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Patentkrav 

 

1. En frysetørket nanosuspensjon som omfatter 4-[[4-[[4-(2-cyanoetenyl)-2,6-

dimetylfenyl]amino]-2-pyrimidinyl]amino]benzonitril eller en stereoisomer form derav; 5 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, og en sterisk stabilisator som er et fast stoff 

ved romtemperatur, og polyvinylpyrrolidon. 

   

2. En frysetørket nanosuspensjon ifølge krav 1, hvor den steriske stabilisatoren er et 

krystallinsk fast stoff ved romtemperatur. 10 

   

3. En frysetørket nanosuspensjon ifølge krav 1, hvor den steriske stabilisatoren er et 

amorft fast stoff ved romtemperatur. 

   

4. En frysetørket nanosuspensjon ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, hvor 15 

den steriske stabilisatoren er valgt fra en polymer eller et overflateaktivt middel. 

   

5. En frysetørket nanosuspensjon ifølge krav 4, hvor den steriske stabilisatoren er et 

overflateaktivt middel. 

   20 

6. En frysetørket nanosuspensjon ifølge krav 5, hvor det overflateaktive midlet er en 

poloksamer. 

   

7. En frysetørket nanosuspensjon ifølge krav 6, hvor nevnte poloksamer er poloksamer 

338. 25 

   

8. En frysetørket nanosuspensjon ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, som 

omfatter 4-[[4-[[4-(2-cyanoetenyl)-2,6-dimetylfenyl]amino]-2-

pyrimidinyl]amino]benzonitril-base. 

   30 

9. En frysetørket nanosuspensjon ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, som 

omfatter E-4-[[4-[[4-(2-cyanoethenyl)-2,6-dimethylfenyl]amino]-2-

pyrimidinyl]amino]benzonitril. 

   

10. En vandig nanosuspensjon som er oppnådd ved rekonstituering av en frysetørket 35 

nanosuspensjon ifølge et hvilket som helst av krav 1 til 9 med et vandig 

dispersjonsmedium. 
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11. En vandig nanosuspensjon som er oppnådd ved rekonstituering av en frysetørket 

nanosuspensjon ifølge krav 1 med et vandig dispersjonsmedium, hvor den rekonstituerte 

nanosuspensjonen omfatter vektbasert på det totale volumet av sammensetningen:  

(a) fra 3% til 50% (vekt/volum), eller fra 10% til 40% (vekt/volum), eller fra 10% 

til 30% (vekt/volum), eller 10% (vekt/volum), eller 20% (vekt/volum), eller 30% 5 

(vekt/volum) av 4-[[4-[[4-(2-cyanoetenyl)-2,6-dimetylfenyl]amino]-2-

pyrimidinyl]-amino]benzonitril, spesielt av rilpivirine; 

(b) fra 0,5% til 10%, eller fra 0,5% til 2% (vekt/volum), eller 3% (vekt/volum), 

eller 5% (vekt/volum) av en sterisk stabilisator ifølge den foreliggende 

oppfinnelsen, f.eks. en poloksamer, f.eks. poloksamer 338; 10 

(c) fra 5 til 20% (vekt/volum), eller fra 5 til 10% (vekt/volum), eller 5% 

(vekt/volum) av polyvinylpyrrolidon; 

(d) fra 0% til 10%, eller fra 0% til 5%, eller fra 0% til 2%, eller fra 0% til 1% av 

ett eller flere buffermidler; 

(e) fra 0% til 10%, eller fra 0% til 6% (vekt/volum) av et isotoniseringsmiddel; 15 

(f) fra 0% til 2% (vekt/volum) konserveringsmidler; og 

(g) vann for injeksjon q.s. ad 100%. 

 

12. Den vandige nanosuspensjonen ifølge krav 11, som omfatter rilpivirine. 

   20 

13. En prosess for å forberede en vandig nanosuspensjon karakterisert av rekonstituering 

av den frysetørkede nanosuspensjonen ifølge et hvilket som helst av krav 1 til 9 med et 

vandig dispersjonsmedium. 

   

14. En farmasøytisk sammensetning for administrering ved intramuskulær eller subkutan 25 

injeksjon, som omfatter en terapeutisk effektiv mengde av 4-[[4-[[4-(2-cyanoetenyl)-

2,6-dimetylfenyl]amino]-2-pyrimidinyl]-amino]benzonitril eller en stereoisomer form 

derav; eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, i formen av en rekonstituert 

nanosuspensjon av 4-[[4-[[4-(2-cyanoetenyl)-2,6-dimetylfenyl]amino]-2-pyrimidinyl]-

amino]benzonitril eller en stereoisomer form derav; eller et farmasøytisk akseptabelt salt 30 

derav; i en farmasøytisk akseptabel vandig bærer; hvor nanosuspensjonen rekonstitueres 

fra en frysetørket nanosuspensjon ifølge krav 1. 
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15. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 14, som omfatter rilpivirine. 

   

16. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 15, som omfatter poloksamer 338. 
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