(73)

(74)

(54)

(10)

(12)

(45)

97)

SUOMI - FINLAND
(F1) 51)

PATENTTI- JA REKISTERIHALLITUS
PATENT- OCH REGISTERSTYRELSEN

FINNISH PATENT AND REGISTRATION OFFICE

Haltija - Innehavare - Holder
1. CURADIGM SAS, 60 rue de Wattignies, 75012 Paris, (FR)

Keksija - Uppfinnare - Inventor

FI/EP3236934 T3

EUROOPPAPATENTIN KAANNOS

OVERSATTNING AV EUROPEISKT PATENT
TRANSLATION OF EUROPEAN PATENT SPECIFICATION

Kaannoksen kuulutuspaiva - Kungorelsedag av versattning - 22.07.2024
Translation available to the public

Eurooppapatentin mydntamispaiva - Meddelandedatum for 22.05.2024
det europeiska patentet - Date of grant of European patent

Kansainvélinen patenttiluokitus - Internationell patentklassificering -
International patent classification

A61K 9/00(2006.01)
A61K 51/12(2006.01
A61K 47/50(2017.01
A61K 9/127 (2006 .01
A61K 41/00 (2020.01
A61K 31/704 (2006.01)
A61K 47/69(2017.01)
A61P 35/00 (2006.01)

Eurooppapatenttihakemus - Europeisk patentansdkan - EP15798435.2
European patent application

Tekemispaiva - Ingivningsdag - Filing date 24.11.2015
Patenttihakemuksen julkiseksitulopaiva - Patentansdkans 01.11.2017

publiceringsdag - Patent application available to the public

Kansainvalinen hakemus - Internationell 24.11.2015 PCT/EP2015077425
ansékan - International application

Etuoikeus - Prioritet - Priority

25.11.2014 EP EP14306875

1. GERMAIN, Matthieu, 6 rue de laFontaine, 77163 Dammartin Sur Tigeaux, (FR)
2+ MEYRE, Marie-Edith, 3 Square Nungesser, 94160 Saint Mande, (FR)

3. POTTIER, Agnés, 6rue Sainte-Beuve, 75006 Paris, (FR)
4. LEVY, Laurent, 246 Boulevard Raspail , 75014 Paris, (FR)

Asiamies - Ombud - Agent
Kolster Oy Ab, Salmisaarenaukio 1,00180 Helsinki, (FI)

Keksinndn nimitys - Uppfinningens benamning - Title of the invention

Farmaseuttinen koostumus, valmiste ja sen kaytot

PHARMACEUTICAL COMPOSITION, PREPARATION AND USES THEREOF



10

15

20

25

30

35

Patenttivaatimukset

1. Farmaseuttinen yhdistelm4, jossa on (i) ainakin yksi bioyhteensopiva
lipidipohjainen nanohiukkanen ja (ii) ainakin yksi kantoaine, joka kasittaa ainakin
yhden farmaseuttisen yhdisteen, jossa bioyhteensopivan nanohiukkasen pisin
ulottuvuus on 4 - 500 nm mitattuna dynaamisella valonsironnalla (DLS), ja bioyh-
teensopivan nanohiukkasen pintavarausarvo on negatiivinen ja alle -10 mV, jossa
kantoaine on lipidinen kantoaine ja jossa kantoaineen pinta on vailla tai ei paljasta
polymeeria, joka valitaan joukosta dekstraani, polysialohappo (PSA), hyaluroni-
happo, kitosaani, hepariini, polyvinyylipyrrolidoni (PVP), polyvinyylialkoholi
(PVA), polyakryyliamidi, poly(etyleeniglykoli) (PEG) ja PEG-pohjainen kopoly-
meeri, kdytettdavaksi terapeuttisena, profylaktisena tai diagnostisena koostumuk-
sena tutkittavassa, joka tarvitsee mainittua ainakin yhta farmaseuttista yhdistetta
terapeuttisen, profylaktisen tai diagnostisen menetelmédn yhteydessd, mainitun
menetelman kasittdessa vaiheen, jossa annetaan tutkittavalle ainakin yksi kanto-
aine, joka kasittdd ainakin yhden farmaseuttisen yhdisteen, ja erillisen vaiheen,
jossa annetaan ainakin yksi bioyhteensopiva nanohiukkanen, annettaessa mainittu
ainakin yksi bioyhteensopiva nanohiukkanen tutkittavalle yli 5 minuuttia - 24 tun-
tia ennen ainakin yhden farmaseuttisen yhdisteen kasittavaa ainakin yhta kantoai-
netta, ja jossa bioyhteensopivaa nanohiukkasta ei kayteta sellaisenaan farmaseut-
tisena yhdisteena.

