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P A T E N T K R A V

1. Antistoff-legemiddelkonjugat omfattende et anti-191P4D12-antistoff eller antigenbindende 

fragment derav, hvori antistoffet eller fragmentet derav omfatter en tungkjede variabel region 5

bestående av aminosyrerest 20 til aminosyrerest 136 i SEKV ID NR: 7 og en lettkjedet variabel 

region bestående av aminosyrerest 23 til aminosyrerest 130 i SEKV ID NR: 8, og hvori antistoffet 

eller fragmentet derav er konjugert til monometylauristatin E (MMAE).

2. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge krav 1, hvori antistoffet omfatter en tung kjede 10

bestående av aminosyrerest 20 til aminosyrerest 466 i SEKV ID NO: 7 og en lett kjede bestående 

av aminosyrerest 23 til aminosyrerest 236 i SEKV ID NR: 8.

3. Antistoff-legemiddelkonjugat omfattende et anti-191P4D12-antistoff eller antigenbindende 

fragment derav omfattende en tungkjede variabel region bestående av aminosyresekvensen til den15

tungkjede variable regionen av et antistoff fremstilt ved et hybridom deponert ved American Type 

Culture Collection (ATCC) med deponeringsnummer PTA-11267, og en lettkjedet variabel region 

bestående av aminosyresekvensen til den lettkjede variable regionen av et antistoff fremstilt ved et 

hybridom deponert under ATCC deponeringsnummer  PTA-11267, og hvori antistoffet eller 

fragmentet derav er konjugert til monometyl-auristatin E (MMAE).20

4. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge krav 3, hvori antistoffet omfatter en tung kjede 

bestående av aminosyresekvensen til den tunge kjeden i et antistoff fremstilt ved et hybridom 

deponert ved ATCC med deponeringsnummer PTA-11267 og en lett kjede bestående av 

aminosyresekvensen til den lette kjeden av et antistoff fremstilt ved et hybridom deponert ved 25

ATCC med deponeringsnummer PTA-11267.

5. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge krav 1 eller 3, hvori fragmentet er et Fab, F(ab')2, Fv, 

Fd, dAb eller scFv-fragment.

30

6. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, hvori antistoffet 

er et fullstendig humant antistoff.

7. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvori antistoffet 

er rekombinant produsert.35

8. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 7, hvori antistoffet 

eller fragmentet derav er konjugert til MMAE via en linkerenhet.
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9. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge krav 8, hvori linkerenheten er enzym-spaltbar.

10. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge krav 8 eller 9, hvori linkerenheten danner en binding 

med et svovelatom i antistoffet eller fragmentet derav.

5

11. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 10, hvori antistoff-

legemiddelkonjugatet har den følgende formel:

L - (LU - D)p,

10

hvori:

L er anti-191P4D12 antistoffet eller fragmentet derav,

(LU-D) er en linkerenhet - legemiddelenhet, hvori:

LU er en linkerenhet, og

D er MMAE; og15

p er et helt tall fra 1 til 20.

12. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge krav 11, hvori p er fra 1 til 10, eller hvori p er fra 2 til 5.

20

13. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge krav 11 eller 12, hvori linkerenheten har formelen:

-Aa-Ww-Yy-,

hvori:25

-A- er en utstrekkingsenhet,

a er 0 eller 1;

-W- er en aminosyreenhet,

w er et heltall fra 0 til 12;

-Y- er en spacerenhet, og30

y er 0, 1 eller 2.

14. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge krav 13, hvori aminosyrenheten omfatter valin-citrullin 

(Val-Cit).

35

15. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge krav 13 eller 14, hvori:

utstrekkingsenheten har strukturen med formel IIIa:
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Formel IIIa

aminosyrenheten er valin-citrullin (Val-Cit); og5

spacerenheten har strukturen med formel Xa:

Formel Xa

10

16. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge krav 15, hvori utstrekkingsenheten danner en binding 

med et svovelatom i antistoffet eller fragmentet derav; og hvori spacerenheten er koblet til MMAE 

via en karbamatgruppe.

15

17. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge hvilket som helst av kravene 11 til 16, hvori antistoff-

legemiddelkonjugatet har den følgende struktur:

20

hvori p varierer fra 1 til 10.

18. Antistoff-legemiddelkonjugat ifølge krav 17, hvori p varierer fra 2 til 5.

19. Antistoff-legemiddelkonjugat som definert i ett av kravene 1 til 18 for anvendelse ved 25

behandling av kreft i et individ.
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20. Antistoff-legemiddelkonjugatet for anvendelse ifølge krav 19, hvori kreften er 

bukspyttkjertelkreft, lungekreft, blærekreft, tykktarmskreft, eggstokkreft, spiserørskreft, hode- og 

halskreft eller brystkreft.

21. Antistoff-legemiddelkonjugatet for anvendelse ifølge krav 20, hvori kreften er blærekreft.5

22. Antistoff-legemiddelkonjugatet for anvendelse ifølge krav 21, hvori blærekreft er 

fremskreden blærekreft.

23. Antistoff-legemiddelkonjugatet for anvendelse ifølge et hvilket som helst av kravene 19 til 10

22, hvori fremgangsmåten videre omfatter at det til individet administreres stråling eller et 

kjemoterapeutisk middel.

24. Antistoff-legemiddelkonjugatet for anvendelse ifølge et hvilket som helst av kravene 19 til 

23, hvori individet er et menneske.15

25. Antistoff-legemiddelkonjugatet for anvendelse ifølge et hvilket som helst av kravene 19 til 

24, hvori fremgangsmåten omfatter administrering til individet av antistoff-legemiddelkonjugatet i en 

mengde på 0,5 mg/kg til 10 mg/kg.

20

26. Farmasøytisk sammensetning omfattende antistoff-legemiddelkonjugatet ifølge et hvilket 

som helst av kravene 1 til 19 i en human enhetsdoseform.

27. Farmasøytisk sammensetning ifølge krav 26, hvori den farmasøytiske sammensetning 

videre omfatter et kjemoterapeutisk middel.25

28. Farmasøytisk sammensetning ifølge krav 26, omfattende 0,5 mg/kg til 10 mg/kg av 

antistoff-legemiddelkonjugatet.

30
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