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PATENTKRAV

1. Farmaseytisk sammensetning,
omfattende

(A) en vandig lgsning av et 7-dimetylamino-tetrasyklinantibiotikum og et
magnesiumkation, der det molare forholdet mellom magnesiumkation og 7-
dimetylamino-tetrasyklinantibiotikum er storre enn 2:1 og der lesningen ikke
omfatter en farmaseytisk akseptabel olje, har en pH som er heyere enn 4 og lavere
enn 7, har en osmolalitet som er lavere enn 500 mOsmol/kg, og er passende for
intravenes administrering, fortrinnsvis er 7-dimetylamino-tetrasyklinantibiotikumet

minosyklin, eller

(B) omfattende en vandig losning av minosyklin og et magnesiumkation, der
konsentrasjonen av minosyklin er minst 1 mg/ml, der det molare forholdet mellom
magnesiumkation og minosyklin er storre enn 2:1 og der lesningen har en pH som

er hoyere enn 4 og lavere enn 5 og er passende for intravenes administrering.

2. Farmaseytisk sammensetning ifelge krav 1,

der lgsningen ikke omfatter en komponent som er valgt fra gruppen som bestar av
polyoksyetylenhydrogenert ricinusolje, en antioksidant, en pyridininneholdende
forbindelse, nikotinamid, en alkohol, glyserol, polyetylenglykol, glukonat, en
pyrrolidonforbindelse, et vannblandbart lokalt bedevelsesmiddel, prokain, urea,
laktose og et dehydrerende middel valgt fra gruppen som bestér av etylacetat,
eddiksyreanhydrid, absolutt etanol, etylacetat, eddiksyreanhydrid og blandinger
derav.

3. Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 1 alternativ (A),

der losningen har en pH som er lavere enn 7, fortrinnsvis lavere enn 6, mer
foretrukket lavere enn 5, eller der losningen har en pH som er heyere enn 4 og

lavere enn 6, fortrinnsvis hgyere enn 4 og lavere enn 5.
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4. Farmaseytisk sammensetning ifelge krav 1,

der det molare forholdet mellom divalent eller trivalent kation og minosyklin er
sterre enn 3:1, fortrinnsvis sterre enn 5:1, mer foretrukket storre enn 8:1, mye mer

foretrukket storre enn 10:1,

eller der osmolaliteten til losningen er mindre enn 400 mOsm/kg, fortrinnsvis

mindre enn 350 mOsm/kg,

eller der losningen omfatter et salt som er valgt fra gruppen som bestér av

magnesiumsulfat, magnesiumoksid, magnesiumacetat og magnesiumklorid,
eller der lgsningen omfatter en buffer,

eller der lgsningen omfatter en base.

5. Farmasgytisk sammensetning ifelge krav 1,

der konsentrasjonen av minosyklin er minst 5 mg/ml, mer foretrukket minst 10

mg/ml.

6. Farmasgytisk sammensetning ifolge krav 4,

der losningen omfatter acetat, eller der basen omfatter NaOH.

7. Farmasgytisk sammensetning ifelge krav 1 alternativ (A),

der 7-dimetylamino-tetrasyklinet er valgt fra PTK796, og glysylsyklin, fortrinnsvis
der glysylsyklinet er tigesyklin.

8. Farmasgytisk sammensetning ifelge krav 1 alternativ (A),

omfattende: 10 mg/ml minosyklin, MgCl2 og NaOH, der molare forholdet mellom
Mg og minosyklin er 5:1, og pH-verdien er hgyere enn 4,5 og lavere enn 5,5, eller
10 mg/ml minosyklin, MgSO4 og natriumacetat, der det molare forholdet mellom
Mg og minosyklin er 5:1, pH-verdien er hoyere enn 4,5 og lavere enn 5,5, og

osmolaliteten er hayere enn 275 mOsm/kg og lavere enn 375 mOsm/kg, eller

10 mg/ml minosyklin og Mg(C2H302)2, der det molare forholdet mellom Mg og

minosyklin er 5:1, og pH-verdien er hoyere enn 4,5 og lavere enn 5,5, eller
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10 mg/ml minosyklin, MgSO4, og NaOH, der det molare forholdet mellom Mg og
minosyklin er 5:1, pH-verdien er hoyere enn 4,5 og lavere enn 5,5, og osmolaliteten

er hoyere enn 150 mOsm/kg og lavere enn 250 mOsm/kg.

