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PEPTIDSAMMENSETNING OG FREMGANGSMATER FOR ANVENDELSE

Patentkrav

1. Forbindelse av formel 1,

OH
OH
O O
N N H\/LLN NH,
: H : H
A R I
(Formel I)

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.

2. Polyacetatsalt eller triacetatsalt av forbindelsen ifglge krav 1.

3. Sammensetning omfattende forbindelsen eller saltet ifalge krav 1 eller krav 2, og et

farmasgytisk akseptabelt hjelpestoff konfigurert for okular levering.

4. Sammensetningen ifalge krav 3, hvori sammensetningen formuleres for intraokular,

intravitreal eller periokular administrasjon.

5. Sammensetningen ifglge krav 3 eller krav 4, hvori forbindelsen inni
sammensetningen beskytter Igsnede fotoreseptorceller i retina, forhindrer apoptose
eller nekroptose i celler i pigmentert retinaepitel i gyet eller forhindrer apoptose eller

nekroptose i gyets retinale gangliaceller.

6. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 3-5, videre omfattende

minst ett ikke-ionisk overflatemiddel.

7. Sammensetningen ifalge krav 6, hvori det minst ene ikke-ioniske overflatemidlet
velges fra gruppen bestdende av polysorbat 80, polysorbat 20, poloksamer 407 og

tyloaksopol.
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8. Sammensetningen ifglge krav 6 eller krav 7, hvori det minst ene ikke-ioniske
overflatemidlet danner omtrent 0,01 vekt-%—20 vekt-% av sammensetningen, eller
hvori det minst ene ikke-ioniske overflatemidlet danner omtrent 0,05 vekt-%-10 vekt-
% av sammensetningen eller hvori det minst ene ikke-ioniske overflatemidlet danner

omtrent 0,25 vekt-%-3 vekt-% av sammensetningen.

9. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 6 til 8, hvori to eller flere
ikke-ioniske overflatemidler anvendes i et forhold som optimerer slike parametere som
vitreal eller retinal farmakokinetikk for & passe til indikasjonen som behandles, enten
den er akutt eller kronisk, slik at den totale mengden av ikke-ionisk overflatemiddel

som tilsettes er 0,01 vekt-%—20 vekt-% av sammensetningen.

10. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 3-9, videre omfattende

minst ett av propylenglykol og dimetylsulfoksid.

11. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 3-9, videre omfattende
et organisk Igsemiddel; eventuelt hvori det organiske lgsemidlet danner omtrent
1 vekt-%-50 vekt-% av sammensetningen; omtrent 1 vekt-%—20 vekt-% av

sammensetningen eller omtrent 1 vekt-%-5 vekt-% av sammensetningen.

12. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 3-11, hvori
sammensetningen har en pH i omradet pa 2,5-6,0.

13. Forbindelsen eller saltet ifglge krav 1 eller krav 2 for anvendelse i forebygging av
Fas- eller TRAIL-mediert apoptose i fotoreseptorene i gyet, for anvendelse i
forebygging av apoptose eller nekroptose i cellene i pigmentert retinaepitel i gyet eller
for anvendelse i forebygging av apoptose eller nekroptose i @yets retinale

gangliaceller.

14. Forbindelsen eller saltet ifglge krav 1 eller krav 2 for anvendelse i behandling av
netthinnelasning, celledgd i pigmentert epitel eller celledad i retinalt ganglia eller for &

forebygge sykdommer eller tilstander i retinale gangliaceller.
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15. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 3-12 for anvendelse i en
fremgangsmate for behandling av en okulartilstand, -sykdom, eller tilstand eller
sykdom som pavirker okular helse hos en pasient som lider av okulartilstanden, -

sykdommen, eller tilstand eller sykdom som pavirker okular-helse.

