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【手続補正書】
【提出日】令和2年10月12日(2020.10.12)
【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】
　ターゲティング抗体と、
　前記ターゲティング抗体に結合しているセミテレケリックポリマーと、
　前記セミテレケリックポリマーに結合している治療剤と、
　を含む抗体－ポリマー－薬物コンジュゲート。
【請求項２】
　前記ターゲティング抗体が、アブシキシマブ、アダリムマブ、アレムツズマブ、バシリ
キシマブ、ベリムマブ、ベバシズマブ、ブレンツキシマブ、カナキヌマブ、セツキシマブ
、ダクリズマブ、エファリズマブ、ゲムツズマブ、ゴリムマブ、イブリツモマブ、インフ
リキシマブ、イピリムマブ、モタビズマブ、オビヌツズマブ、オファツムマブ、オマリズ
マブ、ＯＶ－ＴＬ－１６、パリビズマブ、ペルツズマブ、ラニビズマブ、ラキシバクマブ
、リツキシマブ、トシリズマブ、トラスツズマブまたはウステキヌマブである、請求項１
に記載のコンジュゲート。
【請求項３】
　前記ターゲティング抗体が抗ＣＤ２０モノクローナル抗体、抗ＯＡ－３モノクローナル
抗体または抗ＨＥＲ２モノクローナル抗体であり、任意に前記抗ＣＤ２０モノクローナル
抗体が、リツキシマブ、オファツムマブ、トシツモマブ、オビヌツズマブ、イブリツモマ
ブまたはその生物活性バリアントである、請求項１に記載のコンジュゲート。
【請求項４】
　前記１つ以上の治療剤が、治療剤連結基を介して、前記１つ以上のセミテレケリックポ
リマーのそれぞれに連結しており、
任意に前記治療剤連結基が、Ｇｌｙ－Ｇｌｙ、Ｇｌｙ－Ｐｈｅ－Ｇｌｙ、Ｇｌｙ－Ｐｈｅ
－Ｐｈｅ、Ｇｌｙ－Ｌｅｕ－Ｇｌｙ、Ｇｌｙ－Ｖａｌ－Ａｌａ、Ｇｌｙ－Ｖａｌ－Ｌｅｕ
、Ｇｌｙ－Ｖａｌ－Ｐｈｅ、Ｇｌｙ－Ｐｈｅ－Ａｌａ、Ｇｌｙ－Ｌｅｕ－Ｐｈｅ、Ｇｌｙ
－Ｌｅｕ－Ａｌａ、Ｇｌｙ－Ｉｌｅ－Ａｌａ、Ａｌａ－Ｖａｌ－Ａｌａ、Ａｌａ－Ｖａｌ
－Ｐｈｅ、Ａｌａ－Ｐｈｅ－Ｖａｌ、Ｇｌｙ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－Ｇｌｙ、Ｇｌｙ－Ｐｈｅ
－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ、Ｇｌｙ－Ｌｅｕ－Ｌｅｕ－Ｇｌｙ、Ｇｌｙ－Ｐｈｅ－Ｔｙｒ－Ａｌａ
、Ｇｌｙ－Ｐｈｅ－Ｇｌｙ－Ｐｈｅ、Ａｌａ－Ｇｌｙ－Ｖａｌ－Ｐｈｅ、Ｇｌｙ－Ｐｈｅ
－Ｐｈｅ－Ｇｌｙ、Ｇｌｙ－Ｐｈｅ－Ｌｅｕ－Ｇｌｙ－Ｐｈｅ、Ｇｌｙ－Ｇｌｙ－Ｐｈｅ
－Ｌｅｕ－Ｇｌｙ－Ｐｈｅ、Ｎ－アミノカプロイル－Ｖａｌ－シトルリンまたはこれらを
組み合わせたものである、請求項１に記載のコンジュゲート。
【請求項５】
　前記１つ以上の治療剤が抗がん剤である、請求項１に記載のコンジュゲート。
【請求項６】
　前記１つ以上のセミテレケリックポリマーのそれぞれが、Ｎ－（２－ヒドロキシプロピ
ル）メタクリルアミド（ＨＰＭＡ）モノマーの残基、下記の式Ｉによる構造を有するモノ
マーの残基であって、
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　式中、
　Ｒ1が、水素またはメチルであり、
　Ｘが、酸素またはＮＲ1’であり、
　そのＲ1’が、水素またはアルキル基であり、
