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Patentkrav
1. Forbindelse, som er
OH
HN%
{Cl fl

q

hvori R er (CH2CH20)2H, (CH2)3C(O)NH2, (CH2)aCH(NH2)COOH (CH2)3COOH,
(CH2)sNHC(O)NHz eller (CH2CH20)3H; q er i omradet fra 1 til 4; og Ab er

trastuzumab.
2. Forbindelsen ifglge krav 1, hvori R er (CH2CH20)2H.
3. Forbindelsen ifglge krav 1 eller 2, hvori gjennomsnittlig q er ca. 2.

4. Fremgangsmate for fremstilling av forbindelsen ifglge et hvilket som helst av
kravene 1 til 3, omfattende fglgende trinn:

a) reduksjon av trastuzumab ved & anvende 1,1 molekvivalenter av TCEP ved
inkubering ved 20 °C i 90 minutter;

b) drapevis tilsetning av linker-middelkonjugat opplgst i DMSO i et forhold pa 1,3
molekvivalenter per fire tiol til en endelig konsentrasjon pa DMSO p& 10 %;

c) & blande i ytterligere 50 minutter ved 20 °C;

d) & brakjgle reaksjonen ved tilsetning av 1 molekvivalent av N-acetylcystein per
linker-middelkonjugat;

e) a avsalte konjugatet til PBS-buffer pH 7,4;

f) 8 rense ved & anvende en r-protein A-kolonne; og
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g) a filtrere over et 0,2 um filter.

5. Farmasgytisk sammensetning omfattende forbindelsen ifglge et hvilket som
helst av kravene 1 til 3 og en farmasgytisk akseptabel baerer, foretrukket for

parenteral administrering.

6. Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 3 eller den
farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 5 for anvendelse som medikament,

seerlig for behandling eller forebygging av en tumor hos et pattedyr.

7. Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 3 eller den
farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 5 for anvendelse i behandling eller
forebygging av en Her2-positiv tumor hos et pattedyr, seerlig metastatisk

brystkreft eller gastrisk kreft.

8. Forbindelsen ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 3 eller den
farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 5 for anvendelse i kombinasjonsterapi

med ett eller flere terapeutiske midler.
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