1. Antikūno-vaisto konjugatas, kur priešnavikinis junginys, pateiktas šia formule
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yra konjuguotas su anti-HER3 antikūnu tioeterio jungtimi, kuri yra sudaryta disulfidinio junginio fragmente, esančiame anti-HER3 antikūno lanksto dalyje, per jungtuką, turintį struktūrą pavaizduotą tokia formule:
[image: image2.png]-L1-L2-LP-NH- (CH,)n'-L3-(CH,)n?-C(=0)- or -L1-L2-LP-



arba [image: image3.png]-L1-L2-LP-NH- (CH,)n'-L3-(CH,)n?-C(=0)- or -L1-L2-LP-




kur anti-HER3 antikūnas yra prijungtas prie galinio L1,
priešnavikinis junginys yra prijungtas prie -(CH2)n2-C(=O)- fragmento karbonilo grupės arba LP C galo, o jungiamoji pozicija yra aminogrupės, esančios 1 padėtyje, azoto atomas, kur n1 reiškia sveiką skaičių nuo 0 iki 6
n2 reiškia sveiką skaičių nuo 0 iki 5,

L1 reiškia -(sukcinimid-3-il-N)-(CH2)n3-C(=O)-,
kur n3 reiškia sveiką skaičių nuo 2 iki 8
L2 reiškia -NH-(CH2CH2-O)n4-CH2CH2-C(=O)- arba viengubą jungtį, kur n4 reiškia sveiką skaičių nuo 1 iki 6,

LP reiškia tetrapeptido liekaną -GGFG- arba pentapeptido liekaną -DGGFG-,

La reiškia -O- arba viengubą jungtį,
-(sukcinimid-3-il-N)- turi struktūrą, pavaizduotą tokia formule:
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kuris yra prijungtas prie anti-HER3 antikūno jo 3 padėtyje ir yra sujungtas su metileno grupe jungtuko struktūroje, turinčioje šią struktūrą ant azoto atomo 1 padėtyje.
2. Antikūno-vaisto konjugatas pagal 1 punktą, kur vaisto jungtuko struktūros dalis, kurioje vaistas yra prijungtas prie -L1-L2-LP-NH-(CH2)n1-La-(CH2)n2-C(=O)- arba -L1-L2-LP- yra viena vaisto-jungtuko struktūra, parinkta iš šios grupės:
-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2-C(=O)-GGFG-NH-CH2CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2-C(=O)-GGFG-NH-CH2CH2CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-GGFG-NH-CH2CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-GGFG-NH-CH2CH2CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-GGFG-NH-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-DGGFG-NH-CH2CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-DGGFG-NH-CH2CH2CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-DGGFG-NH-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-GGFG-NH-CH2-O-CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-GGFG-NH-CH2CH2-O-CH2-C(=O)-(NH-DX),
-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2-C(=O)-NH-CH2CH2-O-CH2CH2-O-CH2CH2-C(=O)-GGFG-NHCH2CH2-C(=O)-(NH-DX),
-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2-C(=O)-NH-CH2CH2-O-CH2CH2-O-CH2CH2-C(=O)-GGFG-NHCH2CH2CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2-C(=O)-NH-CH2CH2-O-CH2CH2-O-CH2CH2-O-CH2CH2-OCH2CH2-C(=O)-GGFG-NH-CH2CH2-C(=O)-(NH-DX),
-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2-C(=O)-NH-CH2CH2-O-CH2CH2-O-CH2CH2-O-CH2CH2-OCH2CH2-C(=O)-GGFG-NH-CH2CH2CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2-C(=O)-GGFG-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2-C(=O)-DGGFG-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-GGFG-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-DGGFG-(NH-DX);
kur -(sukcinimid-3-il-N)- turi struktūrą, pateiktą šia formule:
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kuris yra prijungtas prie anti-HER3 antikūno jo 3 padėtyje ir yra sujungtas su metileno grupe jungtuko struktūroje, turinčioje šią struktūrą ant azoto atomo 1 padėtyje,
-(NH-DX) reiškia grupę, nurodytą šioje formulėje, su aminogrupės azoto atomu 1 padėtyje, kuri yra prijungimo padėtis,
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-GGFG- reiškia -Gly-Gly-Phe-Gly-tetrapeptido liekaną ir -DGGFG- reiškia -Asp-Gly-Gly-Phe-Gly- pentapeptido liekaną.
3. Antikūno-vaisto konjugatas pagal 2 punktą, kur vaisto-jungtuko struktūros dalis yra viena vaisto-jungtuko struktūra, parinkta iš šios grupės:
-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-GGFG-NH-CH2CH2CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-DGGFG-NH-CH2CH2CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-GGFG-NH-CH2-O-CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2-C(=O)-NH-CH2CH2O-CH2CH2O-CH2CH2-C(=O)-GGFG-NHCH2CH2CH2-C(=O)-(NH-DX), 

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-DGGFG-(NH-DX).
4. Antikūno-vaisto konjugatas pagal 3 punktą, kur vaisto-jungtuko struktūra yra:
-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-GGFG-NH-CH2CH2CH2-C(=O)-(NH-DX).
5. Antikūno-vaisto konjugatas pagal 3 punktą, kur vaisto-jungtuko struktūra yra:
-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-DGGFG-NH-CH2CH2CH2-C(=O)-(NH-DX).
6. Antikūno-vaisto konjugatas pagal 3 punktą, kur vaisto-jungtuko struktūra yra:
-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-GGFG-NH-CH2-O-CH2-C(=O)-(NH-DX).
7. Antikūno-vaisto konjugatas pagal 3 punktą, kur vaisto-jungtuko struktūra yra:

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2-C(=O)-NH-CH2CH2O-CH2CH2O-CH2CH2-C(=O)-GGFG-NHCH2CH2CH2-C(=O)-(NH-DX).
8. Antikūno-vaisto konjugatas pagal 3 punktą, kur vaisto-jungtuko struktūra yra:

-(sukcinimid-3-il-N)-CH2CH2CH2CH2CH2-C(=O)-DGGFG-(NH-DX).

