リ ハ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 保 護 ア ミ ノ 、 ア
ミ ノ 塩 、 一 置 換 ア ミ ノ 、 二 置 換 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 保 護 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ ン 酸 塩 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 保 護 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 基 の 塩 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 ア
ル キ ル 、 置 換 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル
キ ル 、 置 換 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お
よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、

。
【 請 求 項 ８ 】

(3) JP 2005-506346 A5 2006.1.5

組 成 物

組 成 物



前 記 試 薬 が 、 式 ３ の 化 合 物 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 １ に 記 載
の で あ っ て ：
【 化 ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 ｍ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ａ は 、 Ｒ ２ Ｃ Ｏ － 、 Ｒ ３ － Ｏ － Ｃ Ｏ － ま た は Ｒ ４ Ｓ Ｏ ２ － ；
　 次 式 の 基 ：
【 化 ３ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 さ ら に 、 こ こ で ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ２ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ３ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ７ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
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ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ８ は 、 天 然 お よ び 非 天 然 ア ミ ノ 酸 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ア ミ ノ 酸 側 鎖 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア
リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は ハ ロ メ チ ル ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ Ｘ Ｒ ９ ；
　 こ こ で 、 Ｒ ９ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル
キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て Ｘ は 、 酸 素 原 子
ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｐ Ｏ （ Ｒ １ ０ ） Ｒ １ １ ；
　 こ こ で 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置
換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
る 、

。
【 請 求 項 ９ 】
感 染 症 が 原 因 の 炎 症 を 予 防 ま た は 改 善 す る で あ っ て ン タ ー ロ イ キ ン － １
β － 変 換 酵 素 （ Ｉ Ｃ Ｅ ） ／ Ｃ Ｅ Ｄ － ３ フ ァ ミ リ ー の 少 な く と も １ 個 の メ ン バ ー の プ ロ テ ア
ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 試 薬 、 。
【 請 求 項 １ ０ 】
前 記 、 イ ン ビ ト ロ で

る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 。
【 請 求 項 １ １ 】
前 記 、 イ ン ビ ボ で

る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ２ 】
前 記 試 薬 が 、 非 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の

。
【 請 求 項 １ ３ 】
前 記 試 薬 が 、 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 ９ に 記 載 の
。
【 請 求 項 １ ４ 】
前 記 試 薬 が 、 式 １ の 化 合 物 ま た は そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 ９ に 記 載
の で あ っ て ：
【 化 ４ 】
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こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ｒ １ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換
） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ４ で あ り 、 こ こ で 、 ｍ ＝ １ ～ ４ で あ り 、
そ し て Ｒ ４ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ２ は 、 水 素 原 子 、 ク ロ ロ 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル
、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） Ｐ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ５ で あ り 、 こ こ で 、
ｐ ＝ ０ ～ ４ で あ り 、 そ し て Ｒ ５ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ３ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ａ は 、 天 然 ま た は 非 天 然 の ア ミ ノ 酸 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル 、 ハ ロ メ チ ル 、 Ｃ Ｈ ２ Ｚ Ｒ ６ 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （
ア リ ー ル ） 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 、 ま た は Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｐ Ｏ （ Ｒ ７ ） Ｒ ８ で あ り
、
　 こ こ で 、 Ｚ は 、 酸 素 原 子 ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て
　 Ｒ ７ お よ び Ｒ ８ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル お よ び （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ る ； そ し て
　 Ｘ お よ び Ｙ は 、 独 立 し て 、 水 素 原 子 、 ハ ロ 、 ト リ ハ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 保 護 ア ミ ノ 、 ア
ミ ノ 塩 、 一 置 換 ア ミ ノ 、 二 置 換 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 保 護 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ ン 酸 塩 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 保 護 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 基 の 塩 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 ア
ル キ ル 、 置 換 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル
キ ル 、 置 換 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お
よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、

。
【 請 求 項 １ ５ 】
前 記 試 薬 が 、 式 ３ の 化 合 物 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 ９ に 記 載
の で あ っ て ：
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【 化 ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 ｍ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ａ は 、 Ｒ ２ Ｃ Ｏ － 、 Ｒ ３ － Ｏ － Ｃ Ｏ － ま た は Ｒ ４ Ｓ Ｏ ２ － ；
　 次 式 の 基 ：
【 化 ６ 】
　
　
　
　
　
　

　 さ ら に 、 こ こ で ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ２ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ３ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ７ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ８ は 、 天 然 お よ び 非 天 然 ア ミ ノ 酸 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ア ミ ノ 酸 側 鎖 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア
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リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は ハ ロ メ チ ル ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ Ｘ Ｒ ９ ；
　 こ こ で 、 Ｒ ９ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル
キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て Ｘ は 、 酸 素 原 子
ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｐ Ｏ （ Ｒ １ ０ ） Ｒ １ １ ；
　 こ こ で 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置
換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
る 、