16. Sammensetningen for anvendelse ifglge krav 15, hvori okulartilstanden, -
sykdommen, eller tilstand eller sykdom som pavirker okular helse, velges fra listen
bestaende av netthinnelgsning, makuladegenerasjon, aldersrelatert
makuladegenerasjon, ikke-eksudativ aldersrelatert makuladegenerasjon, eksudativ
aldersrelatert makuladegenerasjon, koroidal neovaskularisering, retinopati, diabetisk
retinopati, akutt og kronisk makular nevroretinopati, sentral sergs korioretinopati,
makuleert @dem, cystoid makulert @dem, diabetisk makulert @dem,
uveitt/retinitt/koroiditt, multifokal plasoid pigmentepiteliopati, Behcets sykdom, birdshot
retinokorioidopati, infeksigs (syfilis, Lyme-sykdom, tuberkulose, toksoplasmose),
uveitt, mellomstadium uveitt (pars planitis), anterior uveitt, multifokal koroiditt, multiple
evanescent white dot syndrome (MEWDS), okular sarkoidose, posterior skleritt,
serpigngs koroiditt, subretinal fibrose, uveittsyndrom, Vogt-Koyanagi-Harada-
syndrom; retinal arterial okklusjonssykdom, okklusjon av sentral retinavene,
disseminert intravaskuleer koagulopati, forgrenet okklusjon av retinavene, fundus
hypertonicus, okulart iskemisk syndrom, retinal arteriell mikroaneurisme, Coats
sykdom, parafoveal telangiektasi, hemiretinal veneokklusjon, papilloflebitt, okklusjon
av sentral retinaarterie, okklusjon av retinaarterieforgrening, kartoidarteriesykdom
(CAD), «frostgrenx»-angitt, sicklecelleretinopati og andre hemoglobinopatier, angioide
striper, familiell eksudativ vitreoretinopati, Eales sykdom, sympatetisk oftalami, uveitt
retinasykdom, netthinnelgsning, traume, laser, PDT, fotokoagulering, hypoperfusjon
under kirurgi, stralingsretinopati, retinopati etter transplantasjon av beinmarg,
proliferativ vitreal retinopati og epiretinale membraner, proliferativ diabetisk retinopati,
okular histoplasmose, okular toksocariasis, okulart histoplasmosesyndrom (OHS),
endoftalmitt, toksoplasmose, retinasykdom forbundet med HIV-infeksjon,
koroidalsykdom forbundet med HIV-infeksjon, uveittsykdom forbundet med HIV-
infeksjon, viral retinitt, akutt retinal nekrose, progressiv ytre retinal nekrose,
soppsykdom i retina, okular syfilis, okular tuberkulose, diffus unilateral subakutt
nevroretinitt, myiasis, retinitis pigmentosa, systemiske lidelser med tilknyttede

retinadystropier, medfgdt stasjonaer nattblindhet, konusdystropier, Stargardts sykdom,
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fundus flavimakulatus, Bests sykdom, mgnsterdystropi i retinalt pigmentepitel, X-
kjedet retinoschisis, Sorsbys fundusdystropi, godartet konsentrisk makulopati, Biettis
krystallisk dystropi, pseudoxanthoma elasticum, netthinnelgsning, makularhull, stor
retinal rift, retinalsykdom forbundet med tumorer, medfadt hypertrofi i RPE, posterior
uvealt melanom, koroidalt hemangiom, koroidalt osteom, koroidal metastase,
kombinert hamartom i retina og retinalt pigmentepitel, retinoblastom, vasoproliferative
tumorer i okular fundus, retinalt astrocytom, intraokulare lymfoide tumorer, punktert
indre koroidopati, akutt posterior multifokal placoid pigmentepiteliopati, myopisk
retinadegenerering, abnormal retinal pigmentepitel-homeostase, akutt retinal
pigmentepitelitt, glaukom, koronale dystropier eller dysplasier eller abnormal retina-

RPE (retinalt pigmentepitel)-homeostase.

