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PATENTKRAV 

1. Peptidligand som er spesifikk for nektin-4, omfattende et polypeptid som omfatter 

i det minste tre cysteinrester, som er adskilt ved hjelp av i det minste to 

sløyfesekvenser, og et molekylært stillas som danner kovalente bindinger med 

cysteinrestene av polypeptidet, slik at i det minste to polypeptidsløyfer dannes på 5 

det molekylære stillas, hvor peptidliganden omfatter aminosyresekvensen: 

CiP[1NaI][dD]CiiM[HArg]DWSTP[HyP]WCiii (SEQ ID NO: 1) eller et farmasøytisk 

aksepterbart salt derav; 

hvor 1Nal betegner 1-naftylalanin, HArg betegner homoarginin, HyP betegner 

hydroksyprolin og Ci, Cii og Ciii betegner henholdsvis en første, en andre og en 10 

tredje cysteinrest. 

 

2. Peptidligand ifølge krav 1, som omfatter en aminosyresekvens valgt blant: 

[B-Ala][Sar10]-(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8234); 

Ac-[B-Ala][Sar5]-(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8122); 15 

Ac-(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8126); 

(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8116); 

Fluorescein-(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8205); og 

[PYA][B-Ala][Sar10]-(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8846), slik som: 

[B-Ala][Sar10]-(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8234); 20 

Ac-[B-Ala][Sar5]-(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8122); 

Ac-(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8126); 

(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8116); og 

Fluorescein-(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8205). 

 25 
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3. Peptidligand ifølge krav 1 eller krav 2, som omfatter en aminosyresekvens valgt 

blant: 

Ac-[B-Ala][Sar5]-(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8122); 

Ac-(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8126); og 

(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8116). 5 

 

4. Peptidligand ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, som omfatter en 

aminosyresekvens valgt blant: 

Ac-[B-Ala][Sar5]-(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8122); og 

Ac-(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8126). 10 

 

5. Peptidligand ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, som omfatter en 

aminosyresekvens valgt blant: 

[B-Ala][Sar10]-(SEQ ID NO: 1) (i det følgende betegnet BCY8234). 

 15 

6. Peptidligand ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, hvor det molekylære 

stillas velges blant 1,1',1"-(1,3,5-triazinan-1,3,5-triyl)triprop-2-en-1-on (TATA). 

 

7. Peptidligand ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvor det farmasøytisk 

aksepterbare salt velges blant den frie syre eller natrium-, kalium-, kalsium- eller 20 

ammoniumsaltet. 

 

8. Peptidligand ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 7, hvor nektin-4 er humant 

nektin-4. 

 25 

9. Legemiddelkonjugat, som omfatter en peptidligand som definert i et hvilket som 

helst av kravene 1 til 8, konjugert med én eller flere effektor- og/eller funksjonelle 
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grupper, slik som ett eller flere cytotoksiske midler, især MMAE eller DM1, nærmere 

bestemt MMAE. 

 

10. Legemiddelkonjugat som definert i krav 9, hvor det cytotoksiske middel er 

MMAE og nevnte konjugat ytterligere omfatter en linker valgt blant: -PABC-Cit-Val-5 

Glutaryl- eller -PABC-syklobutyl-Ala-Cit-βAla-, slik som -PABC-Cit-Val-Glutaryl-, 

hvor PABC betegner p-aminobenzylkarbamat. 

 

11. Legemiddelkonjugat som definert i krav 9, hvor det cytotoksiske middel er DM1 

og nevnte konjugat ytterligere omfatter en linker som er -SPDB-(SO3H)-, hvor SPDB 10 

betegner N-succinimidyl-3-(2-pyridylditio)propionat. 

 

12. Legemiddelkonjugat som definert i et hvilket som helst av kravene 9 til 11, som 

velges blant: BCY8245 eller BCY8549, især BCY8245. 

 15 

13. Forbindelse, som er BCY8245 (BCY00008245) eller et farmasøytisk 

aksepterbart salt derav; 

hvor BCY8245 har strukturen: 

 

 20 

hvor BCY00008234 (BYC8234) er et polypeptid av sekvensen: 

[B-Ala][Sar10]-(SEQ ID NO: 1), 

hvor SEQ ID NO: 1 har sekvensen: 

CiP[1NaI][dD]CiiM[HArg]DWSTP[HyP]WCiii (SEQ ID NO: 1) hvor Ci, Cii og 

Ciii betegner henholdsvis en første, en andre og en tredje cysteinrest; og hvor 25 
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polypeptidet av SEQ ID NO: 1 sykliseres på Ci, Cii og Ciii med 1,1',1"-(1,3,5-

triazinan-1,3,5-triyl)triprop-2-en-1-on (TATA). 

 

14. Forbindelse ifølge krav 13, som er 

 5 

eller et farmasøytisk aksepterbart salt derav. 
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15. Peptidligand, legemiddelkonjugat eller forbindelse ifølge et hvilket som helst av 

de foregående krav, hvor SEQ ID NO: 1 er amidert på C-terminalen. 

 

16. Farmasøytisk sammensetning som omfatter peptidliganden, 5 

legemiddelkonjugatet eller forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 9 til 

15 i kombinasjon med én eller flere farmasøytisk aksepterbare eksipienser, og 

valgfritt ett eller flere terapeutiske midler. 

 

17. Legemiddelkonjugat, forbindelse eller farmasøytisk sammensetning som 10 

definert i et hvilket som helst av kravene 9 til 15 for anvendelse i forebygging, 

undertrykking eller behandling av en nectin-4-mediert lidelse eller sykdom, slik som 

kreft. 

 

18. Legemiddelkonjugat, forbindelse eller farmasøytisk sammensetning som 15 

definert i et hvilket som helst av kravene 9 til 15 for anvendelse i forebygging, 

undertrykking eller behandling av en kreft hos en pasient som er identifisert som å 

ha en økt kopitallvariasjon (CNV) av nektin-4. 

 

19. Legemiddelkonjugat, forbindelse eller farmasøytisk sammensetning for 20 

anvendelse som definert i krav 17 eller 18, hvor nevnte kreft velges blant: bryst, 

livmor, blære, lungeadenokarsinom, plateepitelkreft i lungen, livmorhals, hode og 

hals, bukspyttkjertel, skjoldbruskkjertel, kolorektal, tymom, sarkom, klarcellet 

nyrekarsinom (RCC), prostata og mage. 
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