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Patentkrav

1. Antistofflegemiddelkonjugat hvori en antitumorforbindelse representert av den

fglgende formelen:

konjugeres til et anti-HER2-antistoff via et bindeledd som har en struktur representert av

falgende formel:
-L1-L2-LP-NH-(CH2)n'-L2-(CH2)n?-C(=0)-

via en tioeterbinding som dannes ved en disulfidbindingsdel til stede i hengseldelen av
anti-HER2-antistoffet,

hvori

anti-HER2-antistoffet forbindes til enden L!, antitumorforbindelsen forbindes til
karbonylgruppen av -(CH2)n?-C(=0)-delen med nitrogenatomet i aminogruppen i
posisjon 1 som forbindelsesposisjonen,

hvori

n! representerer et heltall pa 0 til 6,

n2 representerer et heltall pa 0 til 5,

L' representerer -(suksinimid-3-yl-N)-(CH2)n3-C(=0)-,

hvori n3 representerer et heltall pa 2 til 8,

L? representerer -NH-(CH2CH2-0)n*-CH2CH2-C(=0)- eller en enkeltbinding,

hvori n* representerer et heltall pa 1 til 6,

L? representerer tetrapeptidresten -GGFG-,

L? representerer -0- eller en enkeltbinding, og -(suksinimid-3-yl-N)- har en struktur

representert av den fglgende formelen:

ﬁ;ﬂ,_

0
som er forbundet til anti-HER2-antistoffet i posisjon 3 derav og forbindes til

metylengruppen i bindeleddstrukturen som inneholder denne strukturen pa
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nitrogenatomet i posisjon 1.

2. Antistofflegemiddelkonjugatet ifglge krav 1, hvori legemiddelbindeleddstrukturdelen
som har legemidlet forbundet til -L'-L2-LP-NH-(CH2)n!-L2-(CH2)n?-C(=0)- er en

5 legemiddelstruktur valgt fra den fglgende gruppen:
-(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-CH2CH2-C(=0)-(NH-DX)
-(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-CH2CH2CH2-C(=0)-(NH-DX)
-(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-CH2CH2-C(=0)-(NH-DX)
-(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-CH2CH2CH2-C(=0)-(NH-DX)

10  -(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=0)-
(NH-DX)
-(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-CH2-0-CH2-C(=0)-(NH-DX)
-(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-CH2CH2-0-CH2-C(=0)-(NH-
DX)

15  -(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-CH2CH2-0-C(=0)-(NH-DX)
-(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2-C(=0)-NH-CH2CH2-0-CH2CH2-0-CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-
CH2CH2-C(=0)-(NH-DX)
-(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2-C(=0)-NH-CH2CH2-0-CH2CH2-0-CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-
CH2CH2CH2-C(=0)-(NH-DX)

20  -(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2-C(=0)-NH-CH2CH2-0-CH2CH2-0O-CH2CH2-0-CH2CH2-0O-
CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-CH2CH2-C(=0)-(NH-DX)
-(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2-C(=0)-NH-CH2CH2-0-CH2CH2-0-CH2CH>-0O-CH2CH2-0-
CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-CH2CH2CH2-C(=0)-(NH-DX)

hvori -(Suksinimid-3-yl-N)-har en struktur representert av fglgende formel:

25 B
som forbindes til anti-HER2-antistoffet i posisjon 3 derav og forbindes til metylengruppen

i bindeleddstrukturen som inneholder denne strukturen pa nitrogenatomet i posisjon 1,

-(NH-DX) representerer en gruppe representert av fglgende formel:

H
A‘N_

30 hvori nitrogenatomet i aminogruppen i posisjon 1 er forbindelsesposisjonen, og
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-GGFG- representerer tetrapeptidresten -Gly-Gly-Phe-Gly-.

3. Antistofflegemiddelkonjugatet ifglge krav 2, hvori legemiddelbindeleddstrukturdelen er
en legemiddelforbundet struktur valgt fra den fglgende gruppen:
-(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-CH2-0-CH2-C(=0)-(NH-DX)
-(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-CH2CH2-0-CH2-C(=0)-(NH-
DX)
-(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2-C(=0)-NH-CH2CH2-0-CH2CH2-0-CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-
CH2CH2CH2-C(=0)-(NH-DX).

