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Patentkrav 

 

1. Forbindelse på formelen (B)  

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, der:  5 

den alifatiske grupperingen er valgt blant en polymer, RP, og en gruppe valgt blant: 

polymer-L-(CH2)m- og polymer-L-(CH2-CH2-O)p-(CH2)m-; 

RP er valgt blant eventuelt substituert C1–6-alkyl, eventuelt substituert C1–3–alkyl-O-(CH2-

CH2-O)p-(CH2)m-, og eventuelt substituert C3–7-sykloalkyl; 

L er en forbindende gruppe; 10 

m og p hver uavhengig er et heltall fra 1 til 10; 

D er en rest av et biologisk virksomt legemiddel; 

Z1 er O; 

Z3 er valgt blant O og N(RN), eller Z3 er fraværende; 

A er O eller N, der, når A er O, så er R3 fraværende; 15 

RN er valgt blant H og eventuelt substituert C1–6-alkyl; 

R3 er valgt blant H og C1–6-alkyl, eller 

R3 og R1, sammen med A og karbonatomet som R1 er bundet til, danner en eventuelt 

substituert 4- til 7-leddet alifatisk heterosyklisk ring; eller 

R3 og R2, sammen med A, karbonatomet som R1 er bundet til, og karbonatomet som R2 er 20 

bundet til, danner en eventuelt substituert 4- til 8-leddet alifatisk heterosyklisk ring; 

MA er en selveliminerende gruppe som har en av formlene (a)–(i):  
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2 

 

der x angir et bindepunkt til Z1, og y angir et bindepunkt til Z3; 

R1 og R2 er uavhengig valgt fra gruppen som består av hydrogen, eventuelt substituert 

C1–6-alkyl, eventuelt substituert C6–10-aryl og eventuelt substituert 5- til 14-leddet 

heteroaryl; 5 

eller R1 og R2 er forbundet sammen med karbonatomene de er bundet til, slik at de danner 

en eventuelt substituert C3–7-sykloalkylring, en eventuelt substituert 4- til 7-leddet alifatisk 

heterosyklisk ring, et eventuelt substituert C6–10-aryl eller et eventuelt substituert 5- til 

14-leddet heteroaryl; 

eller R1 og R2 er forbundet sammen, slik at de danner et riboseringsystem; 10 

R7 og R8 er uavhengig valgt blant H og C1–6-alkyl; og 

E er en gruppering som kan spaltes av. 

 

2. Forbindelse på formelen (A):  

 15 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, der:  

den alifatiske grupperingen er valgt blant en polymer, RP og en gruppe valgt blant: 

polymer-L-(CH2)m- og polymer-L-(CH2-CH2-O)p-(CH2)m-; 

RP er valgt blant eventuelt substituert C1–6-alkyl, eventuelt substituert C1–3–alkyl-O-(CH2-

CH2-O)p-(CH2)m-, og eventuelt substituert C3–7-sykloalkyl; 20 

L er en forbindende gruppe; 

m og p hver uavhengig er et heltall fra 1 til 10; 

D er en rest av et biologisk virksomt legemiddel; 

Z1 er O; 

Z3 er valgt blant O og N(RN), eller Z3 er fraværende; 25 

Z4 er valgt blant O og S; 

A er valgt blant O og N(RN); 

RN er valgt blant H og eventuelt substituert C1–4-alkyl; 

MA er en diradikal valgt blant:  

a) en selveliminerende gruppe som har en av formlene (a)–(i):  30 
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der x angir et bindepunkt til Z1 og y angir et bindepunkt til Z3; 

R1 og R2 er uavhengig valgt fra gruppen som består av hydrogen, eventuelt substituert 

C1–6-alkyl, eventuelt substituert C6–10-aryl og eventuelt substituert 5- til 14-leddet 

heteroaryl; 5 

eller R1 og R2 er forbundet sammen med karbonatomene de er bundet til, slik at de danner 

en eventuelt substituert C3–7-sykloalkylring, en eventuelt substituert 4- til 7-leddet alifatisk 

heterosyklisk ring, et eventuelt substituert C6–10-aryl eller et eventuelt substituert 5- til 

14-leddet heteroaryl; 

eller R1 og R2 er forbundet sammen, slik at de danner et riboseringsystem; 10 

R7 og R8 er uavhengig valgt blant H, C1–6-alkyl, amino, (C1–6-alkyl)amino, di-(C1–6-

alkyl)amino, acylamino og en beskyttet aminogruppe; og 

E er en gruppering som kan spaltes av. 

 

3. Forbindelse ifølge krav 1 eller krav 2, der den alifatiske grupperingen er valgt blant 15 

en polymer, RP og en gruppe på formelen: 

        polymer-L-(CH2)m-; 

RP er valgt blant eventuelt substituert C1–6-alkyl og eventuelt substituert C3–7-sykloalkyl; 

og 

m er et heltall fra 1 til 10. 20 

 

4. Forbindelse ifølge krav 1 eller krav 2, der den alifatiske grupperingen er en gruppe 

på formelen: polymer-L-(CH2)m-. 

