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(54) АНТАГОНИСТЫ Dsg2 ДЛЯ ЛЕЧЕНИЯ РАКА

(57) Формула изобретения
1. Антагонист Dsg2 для применения в качестве медикамента для профилактики или

лечения рака, где указанный антагонист модулирует функцию аминокислотной
последовательности TQDVFVGSVEELSAAHTLVMKINATDADEPNTLNSKISYR (SEQ
ID NO:1) ЕС2 домена Dsg2, или ее фрагмента или варианта.

2. Антагонист по п.1, где антагонист снижает ЕМТ-стимулирующуюфункциюDsg2.
3. Антагонист по п.1, где антагонист специфически связывается с аминокислотной

последовательностью SEQ ID NO:1.
4. Антагонист по п.2, где антагонист специфически связывается с аминокислотной

последовательностью SEQ ID NO:1.
5. Антагонист по п.1, где антагонист включает в себя часть или всю аминокислотную

последовательность SEQ ID NO:1 или ее аминокислотные производные или аналоги.
6. Антагонист по п.2, где антагонист включает в себя часть или всю аминокислотную

последовательность SEQ ID NO:1 или ее аминокислотные производные или аналоги.
7. Антагонист по п.1, где антагонист представляет собой антитело или фрагмент или

производное антитела; пептид; пептидомиметик; или малую молекулу.
8. Антагонист по п.2, где антагонист представляет собой антитело или фрагмент или

производное антитела; пептид; пептидомиметик; или малую молекулу.
9. Антагонист по п.3, где антагонист представляет собой антитело или фрагмент или

производное антитела; пептид; пептидомиметик; или малую молекулу.
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10. Антагонист по п.4, где антагонист представляет собой антитело или фрагмент
или производное антитела; пептид; пептидомиметик; или малую молекулу.

11. Антагонист по п.5, где антагонист представляет собой антитело или фрагмент
или производное антитела; пептид; пептидомиметик; или малую молекулу.

12. Антагонист по п.6, где антагонист представляет собой антитело или фрагмент
или производное антитела; пептид; пептидомиметик; или малую молекулу.

13. Антагонист по п.7, где антагонист представляет собой поликлональное антитело.
14Антагонист по п.7, где антагонист представляет собой пептид или пептидомиметик,

включающий часть или всю аминокислотную последовательность SEQ ID NO:1, или ее
аминокислотные производные или аналоги.

15. Антагонист по п.14, где пептид включает аминокислотную последовательность
TQDVFVGSVEELSAAHTLVMKINATDADEPNTLNSKISYR (SEQ ID NO:1), KINATDAD
EPNTLNSKISYR (SEQ IDNO:6) или EELSAAHTLV (SEQ IDNO:7), или ее аминокислотные
производные или аналоги.

16. Антагонист Dsg2 для применения в качестве медикамента для профилактики или
лечения рака, где указанный антагонист представляет собой полипептид Dsg2 или его
фрагмент или вариант, где указанный полипептид содержит одну или более замен,
инверсий и/или делеций аминокислотных остатков в пределах последовательности TQ
DVFVGSVEELSAAHTLVMKINATDADEPNTLNSKISYR (SEQ ID NO:1) ЕС2 домена Dsg2,
или ее фрагмента или варианта.

17. Антагонист по п.16, где полипептид включает аминокислотную
последовательность SEQ ID NO:8 или SEQ ID NO:9.

18. Антагонист ЕМТ-стимулирующей функции Dsg2 для применения в качестве
медикамента для профилактики или лечения рака.

19.АнтагонистЕМТ-стимулирующейфункцииDsg2поп.18, где указанныйантагонист
определяется по любому одному из пп.1-17.

20. Антагонист по п.18, где указанный антагонист снижает функцию Dsg2,
стимулирующую клеточное метастазирование и/или клеточную инвазию.

21. Антагонист по п.18, где указанный рак представляет собой рак простаты, рак
молочной железы или рак кожи.

22. Пептид, включающий аминокислотную последовательность TQDVFVGSVEELS
AAHTLVMKINATDADEPNTLNSKISYR (SEQ ID NO:1), KINATDADEPNTLNSKISYR
(SEQ ID NO:6) или EELSAAHTLV (SEQ ID NO:7), или ее фрагмент или вариант.

23. Полипептид, включающий аминокислотную последовательность SEQ ID NO:2
или ее фрагмент или вариант, где указанный полипептид содержит одну или более
замен, инверсий и/или делеций аминокислотныхостатков в пределах последовательности
TQDVFVGSVEELSAAHTLVMKINATDADEPNTLNSKISYR (SEQ ID NO:1) ЕС2 домена
Dsg2, или ее фрагмента или варианта.

24. Полипептид по п.23, где полипептид включает аминокислотную
последовательность SEQ ID NO:8 или SEQ ID NO:9.

25. Антитело, способное специфически связываться с аминокислотной
последовательностью TQDVFVGSVEELSAAHTLVMKINATDADEPNTLNSKISYR (SEQ
ID NO:1) KINATDADEPNTLNSKISYR (SEQ ID NO:6) или EELSAAHTLV (SEQ ID NO:7),
или ее фрагментом или вариантом.

26. Пептид по п.22 для применения в медицине.
27. Полипептид по п.23 для применения в медицине.
28. Антитело по п.25 для применения в медицине.
29. Фармацевтическая композиция, включающая в качестве антагониста пептид,

полипептид или антитело по любому из пп.1, 22, 23 или 25 и фармацевтически
приемлемый носитель.
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30. Способ скрининга для антагонистов Dsg2, где указанный антагонист модулирует
функцию аминокислотной последовательности: TQDVFVGSVEELSAAHTLVMKINA T
DADEPNTLNSKISYR (SEQ ID NO:1) ЕС2 домена Dsg2, или ее фрагмента или варианта,
включающий (i) экспонирование клеток, содержащих полипептид Dsg2 с тестируемым
соединением; (ii) и определение влияния тестируемого соединения на функцию
аминокислотной последовательности SEQ ID NO:1 ЕС2 домена Dsg2.

31. Способ по п.30, дополнительно включающий стадию отбора тестируемого
соединения, которое снижает ЕМТ-стимулирующую активность Dsg2.

32. Способ по п.30, где способ включает дополнительную стадию смешивания
выбранного агента (или его производного или аналога) с фармацевтически приемлемым
носителем.
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