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PATENTTIVAATIMUKSET

(IT):

jossa

1. Vasta-aine-ladke-konjugaatti, Jjota esittaa kaava

m! on vaihteluvalilla 1 - 10;

Ab esittaad vasta-ailnetta tai vasta-aineen funktionaa-
lista fragmenttia, Jjossa vasta-aineen glykaani on va-
linnaisesti muokattu;

L esittad linkkeria, joka yhdistaa Ab:n ja D:n;

Ab sitoutuu suoraan Ab:n aminohappotahteestd L:aan,
tai valinnaisesti sitoutuu Ab:n glykaanin tai muoka-
tun glykaanin valityksella L:aan; ja

D esittaa vyvhdistetta, jota esittaa kaava (I):

A

jossa

L sitoutuu mihin tahansa L':n tai 1L?:n sisaltamaan -
NH.- tai hydroksiryhmaan;

Ll esittda ryhmaa, joka valitaan ryhmasta, joka koos-

tuu seuraavista kaavoista:
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Jja

ja on valinnaisesti substituoitu missad tahansa ase-
massa 1 - 3 ryhmalla, jotka wvalitaan ryhmasta, joka
koostuu hydroksiryhmasta, -NH,:sta, 2-hydroksiasetyy-
liaminometyyliryhmasta Ja 2-[(2-hydroksiase-
tyyli)aminoletyyliryhmasta,

jossa

R® jJa R% kumpikin toisistaan riippumattomasti esitta-
vat vetyatomia, halogeeniatomia, hydroksiryhmaa, -
NH,: ta, Cl-Cé6-alkyyliryhmaa, C2-C6-alkenyyliryhmaa
tai C2-Cé-alkynyyliryhmaa;

R’ jJa R7" kumpikin toisistaan riippumattomasti esitta-
vat vetyatomia tai Cl-Cé-alkyyliryhmda, jossa Cl-C6-
alkyyliryhmd on wvalinnaisesti substituoitu vhdella
tai kahdella substituentilla, Jjotka wvalitaan ryh-
masta, Joka koostuu halogeeniatomista Jja oksoryh-
masta;

R® Ja R® kumpikin toisistaan riippumattomasti esitta-

vat vetyatomia tai halogeeniatomia;
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74 esittaa -CH,-:ta, -NH-:ta tai happiatomia; ja

2% esittaa typpiatomia tai -CH=:ta,

12 esittaa ryvhmda, joka valitaan (i):sta ja (ii) :sta:
(i) sitoutuessaan L:4aan L° esittaa -NHR’:34, hyd-
roksi-Cl-Cé6-alkyyliryhmaa tai amino-Cl-Cé6-alkyy-
liryhmaa, jossa R’ esittiaada vetyatomia, Cl-Cé6-al-
kyyliryhmaa, C2-Cé-alkenyyliryhmaa, C2-Cé-alkynyy-
liryhmaa tai C3-Cé6-sykloalkyyliryhmaa, Jja Cl1-Cé6-
alkyyliryhma, C2-Cé-alkenyyliryhma tai C2-Cé6-al-
kynyyliryhma on valinnaisesti substituoitu 1 - 6
halogeeniatomilla; ja
(ii) kun se el sitoudu L:&aan, L? esittdaa vetyatomia
tai halogeeniatomia;

Ql jJa QY kumpikin toisistaan riippumattomasti esitta-

vat hydroksiryhmaa, tioliryhma&ad tai boraaniryhmaa

(BHs7) ;

Q% jJa Q¢ kumpikin toisistaan riippumattomasti esitta-

vat happiatomia tai rikkiatomia;

Xt ja X? kumpikin toisistaan riippumattomasti esitta-

vat happiatomia, rikkiatomia tai -CH,-:ta;

Y! ja Y? kumpikin esittavat happiatomia tai -CH.-:ta;

X3 ja X% esittavat ryhmaa, joka valitaan (iii):stada ja

(iv) :sta:

(iii) kun Y! on happiatomi, X3-X* esittaa -CH.-0O-
:ta, -CH,-S$-:44, -CH,-CH,-:ta tai -CH,-CF.,-:ta; Jja
(iv) kun Y! on -CH,-, X3-X% esittaa -0O-CH.-:ta;

X5 ja X® esittavat ryhmaa, joka wvalitaan (v):sta ja

(vi) :sta:

(v) kun Y? on happiatomi, X5-X¢ esittdaa -CH.-O-:ta,
-CH,-5-:44, -CH,-CH,-:ta tai -CH,-CF.-:ta; ja
(vi) kun Y2 on -CH,—, X°-X® esittaa -O-CH,-:ta;

