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Patentkrav 

 

1.  Fremgangsmåte for fremstilling av en aripiprazolsuspensjon, omfattende de 

trinn å:  

 (a) kombinere løst aripiprazol og et hjelpestoff for å danne en primær 5 

suspensjon; 

 (b) utsette den primære suspensjonen for en første pulverisering for å danne en 

sekundær suspensjon; og 

 (c) utsette den sekundære suspensjonen for en andre pulverisering for å danne 

en endelig suspensjon, 10 

 hvor, i den første pulveriseringen i trinn (b), den sekundære suspensjonen 

dannes ved å pulverisere den primære suspensjonen med bruk av en 

pulveriseringsmaskin med høy skjærkraft eller en dispergeringsmaskin som påfører 

skjærkraft på et materiale som skal bearbeides, og, i den andre pulveriseringen i trinn 

(c), den endelige suspensjonen dannes ved å pulverisere den sekundære suspensjonen 15 

med bruk av en høytrykkshomogenisator. 

  

2.  Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor, i trinn (c), høytrykkshomogenisatoren 

anvendes ved et pulveriseringstrykk på 300 til 1000 bar. 

  20 

3.  Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor, i trinn (c), høytrykkshomogenisatoren 

anvendes ved en innløpstemperatur på 1 til 70 °C. 

  

4.  Fremgangsmåte for fremstilling av en aripiprazolsuspensjon, omfattende de 

trinn å:  25 

 (a) kombinere løst aripiprazol og et hjelpestoff for å danne en primær 

suspensjon; 

 (b) utsette den primære suspensjonen for en første pulverisering for å danne en 

sekundær suspensjon; og 

 (c) utsette den sekundære suspensjonen for en andre pulverisering for å danne 30 

en endelig suspensjon, 
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 hvor, i den første pulveriseringen i trinn (b), den sekundære suspensjonen 

dannes ved å pulverisere den primære suspensjonen med bruk av en 

høytrykkshomogenisator ved et pulveriseringstrykk på 50 til 200 bar, og, i den andre 

pulveriseringen i trinn (c), den endelige suspensjonen dannes ved å pulverisere den 

sekundære suspensjonen med bruk av en høytrykkshomogenisator ved et 5 

pulveriseringstrykk på 200 til 1000 bar, hvor diffferansen mellom 

pulveriseringstrykket i trinn (b) og pulveriseringstrykket i trinn (c) er 100 til 900 bar. 

  

5.  Fremgangsmåte ifølge krav 4, hvor, i trinn (b), pulveriseringstrykket i 

høytrykkshomogenisatoren er i området fra 50 til 200 bar, og, i trinn (c), 10 

pulveriseringen utføres flere ganger og pulveriseringstrykket heves stegvis innenfor 

området fra 200 til 1000 bar. 

  

6.  Fremgangsmåte ifølge krav 4, hvor, i trinnene (b) og (c), 

høytrykkshomogenisatoren anvendes ved en innløpstemperatur på 1 til 50 °C. 15 

  

7.  Fremgangsmåte ifølge krav 1 eller krav 4, hvor hjelpestoffet inneholder minst 

ett suspenderingsmiddel valgt fra gruppen bestående av karboksymetylcellulose, 

karboksymetylcelllosesalter, hydroksypropylcellulose, hydroksypropyletylcellulose, 

hydroksypropylmetylcellulose og polyvinylpyrrolidon. 20 

  

8.  Fremgangsmåte ifølge krav 1 eller krav 4, hvor det løse aripiprazolet inneholder 

aripiprazolpartikler med en partikkelstørrelse på 100 µm eller mer i en mengde på 

10 % eller mer, og har en volummidlet partikkelstørrelse på 20 µm til 1000 µm, målt 

med laserlysspredning (LLS). 25 

 

9.  Fremgangsmåte ifølge krav 1 eller krav 4, hvor det løse aripiprazolet har en 

volummidlet partikkelstørrelse på 110 µm til 1000 µm, målt med LLS. 

  

10.  Fremgangsmåte ifølge krav 1 eller krav 4, hvor aripiprazolet i aripiprazol-30 

suspensjonen har en volummidlet partikkelstørrelse på 1 til 10 µm, målt med LLS. 
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11.  Fremgangsmåte ifølge krav 1 eller krav 4, hvor aripiprazolet i aripiprazol-

suspensjonen har en volummidlet partikkelstørrelse på 2 til 4 µm, målt med LLS. 

  

12.  Fremgangsmåte ifølge krav 1, omfattende de trinn å:  

 (I) kombinere sterilt, løst aripiprazol med en volummidlet partikkelstørrelse på 5 

200 µm til 400 µm, målt med LLS, og et sterilt hjelpestoff for å danne en steril primær 

suspensjon; 

 (II) utsette den sterile primære suspensjonen for en første pulverisering med 

bruk av en pulveriseringsmaskin med høy skjærkraft eller en dispergeringsmaskin som 

påfører skjærkraft på et materiale som skal bearbeides, for å danne en steril sekundær 10 

suspensjon; og 

 (III) utsette den sterile sekundære suspensjonen for en andre pulverisering med 

bruk av en høytrykkshomogenisator for å danne en steril endelig suspensjon; 

 hvor aripiprazolet i den sterile endelige suspensjonen har en volummidlet 

partikkelstørrelse på 1 til 10 µm, målt med LLS. 15 

  

13.  Fremgangsmåte ifølge krav 1 eller krav 4, hvor det løse aripiprazolet er i 

formen valgt fra gruppen bestående av monohydrat og anhydridkrystaller B. 

  

14.  Fremgangsmåte for fremstilling av en frysetørret formulering av aripiprazol-20 

hydrat A, fremgangsmåten omfattende de trinn å: kjøle en suspensjon som er fremstilt 

med fremgangsmåten ifølge krav 1 eller krav 4 og som inneholder aripiprazol-hydrat 

A, til -20 til -55 °C for å fryse suspensjonen; og deretter utføre tørking ved under 

omtrent 0 °C. 
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