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Ooooao
#1. CDK12/%A4 2V YK, 2mM ATP (RATP), [Cso— [mo 1/

1] (spoefi)

92 higi {7 | CDK12/% A 2 U > K, 2mM 92 ffi {5 | CDK12/% 4 2 U > K, 2mM

& ATP(C & ATP) . x5 ATP( & ATP) .

1C50-[mol/1] (rr dofil) 1C50-[mol/17 (r dhfil)

1 l. 83E-06 13 1. 23E-08

. 7. 50E-07 14

3 2. 67E-07 15 5. 26E-07

1 3. 48E-08 16 7. 91E-08

5 2. 62E-07 17 5. 96E-09

6 7. 36E-07 18 4. 16E-08

7 2. 63E-08 19 1. 14E-09

8 8. 34E-09 20 1. 19E-08

9 9. 21E-09 21

10 7. 59E-09 22 4. 89E-07

11 3. 23E-08 23 1. 60E-07

12 3. 09E-09 24 1. 51E-08
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#2. CDK2/ V4210 >E, 2mM ATP (HATP), [ Cso— [mol1,/1]

9% Jiti 5] | CDK2/4 1 2 U > E, 2mM # Jiii 5 | CDK2/H A 7V > E. 2mM

EF e ATP( & ATP) H5 ATP( & ATP) |

[C50-[mol/1] (Hgafi) [C50-[mol/1] (H JefiE)

| 9. 81E-06 13 1. 63E-05

2 1. 12E-05 14 > 2. 00E-5

3 7. 92E-06 15 3. 12E-06

4 1. 04E-05 16 4. 05E-06

5 > 2. 00E-5 17 6. 72E-06

6 > 2. 00E-5 18 > 5. T1E-6

7 > 2. 00E-5 19 > 2. 00E-5

8 > 2. 00E-5 20 > 5. TIE-6

9 > 2. 00E-5 21 6. 39E-06

10 > 2. 00E-5 22 3. 12E-06

11 > 2. 00E-5 23 2. 86E-06

12 > 2. 00E-5 24 7. 82E-06
Ooo0oooaoaono

10

20

30

40

50



e e B [ e s [ e s ey [ Iy

OO0 ooDooooooooooooo

OO0 oooOoooo0oo0 oo oooo o000 oo oDoDooooogogooao

O e e O e e e Y e e Y O Y e e Y e Y e Y e S e Y O Y o o e e O e e e O e Y e e O e e e e e e e O e e O s
O e e O e e e Y e e Y O s Y o e Y O O e Y O e e Y O o O e s S e e e O e Y e e O e e O e e e e O e o O s (o
o e e O e O e O e e Y O s Y o o e e e Y e S e e Y o s o s o s e e A e e e e e Y e e e e e O e e Y e O s o A

OO0 0D 0D o000 ooDoooooDo0Uoooooo0o0oo0o0OooOOag

Oooooood
oo 0Oooao

oo 0 ooo

Oo0Ooo0oo0oo0oo0oao

oo oo
O s
O s
O o odb
O oob
O oob
O oob
O ootb
O oot
O oo
O oo
O

ooobDboao Do ooooDoDoooobBboooo

Oooooooooogooooao

ocoobDopoUooooooooooobBboooo
ocooibopoUoooooooooooboooo
ocooibbooUoooooooooooboooo
cooibbooUoooooooooootoooao
ocooibbooUoooooooooootbtoooao
ocooibbooUoooooooooootboooao
coobooUoooooooooogoogtdao

Oooooooooooogoogoo

oOo0Oooao
oo ooao
oobooao
oobooao
ool ooao
oot ooao
oot ooao
oo ooao
oo Ubooo
oo booo
oo B ooo
oo B8 ooao
oOo0Oooao

OO0 0o ooooogoggogoooo

OO0 0o ooooogoggogooo

OO0 o0oooooogogogoooo

OO0 oo ooooogogoooo

oo oo ooooogoQgoooo

O O

oo o0oooooooQgoooo

oo bDooooooooooogdob oo
UpopoOpopoooooooooofodoao

O
O

UppO0Opoooooooooododoao
o0 oo O0Ooopooooooooo ODo0oaog
o0 oo O0Doopooooooooo ODo0oao
o0 UpopopO0Doopooooooooo ODo0oaog

OO0 oo O0Ooooooooooood

O
O
O

O
O

oo oo ooooogoQgoooo

oo oo oooooQgooooo

oo o0 ooooooQgooooo

oo oooooooQgooooo

O oot

Oooooooooogooooao

(170)