。
【 請 求 項 １ ６ 】
炎 症 を 予 防 ま た は 治 療 す る で あ っ て ン タ ー ロ イ キ ン － １ β － 変 換 酵 素 （
Ｉ Ｃ Ｅ ） ／ Ｃ Ｅ Ｄ － ３ フ ァ ミ リ ー の 少 な く と も １ 個 の メ ン バ ー の プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制
す る 試 薬 、 。
【 請 求 項 １ ７ 】
前 記 炎 症 が 、 慢 性 炎 症 で あ る 、 請 求 項 ２ に 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ８ 】
前 記 炎 症 が 、 急 性 炎 症 で あ る 、 請 求 項 ２ に 記 載 の 。
【 請 求 項 １ ９ 】
前 記 炎 症 が 、 炎 症 性 疾 患 が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ２ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ２ ０ 】
前 記 炎 症 性 疾 患 が 、 敗 血 症 性 シ ョ ッ ク 、 敗 血 症 お よ び 成 人 呼 吸 窮 迫 症 候 群 か ら な る 群 か ら
選 択 さ れ る 、 請 求 項 １ ９ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ２ １ 】
前 記 試 薬 が 、 非 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 １ ６ に 記 載 の

。
【 請 求 項 ２ ２ 】
前 記 試 薬 が 、 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 １ ６ に 記 載 の

。
【 請 求 項 ２ ３ 】
前 記 試 薬 が 、 式 １ の 化 合 物 ま た は そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 １ ６ に 記
載 の で あ っ て ：
【 化 ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

こ こ で ：
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　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ｒ １ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換
） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ４ で あ り 、 こ こ で 、 ｍ ＝ １ ～ ４ で あ り 、
そ し て Ｒ ４ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ２ は 、 水 素 原 子 、 ク ロ ロ 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル
、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｐ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ５ で あ り 、 こ こ で 、
ｐ ＝ ０ ～ ４ で あ り 、 そ し て Ｒ ５ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ３ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ａ は 、 天 然 ま た は 非 天 然 の ア ミ ノ 酸 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル 、 ハ ロ メ チ ル 、 Ｃ Ｈ ２ Ｚ Ｒ ６ 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （
ア リ ー ル ） 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 、 ま た は Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｐ Ｏ （ Ｒ ７ ） Ｒ ８ で あ り
、
　 こ こ で 、 Ｚ は 、 酸 素 原 子 ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て
　 Ｒ ７ お よ び Ｒ ８ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル お よ び （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ る ； そ し て
　 Ｘ お よ び Ｙ は 、 独 立 し て 、 水 素 原 子 、 ハ ロ 、 ト リ ハ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 保 護 ア ミ ノ 、 ア
ミ ノ 塩 、 一 置 換 ア ミ ノ 、 二 置 換 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 保 護 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ ン 酸 塩 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 保 護 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 基 の 塩 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 ア
ル キ ル 、 置 換 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル
キ ル 、 置 換 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お
よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、

。
【 請 求 項 ２ ４ 】
前 記 試 薬 が 、 式 ３ の 化 合 物 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 １ ６ に 記
載 の で あ っ て ：
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【 化 ８ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 ｍ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ａ は 、 Ｒ ２ Ｃ Ｏ － 、 Ｒ ３ － Ｏ － Ｃ Ｏ － ま た は Ｒ ４ Ｓ Ｏ ２ － ；
　 次 式 の 基 ：
【 化 ９ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 さ ら に 、 こ こ で ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ２ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ３ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ７ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ８ は 、 天 然 お よ び 非 天 然 ア ミ ノ 酸 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ア ミ ノ 酸 側 鎖 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
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ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア
リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は ハ ロ メ チ ル ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ Ｘ Ｒ ９ ；
　 こ こ で 、 Ｒ ９ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル
キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て Ｘ は 、 酸 素 原 子
ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｐ Ｏ （ Ｒ １ ０ ） Ｒ １ １ ；
　 こ こ で 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置
換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
る 、

