
РОССИЙСКАЯ ФЕДЕРАЦИЯ

ФЕДЕРАЛЬНАЯ СЛУЖБА
ПО ИНТЕЛЛЕКТУАЛЬНОЙ СОБСТВЕННОСТИ,

ПАТЕНТАМ И ТОВАРНЫМ ЗНАКАМ

(51) МПК
C07K 14/47   (2006.01)
C12N 15/12   (2006.01)
A61K 38/21   (2006.01)
A61P 5/50   (2006.01)
A61P 3/10   (2006.01)

(19) RU (11) 2 360 922(13) C2

(12) ОПИСАНИЕ ИЗОБРЕТЕНИЯ К ПАТЕНТУ

(21), (22) Заявка: 2005103396/13, 11.07.2003

(24) Дата начала отсчета срока действия патента: 
11.07.2003

(30) Конвенционный приоритет:
12.07.2002 US 60/395,738

(43) Дата публикации заявки: 20.09.2005

(45) Опубликовано: 10.07.2009 Бюл. № 19

(56) Список документов, цитированных в отчете о
поиске: GOURLET P. et al. Biochem. Pharmacol.

1997, 54 (4), 509-515. GOURLET P. et al. Eur. J.
Pharmacol. 1998, 348 (1), 95-99. NICOLE P. et al.
J. Biol. Chem. 2000, 275 (31), 24003-24012. WO
01/23420, 05.04.2001.

(85) Дата перевода заявки PCT на национальную
фазу: 14.02.2005

(86) Заявка PCT:
US 03/21761 (11.07.2003)

(87) Публикация PCT:
WO 2004/006839 (22.01.2004)

Адрес для переписки:
105064, Москва, а/я 88, ООО "Патентные
поверенные Квашнин, Сапельников и
партнеры", пат.пов. Д.А.Сапельникову

(72) Автор(ы):
ФРОЛАНД Уэйн А. (US),
КЕЛНЕР Дрю Н. (US),
ДЬЮМАС Майкл Л. (US),
ПЭН Кларк (US),
УИЛЭН Джеймс (US),
ВАНГ Ю-чанг Джон (US),
ВАНГ Вэй (US)

(73) Патентообладатель(и):
БАЙЕР ХЕЛСКЕР ЛЛСи (US)

(54) АГОНИСТЫ РЕЦЕПТОРА (VPAC2) ГИПОФИЗАРНОГО ПЕПТИДА, АКТИВИРУЮЩЕГО
АДЕНИЛАТЦИКЛАЗУ (РАСАР), И ФАРМАКОЛОГИЧЕСКИЕ СПОСОБЫ ИХ ПРИМЕНЕНИЯ
(57) Реферат:

Настоящее изобретение относится к
области биохимии и биотехнологии и может
быть использовано в производстве препаратов
для лечения преддиабетических состояний,
диабета 2 типа и нарушений переносимости
глюкозы. Получены новые пептиды,
проявляющие свойства селективных агонистов
рецептора VPAC2, в частности способность
стимулировать синтез инсулина и
высвобождение его из β-клеток

поджелудочной железы глюкозозависимым
способом, а также последующее снижение
уровня глюкозы в плазме. Предлагаемые
пептиды обладают повышенной
эффективностью действия и стабильностью в
сравнении с природными пептидами, что
определяет возможность их успешного
применения при лечении заболеваний и
состояний, которые могут быть облегчены с
помощью агентов с активностью агониста
рецептора VPAC2. 13 с. и 1 з.п.ф-лы, 18 ил., 1

Ñòðàíèöà: 1

ru

R
U

2
3
6
0
9
2
2

C
2

2
C

2
2

9
0

6
3

2
U

R

http://www.fips.ru/cdfi/fips.dll/ru?ty=29&docid=2360922


табл.

Ñòðàíèöà: 2

R
U

2
3
6
0
9
2
2

C
2

2
C

2
2

9
0

6
3

2
U

R



RUSSIAN FEDERATION

FEDERAL SERVICE   
FOR INTELLECTUAL PROPERTY,
PATENTS AND TRADEMARKS 

(51) Int. Cl.
C07K 14/47   (2006.01)
C12N 15/12   (2006.01)
A61K 38/21   (2006.01)
A61P 5/50   (2006.01)
A61P 3/10   (2006.01)

(19) RU (11) 2 360 922(13) C2

(12) ABSTRACT OF INVENTION

(21), (22) Application: 2005103396/13, 11.07.2003

(24) Effective date for property rights: 
11.07.2003

(30) Priority: 
12.07.2002 US 60/395,738

(43) Application published: 20.09.2005

(45) Date of publication: 10.07.2009 Bull. 19

(85) Commencement of national phase: 14.02.2005

(86) PCT application:
US 03/21761 (11.07.2003)

(87) PCT publication:
WO 2004/006839 (22.01.2004)

