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【公報種別】特許法第１７条の２の規定による補正の掲載
【部門区分】第３部門第２区分
【発行日】平成28年8月25日(2016.8.25)

【公表番号】特表2015-524399(P2015-524399A)
【公表日】平成27年8月24日(2015.8.24)
【年通号数】公開・登録公報2015-053
【出願番号】特願2015-521961(P2015-521961)
【国際特許分類】
   Ｃ０７Ｋ  19/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  39/395    (2006.01)
   Ａ６１Ｋ  45/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  35/00     (2006.01)
   Ａ６１Ｐ  43/00     (2006.01)
   Ｃ１２Ｎ  15/115    (2010.01)
   Ｃ０７Ｋ   2/00     (2006.01)
【ＦＩ】
   Ｃ０７Ｋ   19/00     　　　　
   Ａ６１Ｋ   39/395    　　　Ｙ
   Ａ６１Ｋ   45/00     　　　　
   Ａ６１Ｐ   35/00     　　　　
   Ａ６１Ｐ   43/00     １２１　
   Ｃ１２Ｎ   15/00     　　　Ｈ
   Ｃ０７Ｋ    2/00     　　　　

【手続補正書】
【提出日】平成28年7月5日(2016.7.5)
【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】
　式（Ｉ）、ＴＭ－Ｌｎ－ＡＭ　（Ｉ）の構造を有し、
　式中、ＴＭは、非腫瘍抗原と比較して、腫瘍抗原に特異的または優先的に結合すること
ができる標的部分であり、
　前記標的部分は、抗体またはその機能性フラグメントを含み、
　ＡＭは、ヒトＴＬＲ７およびＴＬＲ８に特異的に結合することができる活性化部分であ
り、Ｌｎは、式、－Ｔａ－Ｗｗ－Ｙｙを有するリンカーであり、
　式中、－Ｔ－は、ストレッチャー単位であり、ａは、０または１であり、各－Ｗ－は、
独立してアミノ酸単位であり、ｗは、独立して２～１２の範囲の整数であり、－Ｙ－は、
スペーサー単位であり、ｙは、０、１、または２であり、
　ｎは、０および１から選択される整数である、
　ことを特徴とする化合物。
【請求項２】
　前記標的部分は、非腫瘍細胞と比較して、腫瘍細胞に特異的または優先的に結合するこ
とができる、
　ことを特徴とする請求項１に記載の化合物。
【請求項３】
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　前記腫瘍細胞は、癌腫、肉腫、リンパ腫、骨髄腫、または中枢神経系癌のものである、
　ことを特徴とする請求項２に記載の化合物。
【請求項４】
　前記腫瘍抗原は、ＣＤ２、ＣＤ１９、ＣＤ２０、ＣＤ２２、ＣＤ２７、ＣＤ３３、ＣＤ
３７、ＣＤ３８、ＣＤ４０、ＣＤ４４、ＣＤ４７、ＣＤ５２、ＣＤ５６、ＣＤ７０、ＣＤ
７９、およびＣＤ１３７からなる群から選択される、
　ことを特徴とする請求項１に記載の化合物。
【請求項５】
　前記腫瘍抗原は、４－１ＢＢ、５Ｔ４、ＡＧＳ－５、ＡＧＳ－１６、アンジオポエチン
２、Ｂ７．１、Ｂ７．２、Ｂ７ＤＣ、Ｂ７Ｈ１、Ｂ７Ｈ２、Ｂ７Ｈ３、ＢＴ－０６２、Ｂ
ＴＬＡ、ＣＡＩＸ、癌胎児性抗原、ＣＴＬＡ４、クリプト（Ｃｒｉｐｔｏ）、ＥＤ－Ｂ、
ＥｒｂＢ１、ＥｒｂＢ２、ＥｒｂＢ３、ＥｒｂＢ４、ＥＧＦＬ７、ＥｐＣＡＭ、ＥｐｈＡ
２、ＥｐｈＡ３、ＥｐｈＢ２、ＦＡＰ、フィブロネクチン、葉酸受容体、ガングリオシド
ＧＭ３、ＧＤ２、グルココルチコイド誘発性腫瘍壊死因子受容体（ＧＩＴＲ）、ｇｐ１０
０、ｇｐＡ３３、ＧＰＮＭＢ、ＩＣＯＳ、ＩＧＦ１Ｒ、インテグリンαν、インテグリン
ανβ、ＫＩＲ、ＬＡＧ－３、ルイスＹ、メソテリン、ｃ－ＭＥＴ、ＭＮ炭酸脱水酵素Ｉ
Ｘ、ＭＵＣ１、ＭＵＣ１６、ネクチン－４、ＮＫＧＤ２、ＮＯＴＣＨ、ＯＸ４０、ＯＸ４
０Ｌ、ＰＤ－１、ＰＤＬ１、ＰＳＣＡ、ＰＳＭＡ、ＲＡＮＫＬ、ＲＯＲ１、ＲＯＲ２、Ｓ