。
【 請 求 項 ２ ５ 】
化 粧 品 、 イ ン タ ー ロ イ キ ン － １ β － 変 換 酵 素 （ Ｉ Ｃ Ｅ ） ／ Ｃ Ｅ Ｄ － ３ フ ァ ミ リ ー の 少 な く
と も １ 個 の メ ン バ ー の プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 試 薬 お よ び 化 粧 品 的 ま た は 皮 膚 科 学 的
に 受 容 可 能 な 担 体 を 含 有 す る 組 成 物 で あ っ て 、 該 化 粧 品 が 原 因 の 哺 乳 動 物 の 皮 膚 の 刺 激 を
予 防 ま た は 改 善 す る よ う に 適 合 さ れ て い る 、 組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ６ 】
前 記 試 薬 が 、 非 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 ２ ５ に 記 載 の 組
成 物 。
【 請 求 項 ２ ７ 】
前 記 試 薬 が 、 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 ２ ５ に 記 載 の 組 成
物 。
【 請 求 項 ２ ８ 】
前 記 試 薬 が 、 式 １ の 化 合 物 ま た は そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ５ に 記
載 の 組 成 物 で あ っ て ：
【 化 １ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ｒ １ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換
） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ４ で あ り 、 こ こ で 、 ｍ ＝ １ ～ ４ で あ り 、
そ し て Ｒ ４ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ２ は 、 水 素 原 子 、 ク ロ ロ 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル
、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
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ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｐ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ５ で あ り 、 こ こ で 、
ｐ ＝ ０ ～ ４ で あ り 、 そ し て Ｒ ５ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ３ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ａ は 、 天 然 ま た は 非 天 然 の ア ミ ノ 酸 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル 、 ハ ロ メ チ ル 、 Ｃ Ｈ ２ Ｚ Ｒ ６ 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （
ア リ ー ル ） 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 、 ま た は Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｐ Ｏ （ Ｒ ７ ） Ｒ ８ で あ り
、
　 こ こ で 、 Ｚ は 、 酸 素 原 子 ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て
　 Ｒ ７ お よ び Ｒ ８ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル お よ び （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ る ； そ し て
　 Ｘ お よ び Ｙ は 、 独 立 し て 、 水 素 原 子 、 ハ ロ 、 ト リ ハ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 保 護 ア ミ ノ 、 ア
ミ ノ 塩 、 一 置 換 ア ミ ノ 、 二 置 換 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 保 護 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ ン 酸 塩 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 保 護 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 基 の 塩 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 ア
ル キ ル 、 置 換 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル
キ ル 、 置 換 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お
よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、
組 成 物 。
【 請 求 項 ２ ９ 】
前 記 試 薬 が 、 式 ３ の 化 合 物 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 ２ ５ に 記
載 の 組 成 物 で あ っ て ：
【 化 １ １ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 ｍ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
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　 Ａ は 、 Ｒ ２ Ｃ Ｏ － 、 Ｒ ３ － Ｏ － Ｃ Ｏ － ま た は Ｒ ４ Ｓ Ｏ ２ － ；
　 次 式 の 基 ：
【 化 １ ２ 】
　
　
　
　
　
　

　 さ ら に 、 こ こ で ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ２ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ３ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ７ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ８ は 、 天 然 お よ び 非 天 然 ア ミ ノ 酸 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ア ミ ノ 酸 側 鎖 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア
リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は ハ ロ メ チ ル ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ Ｘ Ｒ ９ ；
　 こ こ で 、 Ｒ ９ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル
キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て Ｘ は 、 酸 素 原 子
ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｐ Ｏ （ Ｒ １ ０ ） Ｒ １ １ ；
　 こ こ で 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置
換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
る 、
組 成 物 。
【 請 求 項 ３ ０ 】
哺 乳 動 物 の 皮 膚 を 刺 激 物 と 接 触 さ せ る こ と が 原 因 の 炎 症 を 予 防 ま た は 改 善 す る

で あ っ て ン タ ー ロ イ キ ン － １ β － 変 換 酵 素 （ Ｉ Ｃ Ｅ ） ／ Ｃ Ｅ Ｄ － ３ フ ァ ミ リ ー の 少
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た め の 組 成
物 、 イ



な く と も １ 個 の メ ン バ ー の プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 試 薬 、 。
【 請 求 項 ３ １ 】
前 記 刺 激 物 が 、 化 学 刺 激 物 で あ る 、 請 求 項 ３ ０ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ３ ２ 】
前 記 化 学 刺 激 物 が 、 化 粧 品 で あ る 、 請 求 項 ３ ０ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ３ ３ 】
前 記 化 学 刺 激 物 が 、 植 物 に 由 来 す る 、 請 求 項 ３ ０ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ３ ４ 】
前 記 植 物 が 、 ポ イ ズ ン ア イ ビ ー 、 ポ イ ズ ン オ ー ク お よ び ポ イ ズ ン ス マ ッ ク か ら な る 群 か ら
選 択 さ れ る 、 請 求 項 ３ ３ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ３ ５ 】
前 記 刺 激 物 が 、 放 射 線 で あ る 、 請 求 項 ３ ０ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ３ ６ 】
前 記 放 射 線 が 、 紫 外 線 で あ る 、 請 求 項 ３ ５ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ３ ７ 】
前 記 試 薬 が 、 非 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 ３ ０ に 記 載 の

。
【 請 求 項 ３ ８ 】
前 記 試 薬 が 、 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 ３ ０ に 記 載 の