Mail address:
105064, Moskva, a/ja 88, OOO "Patentnye
poverennye Kvashnin, Sapel'nikov i partnery",
pat.pov. D.A.Sapel'nikovu

(72) Inventor(s):     
FROLAND Uehjn A. (US),
KELNER Drju N. (US),
D'JuMAS Majkl L. (US),
PEhN Klark (US),
UILEhN Dzhejms (US),
VANG Ju-chang Dzhon (US),
VANG Vehj (US)

(73) Proprietor(s):  
BAJER KhELSKER LLSi (US)

(54) AGONISTS OF RECEPTOR (VPAC2) OF HYPOPHYSIAL PEPTIDE, ACTIVATING
ADENYLATCYCLASE (PACAP), AND PHARMACOLOGICAL METHODS OF THEIR APPLICATION
(57) Abstract: 

FIELD: chemistry; medicine.
SUBSTANCE: invention can be used in

production of preparations for treatment of pre-
diabetic states, type 2 diabetes and glucose tolerance
disturbances. Novel peptides, demonstrating
properties of selective receptor VPAC2 agonists, in
particular ability to stimulate insulin synthesis and

its release from β-cells of pancreas by glucose-
depending method, as well as following reduction of
glucose level in plasma.

EFFECT: increased efficiency of action and
stability in comparison with natural
peptides, possibility of their successful application
in treatment of diseases.
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RU 2 360 922 C2

Текст описания приведен в факсимильном виде.
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Формула изобретения
1. Полипептид с активностью агониста рецептора VPAC2, характеризующийся

аминокислотной последовательностью, выбираемой из группы, состоящей из
последовательностей SEQ ID NO: 1, 2 и 5.

2. Полинуклеотид, кодирующий полипептид с активностью агониста
рецептора VPAC2 и характеризующийся нуклеотидной последовательностью,
определяющей полипептид по п.1.

3. Вектор экспрессии, содержащий полинуклеотид по п.2.
4. Клетка-хозяин, продуцирующая полипептид с активностью агониста

рецептора VPAC2, которая содержит вектор экспрессии по п.3.
5. Способ получения полипептида с активностью агониста рецептора VPAC2,

включающий:
a) культивирование клетки-хозяина по п.4 в условиях, подходящих для экспрессии

указанного полипептида; и
b) выделение полипептида из культуры клетки-хозяина.
6. Производное полипептида, имеющего активность агониста рецептора VPAC2,

представляющее собой полипептид, выбранный из группы, состоящей из
последовательностей SEQ ID NO: 1, 2 и 5, где С-конец указанного полипептида связан
с ПЭГ через дополнительный цистеин.

7. Фармацевтическая композиция с активностью агониста рецептора VPAC2,
содержащая терапевтически эффективное колчество полипептида по п.1 в комбинации
с фармацевтически приемлемым носителем.

8. Фармацевтическая композиция с активностью агониста рецептора VPAC2,
содержащая терапевтически эффективное количество полипептида по п.6 в
комбинации с фармацевтически приемлемым носителем.

9. Фармацевтическая композиция по п.7 или 8, которая включает от около 2% до
около 30% ДМСО и, при необходимости, растворитель, выбираемый из группы,
состоящей из пропиленгликоля, диметилформамида, пропиленкарбоната,
полиэтиленгликоля и триглицеридов.

10. Фармацевтическая композиция для лечения заболеваний и состояний, которые
могут быть облегчены посредством агентов, обладающих активностью агониста
рецептора VPAC2, содержащая терапевтически эффективное количество полипептида
по п.1 или 6 в комбинации с фармацевтически приемлемым носителем и
дополнительно одним или более фармацевтическими агентами, выбранными из
группы, состоящей из агонистов PPAR, препаратов сульфонилмочевины,
стимуляторов секреции, не являющихся препаратами сульфонилмочевины,
ингибиторов альфа-глюкозидазы, инсулиновых сенсибилизаторов, стимуляторов
секреции инсулина, соединений, снижающих выход глюкозы печени, инсулина, агентов
против ожирения, ингибиторов HMG СоА редуктазы, никотиновой кислоты, веществ,
усиливающих экскрецию (секвестрантов) желчной кислоты, производных фибровой
кислоты и агентов против гипертонии.

11. Применение полипептида по п.1 или 6 для лечения заболеваний, связанных с
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пониженной секрецией инсулина, предусматривающее введение нуждающемуся в этом
субъекту полипептида по п.1 или 6.

12. Применение полипептида по п.1 или 6 для лечения диабета 2 типа,
предусматривающее введение нуждающемуся в этом субъекту полипептида по п.1
или 6.

13. Применение полипептида по п.1 или 6 для лечения нарушенной переносимости
глюкозы, предусматривающее введение нуждающемуся в этом субъекту полипептида
по п.1 или 6.

14. Способ стимулирования высвобождения инсулина глюкозозависимым способом
у нуждающегося в этом субъекта путем введения этому субъекту полипептида по п.1
или 6.
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