ＬＣ４４Ａ４、シンデカン－１、ＴＡＣＩ、ＴＡＧ－７２、テネイシン、ＴＩＭ３、ＴＲ
ＡＩＬＲ１、ＴＲＡＩＬＲ２、ＶＥＧＦＲ－１、ＶＥＧＦＲ－２、ＶＥＧＦＲ－３、およ
びこれらの変異体からなる群から選択される、
　ことを特徴とする請求項１に記載の化合物。
【請求項６】
　前記抗体は、Ｒｉｔｕｘａｎ（リツキシマブ）、Ｈｅｒｃｅｐｔｉｎ（トラスツズマブ
）、Ｅｒｂｉｔｕｘ（セツキシマブ）、Ｖｅｃｔｉｂｉｘ（パニツムマブ）、Ａｒｚｅｒ
ｒａ（オファツムマブ）、Ｂｅｎｌｙｓｔａ（ベリムマブ）、Ｙｅｒｖｏｙ（イピリムマ
ブ）、Ｐｅｒｊｅｔａ（ペルツズマブ）、トレメリムマブ、ニボルマブ、ダセツズマブ、
ウレルマブ（Ｕｒｅｌｕｍａｂ）、ＭＰＤＬ３２８０Ａ、ランブロリズマブ（Ｌａｍｂｒ
ｏｌｉｚｕｍａｂ）、およびブリナツモマブ（Ｂｌｉｎａｔｕｍｏｍａｂ）からなる群か
ら選択される、
　ことを特徴とする請求項１に記載の化合物。
【請求項７】
　前記標的部分は、Ｆａｂ、Ｆａｂ′、Ｆ（ａｂ′）２、単一ドメイン抗体、ＴおよびＡ
ｂｓ二量体、Ｆｖ、ｓｃＦｖ、ｄｓＦｖ、ｄｓ－ｓｃＦｖ、Ｆｄ、線状抗体、ミニボディ
、二特異性抗体（ｄｉａｂｏｄｙ）、二重特異的抗体フラグメント、バイボディ（ｂｉｂ
ｏｄｙ）、トリボディ（ｔｒｉｂｏｄｙ）、ｓｃ－二特異性抗体、カッパ（ラムダ）体、
ＢｉＴＥ、ＤＶＤ－Ｉｇ、ＳＩＰ、ＳＭＩＰ、ＤＡＲＴ、または１つ以上のＣＤＲを含む
抗体類縁体を含む、
　ことを特徴とする請求項１に記載の化合物。
【請求項８】
　前記リンカーは、酵素切断性である、
　ことを特徴とする請求項１に記載の化合物。
【請求項９】
　前記リンカーは、酵素切断性ではない、
　ことを特徴とする請求項１に記載の化合物。
【請求項１０】
　請求項１乃至９のいずれか１項に記載の化合物またはその薬学的に許容される塩と、１
つ以上の薬学的に許容される担体と、を含む、医薬組成物。
【請求項１１】
　第２の化学療法剤を更に含む、請求項１０に記載の医薬組成物。
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【請求項１２】
　前記化学療法剤は、タモキシフェン、ラロキシフェン、アナストロゾール、エキセメス
タン、レトロゾール、イマタニブ（ｉｍａｔａｎｉｂ）、パクリタキセル、シクロホスフ
ァミド、ロバスタチン、ミノシン（ｍｉｎｏｓｉｎｅ）、ゲムシタビン、シタラビン、５
－フルオロウラシル、メトトレキセート、ドセタキセル、ゴセレリン、ビンクリスチン、
ビンブラスチン、ノコダゾール、テニポシド、エトポシド、ゲムシタビン、エポチロン、
ビノレルビン、カンプトテシン、ダウノルビシン、アクチノマイシンＤ、ミトキサントロ
ン、アクリジン、ドキソルビシン、エピルビシン、またはイダルビシンからなる群から選
択される、
　ことを特徴とする請求項１１に記載の医薬組成物。
【請求項１３】
　請求項１乃至９のいずれか１項に記載の化合物を含み、薬学的に許容される担体を更に
含む、異常細胞増殖により特徴付けられる疾患状態の治療のための医薬組成物。
【請求項１４】
　前記疾患状態は、腫瘍である、
　ことを特徴とする請求項１３に記載の医薬組成物。
【請求項１５】
　前記異常細胞増殖は、前癌性病変を含む、
　ことを特徴とする請求項１３に記載の医薬組成物。
【請求項１６】
　前記異常細胞増殖は、癌細胞のものである、
　ことを特徴とする請求項１３に記載の医薬組成物。
【請求項１７】
　前記癌は、乳癌、結腸直腸癌、びまん性大細胞型Ｂ細胞リンパ腫、子宮内膜癌、濾胞性
リンパ腫、胃癌、神経膠芽腫、頭頸部癌、肝細胞癌、肺癌、黒色腫、多発性骨髄腫、卵巣
癌、膵癌、前立腺癌、および腎細胞癌からなる群から選択される、
　ことを特徴とする請求項１６に記載の医薬組成物。
【請求項１８】
　前記活性化部分は、ＯＲＮ０２、ＯＲＮ０６、ｓｓポリ（Ｕ）、ｓｓＲＮＡ４０、ｓｓ
ＲＮＡ４１、ｓｓＲＮＡ－ＤＲ、ポリ（ｄＴ）、ＣＬ０７５、ＣＬ０９７、ＣＬ２６４、
ＣＬ３０７、ガーディキモド、ロキソリビン、イミキモド、およびレシキモド（Ｒｅｓｉ
ｑｕｉｍｏｄ）からなる群から選択されるＴＬＲ７／８のリガンドを含む、
　ことを特徴とする請求項１に記載の化合物。


	header
	written-amendment