。
【 請 求 項 ３ ９ 】
前 記 試 薬 が 、 式 １ の 化 合 物 ま た は そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 ３ ０ に 記
載 の で あ っ て ：
【 化 １ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ｒ １ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換
） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ４ で あ り 、 こ こ で 、 ｍ ＝ １ ～ ４ で あ り 、
そ し て Ｒ ４ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ２ は 、 水 素 原 子 、 ク ロ ロ 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル
、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｐ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ５ で あ り 、 こ こ で 、
ｐ ＝ ０ ～ ４ で あ り 、 そ し て Ｒ ５ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ３ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
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　 Ａ は 、 天 然 ま た は 非 天 然 の ア ミ ノ 酸 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル 、 ハ ロ メ チ ル 、 Ｃ Ｈ ２ Ｚ Ｒ ６ 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （
ア リ ー ル ） 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 、 ま た は Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｐ Ｏ （ Ｒ ７ ） Ｒ ８ で あ り
、
　 こ こ で 、 Ｚ は 、 酸 素 原 子 ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て
　 Ｒ ７ お よ び Ｒ ８ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル お よ び （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ る ； そ し て
　 Ｘ お よ び Ｙ は 、 独 立 し て 、 水 素 原 子 、 ハ ロ 、 ト リ ハ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 保 護 ア ミ ノ 、 ア
ミ ノ 塩 、 一 置 換 ア ミ ノ 、 二 置 換 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 保 護 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ ン 酸 塩 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 保 護 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 基 の 塩 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 ア
ル キ ル 、 置 換 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル
キ ル 、 置 換 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お
よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、

。
【 請 求 項 ４ ０ 】
前 記 試 薬 が 、 式 ３ の 化 合 物 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 ３ ０ に 記
載 の で あ っ て ：
【 化 １ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 ｍ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ａ は 、 Ｒ ２ Ｃ Ｏ － 、 Ｒ ３ － Ｏ － Ｃ Ｏ － ま た は Ｒ ４ Ｓ Ｏ ２ － ；
　 次 式 の 基 ：
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【 化 １ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 さ ら に 、 こ こ で ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ２ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ３ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ７ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ８ は 、 天 然 お よ び 非 天 然 ア ミ ノ 酸 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ア ミ ノ 酸 側 鎖 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア
リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は ハ ロ メ チ ル ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ Ｘ Ｒ ９ ；
　 こ こ で 、 Ｒ ９ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル
キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て Ｘ は 、 酸 素 原 子
ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｐ Ｏ （ Ｒ １ ０ ） Ｒ １ １ ；
　 こ こ で 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置
換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
る 、