　Ｌが、アルキル基またはアリール基であり、
　Ｙが親水性基である残基、
　またはＨＰＭＡの残基と、式Ｉによる構造を有するモノマーの残基を組み合わせたもの
を少なくとも４５モル％含む、請求項１に記載のコンジュゲート。
【請求項７】
　前記セミテレケリックポリマーのそれぞれが、Ｎ－（２－ヒドロキシプロピル）メタク
リルアミド、２－ヒドロキシエチルメタクリレート、ジエチレングリコールモノメタクリ
レート、トリエチレングリコールモノメタクリレート、アクリロニトリル、メタクリロニ
トリル、アクリルアミド、メタクリルアミド、Ｎ－アルキルメタクリルアミド、Ｎ－アル
キルアクリルアミド、Ｎ，Ｎ－ジアルキルアクリルアミド、メタクリル酸、アクリル酸、
アクリル酸のエステル、メタクリル酸のエステル、Ｎ，Ｎ－ジエチルアミノエチルメタク
リレート、Ｎ－ビニルピロリドン、ノルボルネン及びこれらを組み合わせたものから選択
した構成要素であるモノマーの残基を含む、請求項１に記載のコンジュゲート。
【請求項８】
　前記１つ以上のセミテレケリックポリマーのそれぞれが、２つ以上の治療剤にコンジュ
ゲーションされており、任意に前記１つ以上のセミテレケリックポリマーのそれぞれが、
２～１２個の治療剤にコンジュゲーションされている、請求項１に記載のコンジュゲート
。
【請求項９】
　前記１つ以上のセミテレケリックポリマーのそれぞれがさらに、その官能性末端に抗体
連結末端基を含み、任意に前記抗体連結末端基がマレイミドである、請求項１に記載のコ
ンジュゲート。
【請求項１０】
　前記抗体連結末端基が、

またはこれらを組み合わせたものであり、
　式中、Ｒ2とＲ3が独立して、Ｈ、Ｉ、Ｂｒ、Ｃｌ、Ｃ6Ｈ5Ｓ、ＣＨ3Ｃ6Ｈ5ＳまたはＴ
ｓから選択されていることができ、
　ＸとＹが独立して、ＮＨ、Ｏ、ＳまたはＳｅから選択されていることができ、
　ＺがＮまたはＣを含むことができ、
　「ポリマー」が、前記抗体連結末端基の結合先である前記セミテレケリックポリマーを
表している、請求項８に記載のコンジュゲート。
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【請求項１１】
　前記抗体－ポリマー－薬物コンジュゲートの多分散性が、１．８以下である、請求項１
に記載のコンジュゲート。
【請求項１２】
　請求項１に記載のコンジュゲートと、製薬学的に許容可能な担体とを含む医薬組成物。
【請求項１３】
　前記ターゲティング抗体がリツキシマブ、ハーセプチンまたはＯＶ-ＴＬ１６であり、
前記セミテレケリックポリマーがＮ－（２－ヒドロキシプロピル）メタクリルアミドであ
り、前記治療剤がエピルビシンである、請求項１に記載のコンジュゲート。
【請求項１４】
　対象のがんの治療において使用するための請求項１２に記載の医薬組成物であって、
前記医薬組成物が前記対象に、治療有効量投与され、任意に前記がんが、原発腫瘍、二次
性腫瘍、難治性腫瘍または再発腫瘍であり、任意に前記がんが、乳癌、卵巣癌、膀胱癌、
胃癌、肺癌、子宮癌または胆嚢である、前記医薬組成物。
【請求項１５】
　前記抗体の遊離チオールと、ポリマー－薬物コンジュゲートの求電子基とを反応させる
ことによって、抗体－ポリマー－薬物コンジュゲートを形成する工程を含む、抗体－ポリ
マー－薬物コンジュゲートの作製方法。
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