9. Farmasgytisk sammensetning ifelge krav 1 alternativ (A), omfattende 5
mg/ml tigesyklin, MgClz2 og NaOH, der det molare forholdet mellom Mg og
tigesyklin er 5:1, og pH-verdien er hoyere enn 5,5 og lavere enn 6,5, eller der det
molare forholdet mellom Mg og tigesyklin er 12:1, og pH-verdien er hoyere enn 5,5

og lavere enn 6,5.

10.  Farmaseytisk sammensetning ifolge krav 1 alternativ (A), som er passende
for topisk administrering omfattende 5 mg/ml tigesyklin, MgSO4, og NaOH, der det
molare forholdet mellom Mg og tigesyklin er 5:1 eller 12:1, og pH-verdien er

heyere enn 6,0 og lavere enn 7,0.

11.  Vannleselig fast sammensetning, omfattende et 7-dimetylamino-
tetrasyklinantibiotikum eller et salt derav og et salt som omfatter et divalent eller
trivalent kation der det molare forholdet mellom divalent eller trivalent kation og 7-
dimetyl-tetrasyklin er hoyere enn 3:1 og der en legsning, etter opplesning av den
faste sammensetningen i vann, som har en pH som er heoyere enn 4 og lavere enn 7
blir dannet, fortrinnsvis er 7-dimetylamino-tetrasyklinantibiotikumet eller et salt

derav er minosyklin eller et salt derav.

12.  Sammensetning ifelge krav 11,

der det molare forholdet mellom divalent eller trivalent kation og 7-dimetylamino-
tetrasyklinantibiotikumet er hoyere enn 5:1, fortrinnsvis heyere enn 8:1, fortrinnsvis
heyere enn 10:1, eller der sammensetningen foreligger i formen av en lyofil, eller
der sammensetningen omfatter natriumacetat, eller der sammensetningen omfatter
NaOH, eller der saltet er valgt fra magnesiumklorid, magnesiumbromid,
magnesiumsulfat, kalsiumklorid, kalsiumbromid, kalsiumsulfat, sinkklorid,
galliumklorid, magnesium-malat, magnesiumsitrat, magnesiumacetat, kalsiumsitrat,
sinkacetat og sinksitrat, eller der sammensetningen ikke omfatter en komponent som
er valgt fra gruppen som bestér av en antioksidant, en pyridininneholdende
forbindelse, nikotinamid, glukonat, eller der 7-dimetylamino-tetrasyklinet er valgt
fra PTK796, og et glysylsyklin.
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13.  Fremgangsmaéte for fremstilling av en farmaseytisk sammensetning,

omfattende: lose den vannleselige, faste sammensetningen ifelge ethvert av kravene

11 til 12 1 vann for 4 danne en lgsning.

14.  Fremgangsmaéte for fremstilling av en farmaseytisk sammensetning,
omfattende:

lose opp et 7-dimetylamino-tetrasyklin i en losning som omfatter et divalent
eller trivalent kation, der det molare forholdet mellom divalent eller trivalent kation
og 7-dimetylamino-tetrasyklin i lesningen er storre enn 3:1, justere pH i lesningen

til hoyere enn 4 og lavere enn 7, og
frysetorre sammensetningen,

fortrinnsvis er 7-dimetylamino-tetrasyklinet valgt fra minosyklin, PTK796, og et

glysylsyklin.