2. Farmaseuttinen yhdistelma kaytettavaksi patenttivaatimuksen 1 mu-
kaisesti, jossa bioyhteensopivan nanohiukkasen pintavarausarvo on negatiivinen
jaalle-15 mV.

3. Farmaseuttinen yhdistelma kaytettavaksi patenttivaatimuksen 1 tai
2 mukaisesti, jossa nanohiukkanen on edelleen paallystetty bioyhteensopivalla
pinnoitteella.

4. Farmaseuttinen yhdistelma kaytettiavaksi patenttivaatimuksen 1 mu-
kaisesti, jossa kantoaine on tasomainen kantoaine.

5. Farmaseuttinen yhdistelma kaytettavaksi patenttivaatimuksen 1 mu-
kaisesti, jossa kantoaine on ontto kantoaine.

6. Farmaseuttinen yhdistelma kaytettavaksi minka tahansa patenttivaa-
timuksen 1-5 mukaisesti, jossa lipidinen kantoaine on liposomi tai miselli.

7.Farmaseuttinen yhdistelma kaytettavaksi patenttivaatimuksen 6 mu-
kaisesti, jossa lipidinen kantoaine on liposomi ja liposomi kasittaa 62 moolipro-
senttia dipalmitoyylifosfatidyylikoliinia (DPPC), 22 mooliprosenttia hydrogenoi-
tua soijapapufofatidyylikoliinia (HSPC) ja 16 mooliprosenttia kolesterolia (Chol);
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90 mooliprosenttia dipalmitoyylifosfatidyylikoliinia (DPPC) ja 10 mooliprosenttia
monopalmitoyylifosfatidyylikoliinia (MPPC); tai 1-palmitoyyli-2-oleoyyli-sn-
glysero-3-fosfokoliinia (POPC) ja 1,2-dioleoyyli-sn-glysero-3-fosfoetanoliamiinia
(DOPE) moolisuhteessa 3:1 ja vastaavan maardn o-(3’-0-kolesteryylioksikarbo-
nyyli)-6-(N-etyylimorfoliini)-sukkiniamidia (MoChol) ja kolesteryylihemisukki-
naattia (CHEMS).

8. Farmaseuttinen yhdistelma kaytettavaksi minka tahansa patenttivaa-
timuksen 1-7 mukaisesti, jossa ainakin yhden bioyhteensopivan lipidipohjaisen
nanohiukkasen ja farmaseuttisen yhdisteen (yhdisteet) kasittavan ainakin yhden
kantoaineen yhdistetty antaminen sdilyttdd mainit(t)u(je)n farmaseuttis(t)en yh-
diste(id)en terapeuttisen hyodyn alentunutta toksisuutta varten tai lisdd mai-
nit(t)u(je)n farmaseuttis(t)en yhdiste(id)en terapeuttista hyotya vastaavaa tai
alentunutta toksisuutta varten tutkittavalle verrattuna mainit(t)u(je)n yh-
diste(id)en terapeuttisen vakioannoksen (terapeuttisten vakioannosten) aikaan-
saamaan terapeuttiseen hyotyyn ja toksisuuteen minkéa tahansa bioyhteensopivan
nanohiukkasen ja/tai kantoaineen puuttuessa.