17. Sammensetningen for anvendelse ifglge krav 15, hvori fremgangsmaten omfatter
administrering av sammensetningen i en mengde tilstrekkelig til & dempe
fotoreseptorcelledad hos pasienten, hvori fotoreseptorcelledgden er Fas- eller TRAIL-

mediert fotoreseptorapoptose; eller i en mengde tilstrekkelig til a forbedre

fotoreseptoroverlevelsen hos pasienten.

18. Sammensetningen for anvendelse ifglge et hvilket som helst av kravene 15-17,

ved intraokular, intravitreal eller periokular administrasjon til pasienten.

19. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 3-12 for anvendelse i en

fremgangsmate for behandling av netthinnelgsning.

20. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 3—-12 for anvendelse i en
fremgangsmate for behandling av glaukom.

21. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 3-12 for anvendelse i en

fremgangsmate for behandling av makuladegenerasjon.

22. Sammensetningen for anvendelse ifglge krav 21, hvori den makulare
degenereringen er aldersrelatert makuladegenerasjon, ikke-eksudativ aldersrelatert

makuladegenerasjon eller eksudativ aldersrelatert makuladegenerasjon.
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23. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 3-12 for anvendelse i en
fremgangsmate for behandling av retinitis pigmentosa.

24. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 3—12 for anvendelse i en
fremgangsmate for behandling av en vaskuleersykdom, hvori vaskuleersykdommen er

retinal arteriell okklusiv sykdom eller sentral retinal veneokklusjon.

25. Sammensetningen for anvendelse ifglge et hvilket som helst av kravene 19-24,

ved intraokular, intravitreal eller periokular administrasjon til en pasient.

26. Forbindelsen ifglge krav 1 for anvendelse i en fremgangsmate for behandling av

netthinnelgsning.

27. Forbindelsen ifglge krav 1 for anvendelse i en fremgangsmate for behandling av

glaukom.

28. Forbindelsen ifalge krav 1 for anvendelse i en fremgangsmate for behandling av

makuladegenerasjon.

29. Forbindelsen for anvendelse ifglge krav 28, hvori den makulare degenereringen
er aldersrelatert makuladegenerasjon, ikke-eksudativ aldersrelatert
makuladegenerasjon eller eksudativ aldersrelatert makuladegenerasjon.

30. Forbindelsen ifglge krav 1 for anvendelse i en fremgangsmate for behandling av

retinitis pigmentosa.

31. Forbindelsen ifglge krav 1 for anvendelse i en fremgangsmate for behandling av
en vaskulaersykdom, hvori vaskulaeersykdommen er retinal arteriell okklusiv sykdom

eller sentral retinal veneokklusjon.

32. Forbindelsen for anvendelse ifglge et hvilket som helst av kravene 26-31, ved

intraokular, intravitreal eller periokular administrasjon til en pasient.
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33. Saltet ifalge krav 2 for anvendelse i en fremgangsmate for behandling av

netthinnelgsning.

34. Saltet ifglge krav 2 for anvendelse i en fremgangsmate for behandling av glaukom.

35. Saltet ifalge krav 2 for anvendelse i en fremgangsmate for behandling av

makuladegenerasjon.

36. Saltet for anvendelse ifglge krav 35, hvori den makulare degenereringen er
aldersrelatert makuladegenerasjon, ikke-eksudativ aldersrelatert

makuladegenerasjon eller eksudativ aldersrelatert makuladegenerasjon.

37. Saltet ifalge krav 2 for anvendelse i en fremgangsmate for behandling av retinitis

pigmentosa.

38. Saltet ifglge krav 2 for anvendelse i en fremgangsmate for behandling av en
vaskuleersykdom, hvori vaskuleersykdommen er retinal arterial okklusiv sykdom eller

sentral retinal veneokklusjon.

39. Saltet for anvendelse ifglge et hvilket som helst av kravene 33—-38, ved intraokular,

intravitreal eller periokular administrasjon til en pasient.
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