R!, R? ja R° kukin toisistaan riippumattomasti esitta-

vat vetyatomia, halogeeniatomia, -OR' :44&, -

OC(=0)R’ :44, -Ns:a, -NHR' : 44, -NR’'R":43 tai -

NHC (=Q)R’ :44, Jjossa R’ maaritelldaan edellda, ja R"

esittdaa Cl-Cé-alkyyliryhmda, C2-Cé-alkenyyliryhmaa,

C2-C6-alkynyyliryhmaa tai C3-Cé6-sykloalkyyliryhmaa;
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Wl esittad typpiatomia, happiatomia, rikkiatomia tai
-CH-:ta;
W? esittaa typpiatomia tai -CH=:ta;
R* esittda vetyatomia, halogeeniatomia tai -NH.:ta;
R5 esittaa ryhm&a, joka valitaan (vii) - (x):stéa:
(vii) kun W! on typpiatomi, R® esittaa vetyatomia,
Cl-Cé6-alkyyliryhmaa, hydroksi-Cl-Cé6-alkyyliryhmaa
tai amino-Cl-Cé-alkyyliryhméaa;
(viii) kun W! on happiatomi, R® puuttuu;
(ix) kun W! on rikkiatomi, R® puuttuu; ja
(x) kun W! on -CH-, R® esittaa vetyatomia, halogee-
niatomia, hydroksiryhmaa, -NH,:ta tai Cl-Cé-alkyy-
liryhmaa;
721-72-73 vyhdessa esittda seuraavia: -CH.-CH.-CH.-, -
CH,-CH,-R""-, -CH=CH-CH,-, -CH=CX-CH;-, -CX=CH-CH.-, -
CX=CX-CH,;—-, -C (=0) -CH,-CH,-, -CH,-CH,-C (=0) -, —-CH,—-
CH(CHsz) -CH,- tai -CH,-CH,-CH(CHs)-, Jjossa R" esittaa -
O-:ta tai -CH.-CH:-:ta Jja X esittdd halogeeniatomia

tai ryhm&a, Jjota esittiada jompikumpi seuraavista kaa-

voista:
" *
S
\11 \\
; P
& P
S >
Py ¢
‘vm\‘, - '\;,_\m_u.f
ja
jossa

kukin asteriski osoittaa sidoksen W':een ja kukin aal-

toviiva osoittaa sidoksen =C-:n hiiliatomiin.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vasta-aine-ladke-
konjugaatti, Jjossa W! on typpiatomi, Jja edullisesti, jossa W!
on typpiatomi ja R® on vetyatomi.

3. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vasta-aine-ladke-
konjugaatti, jossa W! on happiatomi tai jossa W! on rikkiatomi.

4. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vasta-aine-ladke-
konjugaatti, jossa W! on -CH-, ja edullisesti, jossa W! on -CH-

Ja R® on vetyatomi.
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5. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 4 mukainen vasta-
aine-laake-konjugaatti, jossa Z!, Z2 ja Z° yhdessa muodostavat
-CH>-CH.-CH,-:n tai -CH=CH-CH.-:n tai jossa Z!, Z? ja Z? yhdessa
muodostavat -CH,-CH(CHs)-CH,-:n tai -CH,-CH,-CH(CH;)-:n tai
jossa 71, 72 ja 7Z° yhdessa muodostavat -CH,-CH,-R"-:n, jossa R
esittaa -0-:ta tai -CH,-CH,-:ta.

6. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 5 mukainen vasta-
alne-ladke-konjugaatti, jossa W? on -CH= tai jossa W? on typ-
piatomi.

7. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 6 mukainen vasta-
alne-ladke-konjugaatti, jossa R* esittda vetyatomia tai jossa
R? esittaa fluoriatomia.

8. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 7 mukainen vasta-
aine-laake-konjugaatti, Jjossa R® ja R® Ll:ssa ovat kumpikin
toisistaan riippumattomasti vetyatomi.

9. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 8 mukainen vasta-
aine-laake-konjugaatti, Jjossa L! on ryhma, Jjoka valitaan ryh-

masta, joka koostuu seuraavista kaavoista:
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15

R? jJa R? kumpikin esittavat vetyatomia, halogeeniato-
mia, hydroksiryhmda tai -NH,:ta;

R'® esittaa hydroksiryhmaa, -NH.:ta, -NHC(=0)CH.OH:ta,
-CH,NHC (=0) CH,OH: ta, -CH,CH,NHC (=0)CH,OH:ta, hydroksi-
Cl-C3-alkyyliryhmaa tai amino-Cl-C3-alkyyliryhmaa;
R jJa R kumpikin toisistaan riippumattomasti esit-
tavat vetyatomia, fluoriatomia tai metyyliryhmaa, tai
Rl ja R sitoutuvat yvhteen syklopropaanin muodosta-
miseksi; Jja

7% esittaa -CH;-:ta, -NH-:ta tai happiatomia,

tai jossa L! on ryhma, Jjoka valitaan rvyhmasta, joka

koostuu seuraavista kaavoista:
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jossa

R? jJa R kumpikin toisistaan riippumattomasti

tavat vetyatomia, hydroksiryhmaa tai -NH.:ta;

esit-

R2 esittaa hydroksiryhmaa, -NH,:ta, -CH,OH:ta, -

NHC (=0) CH,OH: ta, —-CH,NHC (=0) CH,CH: ta tai
CH-.CH,NHC (=0) CH,OH:ta; ja

Zz* on kuten edelld on maaritelty,

tai Jjossa L' on ryhma, joka wvalitaan ryhmasta,

koostuu seuraavista kaavoista:

Jjoka
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jossa

R4 esittaa vetyatomia tai -NH.:ta;

R'® esittda vetyatomia tai -C(=0)CH:OH:ta; Jja

R'® esittaa hydroksiryhmaa, -NH.:ta, -CH.OH:ta, -

CH,CH.OH:ta, -CH.;NH.:ta tai -CH,CH.NH.:ta.

10. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 9 mukainen
vasta-aine-laake-konjugaatti, jossa L? sitoutuu L:&4n Jja esit-
taa -NH.:ta, -CH:NH.:ta tai -CH,OH:ta, tai jossa L? ei sitoudu
L:43n ja esittda vetyatomia tai fluoriatomia.

11. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 10 mukainen
vasta-aine-laake-konjugaatti, jossa Q! ja Q! kumpikin toisis-
taan riippumattomasti esittavat hydroksiryhmaa tai tioliryh-
maa.

12. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 11 mukainen
vasta-aine-laake-konjugaatti, jossa X! ja X? kumpikin esittavat
happiatomia.

13. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 12 mukainen
vasta-aine-ladke-konjugaatti, jossa Y! ja Y2 kumpikin esittavat

happiatomia.
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14. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 13 mukainen
vasta-aine-ladke-konjugaatti, Jjossa X*® ja X! esittavat -CH,-0O-
tta.

15. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 14 mukainen
vasta-aine-ladke-konjugaatti, Jjossa X° ja X°® esittavat -CH,-0O-
tta.

16. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 15 mukainen
vasta-aine-laake-konjugaatti, Jjossa R!, R? ja R® ovat kukin
toisistaan riippumattomasti vetyatomi, hydroksiryhma tai fluo-
riatomi.

17. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 16 mukainen
vasta-aine-ladke-konjugaatti, Jjossa D:ta esittadaad Jompikumpi
seuraavista kahdesta kaavasta:

jossa
L, O, QY, Q% ja Q% ovat kuten edelld on maaritelty;
RY7, R, RI® ja R!% kukin toisistaan riippumattomasti
esittavat vetyatomia, halogeeniatomia, hydroksiryhm&aa
tai -NH,:ta;
W? esittaa -NH-:ta, happiatomia, rikkiatomia tai -CH.-
:ta; Ja
WY esittaa -CH=:ta tai typpiatomia,
edullisesti, Jjossa D:td esittaa Jjompikumpi seuraa-

vista kahdesta kaavasta:

L-ﬂ”\ o ey a

C.l
:-lnw—. 3
o

e
v o
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jossa
Ll, Ql, Ql’ , QZI QZ’ , Rl7’ Rl7’ , Rl8 ja Rl8’ ovat kuten
edellda on maaritelty, edullisemmin, Jjossa D:tad esit-

td4a jokin seuraavista kahdeksasta kaavasta:

jossa

LY, Qf, O, Q% ja Q% ovat kuten edelld on maaritelty;
Ja

R?, R1?", R20 ja R2Y kukin toisistaan riippumattomasti

esittavat vetyatomia tai fluoriatomia,
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viela edullisemmin, Jjossa D:td esittaa jokin seuraa-

vista neljasta kaavasta:

5
jossa
Ll on kuten edellad on maaritelty,
ja vieldkin edullisemmin, Jjossa D:td esittaa Jjokin
seuraavista neljasta kaavasta:
10

jossa

L' on kuten edelld on maaritelty,



10 kaava:

12

tai jossa D:td esittad jokin seuraavista neljasta kaa-
vasta:

5
3
f
- Crroen st

jossa

L' on kuten edelld on maaritelty.

18. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 16 mukainen
vasta-aine-ladke-konjugaatti, Jossa D:tad esittaa seuraava
revwees 8§
&5 o, 8
R 33 3
RN Q !
! o § a i
I Y £ o~
Q H L PN -y
- ~ kY h &
I
L) S
sl o\ﬁ\!!&'\qi T3 =y
) By
Q

jossa
15

L' on kuten edelld on maaritelty;

Q% ja Q% kumpikin toisistaan riippumattomasti esitta-
vat hydroksiryhmaa tai tioliryhmaia;
R?l ja R?? kumpikin toisistaan riippumattomasti esit-

tavat hydroksiryhméaa tai fluoriatomia; ja



20

13

W° esittaa -NH-:ta tai rikkiatomia, edullisesti, jossa
D:td esittaa Jjompikumpi

vasta:

seuraavista

kahdesta

kaa-

b3 TECEECUERRRrees ;EP -
& 1%
5
jossa
LY, Q3 Q¥ Jja W® ovat kuten edelld on maaritelty.
19. Jonkin patenttivaatimuksista
10