9.Farmaseuttinen yhdistelma kaytettdvaksi minka tahansa patenttivaa-
timuksen 1-7 mukaisesti, jossa ainakin yhden bioyhteensopivan lipidipohjaisen
nanohiukkasen ja farmaseuttisen yhdisteen (yhdisteet) kasittavan ainakin yhden
kantoaineen yhdistetty antaminen sallii annet(t)u(je)n farmaseuttis(t)en yh-
diste(id)en terapeuttis(t)en annoksen (annosten) pienentdmisen ainakin 10 %:lla
verrattuna mainit(t)u(je)n yhdiste(id)en terapeuttiseen vakioannokseen (tera-
peuttisiin vakioannoksiin) sailytettiessad sama terapeuttinen hyoty vastaavaa tok-
sisuutta tai alentunutta toksisuutta varten tutkittavalle tai kasvatettaessa tera-
peuttista hyotya vastaavaa tai alentunutta toksisuutta varten tutkittavalle minka
tahansa bioyhteensopivan nanohiukkasen ja/tai kantoaineen puuttuessa.

10. Farmaseuttinen yhdistelma kaytettavaksi minka tahansa patentti-
vaatimuksen 1-9 mukaisesti, jossa nanohiukkanen poistuu tutkittavasta, jolle se on
annettu, yhden tunnin ja kuuden viikon sisalla sen antamisesta tutkittavalle, joka
tarvitsee patenttivaatimuksessa 1 viitattua ainakin yhta farmaseuttista yhdistetta.

11. Farmaseuttinen yhdistelma kaytettavaksi minka tahansa patentti-
vaatimuksen 1-10 mukaisesti, jossa farmaseuttinen yhdiste valitaan pienestd mo-
lekyylista, erityisesti kohdennetusta pienestd molekyylists, sytotoksisesta yhdis-

teesta ja siirtymametallikoordinaatiokompleksista.



10

15

20

12. Farmaseuttinen yhdistelma kaytettavaksi minka tahansa patentti-
vaatimuksen 1-11 mukaisesti, jossa farmaseuttinen yhdiste kapseloidaan kantoai-
neeseen, impregnoidaan kantoaineeseen tai sidotaan kantoaineeseen.

13. Farmaseuttinen yhdistelma kaytettavaksi minka tahansa patentti-
vaatimuksen 1-12 mukaisesti, jossa farmaseuttinen yhdiste vapautuu kantoai-
neesta ajallisesti valvotulla diffuusiolla, kantoaineen eroosiolla ja/tai kantoaineen
degradaatiolla.

14. Farmaseuttinen yhdistelma kaytettavaksi minka tahansa patentti-
vaatimuksen 1-12 mukaisesti, jossa farmaseuttinen yhdiste vapautuu kantoai-
neesta vastineena solunsisaiseen tai solunulkoiseen arsykkeeseen.

15. Farmaseuttinen yhdistelma kaytettavaksi minka tahansa patentti-
vaatimuksen 1-12 mukaisesti, jossa farmaseuttinen yhdiste vapautuu kantoai-
neesta, kun mainittu kantoaine altistuu sahkémagneettisille sateilyille, ultradanille
ja magneettikentille.

16. Farmaseuttinen yhdistelma kaytettavaksi patenttivaatimuksen 6
mukaisesti, jossa lipidinen kantoaine on synteettisen fosfolipidin kasittava lipo-
somi, liposomi, joka kasittaa peptidin, joka muuttaa konformaatiotaan (alfa-helik-
sistd beeta-levyksi) pH- tai lampdétiladrsykkeests, tai amfoteerinen liposomi, joka
kasittaa 1-palmitoyyli-2-oleoyyli-sn-glysero-3-fosfokoliinia (POPC) ja 1,2-
dioleoyyli-sn-glysero-3-fosfoetanoliamiinia (DOPE) moolisuhteessa 3:1 ja vastaa-
van maaran heikkoa kationista ja heikkoa anionista amfifiilid, molemmat johdet-
tuna Kkolesterolista, a-(3’-0-kolesteryylioksikarbonyyli)-8-(N-etyylimorfoliini)-
sukkiiniamidista (MoChol) ja kolesteryylihemisukkinaatista (CHEMS).
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