。
【 請 求 項 ４ １ 】
イ ン タ ー ロ イ キ ン － １ β － 変 換 酵 素 （ Ｉ Ｃ Ｅ ） ／ Ｃ Ｅ Ｄ － ３ フ ァ ミ リ ー の 少 な く と も １ 個
の メ ン バ ー の プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 試 薬 を 含 有 す る 組 成 物 で あ っ て 、 皮 膚 刺 激 が 原
因 の 炎 症 を 予 防 ま た は 改 善 す る 際 に 使 用 す る 局 所 投 与 用 に 処 方 さ れ て い る 、 組 成 物 。
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【 請 求 項 ４ ２ 】
前 記 処 方 が 、 ロ ー シ ョ ン 、 ク リ ー ム 、 ゲ ル 、 液 体 、 固 体 ま た は 半 固 体 か ら 選 択 さ れ る 、 請
求 項 ４ １ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ ３ 】
前 記 皮 膚 刺 激 が 、 皮 膚 を 化 学 刺 激 物 と 接 触 さ せ る こ と が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ４ １ に 記 載 の
組 成 物 。
【 請 求 項 ４ ４ 】
前 記 化 学 刺 激 物 が 、 化 粧 品 ま た は 植 物 由 来 因 子 で あ る 、 請 求 項 ４ ３ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ ５ 】
前 記 刺 激 が 、 放 射 線 で あ る 、 請 求 項 ４ １ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ ６ 】
前 記 刺 激 が 、 昆 虫 の 刺 傷 が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ４ １ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ ７ 】
前 記 刺 激 が 、 昆 虫 の 咬 傷 が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ４ １ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ ８ 】
前 記 刺 激 が 、 組 織 損 傷 が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ４ １ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ４ ９ 】
前 記 組 織 損 傷 が 、 身 体 の 外 傷 ま た は 疾 患 が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ４ １ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ５ ０ 】
前 記 組 織 （ 身 体 の 外 傷 ま た は 疾 患 ） 損 傷 が 、 火 傷 、 か す り 傷 、 切 り 傷 、 凍 傷 お よ び 薬 物 傷
害 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、 請 求 項 ４ ８ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ５ １ 】
前 記 試 薬 が 、 非 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 ４ １ に 記 載 の 組
成 物 。
【 請 求 項 ５ ２ 】
前 記 試 薬 が 、 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 ４ １ に 記 載 の 組 成
物 。
【 請 求 項 ５ ３ 】
前 記 試 薬 が 、 式 １ の 化 合 物 ま た は そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 ４ １ に 記
載 の 組 成 物 で あ っ て ：
【 化 １ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ｒ １ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換
） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ４ で あ り 、 こ こ で 、 ｍ ＝ １ ～ ４ で あ り 、
そ し て Ｒ ４ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ２ は 、 水 素 原 子 、 ク ロ ロ 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル
、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｐ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ５ で あ り 、 こ こ で 、
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ｐ ＝ ０ ～ ４ で あ り 、 そ し て Ｒ ５ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ３ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ａ は 、 天 然 ま た は 非 天 然 の ア ミ ノ 酸 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル 、 ハ ロ メ チ ル 、 Ｃ Ｈ ２ Ｚ Ｒ ６ 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （
ア リ ー ル ） 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 、 ま た は Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｐ Ｏ （ Ｒ ７ ） Ｒ ８ で あ り
、
　 こ こ で 、 Ｚ は 、 酸 素 原 子 ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て
　 Ｒ ７ お よ び Ｒ ８ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル お よ び （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ る ； そ し て
　 Ｘ お よ び Ｙ は 、 独 立 し て 、 水 素 原 子 、 ハ ロ 、 ト リ ハ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 保 護 ア ミ ノ 、 ア
ミ ノ 塩 、 一 置 換 ア ミ ノ 、 二 置 換 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 保 護 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ ン 酸 塩 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 保 護 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 基 の 塩 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 ア
ル キ ル 、 置 換 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル
キ ル 、 置 換 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お
よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、
組 成 物 。
【 請 求 項 ５ ４ 】
前 記 試 薬 が 、 式 ３ の 化 合 物 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 ４ １ に 記
載 の 組 成 物 で あ っ て ：
【 化 １ ７ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 ｍ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ａ は 、 Ｒ ２ Ｃ Ｏ － 、 Ｒ ３ － Ｏ － Ｃ Ｏ － ま た は Ｒ ４ Ｓ Ｏ ２ － ；
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　 次 式 の 基 ：
【 化 １ ８ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 さ ら に 、 こ こ で ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ２ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ３ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ７ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ８ は 、 天 然 お よ び 非 天 然 ア ミ ノ 酸 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ア ミ ノ 酸 側 鎖 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア
リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は ハ ロ メ チ ル ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ Ｘ Ｒ ９ ；
　 こ こ で 、 Ｒ ９ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル
キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て Ｘ は 、 酸 素 原 子
ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｐ Ｏ （ Ｒ １ ０ ） Ｒ １ １ ；
　 こ こ で 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置
換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
る 、
組 成 物 。
【 請 求 項 ５ ５ 】
哺 乳 動 物 の 組 織 を 刺 激 物 と 接 触 さ せ る こ と が 原 因 の 炎 症 を 予 防 ま た は 改 善 す る

で あ っ て ン タ ー ロ イ キ ン － １ β － 変 換 酵 素 （ Ｉ Ｃ Ｅ ） ／ Ｃ Ｅ Ｄ － ３ フ ァ ミ リ ー の 少
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な く と も １ 個 の メ ン バ ー の プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 試 薬 、 。
【 請 求 項 ５ ６ 】
前 記 刺 激 物 が 、 化 学 刺 激 物 で あ る 、 請 求 項 ５ ５ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ５ ７ 】
前 記 化 学 刺 激 物 が 、 化 粧 品 で あ る 、 請 求 項 ５ ６ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ５ ８ 】
前 記 化 学 刺 激 物 が 、 植 物 に 由 来 す る 、 請 求 項 ５ ６ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ５ ９ 】
前 記 植 物 が 、 ポ イ ズ ン ア イ ビ ー 、 ポ イ ズ ン オ ー ク お よ び ポ イ ズ ン ス マ ッ ク か ら な る 群 か ら
選 択 さ れ る 、 請 求 項 ５ ８ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ６ ０ 】
前 記 刺 激 物 が 、 放 射 線 で あ る 、 請 求 項 ５ ５ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ６ １ 】
前 記 放 射 線 が 、 紫 外 線 で あ る 、 請 求 項 ６ ０ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ６ ２ 】
前 記 刺 激 物 が 、 細 菌 で あ る 、 請 求 項 ５ ５ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ６ ３ 】
前 記 試 薬 が 、 非 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 ５ ５ に 記 載 の

。
【 請 求 項 ６ ４ 】
前 記 試 薬 が 、 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 ５ ５ に 記 載 の