 

5. Forbindelse ifølge et av kravene 1–4, der L er en forbindende gruppe som omfatter 25 

et heterosykloalkylen eller et heteroarylen, eller der L er en forbindende gruppe som 

omfatter et suksinimid eller en triazol, eller der L er en forbindende gruppe på en av de 

følgende formlene:  
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der  

 

angir et bindepunkt mellom den forbindende gruppen og polymeren eller CH2-gruppen, 

eller der den forbindende gruppen L er en forbindende gruppe på formelen:  5 

 

der  

 

angir et bindepunkt mellom den forbindende gruppen og polymeren eller CH2-gruppen, 

eller der den forbindende gruppen L omfatter en gruppe på formelen (L1):  10 

 

der ring C er valgt fra gruppen som består av et eventuelt substituert C8-16-sykloalkyl og 

et eventuelt substituert 8- til 16-leddet heterosykloalkyl, og  

 

angir et bindepunkt mellom den forbindende gruppen og polymeren eller CH2-gruppen. 15 

 

6. Forbindelse ifølge krav 1 eller krav 2, der den alifatiske grupperingen er en polymer, 

eventuelt der polymeren er valgt fra gruppen som består av poly(alkylenglykol), 

poly(oksyetylert polyol), poly(olefinisk alkohol), poly(α-hydroksysyre), poly(vinylalkohol), 

polyoksazolin, og kopolymerer av dette, eventuelt ytterligere der polymeren er en 20 

polyetylenglykol. 

 

7. Forbindelse ifølge et av kravene 1–6, der R1 og R2 hver er hydrogen. 

 

8. Forbindelse ifølge et av kravene 1–6, der R1 og R2 sammen danner et 25 

riboseringsystem av et ribonukleosid, eventuelt der R1 og R2 sammen danner et 

riboseringsystem på formelen:  
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der enten a angir et bindepunkt til O og b angir et bindepunkt til A, a angir et bindepunkt 

til A og b angir et bindepunkt til O, og der W er valgt fra gruppen som består av H, en 

acylgruppe og en beskyttende gruppe. 

 

9. Forbindelse ifølge et av kravene 1–8, der A er O, eller der A er NR3, eventuelt der 5 

R3 og R1, sammen med A og karbonatomet R1 er bundet til, danner en eventuelt substituert 

4- til 7-leddet alifatisk heterosyklisk ring, eller der A er NH, eller der A er N(C1–6-alkyl). 

 

10. Forbindelse ifølge et av kravene 1–9, der E kan spaltes av ved hjelp av et enzym 

valgt fra gruppen som består av en esterase, en spesifikk eller en uspesifikk peptidase, en 10 

reduktase, en oksidase, en glykosidase, en hydrolase, en glykosyltransferase og en 

transaminase, eller der E kan spaltes av ved hjelp av et enzym valgt fra gruppen som 

består av en esterase, en reduktase, en oksidase, et glykosid, en hydrolase og 

glykosyltransferase, eller der E kan spaltes av uten enzym ved sur eller fysiologisk pH, 

eller der E kan spaltes av ved hjelp av et reduktaseenzym, eller der E inneholder en 15 

ditiogruppe som kan spaltes av ved hjelp av en biogen tiol, eller der E kan spaltes av ved 

hjelp av et glykosidhydrolaseenzym, eller der E kan spaltes av ved hjelp av et 

esteraseenzym, eller der E kan spaltes av ved hjelp av hydrolyse ved fysiologisk pH, eller 

der E kan spaltes av ved sur pH. 

 20 

11. Forbindelse ifølge et av kravene 1–10, der D er en rest av et terapeutisk protein, 

eventuelt der det terapeutiske proteinet er oksyntomodulin (OXM), liraglutid eller 

etanercept, eller der det terapeutiske proteinet er et monoklonalt antistoff, eventuelt der 

det monoklonale antistoffet er omalizumab, eller der D er en rest av et lavmolekylært 

legemiddel. 25 

 

12. Forbindelse ifølge et av kravene 1 og 3–11, der forbindelsen på formelen (B) har 

en av de følgende formlene:  
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eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette. 
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13. Forbindelse ifølge et av kravene 2–11, der forbindelsen på formelen (A) har 

formelen (A-1):  

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller der forbindelsen på formelen (A) har 5 

formelen (A-2):  

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller der forbindelsen på formelen (A) har 

formelen (A-3):  

 10 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller der forbindelsen på formelen (A) har 

formelen (A-4):  
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eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller der forbindelsen på formelen (A) har 

en av de følgende formlene (A-5) til (A-7):  

 

 

og  

 5 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, 

der, når forbindelsen har formelen A-7, står A for O, eller der forbindelsen på formelen (A) 

har formelen (A-8):  

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller der forbindelsen på formelen (A) har 10 

en av de følgende formlene:  
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og  

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller der forbindelsen på formelen (A) har 

formelen (A-10a):  5 
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eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller der forbindelsen på formelen (A) har 

formelen (A-10):  

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller der forbindelsen på formelen (A) har 

formelen (A-11a):  5 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller der forbindelsen på formelen (A) har 

formelen (A-11):  

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller der forbindelsen på formelen (A) har 10 

formelen (A-12):  
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eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller der forbindelsen på formelen (A) har 

formelen (A-14):  

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller der forbindelsen på formelen (A) har 

formelen (A-15):  5 

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller der forbindelsen på formelen (A) har 

formelen (A-16):  

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller der forbindelsen på formelen (A) har 10 

formelen (A-9a):  
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eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, der OXM er resten av oksyntomodulin, eller 

der forbindelsen på formelen (a) har formelen (A-19a):  

 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette. 5 

 

14. Farmasøytisk sammensetning som omfatter forbindelse ifølge et av kravene 1–13, 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, og en farmasøytisk akseptabel bærer. 

 

15. Forbindelse til bruk eller farmasøytisk sammensetning til bruk i framgangsmåte for 10 

å behandle en sykdom eller tilstand hos et individ som trenger det, der framgangsmåten 

omfatter å administrere til individet en terapeutisk effektiv mengde av forbindelse ifølge 

et av kravene 1–13, eller et farmasøytisk akseptabelt salt av dette, eller farmasøytisk 

sammensetning ifølge krav 14, eventuelt der sykdommen eller tilstanden er valgt blant 

diabetes og fedme, eller der sykdommen eller tilstanden er valgt blant følsomhet for 15 

allergener, astma og kronisk spontan elveblest. 
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