O o o
o o O

OoooooooooOgooooao

o0 oo

Ooooooooooogoogoo

O

ooQ0Oooao
ooUbooao
ooUbooao
ooUbooao
ool ooao
ool ooao
oo ooao
oo ooao

OO0l oo Opopopoooooooooo0oao

OO0 0o ooooogoggogoooo

O
O
O
O

gooogoao

O

O
O

o0 oo

O
O
O
O

DoooooOoo0ooHdo0oao

oo bU0ooooooogoDod
obDooooooDogogo-™
obDooooooDogogoo-g

u
O
g
O
t
u
g
u
O
g
O
g
O
g
u
O
a
O
g a
O

UpoODOoooooooooooYodoao

u
g
a
O
g
O
g
O
g
u
O
a
O
g
O

O
O
O

O

O

a
O
g

ooooooogoao
gpOoooooobOoobogoban

O

JP 2025-502240 A 2025.1.24

oooooooooooodo

goobogobooobooboao

ooooooooogod
oooo Ooooooao
oooooooog oOoao
ooooooooogoo
ooooooooood
oood

goobooobooooad
ooooooooooda
gobooooboooooano
ood

gooaoaao
googao
gooaoaao
goooad
gooagao
goooad
gooogao
ooooao
googao
gooaoaao
0O OO0ooooooad
gooooooaooan
oo O0oooood
ooooobogao

YO e e e O e e I e R
YO e e e e I e I e R
YO e e o o e I o I e R
O e e o o e I o O o R
O e e e e I s I s R
Do oYU pgooooooooao

oooooooooooooao

ooobogoboooboobooban
gboooboobooobooooado

OO0 0o ooooogogogoooo
OO0 o0oooooogogogoooo
OO0 oo ooooogogQgoooo
oo oo ooooogoQgoooo
oo oo ooooogoQgoooo
oo o0oooooooQgoooo

oo o0oooooooogooooo

O d

oo o0oooooooQgoooo
oo oooooooQgooooo
oo oooooooQgooooao
OoooooooooOgooooao
OO0 0o ooooogoggQgogoooao
O oo ooooooo

OooOoooooootdooao
ODOoooooooootdooao
Do ooooooootdooao
Do ooooooOootooao
Do oo ooooootooao

10

20

30

40

50



(171)

JP 2025-502240 A 2025.1.24

goooooboooobooobogooooobooobobobooobooobooboobooboobooan

DO0oO00oO00O00O0O0O0OoOn
OgppDOO0D0O0D0OD

ooooooooouooooooooooooooao

gooooao
goood
#3. CDK9/ %42V >T1, 2mM ATP (BATP), I1Cso— [mo 1/

l ]

92 Jigi 5] | CDK9/HA 27 U > T1, 2mM 32 T 5] | CDK9/H A 7 U > T1, 2mM

& ATP( @& ATP) x5 ATP( @ ATP) |

[C50-[mol/1] (HJLfif) 150~ [mol/1] (Fp4fif)

1 4. 58E-06 13 2. T8E-06

2 6. 35E-06 14 > 2. 00E-5

3 1. 54E-05 15

4 > 2. 00E-5 16

5 1. 78E-05 17

6 > 2. 00E-5 18 3. 40E-07

7 > 2. 00E-5 19 5. 06E-07

8 > 2. 00E-5 20 8. 4TE-07

9 > 1.91E-5 21 3. 05E-06

10 > 2.00E-5 22 1. 89E-06

11 > 2.00E-5 Z 6. 24E-07

12 > 2. 00E-5 24 3. 56E-06
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RTGPCR-MDA-¥B-231 . | RIgPCR-CAL~120,
1080 mol /1] .| 10 Imel A1,
BRCA L (77 544 BRCAL (7 520

| 5.14 E~T

2 2,72 B-7

3

1 6.94 E-9

5 09 F-7

6

7

5 3.82 -8

4 1,02 BT

L0 3.73 E-8

11

12 87 £-9

13 5.7 E-8

14

15

16

17

|8 7. 15 B8

19 3.45 B8

20 5.38 E-R

21 9,88 F-8

22

23 1.02 E-7

29 2.95 F-8
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#5. AEHOLEYOHUEMT — 4
9 it 4] | Prol i F-MDA Prolif-CAL-12 92 B 8] | Prolif-MDA Prolif-CAL-12
&5 | MB-231 . |0 . B | MB-231 . |0 .
[CH0=[mol /1] ( | 1€50~[mol/1]( [C50-[mol/1]( | 1€C50=[mol/1](
H R fi) H SR i) g HH D)

| 5. BOE-07 13 8. H9E-08 2. 92E-08

2 3. TOE-07 11 3. 19E-07 2. 48E-07

3 1. 73E-07 15 2. 59E-07 3. 55E-07

1 . 23E-07 1. 03607 16 . T9E-07 2. 11E-07

5 3. 19E-07 3. 19E-07 17 . 12E-07 8. 81E-08

6 7. TTE-07 2. 24E-07 18 7. 21E-08 L. 04E-07

7 9. 05E-08 1. 03E-07 19 3. T5E-08 6. 32E-08

8 1. 14E-07 9. 07108 20 5. 29E-08 8. 35E-08

Y L. 90E-07 L. O9E-07 21 9. 83E-08 9. 90E-08

10 1. 23E-07 6. 981-08 22 2. 86E-07 3. 33E-07

1 1. 34E-07 4. 19E-07 23 7. 58E-08 9. 93E-08

12 2. 25E-08 . 48E-08 21 2. 17E-08 3. 02E-08
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