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Patentkrav

1. Drivmiddelfri sublingual sprayformulering omfattende en effektiv mengde fentanyl 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav; og minst et farmasøytisk akseptabelt

hjelpestoff,5

hvor formuleringen omfatter fra 0,1 til 0,8 vekt% fentanyl eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav; fra 50 til 60 vekt% etanol og fra 4 til 6 vekt% propylenglykol; 

nevnte væskesprayformuleringen blir administrert som diskrete væskedråper med en 

gjennomsnittlig diameter på minst ca. 10 mikrometer.

10

2. Sublingualformulering ifølge krav 1, hvor konsentrasjonen av fentanyl er fra 

1 mg/ml til 8 mg/ml.

3. Sublingualformulering ifølge krav 1, hvor konsentrasjonen av fentanyl er valgt fra 

gruppen bestående av ca. 1 mg/mL, ca. 2 mg/mL, ca. 4 mg/mL, ca. 6 mg/mL og ca. 15

8 mg/mL.

4. Sublingualformulering ifølge krav 1, omfattende 4 mg/ml fentanyl; ca. 55 vekt% 

etanol; og ca. 5 vekt% propylenglykol.

20

5. Sublingalformulering ifølge krav 4, som utviser en gjennomsnittlig maksimal 

plasmakonsentrasjon (Cmax) på ca. 0,813 ng/ml +/- 0,252 basert på en sublingual 

dose på ca. 400 mikrogram fentanyl ved administrering til mennesker.

6. Sublingalformulering ifølge krav 4, som tilveiebringer en doseringsmengde fentanyl 25

valgt fra gruppen bestående av ca. 100 mikrogram, ca. 200 mikrogram, ca. 

600 mikrogram og ca. 800 mikrogram, og tilveiebringer en gjennomsnittlig Cmax som 

er vesentlig doseringsproporsjonal med sublingalformuleringen som inneholder 

400 mikrogram fentanyl doseringsmengde, ved administrering til mennesker.

30

7. Sublingualformulering ifølge krav 4, som tilveiebringer et vesentlig doserings-

proporsjonalt gjennomsnittlig Cmax basert på et gjennomsnittlig Cmax på ca. 

0,813 ng/ml +/- 0,252 for en 400 mikrogram fentanyldose ved administrasjon til 

mennesker.

35

8. Sublingualformulering ifølge krav 4, som tilveiebringer et gjennomsnittlig Tmax ved 

administrasjon til mennesker valgt fra gruppen bestående av: ca. 1,12 timer når 
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formuleringen tilveiebringer en dose på 100 mikrogram, ca. 1,04 timer når formule-

ringen tilveiebringer en dose på 200 mikrogram, ca. 0,97 timer når formuleringen til-

veiebringer en dose på 400 mikrogram, ca. 0,987 timer når formuleringen tilveiebrin-

ger en dose på 600 mikrogram, og ca. 1,06 timer når formuleringen tilveiebringer en 

dose på 800 mikrogram.5

9. Sublingualformulering ifølge krav 4, som tilveiebringer en plasmakonsentrasjon 

etter administrering til mennesker valgt fra gruppen bestående av: ca. 60% av det 

gjennomsnittlige Cmax på ca. 10 minutter, ca 86% av det gjennomsnittlige Cmax på ca. 

20 minutter og en kombinasjon derav.10

10. Sublingalformulering ifølge krav 4, som ved administrering til mennesker tilveie-

bringer en plasmakonsentrasjon som er større enn ca. 80% av det gjennomsnittlige 

Cmax i ca. 2 timer.

15

11. Sublingualformulering ifølge krav 4, omfattende 400 mikrogram fentanyl, som 

tilveiebringer en eller flere middel farmakokinetiske verdier valgt fra gruppen bestå-

ende av: AUClast 4,863 +/- 1,70821 t*ng/mL, AUCinf 5,761 +/- 1,916 t*ng/ml og 

AUCextrap 10,26 +/- 5,66%, ved administrasjon til mennesker.

20

12. Sublingualformulering ifølge krav 4, som tilveiebringer en doseringsmengde av 

fentanyl ved administrering til mennesker som er vesentlig doseringsproporsjonal med 

doseringen som inneholder ca. 400 mikrogram fentanyl valgt fra gruppen bestående 

av ca. 100 mikrogram, ca. 200 mikrogram, ca. 600 mikrogram, ca. 800 mikrogram, 

og tilveiebringer en eller flere farmakokinetiske verdier valgt fra gruppen bestående 25

av: gjennomsnittlig AUClast, gjennomsnittlig AUCinf, og gjennomsnittlig AUCextrap.

13. Sublingualformulering ifølge krav 4, som tilveiebringer et vesentlig doserings-

proporsjonalt gjennomsnittlig AUClast basert på en gjennomsnittlig AUClast på ca. 

4,863 +/- 1,70821 t*ng/mL for en 400 mikrogram fentanyldose ved administrering til 30

mennesker.

14. Sublingualformulering ifølge krav 4, omfattende en dose på 400 mikrogram 

fentanyl, som tilveiebringer et geometrisk gjennomsnitt ln (Cmax) på ca. 0,7865 ng/ml 

ved administrering av en dose til mennesker.35

NO/EP2180844



3

15. Sublingualformulering ifølge krav 4, omfattende en dose på 400 mikrogram 

fentanyl, som tilveiebringer et gjennomsnittlig F(AUClast) på ca. 

0,721 +/- 0,199 ng/mL ved administrering av en dose til mennesker.

16. Sublingualformulering ifølge krav 4, omfattende en dose på 400 mikrogram 5

fentanyl ved administrering av en dose til mennesker, og tilveiebringer en gjennom-

snittlig F (biotilgjengelighet) valgt fra gruppen bestående av: ca. 71% +/- 16%, 

0,721 +/- 0,1999 basert på AUClast og ca. 0,756 +/- 0,212 basert på AUCinf, eller 

kombinasjoner derav.

10

17. Sublingual sprayformulering ifølge krav 1, videre omfattende vann.
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