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Patentkrav

1. Makromolekyl omfattende:

i) dendrimer omfattende en kjerne og minst én generasjon av
bygningsenheter, den ytterste generasjonen av bygningsenheter har
overflateaminogrupper hvori minst to forskjellige endegrupper er kovalent

festet til overflateaminogruppene til dendrimeren;

i) farste endegruppe som er en rest av et farmasgytisk aktivt middel

omfattende en hydroksylgruppe;
iii) andre endegruppe som er et farmakokinetisk modifiserende middel;

hvori den fgrste endegruppen er kovalent festet til overflateaminogruppen til
dendrimeren gjennom et disyrebindeledd, disyrebindeleddet omfattende en ryggrad
som inneholder ett eller flere oksygen-, svovel- eller nitrogenatomer; hvori
disyrebindeleddet danner en esterbinding med hydroksylgruppen til det farmasgytisk
aktive midlet og en amidbinding med overflateaminogruppen; eller et farmasgytisk

akseptabelt salt derav.

2. Makromolekyl ifglge krav 1, hvori det farmakokinetiske modifiserende midlet er

polyetylenglykol.

3. Makromolekyl ifglge krav 2, hvori polyetylenglykolen har en molekylvekt i omradet
220 til 1100 Da, eller 1000 til 2500 Da, 1000-5500 Da.

4. Makromolekyl ifglge krav 3, hvori polyetylenglykolen har en molekylvekt i omradet
pa fra 1000 til 2500 Da.

5. Makromolekyl ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, hvori disyrebindeleddet

har formelen:

-C(0)-X-C(0)-

hvori X er -(CH2)s-A-(CH2)t-;
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A er valgt fra O-, -S-, -NR1-, -N*(R1)2-, -S-S- 0og -[OCH2CH2]r-O-;
Ri er valgt fra hydrogen og Ci-Cs-alkyl;
s og t er uavhengig valgt fra 1 og 2; og

r ervalgt fra 1, 2 og 3.

6. Makromolekyl ifglge krav 5, hvori X er CH2-A-CHz2 eller CH2CH2-A-CH2CH2-.

7. Makromolekyl ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvori disyrebindeleddet
er -C(0)-CH20CH2-C(0)-, -C(O)-CH2SCH2-C(0O)-, -C(0)-CH2NHCH2-C(0O)-, -C(0)-
CH2N(CHs)CH2-C(O)-, -C(0)-CH2N*(CH3)2CH2-C(0O)-, -C(O)-CH2-S-S-CH2-C(0)-
eller - C(O)-OCH2CH20CH2CH20C(0O)-.

8. Makromolekyl ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvori disyrebindeleddet
er -C(0)-CH20CH2-C(0)- eller -C(O)-CH2SCH2-C(0)-.

9. Makromolekyl ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 8, hvori kjernen er et

benzhydrylamid av lysin (BHALYysS).

10. Makromolekyl ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 9, hvori

bygningsenhetene er lysin.

11. Makromolekyl ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 10, hvori dendrimeren

har 4 til 6 generasjoner av bygningsenheter.

12. Makromolekyl ifglge et hvilket som helst av kravene 9 til 11, hvori dendrimeren er
en 5-generasjons dendrimer som har formelen
BHALys[Lys]2[Lys]a[Lys]s[LyS]16[LYyS]32.

13. Makromolekyl ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 12, hvori én eller flere av
det fglgende gjelder,
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i) dendrimeren har 2 til 6 generasjoner av bygningsenheter,
i) dendrimeren omfatter bygningsenheter av lysin eller lysinanaloger,
iii) makromolekylet har en partikkelstarrelse pa mindre enn 1000 nm, og

iv) makromolekylet har en molekylvekt pa minst 30 kDa.

14. Makromolekyl ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 13, hvori den farste
endegruppen og den andre endegruppen er til stede i et 1:1-forhold.

15. Makromolekyl ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 14, hvori
makromolekylet omfatter en tredje endegruppe som er en blokkerende gruppe, et

farmasgytisk middel eller en malrettingsgruppe.

16. Makromolekyl ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 15, videre omfattende
en malrettingsgruppe festet til en funksjonell gruppe pa kjernen av dendrimeren,
hvori malrettingsmidlet velges fra luteiniserende hormonfrigivende hormon, en
luteiniserende hormonfrigivende hormonanalog, LYP-1 og et antistoff eller

antistoffragment.

17. Makromolekyl ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 16, hvori det
farmasgytisk aktive midlet er et onkologisk legemiddel, et antiviralt middel eller et
steroid.

18. Makromolekyl ifglge krav 17, hvori det farmasgytisk aktive midlet er testosteron.

19. Makromolekyl ifglge krav 17, hvori det farmasgytisk aktive midlet er et taksan, en

somatostatinetterligning, en gstrogenreseptormodulator eller en nukleosidanalog.

20. Makromolekyl ifalge krav 17, hvori det farmasgytisk aktive midlet er docetaksel,

paklitaksel, kabazitaksel, kamptotecin, irinotekan, topotekan, gemcitabin, fulvestrant,
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oktreotid eller et kamptotecin.

21. Farmasgytisk sammensetning omfattende makromolekylet ifglge et hvilket som
helst av kravene 1 til 20 og en farmasgytisk akseptabel beerer.

22. Makromolekyl ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 20 eller en
sammensetning ifglge krav 21 for anvendelse i en fremgangsmate for & behandle
eller undertrykke veksten av en kreft, eller for & redusere toksisiteten til, eller
redusere bivirkninger forbundet med, et onkologisk legemiddel eller formulering av et
onkologisk legemiddel, eller for & redusere overfglsomhet hos et individ ved
behandling med et onkologisk legemiddel eller formulering av et onkologisk

legemiddel, der det farmasgytisk aktive midlet er et onkologisk legemiddel.

23. Makromolekyl eller sammensetning for anvendelse ifglge krav 22, hvori
makromolekylet eller sammensetningen administreres som en bolus eller ved rask

infusjon i lgpet av mindre enn 30 minutter.

24. Makromolekyl eller sammensetning for anvendelse ifglge et hvilket som helst av
kravene 22 eller 23, hvori makromolekylet eller sammensetningen administreres i en

kombinasjon med annen behandling.
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