1 - 18 mukainen
vasta-aine-laake-konjugaatti,

jossa Ll:ta esittaa Jjokin seu-
raavista neljasta kaavasta:

15 20. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 18 mukainen
vasta-aine-ladke-konjugaatti, Jjossa Lli:tda esittaa jokin seu-
raavista neljasta kaavasta:

.MA\\MJQN - |
ja
\o
jossa

kukin asteriski osoittaa sidoksen L:&aan.
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21. Jonkin patenttivaatimuksista 18 ja 20 mukainen

vasta-aine-ladke-konjugaatti, Jjossa D:td esittaa jokin seuraa-

vista neljasta kaavasta:

jossa

kukin asteriski osoittaa sidoksen L:&dan; Jja

Q3, Q¥ Ja W® ovat kuten edelld on maaritelty, edulli-
sesti, Jjossa D:td esittdad jokin seuraavista neljasta

kaavasta:



15

jossa
kukin asteriski osoittaa sidoksen L:&an,
tai jossa D:td esittad jokin seuraavista kolmesta kaa-

vasta:




le

jossa
kukin asteriski osoittaa sidoksen L:&an,
tai jossa D:td esittad jokin seuraavista neljasta kaa-

5 vasta:

¢

BT R s i

Rei

. ja ;
jossa
10 kukin asteriski osoittaa sidoksen L:aan.
22. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 21 mukainen

vasta-aine-ladke-konjugaatti, Jjossa linkkerid L esittaa -Lb-
La-Lp-Lc-%,

jossa
15 asteriski osoittaa sidoksen laakkeeseen D;
Lp esittda linkkeriad, joka koostuu aminohapposekvens-
sista, joka on lohkaistavissa kohdesolussa, tai puut-
tuu;
La esittdaa Jjotakin, joka wvalitaan seuraavasta ryh-
20 masta:

-C(=0) - (CH2CH;) n?-C (=0) —,
-C (=0) - (CH.CH;) n*-CH,-C (=0) —,
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~C (=0) - (CH,CH,) n?~C (=0) ~NH- (CH,CH,) n3-C (=0) -,

~C (=0) - (CH,CH,) n?~C (=0) ~NH- (CH,CH,) n3-CH,~C (=0) -,
~C (=0) - (CH,CH,) n’~C (=0) ~NH- (CH,CH,0) n~CH,~C (=0) -,
~ (CH,) n*-0-C (=0) -

Jja

- (CH2)n°-C (=0) -,
jossa
n? esittasa kokonaislukua 1 - 3, n® esittaa kokonais-
lukua 1 - 5, n?! esittda kokonaislukua 0 - 2 ja n®
esittaa kokonaislukua 2 - 7;

Lb esittaa valiketta, joka sitoo La:n ja Ab:n glykaa-

nin tai muokatun glykaanin tai valiketta, joka sitoo

La:n ja Ab:n kysteiinitdhteen; ja

Lc esittaa -NH-CH,-:ta, -NH-fenyyliryhma-CH,-0(C=0)-

:ta tai -NH-heterocaryyliryhma-CH,-0(C=0)-:ta tai

puuttuu.

23. Patenttivaatimuksen 22 mukainen vasta-aine-ladke-
konjugaatti, jossa Lc puuttuu tai jossa Lc on —-NH-CH.-.

24. Patenttivaatimuksen 22 tai patenttivaatimuksen 23
mukainen vasta-aine-ladke-konjugaatti, jossa Lp esittaa jota-
kin, joka wvalitaan ryhmadsta, joka koostuu seuraavista: -GGVA-
, -VA-, -GGFG-, -FG-, -GGPI-, -PI-, -GGVCit-, -VCit-, -GGVK-,
-VK-, -GGFrCit-, -°FCit-, -GGFM-, -FM-, -GGLM-, -IM-, -GGICit-
ja -ICit-, edullisesti, jossa Lp on jokin -GGVA-:sta, -VA-:sta,
-GGFG-:sta, -FG-:sta, -GGVCit-:sta, -VCit-:sta, -GGFCit-:sta
ja -FCit-:sta.

25. Patenttivaatimuksen 22 tai patenttivaatimuksen 23
mukainen vasta-aine-laake-konjugaatti, Jjossa Lp on Jjokin -
GGFG-:sta, -GGPI-:sta, -GGVA-:sta, -GGFM-:sta, -GGVCit-:sta, -
GGFCit-:sta, -GGICit-:stad, -GGPL-:sta, -GGAQ-:sta ja -GGPP-
:sta,
edullisesti, jossa Lp on -GGFG- tai -GGPI-.

