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INJISERBAR FLYTBAR SAMMENSETNING SOM OMFATTER BUFRENORFIN
PATENTKRAV
l. Injiserbar flytbar sammensetning som omfatter:

(a) 15 vekt-% til 70 vekt-% av en bionedbrytbar termoplastisk polyester valgt fra et
polylaktid, et polyglykolid, en kopolymer derav, en terpolymer derav eller en kombinasjon
derav;

(b) 10 vekt-% til 70 vekt-% av en biokompatibel polar aprotisk organisk vaske som
er valgt fra N-metyl-2-pyrrolidon, 2-pyrrolidon, N,N-dimetylformamid, dimetylsulfoksid,
propylenkarbonat, kaprolaktam, triacetin, PEG eller enhver kombinasjon derav; og

(©) 8 vekt-% til 30 vekt-% buprenorfin;

hvori sammensetningen transformeres in situ inn 1 et fast implantat ved kontakt med

vann, kroppsfluid eller annet vandig medium.

2. Den flytbare sammensetningen ifelge krav 1, hvori polyesteren er et poly(laktid-ko-

glykolid.

3. Den flytbare sammensetningen ifelge krav 1, hvori polyesteren er et 50/50, 55/45, 60/40,
65/35, 70/30, 75/25, 80/20, 85/15, 90/10, eller 95/5 poly(DL-laktid-ko-glykolid) som har en
karboksy-terminalgruppe, eller er et 50/50, 55/45, 60/40, 65/35, 70/30, 75/25, 80/20, 85/15,
90/10, eller 95/5 poly(DL-laktid-ko-glykolid) uten en karboksy-terminalgruppe.

4. Den flytbare sammensetningen ifelge krav 1, hvori polyesteren er et 50/50 poly(laktid-
ko-glykolid) som har en karboksyterminalgruppe.

5. Den flytbare sammensetningen ifelge ett av kravene 1 til 4, hvori den biologisk
nedbrytbare termoplastiske polyesteren er til stede fra 25 vekt-% til 50 vekt-% av den flytbare

sammensetningen.

6. Den flytbare sammensetningen ifelge ett av kravene 1 til 4, hvori den biologisk
nedbrytbare termoplastiske polyesteren har en gjennomsnittlig molekylvekt pd 5000 Dalton til
40 000 Dalton eller 10 000 Dalton til 20 000 Dalton.

7. Den flytbare sammensetningen ifelge ett foregédende krav, hvori den biokompatible

polare aprotiske vaesken er N-metyl-2-pyrrolidon.
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8. Den flytbare sammensetningen ifelge krav 1, hvori polyesteren er et poly(laktid-ko-
glykolid) og vaesken er N-metyl-2-pyrrolidon.
9. Den flytbare sammensetningen ifelge ett foregdende krav, hvori vektforholdet mellom

buprenorfin og den biologisk nedbrytbare termoplastiske polyesteren er mellom 0,01:1 og 2:1.

10. Den flytbare sammensetningen ifelge ett foregdende krav, hvori buprenorfinet er i

neytral, fri baseform.

11.  Den flytbare sammensetningen ifolge ett foregadende krav, hvori buprenorfinet er til stede

fra 8 vekt-% til 22 vekt-% av den flytbare sammensetningen.

12.  Den flytbare sammensetningen ifelge ett foregdende krav som er formulert for
administrering én gang i médneden, eller én gang hver tredje méned, eller én gang hver fjerde

maned eller én gang hver sjette maned.

13.  Den flytbare sammensetningen ifelge ett foregdende krav som er formulert for
administrering én gang hver méned, og hvori sammensetningen inneholder fra 3 til 300 mg

buprenorfin.

14.  Fremgangsméte for & danne en flytbar sammensetning ifolge ett foregaende krav for
anvendelse som et implantat med kontrollert frigivelse, som omfatter trinnet 4 blande, 1 enhver
rekkefolge:

(a) den biologisk nedbrytbare termoplastiske polyesteren;

(b) den biokompatible polare aprotiske vaesken; og

(©) buprenorfinet;

hvori blandingen utferes 1 en tilstrekkelig tidsperiode som er effektiv til & danne den

flytbare sammensetningen for anvendelse som et implantat med kontrollert frigivelse.

15.  Fremgangsmaéten ifelge krav 14, hvori den biologisk nedbrytbare termoplastiske
polyesteren og den biokompatible polare aprotiske vaesken blandes sammen for & danne en

blanding som deretter blandes med buprenorfinet for & danne den flytbare sammensetningen.
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16. Sett som omfatter:

(a) en forste sproyte som omfatter en sammensetning som omfatter en biologisk
nedbrytbar termoplastisk polyester og en biokompatibel polar aprotisk veske; og

(b) en andre sproyte som omfatter buprenorfin; hvori spreytene kan vare direkte

forbundet med hverandre for & danne sammensetningen ifelge ett av kravene 1-13.

17. Sett som omfatter en enkelt sproyte som omfatter en sammensetning ifolge ett av kravene
1-13.

18. Injiserbar flytbar sammensetning ifelge ett av kravene 1-13 for anvendelse i lindring av
smerte.

19. Injiserbar flytbar sammensetning ifelge ett av kravene 1-13 for anvendelse i

behandlingen av opioidavhengighet.

20. Sammensetningen for anvendelsen ifelge krav 18 eller krav 19, hvori det biologisk
nedbrytbare implantatet leverer en terapeutisk effektiv dosering av buprenorfinet fra 0,1 til

10 milligram (mg) eller 1 til 5 milligram (mg) per dag.

21. Sammensetningen for anvendelsen ifelge ett av kravene 18 til 20, hvori doseringen
oppndr et terapeutisk effektivt nivd av buprenorfinet innen en dag etter administrering av
implantatet; og hvori den terapeutisk effektive doseringen av buprenorfinet leveres i minst

15 dager etter administrering av implantatet, eller 1 minst 30 dager etter administrering av
implantatet, eller 1 minst 45 dager etter administrering av implantatet, eller 1 minst 60 dager etter

administrering av implantatet.

22. Sammensetningen for anvendelsen ifelge ett av kravene 18 til 21, hvori

sammensetningen administreres subkutant.
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