4. Antistofflegemiddelkonjugatet ifglge krav 3, hvori legemiddelbindeleddstrukturdelen er
-(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-CH2-0-CH2-C(=0)-(NH-DX).

5. Antistofflegemiddelkonjugatet ifglge krav 3, hvori legemiddelbindeleddstrukturdelen er
-(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-CH2CH2-0-CH2-C(=0)-(NH-
DX).

6. Antistofflegemiddelkonjugatet ifglge krav 3, hvori legemiddelbindeleddstrukturdelen er
(Suksinimid-3-yl-N)-CH2CH2-C(=0)-NH-CH2CH2-0-CH2CH2-0-CH2CH2-C(=0)-GGFG-NH-
CH2CH2CH2-C(=0)-(NH-DX).

7. Antistofflegemiddelkonjugatet ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvori anti-
HER2-antistoffet omfatter en tung kjede som bestar av en aminosyresekvens som bestar
av aminosyrerestene 1 til 449 ifglge SEQ ID NO: 1 og en lett kjede som bestar av

aminosyresekvensen representert av SEQ ID NO: 2.

8. Antistofflegemiddelkonjugatet ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvori anti-
HER2-antistoffet omfatter en tung kjede som bestar av aminosyresekvensen representert
av SEQ ID NO: 1 og en lett kjede som bestar av aminosyresekvensen representert av
SEQ ID NO: 2.

9. Antistofflegemiddelkonjugatet ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 8, hvori det
gjennomsnittlige antallet enheter av den valgte ene legemiddelbindeleddstrukturen

konjugert per antistoffmolekyl er i omradet pa fra 2 til 8.

10. Antistofflegemiddelkonjugatet ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 8, hvori det

gjennomsnittlige antallet enheter av den valgte ene legemiddelbindeleddstrukturen
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konjugert per antistoffmolekyl er i omradet pa fra 3 til 8.

11. Antistofflegemiddelkonjugatet ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 10, et salt

derav eller et hydrat derav, for anvendelse som et medikament.

12. Antistofflegemiddelkonjugatet ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 10, et salt
derav eller et hydrat derav, for anvendelse som et antitumorlegemiddel og/eller

antikreftlegemiddel.

13. Antitumorlegemidlet og/eller antikreftlegemidlet ifglge krav 12, for anvendelse i
behandling av lungekreft, urotelialkreft, kolorektalkreft, prostatakreft, eggstokkreft,
bukspyttkjertelkreft, brystkreft, blaerekreft, magekreft, gastrointestinal stromal tumor,
livmorhalskreft, spisergrskreft, skvamgst cellekarsinom, peritoneal kreft, leverkreft,
hepatocellulaer kreft, tykktarmskreft, rektal kreft, kolorektal kreft, livmorkreft,
livmorhalskreft, spyttkjertelkreft, nyrekreft, vulvakreft, skjoldbruskkreft, peniskreft,

leukemi, ondartet lymfom, plasmacytom, myelom eller sarkom.

14. Farmasgytisk sammensetning som inneholder antistofflegemiddelkonjugatet ifglge et
hvilket som helst av kravene 1 til 10, et salt derav eller et hydrat derav som en aktiv

komponent, og en farmasgytisk akseptabel formuleringskomponent.

15. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 14, for anvendelse i behandling av
lungekreft, urotelialkreft, kolorektalkreft, prostatakreft, eggstokkreft,
bukspyttkjertelkreft, brystkreft, blaerekreft, magekreft, gastrointestinal stromal tumor,
livmorhalskreft, spisergrskreft, skvamgst cellekarsinom, peritoneal kreft, leverkreft,
hepatocelluleer kreft, tykktarmskreft, rektal kreft, kolorektal kreft, livmorkreft,
livmorhalskreft, spyttkjertelkreft, nyrekreft, vulvakreft, skjoldbruskkreft, peniskreft,

leukemi, ondartet lymfom, plasmacytom, myelom eller sarkom.
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