26. Jonkin patenttivaatimuksista 22 - 25 mukainen
vasta-aine-ladke-konjugaatti, Jjossa La esittaa Jjotakin, Jjoka
valitaan ryhmasta, Jjoka koostuu seuraavista:

—-C (=0) -CH2CH.-C (=0) —,
-C (=0) -CH,CH,-C (=0) -NH- (CH,CH,0) 5—CH,-C (=0) —,
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-C (=0) -CH,CH,-C (=0) -NH- (CH,CH,0) 4—CH>-C (=0) -
Ja
- (CH:) s—-C (=0) -.

27. Jonkin patenttivaatimuksista 22 -
vasta-aine-laake-konjugaatti,

26 mukainen

jossa Lb:tad esittaa jokin seu-
raavista kaavoista:

P

jossa edella esitetyissa Lb:n rakennekaavoissa
kukin asteriski osoittaa sidoksen La:han ja kukin aaltoviiva
osoittaa sidoksen Ab:n glykaaniin tai muokattuun glykaaniin.

28. Jonkin patenttivaatimuksista 22 -
vasta-aine-laake-konjugaatti,
N)_I

26 mukainen
jossa Lb on - (sukkinimid-3-yyli-

jossa - (sukkinimid-3-yyli-N)- esittda seuraavaa rakenne-
kaavaa:
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7y

&

s

TN

Nv.., &

. .""
N
X’ﬁ"! ‘L:f\”s‘
kN Y

2

jossa asteriski osoittaa sidoksen La:han ja aaltoviiva osoittaa
sidoksen vasta-aineen kysteiinitahteen sivuketjuun muodosta-
malla tioeetterin.

29. Jonkin patenttivaatimuksista 22 ja 25 - 27 mukai-
nen vasta-aine-ladke-konjugaatti,
Lb-La-Lp-Lc-%*,

jossa linkkerid L esittaa -
jossa

asteriski osoittaa sidoksen laakkeeseen D;

Lp on -GGFG- -GGPI-;

La esittaa -C(=0)-CH;CH,-C(=0)-:ta;

Lb esittaa seuraavaa kaavaa:

tai

jossa edella esitetyissa Lb:n rakennekaavoissa
kukin asteriski osoittaa sidoksen La:han ja kukin aal-
toviiva osoittaa sidoksen Ab:n glykaaniin tai muokat-
tuun glykaaniin; ja
Lc esittaa -NH-CH,-:ta.
30. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 29 mukainen
vasta-aine-ladke-konjugaatti, Jjossa konjugoitujen laadkemole-
kyylien keskimddrdainen maara vasta-ainemolekyylid kohti vasta-
aine-laake-konjugaatissa on vaihteluvalilla 1 - 10, edulli-
sesti vaihteluvalilla 1 - 5.

31. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 27, 29 ja 30
jossa vasta—-aine sitou-
(N297-gly-

Jjossa N297-glykaani on

mukainen vasta-aine-laake-konjugaatti,
tuu vasta-aineen Asn297:4aan sitoutuneen glykaanin
kaani)

valitykselld L:48n, edullisesti,
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muokattu glykaani, ja edullisemmin, Jjossa N297-glykaani on
N297- (Fuc)MSG1l tai N297-(Fuc) SG.

32. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 31 mukainen
vasta-aine-ladke-konjugaatti, Jjossa vasta-aine tai vasta-ai-
neen antigeenia sitova fragmentti on proteiini, joka on tuo-
tettu isantédsolussa kayttamalla vasta-ainegeenia, jota on mo-
difioitu geenitekniikalla.

33. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 32 mukainen
vasta-aine-ladke-konjugaatti, Jjossa vasta-aine on anti-HER2-
vasta—-aine, anti-HER3-vasta-aine, anti-DLL3-vasta-aine, anti-
FAP-vasta—-aine, anti-CDHll-vasta-aine, anti-CDH6-vasta-aine,
anti-A33-vasta-aine, anti-CanAg-vasta-aine, anti-CDl9-vasta-
aine, anti-CD20-vasta-aine, anti-CD22-vasta-aine, anti-CD30-
vasta—-aine, anti-CD33-vasta-aline, anti-CD56-vasta-aine, anti-
CD70-vasta-aine, anti-CD98-vasta-aine, anti-TROP2-vasta-aine,
anti-CEA-vasta-aine, anti-Cripto-vasta-aine, anti-EphA2-
vasta-aine, anti-G250-vasta-aine, anti-MUCl-vasta-aine, anti-
GPNMB-vasta—-aine, anti-integriini-vasta-aine, anti-PSMA-
vasta—-aine, anti-tenaskiini C-vasta-aine, anti-SLC44A4-vasta-
aine, anti-mesoteliini-vasta-aine, anti-ENPP3-vasta—-aine,
anti-CDh47-vasta—-aine, anti-EGFR-vasta-aine, anti-GPR20-vasta-
alne tai anti-DRb-vasta-aine tal vasta-aineen antigeenia si-
tova fragmentti.