15.  Fremgangsmate ifelge krav 14,

der pH i lesningen blir justert for & vare lavere enn 6, fortrinnsvis lavere enn 5,
eller der pH o lesningen blir justert for & vare hoyere enn 4 og lavere enn 6,

fortrinnsvis heyere enn 4 og lavere enn 5, eller

der justering av pH omfatter 4 tilsette en syre eller tilsette en base eller danne en
buffer, fortrinnsvis er syren HCI eller basen er NaOH, eller bufferen omfatter a

tilsette natriumacetat, eller

der det divalente eller trivalente kationer er valgt fra jern, kobber, sink, mangan,

nikkel, kobolt, aluminium, kalsium, magnesium og gallium.

16. Sett,
omfattende:

en forste beholder som omfatter et fortynningsmiddel som omfatter en vandig

losning av et divalent eller trivalent kation, og

en andre beholder som omfatter en fast sammensetning som er loselig i

fortynningsmiddelet, der den faste sammensetningen omfatter (C) minosyklin i en
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mengde slik at det molare forholdet mellom det divalente eller trivalente kationet og

minosyklin er storre enn 2:1, eller

der den faste sammensetningen omfatter (D) et 7-dimetylamino-
tetrasyklinantibiotikum i en mengde slik at det molare forholdet mellom det
divalente eller trivalente kationet og 7-dimetylamino-tetrasyklinantibiotikum er

storre enn 3:1,

og der opplesning av den faste sammensetningen i fortynningsmiddelet produserer

en lgsning som har en pH som er hoyere enn 4 og lavere enn 7.

17.  Sett ifolge krav 16,

der fortynningsmiddelet omfatter en syre, eller en base, eller en buffer, fortrinnsvis
er syren HCI eller basen er NaOH eller fortynningsmiddelet omfatter natriumacetat,

eller
der pH-verdien i fortynningsmiddelet er hgyere enn 6 og lavere enn 8, eller

der det divalente eller trivalente kationet er valgt fra jern, kobber, sink, mangan,

nikkel, kobolt, aluminium, kalsium, magnesium og gallium, eller

der det molare forholdet mellom divalent eller trivalent kation og minosyklin er

starre enn 3:1, eller

der 7-dimetylamino-tetrasyklinet i alternativ (D) er valgt fra minosyklin, PTK796
og et glysylsyklin.

18.  Sett ifolge krav 16,

der det molare forholdet mellom divalent eller trivalent kation og minosyklin eller
7-dimetylamino-tetrasyklinantibiotukumet er storre enn 5:1, fortrinnsvis sterre enn

8:1, mer foretrukket storre enn 10:1.

19. Sett ifolge krav 18, sammensetningen ifelge krav 12 og fremgangsméten

ifolge krav 15,

der glysylsyklinet er tigesyklin.

20.  Farmaseytisk sammensetning ifelge ethvert av kravene 1 til 10 for
anvendelse i behandling eller forebygging av en bakterieinfeksjon hos et individ,

der den farmasegytiske sammensetningen blir administrert intravenest eller topisk.
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21.  Farmaseytisk sammensetning fremstilt i overensstemmelse med ethvert av
kravene 13 til 15 for anvendelse i behandling eller forebygging av en
bakterieinfeksjon hos et individ, der den farmaseytiske sammensetningen blir

administrert intravengst eller topisk.

22.  Farmaseytisk sammensetning ifelge ethvert av kravene 20 til 21, der en

intravengs dose omfatter mindre enn 200 ml med sammensetningen eller

der sammensetningen blir administrert intravenest i lepet av mindre enn 60

minutter.

23. Sammensetning omfattende en vandig lgsning av tigesyklin og et divalent
eller trivalent kation, der det molare forholdet mellom nevnte divalente eller
trivalente kation og nevnte tigesyklin er storre enn 2:1, og der lesningen har en pH
som er storre enn 4 og mindre enn 7, fortrinnsvis der det molare forholdet mellom

nevnte divalente eller trivalente kation og nevnte tigesyklin er storre enn 3:1.