。
【 請 求 項 ６ ５ 】
前 記 試 薬 が 、 式 １ の 化 合 物 ま た は そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 ５ ５ に 記
載 の で あ っ て ：
【 化 １ ９ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ｒ １ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換
） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ４ で あ り 、 こ こ で 、 ｍ ＝ １ ～ ４ で あ り 、
そ し て Ｒ ４ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ２ は 、 水 素 原 子 、 ク ロ ロ 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル
、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｐ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ５ で あ り 、 こ こ で 、
ｐ ＝ ０ ～ ４ で あ り 、 そ し て Ｒ ５ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ３ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
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ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ａ は 、 天 然 ま た は 非 天 然 の ア ミ ノ 酸 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル 、 ハ ロ メ チ ル 、 Ｃ Ｈ ２ Ｚ Ｒ ６ 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （
ア リ ー ル ） 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 、 ま た は Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｐ Ｏ （ Ｒ ７ ） Ｒ ８ で あ り
、
　 こ こ で 、 Ｚ は 、 酸 素 原 子 ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て
　 Ｒ ７ お よ び Ｒ ８ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル お よ び （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ る ； そ し て
　 Ｘ お よ び Ｙ は 、 独 立 し て 、 水 素 原 子 、 ハ ロ 、 ト リ ハ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 保 護 ア ミ ノ 、 ア
ミ ノ 塩 、 一 置 換 ア ミ ノ 、 二 置 換 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 保 護 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ ン 酸 塩 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 保 護 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 基 の 塩 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 ア
ル キ ル 、 置 換 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル
キ ル 、 置 換 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お
よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、

。
【 請 求 項 ６ ６ 】
前 記 試 薬 が 、 式 ３ の 化 合 物 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 ５ ５ に 記
載 の で あ っ て ：
【 化 ２ ０ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 ｍ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ａ は 、 Ｒ ２ Ｃ Ｏ － 、 Ｒ ３ － Ｏ － Ｃ Ｏ － ま た は Ｒ ４ Ｓ Ｏ ２ － ；
　 次 式 の 基 ：
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【 化 ２ １ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 さ ら に 、 こ こ で ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ２ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ３ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ７ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ８ は 、 天 然 お よ び 非 天 然 ア ミ ノ 酸 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ア ミ ノ 酸 側 鎖 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア
リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は ハ ロ メ チ ル ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ Ｘ Ｒ ９ ；
　 こ こ で 、 Ｒ ９ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル
キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て Ｘ は 、 酸 素 原 子
ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｐ Ｏ （ Ｒ １ ０ ） Ｒ １ １ ；
　 こ こ で 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置
換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
る 、

。
【 請 求 項 ６ ７ 】
組 織 損 傷 に 付 随 し た 炎 症 を 予 防 ま た は 改 善 す る で あ っ て ン タ ー ロ イ キ ン
－ １ β － 変 換 酵 素 （ Ｉ Ｃ Ｅ ） ／ Ｃ Ｅ Ｄ － ３ フ ァ ミ リ ー の 少 な く と も １ 個 の メ ン バ ー の プ ロ
テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 試 薬 、 。
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【 請 求 項 ６ ８ 】
前 記 組 織 損 傷 が 、 身 体 の 外 傷 が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ６ ７ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ６ ９ 】
前 記 組 織 損 傷 が 、 自 己 免 疫 応 答 が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ６ ７ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ７ ０ 】
前 記 組 織 損 傷 が 、 感 染 症 が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ６ ７ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ７ １ 】
前 記 組 織 損 傷 が 、 慢 性 疾 患 が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ６ ７ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ７ ２ 】
前 記 組 織 損 傷 が 、 脊 髄 ま た は 脳 の 外 あ る 、 請 求 項 ６ ７ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ７ ３ 】
前 記 組 織 損 傷 が 、 酸 が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ６ ７ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ７ ４ 】
前 記 組 織 損 傷 が 、 塩 基 が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ６ ７ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ７ ５ 】
前 記 組 織 損 傷 が 、 放 射 線 が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ６ ７ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ７ ６ 】
前 記 試 薬 が 、 非 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 ６ ７ に 記 載 の

。
【 請 求 項 ７ ７ 】
前 記 試 薬 が 、 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 ６ ７ に 記 載 の

。
【 請 求 項 ７ ８ 】
前 記 試 薬 が 、 式 １ の 化 合 物 ま た は そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 ６ ７ に 記
載 の で あ っ て ：
【 化 ２ ２ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ｒ １ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換
） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ４ で あ り 、 こ こ で 、 ｍ ＝ １ ～ ４ で あ り 、
そ し て Ｒ ４ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ２ は 、 水 素 原 子 、 ク ロ ロ 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル
、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｐ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ５ で あ り 、 こ こ で 、
ｐ ＝ ０ ～ ４ で あ り 、 そ し て Ｒ ５ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ３ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
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ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ａ は 、 天 然 ま た は 非 天 然 の ア ミ ノ 酸 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル 、 ハ ロ メ チ ル 、 Ｃ Ｈ ２ Ｚ Ｒ ６ 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （
ア リ ー ル ） 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 、 ま た は Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｐ Ｏ （ Ｒ ７ ） Ｒ ８ で あ り
、
　 こ こ で 、 Ｚ は 、 酸 素 原 子 ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て
　 Ｒ ７ お よ び Ｒ ８ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル お よ び （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ る ； そ し て
　 Ｘ お よ び Ｙ は 、 独 立 し て 、 水 素 原 子 、 ハ ロ 、 ト リ ハ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 保 護 ア ミ ノ 、 ア
ミ ノ 塩 、 一 置 換 ア ミ ノ 、 二 置 換 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 保 護 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ ン 酸 塩 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 保 護 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 基 の 塩 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 ア
ル キ ル 、 置 換 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル
キ ル 、 置 換 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お
よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、