34, Patenttivaatimuksen 33 mukainen vasta-aine-ladke-
konjugaatti, Jjossa vasta-aine on anti-HER2-vasta-aine tai
vasta-aineen antigeenia sitova fragmentti,

edullisesti, Jjossa vasta-aine valitaan seuraavista

(i) - (iv):

(i) wvasta-aine, Jjoka kéasittaa kevytketjun, Joka
koostuu aminohapposekvenssistada, jota esittaa SEKV.
ID NO: 1, ja raskasketjun, Jjoka koostuu aminohap-
posekvenssistda, Jjota esittaa SEKV. ID NO: 2, tai
vasta-aineen antigeenia sitova fragmentti, tai
vasta-aine, Jjoka kasittaa kevytketjun, Jjoka koos-
tuu aminohapposekvenssistda, jota esittaa SEKV. ID

NO: 1, Ja raskasketjun, Jjoka koostuu
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aminohapposekvenssista, jota esittda SEKV. ID NO:
3, tal vasta-aineen antigeenia sitova fragmentti;
(ii) IgGl-vasta-aine tai vasta-aineen antigeenia
sitova fragmentti, kuten kohdassa (i) on maari-
telty, jossa osa aminochappotédhteista vakioalueessa
on substituoitu;

(iii) IgGl-vasta-aine tail vasta-aineen antigeenia
sitova fragmentti, kuten kohdassa (i) on maari-
telty, Jjoka kasittaa Ala:n ja Ala:n asemissa 234
Ja 235, spesifioitu EU-indeksin numeroinnilla,
mainitussa Jjarjestyksessa; ja

(iv) proteiini, jota tuotetaan isadntasolussa kayt-
tamalla geenida, Jjoka on modifioitu geeniteknii-
kalla kohdassa (i) ma&aritellyn vasta-aineen tai
vasta-aineen antigeenia sitovan fragmentin gee-

nista; tai

jossa vasta-aine valitaan seuraavista (v) - (viii):

(v) wvasta-aine, Joka kasittaa kevytketjun, joka
koostuu aminohapposekvenssistada, jota esittaa SEKV.
ID NO: 28, Jja raskasketjun, joka koostuu aminohap-
posekvenssistda, Jjota esittadaa SEKV. ID NO: 29, tai
vasta-aineen antigeenia sitova fragmentti, tai
vasta-aine, Jjoka kasittaa kevytketjun, Jjoka koos-
tuu aminohapposekvenssistda, jota esittaa SEKV. ID
NO: 28, Jja raskasketjun, Jjoka koostuu aminohap-
posekvenssistda, Jjota esittadaa SEKV. ID NO: 30, tai
vasta-aineen antigeenia sitova fragmentti;

(vi) IgGl-vasta-aine tai vasta-aineen antigeenia
sitova fragmentti, kuten kohdassa (v) on maari-
telty, jossa osa aminohappotdhteista vakioalueessa
on substituoitu;

(vii) IgGl-vasta-aine tail vasta-aineen antigeenia
sitova fragmentti, kuten kohdassa (v) on maari-
telty, Jjoka kasittaa Ala:n ja Ala:n asemissa 234
Ja 235, spesifioitu EU-indeksin numeroinnilla,

mainitussa Jjarjestyksessa; ja
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(viii) proteiini, Jjota tuotetaan isantasolussa
kayttamalla geenia, Jjoka on modifioitu geenitek-
niikalla kohdassa (v) maaritellyn vasta-aineen tai
vasta-aineen antigeenia sitovan fragmentin gee-
nista,

edullisesti, jossa vksi tai kaksi aminohappoa poiste-

taan vasta-aineen tai vasta-aineen antigeenia sitovan

fragmentin raskasketjun karboksyylip&dédssa.

35. Patenttivaatimuksen 33 mukainen vasta-aine-ladke-
konjugaatti, jossa vasta-aine on vasta-aine, joka kasittaa ke-
vytketjun, joka koostuu aminohapposekvenssista, Jjota esittaa
SEKV. ID NO: 31, ja raskasketjun, joka koostuu aminohapposek-
venssistd, jota esittda SEKV. ID NO: 32, tai vasta-aineen an-
tigeenia sitova fragmentti, wvasta-aine, joka kasittaa kevyt-
ketjun, Joka koostuu aminohapposekvenssista, Jota esittaa
SEKV. ID NO: 33, ja raskasketjun, joka koostuu aminohapposek-
venssistd, jota esittda SEKV. ID NO: 34, tai vasta-aineen an-
tigeenia sitova fragmentti, tai vasta-aine, joka kasittada ke-
vytketjun, joka koostuu aminohapposekvenssista, Jjota esittaa
SEKV. ID NO: 35, ja raskasketjun, Jjoka koostuu aminohapposek-
venssistd, jota esittda SEKV. ID NO: 36, tai vasta-aineen an-
tigeenia sitova fragmentti, edullisesti IgGl-vasta-aine tai
vasta-aineen antigeenia sitova fragmentti, kuten edella on maa-
ritelty, Jjossa oOsa aminohappotahteistda vakioalueessa on sub-
stituoitu, tai IgGl-vasta-aine tai vasta-aineen antigeenia si-
tova fragmentti, Jjoka kadsittdad Ala:n ja Ala:n asemissa 234 ja
235, spesifioitu EU-indeksin numeroinnilla, mainitussa jarjes-
tyksessa.

36. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 32 mukainen
vasta-aine-ladke-konjugaatti, Jjossa vasta-aine on mika ta-
hansa, joka valitaan ryhmastad, joka koostuu IgG:sta, kasittden
IgGl:n, IgG2:n, IgG3:n ja IgG4:n, IgE:sta, IgM:sta, IgD:sta,
IgA:sta, kasittden IgAl:n Jja IgA2:n, Jja IgY:sta, tai wvasta-
aineen antigeenia sitova fragmentti, edullisesti, jossa vasta-
aine on IgGl, tali vasta-aineen antigeenia sitova fragmentti,
edullisemmin, Jjossa osa aminohappotdhteistad wvakiocalueessa on

substituoitu, ja viela edullisemmin, jossa substituutio
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kasittad leusiinin substituution alaniinilla asemissa 234 Jja
235, spesifioitu EU-indeksin numeroinnilla.

37. Patenttivaatimuksen 36 mukainen vasta-aine-ladke-
konjugaatti, jossa vasta-aine on IgGl-vasta-aine, joka kasit-
taa kevytketjun, Jjoka koostuu aminohapposekvenssista, Jjota
esittaa SEKV. ID NO: 28, ja raskasketjun, joka koostuu amino-
happosekvenssista, Jjota esittaa SEKV. ID NO: 29, tai wvasta-
aineen antigeenia sitova fragmentti, tai IgGl-vasta-aine, joka
kasittaa kevytketjun, Jjoka koostuu aminohapposekvenssista,
jota esittaa SEKV. ID NO: 28, Jja raskasketjun, joka koostuu
aminohapposekvenssista, Jjota esittaa SEKV. ID NO: 30, tai
vasta-aineen antigeenia sitova fragmentti, jossa raskasketjun
sekvenssi kadsittdaad leusiinin substituution alaniinilla ase-
missa 234 Jja 235, spesifioitu EU-indeksin numeroinnilla.

38. Patenttivaatimuksen 37 mukainen vasta-aine-ladke-
konjugaatti, jossa yksi tai kaksi aminohappoa poistetaan vasta-
alneen tal vasta-aineen antigeenia sitovan fragmentin raskas-
ketjun karboksyylipdassa.

39. Patenttivaatimuksen 1 mukainen vasta-aine-ladke-
konjugaatti, jossa vasta-aine-laake-konjugaattia esittda kaava
(I1):

jossa
m! on vaihteluvalilla 3 - 5;
Ab esittda anti-HER2-vasta-ainetta, Jjossa vasta-ai-
neen glykaania on muokattu;
L esittad linkkeria, joka yhdistaa Ab:n ja D:n;
jossa linkkeria L esittda -Lb-La-Lp-Lc-*, Jjossa
asteriski osoittaa sidoksen laakkeeseen D;
Lp on -GGFG-;
La esittaa -C(=0)-CH;CH,-C(=0)-:ta;

Lb esittaa seuraavaa kaavaa:
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4

povsssssrn,

jossa edella esitetyissa Lb:n rakennekaavoissa

kukin asteriski osoittaa sidoksen La:han, ja kukin
5 aaltoviiva osoittaa sidoksen Ab:n muokattuun gly-

kaaniin; ja

Lc esittaa -NH-CH.-:ta;

Ab sitoutuu vasta-aineen Asn297:4an sitoutuneen

glykaanin (N297- (Fuc)SG) valityksella L:4an; Jja
10 D esittaa vyvhdistetta, jota esittaa kaava (I):

% é
B

&

o

jossa

15 asteriski osoittaa sidoksen L:aan.
40. Patenttivaatimuksen 39 mukainen vasta-aine-ladke-
konjugaatti, jossa vasta-aine on jokin seuraavista (i) - (iii):
(i) IgGl-vasta—-aine, Jjoka kasittaa kevytketjun, joka
koostuu aminohapposekvenssista, jota esittaa SEKV. ID
20 NO: 28, ja raskasketjun, Jjoka koostuu aminohapposek-
venssistd, jota esittda SEKV. ID NO: 29, tai IgGl-
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vasta-aine, Jjoka kasittaa kevytketjun, Jjoka koostuu

aminohapposekvenssistd, jota esittaa SEKV. ID NO: 28,

Ja raskasketjun, joka koostuu aminohapposekvenssista,

jota esittaa SEKV. ID NO: 30;

(ii) wvasta—-aine, kuten kohdassa (i) on maaritelty,

jossa osa aminohappotahteista vakioalueessa on sub-

stituoitu; ja

(iii) proteiini, Jjota tuotetaan isadntédsoluissa kayt-

tamalla geenida (a), Joka on modifioitu geeniteknii-

kalla kohdassa (i) maaritellyn vasta-aineen geenista

(b) .

