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Patentkrav

1. Forbindelse med formel I:

;

A -Yyy-hCys-Xxoe D-Phe- Arg-Trp-Per- A

hvor Xxx er Asn, GIn, Ser eller Thr,
hvor A1 er H eller Ac,
hvor A2 er OH eller NHz, og
hvor Yyy er Lys, Arg, D-Lys eller D-Arg, eller
10 et farmasgytisk aksepterbart salt, en enkelt stereoisomer, en blanding av

stereoisomerer eller en ester derav.

2. Forbindelse ifglge krav 1, hvor forbindelsen er en forbindelse med formel II:
A Yy hCys-Xxx-D-Phe-Arg- Trp-Pen-A,
Formula (II)

15
hvor Xxx er Asn, GIn, Ser eller Thr,
hvor A1 er H eller Ac,
hvor Az er OH eller NHz, og
hvor Yyy er Lys, Arg, D-Lys eller D-Arg.
20

3. Forbindelse ifglge et hvilket som helst av krav 1 eller 2, hvor forbindelsen omfatter
sekvensen av:
Ac-Arg-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO: 1)
Ac-Arg-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO: 2)

25 Ac-Arg-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2z (SEQ ID NO: 3)
Ac-Arg-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO: 4)
Ac-Arg-(Glu-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Apr)-NHz2 (SEQ ID NO: 5)
Ac-Arg-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 6)
H-Arg-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 7)

30 H-Arg-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 8)
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Ac-D-Arg-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO: 9)
H-D-Arg-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 10)
Ac-D-Arg-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO:11)
H-D-Arg-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 12)
Ac-Lys-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO: 13)
Ac-Lys-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 14)
H-Lys-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO:15)
H-Lys-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 16)
Ac-D-Lys-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO: 17)
H-D-Lys-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 18)
Ac-D-Lys-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 19)
H-D-Lys-(hCys-Asn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 20)
Ac-Arg-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 21)
H-Arg-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 22)
H-Arg-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 23)
Ac-D-Arg-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 24)
H-D-Arg-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO: 25)
Ac-D-Arg-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 26)
H-D-Arg-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 27)
Ac-Lys-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO: 28)
Ac-Lys-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 29)
H-Lys-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH:z (SEQ ID NO: 30)
H-Lys-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 31)
Ac-D-Lys-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 32)
H-D-Lys-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2z (SEQ ID NO: 33)
Ac-D-Lys-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 34)
H-D-Lys-(hCys-GIn-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 35)
Ac-Arg-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 36)
H-Arg-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 37)
H-Arg-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 38)
Ac-D-Arg-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 39)
H-D-Arg-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO: 40)
Ac-D-Arg-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO:41)

NO/EP3356386



10

15

20

25

30

NO/EP3356386

3356386

H-D-Arg-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO:42)
Ac-Lys-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 43)
Ac-Lys-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO:44)
H-Lys-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 45)
H-Lys-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 46)
Ac-D-Lys-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 47)
H-D-Lys-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO: 48)
Ac-D-Lys-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 49)
H-D-Lys-(hCys-Ser-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 50)
Ac-Arg-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 51)
H-Arg-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 52)
H-Arg-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 53)
Ac-D-Arg-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 54)
H-D-Arg-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO: 55)
Ac-D-Arg-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 56)
H-D-Arg-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 57)
Ac-Lys-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH:z (SEQ ID NO: 58)
Ac-Lys-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 59)
H-Lys-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO: 60)
H-Lys-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-OH (SEQ ID NO: 61)
Ac-D-Lys-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 62)
H-D-Lys-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO: 63)
Ac-D-Lys-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NH2 (SEQ ID NO: 64)
H-D-Lys-(hCys-Thr-D-Phe-Arg-Trp-Pen)-NHz (SEQ ID NO: 65),

eller et farmasgytisk aksepterbart salt derav.

4. Farmasgytisk sammensetning som omfatter en forbindelse ifglge et hvilket som

helst av kravene 1-3 og en farmasgytisk aksepterbar baerer.