。
【 請 求 項 ７ ９ 】
前 記 試 薬 が 、 式 ３ の 化 合 物 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 ６ ７ に 記
載 の で あ っ て ：
【 化 ２ ３ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 ｍ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ａ は 、 Ｒ ２ Ｃ Ｏ － 、 Ｒ ３ － Ｏ － Ｃ Ｏ － ま た は Ｒ ４ Ｓ Ｏ ２ － ；
　 次 式 の 基 ：
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【 化 ２ ４ 】
　
　
　
　
　
　
　

　 さ ら に 、 こ こ で ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ２ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ３ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ７ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ８ は 、 天 然 お よ び 非 天 然 ア ミ ノ 酸 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ア ミ ノ 酸 側 鎖 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア
リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は ハ ロ メ チ ル ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ Ｘ Ｒ ９ ；
　 こ こ で 、 Ｒ ９ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル
キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て Ｘ は 、 酸 素 原 子
ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｐ Ｏ （ Ｒ １ ０ ） Ｒ １ １ ；
　 こ こ で 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置
換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
る 、

。
【 請 求 項 ８ ０ 】
イ ン タ ー ロ イ キ ン － １ β － 変 換 酵 素 （ Ｉ Ｃ Ｅ ） ／ Ｃ Ｅ Ｄ － ３ フ ァ ミ リ ー の 少 な く と も １ 個
の メ ン バ ー の プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 試 薬 お よ び 薬 学 的 、 皮 膚 科 学 的 ま た は 化 粧 品

担 体 を 含 有 す る 組 成 物 で あ っ て 、 動 物 の 皮 膚 ま た は 粘 膜 に 局 所 塗 布 す る よ う に 処 方 さ れ
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て い る 、 組 成 物 。
【 請 求 項 ８ １ 】
前 記 組 成 物 が 、 炎 症 応 答 に 付 随 し た 症 状 を 改 善 す る 、 請 求 項 ８ ０ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ８ ２ 】
前 記 症 状 が 、 そ う 痒 、 発 赤 ま た は 腫 れ を 含 む 、 請 求 項 ８ １ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ８ ３ 】
前 記 組 成 物 が 、 コ ラ ー ゲ ン の 損 失 を 少 な く す る か 皮 膚 の 弾 性 お よ び 外 観 を 維 持 す る 際 に 有
用 で あ る 、 請 求 項 ８ ０ に 記 載 の 組 成 物 。
【 請 求 項 ８ ４ 】
前 記 試 薬 が 、 非 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 ８ ０ に 記 載 の 組
成 物 。
【 請 求 項 ８ ５ 】
前 記 試 薬 が 、 可 逆 的 な 様 式 で 前 記 プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す る 、 請 求 項 ８ ０ に 記 載 の 組 成
物 。
【 請 求 項 ８ ６ 】
前 記 試 薬 が 、 式 １ の 化 合 物 ま た は そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 ８ ０ に 記
載 の 組 成 物 で あ っ て ：
【 化 ２ ５ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　

こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ｒ １ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換
） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｍ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ４ で あ り 、 こ こ で 、 ｍ ＝ １ ～ ４ で あ り 、
そ し て Ｒ ４ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ２ は 、 水 素 原 子 、 ク ロ ロ 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル
、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は （ Ｃ Ｈ ２ ） ｐ Ｃ Ｏ ２ Ｒ ５ で あ り 、 こ こ で 、
ｐ ＝ ０ ～ ４ で あ り 、 そ し て Ｒ ５ は 、 以 下 で 定 義 す る ；
　 Ｒ ３ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル ま た は （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ａ は 、 天 然 ま た は 非 天 然 の ア ミ ノ 酸 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 ） フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ
ロ ア リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル 、 ハ ロ メ チ ル 、 Ｃ Ｈ ２ Ｚ Ｒ ６ 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （
ア リ ー ル ） 、 Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｃ Ｏ （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） 、 ま た は Ｃ Ｈ ２ Ｏ Ｐ Ｏ （ Ｒ ７ ） Ｒ ８ で あ り
、
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　 こ こ で 、 Ｚ は 、 酸 素 原 子 ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ
ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て
　 Ｒ ７ お よ び Ｒ ８ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、
フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル お よ び （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル か ら な
る 群 か ら 選 択 さ れ る ； そ し て
　 Ｘ お よ び Ｙ は 、 独 立 し て 、 水 素 原 子 、 ハ ロ 、 ト リ ハ ロ メ チ ル 、 ア ミ ノ 、 保 護 ア ミ ノ 、 ア
ミ ノ 塩 、 一 置 換 ア ミ ノ 、 二 置 換 ア ミ ノ 、 カ ル ボ キ シ 、 保 護 カ ル ボ キ シ 、 カ ル ボ ン 酸 塩 、 ヒ
ド ロ キ シ 、 保 護 ヒ ド ロ キ シ 、 ヒ ド ロ キ シ 基 の 塩 、 低 級 ア ル コ キ シ 、 低 級 ア ル キ ル チ オ 、 ア
ル キ ル 、 置 換 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 置 換 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル
キ ル 、 置 換 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お
よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る 、
組 成 物 。
【 請 求 項 ８ ７ 】
前 記 試 薬 が 、 式 ３ の 化 合 物 お よ び そ れ ら の 薬 学 的 に 受 容 可 能 な 塩 で あ る 、 請 求 項 ８ ０ に 記
載 の 組 成 物 で あ っ て ：
【 化 ２ ６ 】
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　
　

