NORWAY

(12) Translation of
European patent specification

(11) NO/EP 2858974 B1

(19) NO
(51) IntCl.

CO7C 271/16 (2006.01)
AB1K 47/16 (2006.01)
AB1K 47/18 (2017.01)
AB1K 47/22 (2006.01)
CO7C 235/08 (2006.01)
CO7C 237/08 (2006.01)
CO7C 317/44 (2006.01)
CO7C 321/14 (2006.01)
CO7C 333/04 (2006.01)
CO7D 207/16 (2006.01)
CO7D 333/40 (2006.01)

Norwegian Industrial Property Office

(21)

(80)

(86)
(86)

(87)

(30)

(84)

(73)

(72)

(74)

Translation Published

Date of The European
Patent Office Publication of
the Granted Patent

European Application Nr.
European Filing Date

The European Application’s
Publication Date

Priority

Designated Contracting
States:

Proprietor

Inventor

Agent or Attorney

2019.01.14

2018.10.17
13729241.3

2013.06.07

2015.04.15

2012.06.08, US, 201261657480 P

AL ;AT;BE;BG;CH;CY;CZ;DE;DK;EE;ES;FI;FR;GB;GR;HR;HU;
IE;IS;IT;LI;LT;LU;LV;MC;MK;MT;NL;NO;PL;PT;RO;RS;SE;SI;
SK; SM; TR

Nitto Denko Corporation, 1-1-2 Shimohozumi, Ibaraki-shi, Osaka 567-8680, Japan

Payne, Joseph E., 4810 Milano Way, Oceanside, CA 92057, USA
Gaudette, John, A., 14329 Jolley Lane, Poway, CA 92064, USA

Hou, Zheng, 8305 Stage Coach place, San Diego, CA 92129, USA
Ahmadian, Mohammad, 3230 Rancho Quartillo, Carlsbad, CA 92009, USA
Yu, Lei, 6638 Titanite Place, Carlsbad, CA 92009, USA

Knopov, Victor, 3023 Deeb Drive, Vista, CA 92084, USA

Akopian, Violetta, 12610 Torrey Bluff Dr., Apt 370, San Diego, CA 92130, USA
Karmali, Priya, 4353 Nobel DriveUnit 68, San Diego, CA 92122, USA
Witte, Richard P., 3462 Spring Tide Terrace, San Diego, CA 92110, USA
Safarzadeh, Neda, 4123 Arbolitos Drive, Poway, CA 92064, USA

Ying, Wenbin, 7478 Park Village Road, San Diego, CA 92129, USA
Zhang, Jun, 12166 Darkwood Road, San Diego, CA 92129, USA

BRYN AARFLOT AS, Stortingsgata 8, 0161 OSLO, Norge

(54)

Title LIPIDS FOR THERAPEUTIC AGENT DELIVERY FORMULATIONS



NO/EP2858974

(56) References
Cited: WO-A2-2012/170952, CA-Al- 2 800 818

Enclosed is a translation of the patent claims in Norwegian. Please note that as per the Norwegian Patents Acts,
section 66i the patent will receive protection in Norway only as far as there is agreement between the translation
and the language of the application/patent granted at the EPO. In matters concerning the validity of the patent,
language of the application/patent granted at the EPO will be used as the basis for the decision. The patent
documents published by the EPO are available through Espacenet (http://worldwide.espacenet.com) or via
the search engine on our website here: https://search.patentstyret.no/



http://worldwide.espacenet.com/
https://search.patentstyret.no/

10

15

20

25

NO/EP2858974

PATENTKRAYV

1. Ioniserbar lipidforbindelse med formel I:

hvori

n og m er uavhengig 1, 2, 3 eller 4;

R1 0og R2 er uavhengig Cio-1salkyl eller Ci2-1salkenyl;

X er -CHz-, S, O, eller er fravaerende;

L er Ci-salkylen, -S-Ci-salkylen, -O-Ci-4alkylen, -O-C(O)-Ci-salkylen, -S(0)2-Cs-

\ng\/r‘\\/CM alkylen /Z/D
N > L-N/ 5 N
salkylen, S > eller \ representerer |
eller en farmasgytisk akseptabel saltform derav, og som videre er karakterisert ved at
nog mer 2 eller

/
C., alkylen . ,j
\555\7_-_\\\/ 14 Ve %)/\

X er fraveerende og L er S eller L_N\ representerer
eller

X er -CHz- og L er -S-Ci-4alkylen, -S(0)2-Ci-4alkylen, eller -O-C(0O)-Ci-salkylen eller
X erS eller

R: 0g Rz er hver Cio-1salkyl.

2. Forbindelse ifglge krav 1, hvor n og m er 1.

3. Forbindelse ifglge krav 1, hvor X er -CH2-.

4, Forbindelse ifglge krav 1, som er valgt fra den fglgende gruppe:
Lipid Struktur

i-Pr-DC-
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Lipid Struktur
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5.

Lipid Struktur

CA104

S104-DMO

Pro-DC

S$104-DLin

TU104-DLin

0]
/\/\/R/R/\/\/\)I—O—\ 0 |

\/\/E/E/\/\/\/\ﬂ_o_/

Forbindelse som er valgt fra den fglgende gruppe:

Lipid Struktur
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Lipid Struktur
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6. Sammensetning omfattende en forbindelse ifglge krav 1 eller 5 i et liposom

som omfatter et dobbeltlag av lipidmolekyler.

7. Sammensetning ifglge krav 6, hvori forbindelsen er 5 til 50 mol% av

lipidmolekylene.

8. Sammensetning ifglge krav 7, som videre omfatter en kationisk lipid.
10

9. Sammensetning ifglge krav 8, hvori det kationiske lipidet er

o}
N e /\\/JL Br

o] fo) \ X
//—/

/ OH

\\/’\/wﬁ\/\//\/ATO
o] HEDC
eller

(o]
N P \/A\/\//\)J\ 0 Br

15 HEDODC.
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10. Sammensetning ifglge krav 8, hvori det kationiske lipidet er 5 til 40 mol% av

lipidmolekylene.
11. Sammensetning ifglge krav 6, som videre omfatter et flytende medium.
12. Sammensetning ifglge krav 6, som videre omfatter minst ett fosfolipid.

13. Sammensetning ifglge krav 6, som videre omfatter minst ett PEG-konjugert

lipid.

14. Stellatcelle-spesifikk medikamentbarer omfattende sammensetningen ifglge
krav 6, og en stellatcellespesifikk mengde av et malmolekyl bestdende av strukturen
(retinoid)n-linker-(retinoid)n, hvor n = 0, 1, 2 eller 3; og hvor linkeren omfatter et

polyetylenglykol (PEG) eller PEG-lignende molekyl.

15. Medikamentbeerer ifglge krav 14, som videre omfatter et siRNA-molekyl.
16. Farmasgytisk formulering ifglge krav 15, hvori siRNA er innkapslet av
liposomet.
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