5. Enhetsdose som omfatter en forbindelse ifalge et hvilket som helst av kravene 1-
3, hvor enhetsdosen inneholder 0,1, 0,2, 0,3, 0,4, 0,5, 0,6, 0,7, 0,8, 0,9, 1, 1,1, 1,2,
13,14,15,16,1,7,1,8,1,9,2,0, 25, 3,35,4,45,5,55,6,6,5,7,7,5, 8, 85,9,
9,5, 10, 15, 20, 25, 30, 35, 40, 45, 50 eller 100 mg av forbindelsen.
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6. Enhetsdose ifglge krav 5, som inneholder 0,5 mg, 1,0 mg eller 1,5 mg av

forbindelsen.

7. Enhetsdose ifglge et hvilket som helst av kravene 5-6, som egner seg for

injeksjon.

8. Enhetsdose ifglge et hvilket som helst av kravene 5-7, som er anordnet i en for

injeksjon egnet avgivelsesanordning.

9. Sammensetning for anvendelse i behandling av en tilstand eller lidelse hos et
subjekt med behov for dette, omfattende & administrere en terapeutisk virksom
mengde av en forbindelse ifglge et hvilket som helst av kravene 1-3, en
farmasgytisk sammensetning ifglge krav 4, eller en enhetsdose ifglge et hvilket som

helst av kravene 5-8.

10. Sammensetning for anvendelse ifglge krav 9, omfattende & fremkalle en

agonistvirkning fra en melanokortinreseptor i subjektet.

11. Sammensetning for anvendelse ifglge krav 9, hvor tilstanden eller lidelsen er en
stoffskiftesykdom eller en medisinsk tilstand ledsaget av vektgkning, slik som

fedme, en ernaeringssykdom eller Prader-Willi-syndrom.

12. Sammensetning for anvendelse ifglge krav 9, hvor forbindelsen, den
farmasgytiske sammensetning eller enhetsdosen administreres i en mengde som
er tilstrekkelig til &:
(i) redusere neeringsinntak, redusere kroppsvekt, eller begge, hos subjektet;
(i) lindre eller forbedre et klinisk symptom pa fedme, diabetes type I, en
prediabetisk tilstand, et blodnivd av hemoglobin A1C (HblAc) over 6%,
hyperinsulinemi, hyperlipidemi, insulininsensitivitet, glukoseintoleranse eller
aspekter av metabolsk syndrom;
(i) forsinke, hemme eller forhindre progresjonen av fedme og/eller

fedmerelaterte indikasjoner; eller
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(iv) delvis eller fullstendig forsinke, hemme eller forhindre debuten eller

utviklingen av fedme eller en fedmerelatert indikasjon.

13. Sammensetning for anvendelse ifglge et hvilket som helst av kravene 9-12, hvor
forbindelsen, den farmasgytiske sammensetning eller enhetsdosen administreres
daglig i et tidsrom pa i det minste 3 uker, valgfritt i det minste 4, 5, 6, 7, 8, 9, 10, 11,
12,13, 14, 15, 16, 17, 18, 19, 20, 21, 22, 23, 24, 25, 26, 27, 28, 29, 30, 31, 32, 33,
34, 35, 36, 37, 38, 39 eller 40 uker eller mer, eller i det minste 1, 2, 3, 4,5, 6, 7, 8,
9, 10, 11 eller 12 maneder eller mer, eller i det minste 1, 2, 3, 4 ar eller mer.

14. Sammensetning for anvendelse ifglge krav 9, hvor subjektet:
(i) er overvektig;
(if) har alvorlig fedme med tidlig debut;
(i) er hyperfagisk;
(iv) har en kroppsmasseindeks (BMI) pa mer enn 25 kg/m?forut for
administrasjon av forbindelsen, den farmasgytiske sammensetning eller
enhetsdosen, valgfritt pa tidspunktet for forskrivning av forbindelsen, den
farmasgytiske sammensetning eller enhetsdosen, eller pa tidspunktet for den
forste administrasjon av forbindelsen, den farmasgytiske sammensetning
eller enhetsdosen; og/eller
(v) har, pa tidspunktet for forskrivning av forbindelsen, den farmasaytiske
sammensetning eller enhetsdosen, eller pa tidspunktet for den farste
administrasjon av forbindelsen, den farmasgytiske sammensetning eller

enhetsdosen, ikke bestatt én eller flere tidligere terapier.
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