　 こ こ で ：
　 ｎ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 ｍ は 、 １ ま た は ２ で あ る ；
　 Ａ は 、 Ｒ ２ Ｃ Ｏ － 、 Ｒ ３ － Ｏ － Ｃ Ｏ － ま た は Ｒ ４ Ｓ Ｏ ２ － ；
　 次 式 の 基 ：
【 化 ２ ７ 】
　
　
　
　
　
　

　 さ ら に 、 こ こ で ：
　 Ｒ １ は 、 水 素 原 子 、 ア ル キ ル ま た は フ ェ ニ ル ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ２ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
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　 Ｒ ３ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ４ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ５ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ６ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル
ま た は （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ７ は 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ
ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ
ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ；
　 Ｒ ８ は 、 天 然 お よ び 非 天 然 ア ミ ノ 酸 か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ る ア ミ ノ 酸 側 鎖 で あ る ；
　 Ｂ は 、 水 素 原 子 、 重 水 素 原 子 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 （ シ ク ロ ア ル キ ル ） ア ル キ
ル 、 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル 、 ヘ テ ロ ア
リ ー ル 、 （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル ま た は ハ ロ メ チ ル ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ Ｘ Ｒ ９ ；
　 こ こ で 、 Ｒ ９ は 、 フ ェ ニ ル 、 置 換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル 、 （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル
キ ル 、 ヘ テ ロ ア リ ー ル ま た は （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ア ル キ ル で あ る ； そ し て Ｘ は 、 酸 素 原 子
ま た は イ オ ウ 原 子 で あ る ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｃ Ｏ － （ ヘ テ ロ ア リ ー ル ） ；
　 次 式 の 基 ：
　 － Ｃ Ｈ ２ － Ｏ － Ｐ Ｏ （ Ｒ １ ０ ） Ｒ １ １ ；
　 こ こ で 、 Ｒ １ ０ お よ び Ｒ １ １ は 、 独 立 し て 、 ア ル キ ル 、 シ ク ロ ア ル キ ル 、 フ ェ ニ ル 、 置
換 フ ェ ニ ル 、 フ ェ ニ ル ア ル キ ル お よ び （ 置 換 フ ェ ニ ル ） ア ル キ ル か ら な る 群 か ら 選 択 さ れ
る 、
組 成 物 。
【 請 求 項 ８ ８ 】
組 織 の 炎 症 を 少 な く す る で あ っ て ン タ ー ロ イ キ ン － １ β － 変 換 酵 素 （ Ｉ
Ｃ Ｅ ） ／ Ｃ Ｅ Ｄ － ３ フ ァ ミ リ ー の 少 な く と も １ 個 の メ ン バ ー の プ ロ テ ア ー ゼ 活 性 を 抑 制 す
る 試 薬 、 。
【 請 求 項 ８ ９ 】
前 記 組 織 が 、 皮 膚 で あ る 、 請 求 項 ８ ８ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ９ ０ 】
前 記 組 織 炎 症 が 、 外 傷 、 日 焼 け 、 湿 疹 、 接 触 ア レ ル ギ ー 、 皮 膚 炎 、 乾 癬 、 丹 毒 、 ざ 瘡 、 嵌
入 爪 、 切 り 傷 、 火 傷 、 昆 虫 の 咬 傷 、 昆 虫 の 刺 傷 ま た は そ う 痒 が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ８ ７ に
記 載 の 。
【 請 求 項 ９ １ 】
前 記 組 織 が 、 粘 膜 で あ る 、 請 求 項 ８ ８ に 記 載 の 。
【 請 求 項 ９ ２ 】
前 記 組 織 炎 症 が 、 膣 炎 、 痔 核 、 結 膜 炎 、 歯 周 炎 、 親 知 ら ず 萌 生 、 抜 歯 、 歯 肉 炎 、 歯 周 膿 瘍
ま た は 補 綴 物 が 原 因 で あ る 、 請 求 項 ８ ８ に 記 載 の 。
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