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Patentkrav

1. Forbindelse omfattende et modifisert compstatinpeptid (ICVWQDWGHHRCT (syklisk
C2-C12; SEKV ID NR: 1), hvor modifiseringen omfatter en tilsatt eller substituert N-
terminalkomponent som forbedrer (1) peptidets C3-, C3b- eller C3c-bindingsaffinitet,
(2) peptidets Igselighet i vandige vaesker, og/eller (3) peptidets plasmastabilitet
og/eller plasmaoppholdstid, sammenlignet med et umodifisert compstatinpeptid under
likeverdige forhold, hvor den tilsatte komponenten er D-Tyr, D-Phe, Tyr(Me), D-Trp,
D-Cha, Phe, N-metyl Gly (Sar), Arg, mPhe, mVal, eller Tyr, og hvor den substituerte
N-terminalkomponenten omfatter Ile i posisjon 1 som erstattes med Ac-Trp; hvor
forbindelsen videre omfatter én eller flere av: (1) erstatning av His i posisjon 9 med
Ala; (2) erstatning av Val i posisjon 4 med Trp eller en analog av Trp, hvor analogen
til Trp eventuelt er 1-metyl Trp eller 1-formyl Trp; (3) erstatning av Trp i posisjon 7
med en analog av Trp, hvor analogen til Trp eventuelt er en halogenert Trp; (4)
modifisering av Gly i posisjon 8 for 8 begrense ryggradskonformasjonen p& det stedet,
eventuelt hvor ryggraden er begrenset ved & erstatte Gly i posisjon 8 (Gly8) med N-
alfa-metyl Gly; (5) erstatning av Thr i posisjon 13 med Ile, Leu, Nle, N-metyl Thr eller
N-metyl Ile; og (6) erstatning av disulfidbindingen mellom C2 og C12 med en

tioeterbinding for & fremstille et cystationin eller et lantitionin.

2. Forbindelse ifglge krav 1, omfattende en tilsatt komponent valgt fra N-metyl Gly
(Sar) og D-Tyr.

3. Forbindelse ifglge krav 1, omfattende erstatning av Ile i posisjon 1 med Ac-Trp.

4. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-3, omfattende én eller flere av:
(1) erstatning av His i posisjon 9 med Ala; (2) erstatning av Val i posisjon 4 med Trp
eller en analog av Trp, hvor analogen til Trp er 1-metyl Trp eller 1-formyl Trp;

(3) erstatning av Trp i posisjon 7 med en halogenert Trp; (4) erstatning av Gly i
posisjon 8 (Gly8) med N-alfa-metyl Gly; (5) erstatning av Thr i posisjon 13 med lle,
Leu, Nle, N-metyl Thr eller N-metyl Ile; og (6) erstatning av disulfidbindingen mellom

C2 og C12 med en tioeterbinding for 8 fremstille et cystationin eller et lantitionin.
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5. Forbindelse omfattende et modifisert peptid med en sekvens av SEKV ID NR: 29,
som er:
Xaal - Xaa2 - Cys - Val - Xaa3 - GIn - Xaa4 - Xaa5 - Gly - Xaa6 - His - Xaa7 -
Cys - Xaa8, der Gly mellom Xaa5 og Xaa6 eventuelt er modifisert for a
begrense ryggradskonformasjonen;
hvor:
Xaal er Tyr, D-Tyr, D-Phe, Tyr(Me), D-Trp, D-Cha, Phe, N-metyl Gly
(Sar), Arg, mPhe, mVal, eller Tyr;
Xaa2 er Ile;
Xaa3 er Trp eller en analog av Trp, hvor analogen til Trp omfatter en
lavere alkyl eller en lavere alkanoylsubstituent;
Xaa4 er Asp;
Xaa5 er Trp eller en analog av Trp omfattende en halogenert Trp;
Xaab er His, Ala, Phe eller Trp;
Xaa7 er Arg; og
Xaa8 er Thr, Ile, Leu, Nle, N-metyl Thr eller N-metyl Ile, hvor en
karboksyterminal -OH av hvilken som helst av Thr, Ile, Leu, Nle, N-
metyl Thr eller N-metyl Ile eventuelt er erstattet av -NHz; og hvor

peptidet er syklisk via en Cys-Cys- eller tioeterbinding.

6. Forbindelse ifglge krav 5, hvor:
Gly i posisjon 8 er N-metylert;
Xaal er D-Tyr eller Sar;
Xaa2 er Ile;
Xaa3 er Trp, 1-metyl-Trp eller 1-formyl-Trp;
Xaa5 er Trp;
Xaab er Ala; og
Xaa8 er Thr, Ile, Leu, Nle, N-metyl Thr eller N-metyl Ile med eventuell

erstatning av karboksyterminalen -OH med -NH..

7. Forbindelse omfattende et modifisert compstatinpeptid med en sekvens av SEKV ID
NR: 18.

8. Forbindelse omfattende et modifisert compstatinpeptid bestdende av SEKV ID
NR: 18.
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9. Forbindelse ifslge et hvilket som helst av de foregdende krav, videre omfattende en
komponent som gker biotilgjengeligheten eller forlenger in vivo-retensjon til

forbindelsen.

10. Forbindelse ifglge krav 9, hvor komponenten som gker biotilgjengeligheten eller
forlenger in vivo-retensjonen til forbindelsen er valgt fra polyetylenglykol (PEG), et
albuminbindende lite molekyl, et albuminbindende peptid, eller en hvilken som helst

kombinasjon derav.

11. Forbindelse ifglge krav 10, hvor den ytterligere komponenten er et albumin-
bindende lite molekyl, eventuelt bundet til peptidet ved N-terminalen eller ved C-

terminalen.

12. Forbindelse ifglge krav 11, omfattende SEKV ID NR: 7 eller SEKV ID NR: 18 med
Albumin Binding Molecule 2 (ABM2) koblet til N-terminalen.

13. Forbindelse ifglge krav 3, omfattende SEKV ID NR: 23.

14. Forbindelse ifglge krav 6, omfattende en aminosyresekvens valgt fra SEKV ID NR:
7, SEKV ID NR: 8, SEKV ID NR: 9, SEKV ID NR: 10, SEKV ID NR: 13, SEKV ID NR: 14,
SEKV ID NR: 15, SEKV ID NR: 18, SEKV ID NR: 19, SEKV ID NR: 20, og SEKV ID

NR: 21.

15. Forbindelse ifglge krav 14, omfattende SEKV ID NR: 7.

16. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av de foregdende krav for anvendelse i

hemming av komplementaktivering.

17. Farmasgytisk sammensetning omfattende forbindelsen ifglge et hvilket som helst
av kravene 1 til 16 og en farmasgytisk akseptabel baerer; eventuelt formulert for oral,
topisk, pulmonal, subkutan, intramuskulzer eller intravengs administrering av

forbindelsen.
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