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摘要(译)

本发明涉及对人组蛋白甲基转移酶EZH2的野生型和某些突变形式的抑
制，所述EZH2是PRC2复合物的催化亚基，所述PRC2复合物催化组蛋
白H3上赖氨酸27(H3-K27)的单-至三-甲基化。在一个实施方式中，所述
抑制对于所述EZH2的突变形式是选择性的，从而抑制与某些癌症相关的
H3-K27的三甲基化。可以使用所述方法来治疗癌症，包括滤泡性淋巴瘤
和弥散性大B细胞淋巴瘤(DLBCL)。本发明还提供用于鉴定EZH2突变形
式的小分子选择性抑制剂的方法，以及用于测定对象内对EZH2抑制剂响
应性的方法。
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