41. Patenttivaatimuksen 40 mukainen vasta-aine-ladke-
konjugaatti, jossa substituutio kasittdd leusiinin substituu-
tion alaniinilla asemissa 234 ja 235, spesifioitu EU-indeksin
numeroinnilla.

42 . Patenttivaatimuksen 39 tai 40 mnukainen vasta-
alne-l&adke-konjugaatti,

jossa vasta-aine on IgGl-vasta-aine, Jjoka kasittaa

kevytketjun, Jjoka koostuu aminohapposekvenssista,

Jjota esittaa SEKV. ID NO: 28, ja raskasketjun, joka

koostuu aminohapposekvenssista, jota esittaa SEKV. ID

NO: 29,

jossa osa aminohappotdhteista vasta-aineen vakioalu-

eessa on substituoitu.

43, Patenttivaatimuksen 39 tai 40 mnukainen vasta-
alne-l&adke-konjugaatti,

jossa vasta-aine on IgGl-vasta-aine, Jjoka kasittaa

kevytketjun, Jjoka koostuu aminohapposekvenssista,

Jjota esittaa SEKV. ID NO: 28, ja raskasketjun, joka

koostuu aminohapposekvenssista, jota esittaa SEKV. ID

NO: 29,

jossa vasta-aineen vakioalue k&sittada leusiinin sub-

stituution alaniinilla asemissa 234 ja 235, spesifi-

oitu EU-indeksin numeroinnilla.

44, Patenttivaatimuksen 39 tai 40 mnukainen vasta-

aine-laake-konjugaatti,
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jossa vasta-aine on IgGl-vasta-aine, Jjoka kasittaa

kevytketjun, Jjoka koostuu aminohapposekvenssista,

Jjota esittaa SEKV. ID NO: 28, ja raskasketjun, joka

koostuu aminohapposekvenssista, jota esittaa SEKV. ID

NO: 30,

jossa osa aminohappotdhteista vasta-aineen vakioalu-

eessa on substituoitu.

45, Patenttivaatimuksen 39 tai 40 mnukainen vasta-
alne-l&adke-konjugaatti,

jossa vasta-aine on IgGl-vasta-aine, Jjoka kasittaa

kevytketjun, Jjoka koostuu aminohapposekvenssista,

Jjota esittaa SEKV. ID NO: 28, ja raskasketjun, joka

koostuu aminohapposekvenssista, jota esittaa SEKV. ID

NO: 30,

jossa vasta-aineen vakioalue k&sittada leusiinin sub-

stituution alaniinilla asemissa 234 ja 235, spesifi-

oitu EU-indeksin numeroinnilla.

46, Jonkin patenttivaatimuksista 39 - 45 mukainen
vasta-aine-ladke-konjugaatti, jossa vksi tai kaksi aminohappoa
on poistettu vasta-aineen raskasketjun karboksyylip&dédssa.

47. STING-agonisti, joka kasittad jonkin patenttivaa-
timuksista 1 - 46 mukaisen vasta-aine-laidke-konjugaatin.

48. Farmaseuttinen koostumus, Joka kéasittda jonkin
patenttivaatimuksista 1 - 46 mukaisen vasta-aine-ladke-konju-
gaatin.

49, Antitumoraalinen aine, Jjoka kasittada jonkin pa-
tenttivaatimuksista 1 - 46 mukaisen vasta-aine-ladke-konjugaa-
tin.

50. Jonkin patenttivaatimuksista 1 - 46 mukainen
vasta-aine-ladke-konjugaatti, patenttivaatimuksen 47 mukainen
STING-agonisti, patenttivaatimuksen 48 mukainen farmaseuttinen
koostumus tai patenttivaatimuksen 49 mukainen antitumoraalinen
alne kaytettavaksi sydvan hoidossa.

51. Vasta-aine-laake-konjugaatti, STING-agonisti,
farmaseuttinen koostumus tai antitumoraalinen aine kaytetta-
vaksi patenttivaatimuksen 50 mukaisesti, jossa sydpa on keuh-

kosyopa, munuaissyopa, uroteliaalinen syopa,
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kolorektaalisydpd, eturauhassyopa, glioblastooma multiforme,
munasarjasydpd, haimasydpd, rintasydpd, melanooma, maksasyopa,
virtsarakon sydpd, mahasydpd, ruokatorven sydpa, endomet-
riumsyodpa, kivessyopa, kohdunkaulan syopa, istukan koriokarsi-
nooma, glioblastooma multiforme, aivokasvain, paan ja kaulan
alueen syopd, kilpirauhassyopa, mesoteliooma, gastrointesti-
naalinen stroomatuumori (GIST), sappirakon sydpad, sappitie-
syopa, lisamunuaissyopa, levyepiteelikarsinooma, leukemia, ma-

ligni lymfooma, plasmasytooma, myelooma tail sarkooma.
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