9. Antikūno-vaisto konjugatas pagal bet kurį iš 1-8 punktų, kur anti-HER3 antikūnas apima U1-49, U1-53, U1-59, U1-7 arba U1-9 CDRH1 - CDRH3 ir CDRL1 - CDRL3 atitinkamai sunkiojoje ir lengvojoje grandinėse.
10. Antikūno-vaisto konjugatas pagal bet kurį iš 1-8 punktų, kur anti-HER3 antikūnas apima sunkiosios grandinės kintamą sritį ir lengvosios grandinės kintamą grandinę U1-49, U1-53, U1-59, U1-7 arba U1-9 atitinkamai ant sunkiosios ir lengvosios grandinės.
11. . Antikūno-vaisto konjugatas pagal bet kurį iš 1-8 punktų, kur anti-HER3 antikūnas apima aminorūgščių sekas, nurodytas SEQ ID Nr. 42 ir 44, SEQ ID Nr. 54 ir 56, SEQ ID Nr. 70 ir 72, SEQ ID Nr. 92 ir 94 arba SEQ ID Nr. 96 ir 98, atitinkamai sunkiojoje ir lengvojoje grandinėse.
12. Antikūno-vaisto konjugatas pagal bet kurį iš 1-8 punktų, kur anti-HER3 antikūnas apima aminorūgščių sekas, nurodytas SEQ ID Nr. 583 ir 584 atitinkamai sunkiojoje ir lengvojoje grandinėse.

13. Antikūno-vaisto konjugatas pagal 12 punktą, kur anti-HER3 antikūnas sunkiosios grandinės karboksilo gale trūksta lizino liekanos.
14. Antikūno-vaisto konjugatas pagal bet kurį iš 1-13 punktų, kur pasirinktos vienos vaisto-jungtuko struktūros, konjuguotos su vienu antikūnu, vidutinis vienetų skaičius yra intervale nuo 2 iki 8.
15. Antikūno-vaisto konjugatas pagal bet kurį iš 1-13 punktų, kur pasirinktos vienos vaisto-jungtuko struktūros, konjuguotos su vienu antikūnu, vidutinis vienetų skaičius yra intervale nuo 3 iki 8.
16. Priešnavikinis vaistas ir (arba) priešvėžinis vaistas, apimantis antikūno-vaisto konjugatą pagal bet kurį iš 1-15 punktų, jo druską arba jo hidratą.
17. Priešnavikinis vaistas ir (arba) priešvėžinis vaistas pagal 16 punktą, skirtas naudoti gydant plaučių vėžį, inkstų vėžį, urotelio vėžį, storosios žarnos vėžį, prostatos vėžį, daugiaformę glioblastomą, kiaušidžių vėžį, kasos vėžį, krūties vėžį, melanomą, kepenų vėžį, šlapimo pūslės vėžį, skrandžio vėžį, virškinamojo trakto stromos naviką, gimdos kaklelio vėžį, galvos ir kaklo vėžį, stemplės vėžį, epidermoidinį vėžį, pilvaplėvės vėžį, suaugusiųjų daugiaformę glioblastomą, kepenų vėžį, kepenų ląstelių karcinomą, storosios žarnos vėžį, tiesiosios žarnos vėžį, storosios ir tiesiosios žarnos vėžį, endometriumo vėžį, gimdos vėžį, seilių liaukų vėžį, inkstų vėžį, vulvos vėžį, skydliaukės vėžį, kepenų karcinomą, išangės karcinomą arba varpos vėžį.
18. Farmacinė kompozicija, apimanti antikūno-vaisto konjugatą pagal bet kurį iš 1-15 punktų, jo druską arba jo hidratą kaip aktyvų ingredientą ir farmaciniu požiūriu priimtiną kompozicijos ingredientą.
19. Farmacinė kompozicija pagal 18 punktą, skirta naudoti gydant plaučių vėžį, inkstų vėžį, urotelio vėžį, kolorektalinį vėžį, prostatos vėžį, daugiaformę glioblastomą, kiaušidžių vėžį, kasos vėžį, krūties vėžį, melanomą, kepenų vėžį, šlapimo pūslės vėžį, skrandžio vėžį, virškinamojo trakto stromos naviką, gimdos kaklelio vėžį, galvos ir kaklo vėžį, stemplės vėžį, epidermoidinį vėžį, pilvaplėvės vėžį, suaugusiųjų daugiaformę glioblastomą, kepenų vėžį, hepatoceliulinę karcinomą, storosios žarnos vėžį, tiesiosios žarnos vėžį, gaubtinės ir tiesiosios žarnos vėžį, endometriumo vėžį, gimdos vėžį, seilių liaukų vėžį , inkstų vėžį, vulvos vėžį, skydliaukės vėžį, kepenų karcinomą, išangės karcinomą arba varpos vėžį.
