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Patentkrav 

 

1. En liposomsammensetning inneholdende liposom, og inneholdende (i) en aktiv 

forbindelse, (ii) ammoniumsalt og (iii) salt, syre, base og/eller aminosyre i den indre 5 

fase av liposomet, hvor den aktive forbindelse er eribulin eller dens farmakologisk 

tillatte salt. 

  

2. Liposomsammensetningen ifølge krav 1, hvor liposomsammensetningen er i en fast 

eller flytende form. 10 

  

3. Liposomsammensetningen ifølge krav 1 eller 2, hvor konsentrasjonen av nevnte 

ammoniumsalt er 10 mM eller høyere. 

  

4. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 3, hvor 15 

konsentrasjonen av nevnte salt er fra 1 til 300 mM. 

  

5. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 4, hvor 

konsentrasjonen av nevnte syre er 1 til 300 mM. 

  20 

6. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 5, hvor 

konsentrasjonen av nevnte aminosyre er 1 til 300 mM. 

  

7. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvor 

konsentrasjonen av nevnte base er fra 1 til 300 mM. 25 

  

8. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 7, hvor 

konsentrasjonen av den aktive forbindelse er fra 0,01 til 300 mg/ml. 

  

9. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 8, hvor den 30 

aktive forbindelse er eribulinmesylat. 

  

10. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 9, hvor den 

indre fase av liposomet videre inneholder ammoniumsulfat, sitronsyre, og en aktiv 

forbindelse. 35 
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11. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 10, hvor den 

ytre fase av liposomet inneholder sukker, elektrolytt og/eller aminosyre. 

  

12. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 11, hvor den 

ytre fase av liposomet inneholder sukker, elektrolytt og aminosyre. 5 

  

13. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 10, hvor den 

ytre fase av liposomet inneholder sukker eller elektrolytt, og aminosyre. 

  

14. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 11 til 13, hvor 10 

konsentrasjonen av nevnte sukker er 2 til 20 %. 

  

15. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 11 til 14, hvor 

konsentrasjonen av nevnte aminosyre er 1 til 300 mM. 

  15 

16. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 15, hvor den 

ytre fase av liposomet inneholder sukrose eller natriumklorid, og histidin. 

  

17. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 16, hvor nevnte 

indre fase av liposomet ikke i vesentlig grad inneholder cyklodekstrin. 20 

  

18. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 17, hvor 

liposomet inneholder hydrogenert fosfatidylkolin. 

  

19. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 18, hvor 25 

liposomet inneholder kolesterol. 

  

20. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 19, hvor 

liposomet inneholder metoksypolyetylenglykol-kondensat. 

  30 

21. Liposomsammensetningen ifølge krav 20, hvor metoksypolyetylenglykol-

kondensatet er distearoylfosfatidyletanolaminopolyetylenglykol-kondensat. 

  

22. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 21, hvor 

liposomet inneholder hydrogenert fosfatidylkolin, kolesterol og distearoylfosfatidyl-35 

etanolaminopolyetylenglykol-kondensat. 
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23. Liposomsammensetningen ifølge krav 22, som inneholder 10 til 80 % av nevnte 

hydrogenerte fosfatidylkolin, 1 til 60 % av nevnte kolesterol og 0 til 50 % av nevnte 

distearoylfosfatidyletanolaminopolyetylenglykol-kondensat. 

  

24. Liposomsammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 23, hvor 5 

liposomet inneholder hydrogenert soyafosfatidylkolin, kolesterol og polyetylenglykol-

2000-fosfatidyletanolamin. 

  

25. En fremgangsmåte for fremstilling av liposomsammensetningen ifølge hvilket som 

helst av kravene 1 til 24, innbefattende: 10 

 

et trinn hvor en liposomdispersjonsvæske inneholdende liposom er tilveiebrakt; 

et trinn hvor nevnte liposomdispersjonsvæske blandes med nevnte aktive 

forbindelse; og 

et trinn hvor den aktive forbindelse innføres i den indre fase av liposomet av 15 

nevnte liposomdispersjonsvæske, 

hvor trinnet, der liposomdispersjonsvæsken er tilveiebrakt, innbefatter: et trinn 

der en liposomforberedende løsning er tilveiebrakt som inneholder liposom og 

som inneholder ammoniumsalt i den indre fase av liposomet og den ytre fase av 

liposomet; og 20 

et trinn der den ytre fasen av liposomet av nevnte liposomforberedende løsning 

er substituert eller fortynnet, og 

hvor trinnet der nevnte ytre fase av liposomet er substituert eller fortynnet, er et 

trinn hvor pH i den ytre fase av liposomet gjøres høyere enn pH i den indre fase 

av liposomet. 25 

  

26. Fremgangsmåte ifølge krav 25, hvor liposomdispersjonsvæsken ikke i vesentlig 

grad inneholder ammoniumsalt i den ytre fase av liposomet. 

  

27. Fremgangsmåte ifølge krav 25 eller 26, hvor pH i den ytre fase av liposomet av 30 

nevnte liposomdispersjonsvæske er 3 til 10. 

  

28. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 25 til 27, hvor pH i den ytre 

fase av liposomet av nevnte liposomdispersjonsvæske er 7 til 10. 

  35 

29. Fremgangsmåte ifølge krav 27 eller 28, hvor nevnte pH er pH i den ytre fase av 

liposomet av nevnte liposomdispersjonsvæske i trinnet, hvor nevnte liposom-

dispersjonsvæske og nevnte aktive forbindelse er blandet. 
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30. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av krav 25 til 29, hvor trinnet der nevnte 

ytre fase av liposomet er substituert eller fortynnet, er et trinn hvor forskjellen mellom 

pH i den indre fase av liposomet og pH i den ytre fase av liposomet, er 1 til 5. 

  

31. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 25 til 30, hvor pH i nevnte 5 

indre fase av liposomet er 3 til 9. 

  

32. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 25 til 31, hvor pH i nevnte 

indre fase av liposomet er 4 til 9. 

  10 

33. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 25 til 32, hvor pH i nevnte 

indre fase av liposomet er 5 til 8. 

  

34. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 25 til 33, hvor den ytre fase av 

liposomet er en løsning som inneholder elektrolytt i det trinn der den aktive 15 

forbindelsen er innført. 

  

35. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 25 til 34, hvor liposom-

dispersjonsvæsken ikke i vesentlig grad inneholder cyklodekstrin. 

  20 

36. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 25 til 35, som videre 

inneholder et trinn hvor pH i den ytre fase av liposomet nøytraliseres. 
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