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Patentkrav

1. Krystallinske mikropartikler bestdende av en beta2-adrenerg agonist dekket
med en mettet fettsyre valgt fra gruppen bestdende av myristinsyre
(C14:0), palmitinsyre (C16:0), stearinsyre (C18:0) og arakidinsyre (C20:0) i
en mengde som ligger mellom 0,5 og 2,0 vekt%, hvor den beta2-adrenerge

agonisten er valgt fra et derivat som tilhgrer den generelle formel (I):

R4 R‘ﬁ Rﬁ
HO
N/JV(C H2im-A-(CHZn-B-(CH)p R,
H
R Fs
]
R, oH

(I

hvor R; er NHCORyg;

R, og Rjp kan vaere, uavhengig av hverandre, hydrogen eller danner sammen en
vinylen (-CH=CH-) eller etoksy (-CH2-0-)-radikal;

mer1l;

nerO0;

p er 0;

A og B representerer en binding;

R3, R4 0g Rs er hydrogen eller metyl; ellers, nar R; er hydrogen, kan R4 danne
med Rs en metylenbro -(CH2)qg- hvor g er 1;

Re 0g Ry er hydrogen; og

R; og Rg som kan veaere like eller forskjellige, er uavhengig av hverandre valgt

fra hydrogen, etyl, metoksy og 2-hydroksy-2-fenyl-etylamino.

2. Krystallinske mikropartikler ifglge krav 1, hvor den beta2-adrenerge

agonisten er formoterol.

3. Krystallinske mikropartikler ifglge krav 2, hvor formoterol er i formen av

fumaratdihydrat.
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Krystallinske mikropartikler ifglge krav 1, hvor den beta2-adrenerge

agonisten er indacaterol.

Krystallinske mikropartikler ifglge krav 4, hvor indacaterol er i formen av
maleatsaltet.

Krystallinske mikropartikler ifglge krav 1, hvor den beta2-adrenerge

agonisten er olodaterol.

Krystallinske mikropartikler ifglge krav 1, hvor den beta2-adrenerge

agonisten er milveterol.

Krystallinske mikropartikler ifglge krav 7, hvor milveterol er i formen av
hydrokloridsaltet.

Mikropartikler ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 8, hvor fettsyren er

myristinsyre.

Farmasgytisk aerosolformulering for trykkregulerte doseringsinhalatorer
(pMDIs) som omfatter mikropartiklene ifglge et hvilket som helst av kravene

1 til 9, i suspensjon i en flytende drivgass.

Farmasgytisk formulering ifglge krav 10, hvor den flytende drivgassen er
1,1,1,2,3,3,3-heptafluoro-n-propan (HFA227) eller 1,1,1,2-tetrafluoroetan
(HFA 134a), eller en blanding derav.

Tarrpulver farmasgytisk formulering omfattende mikropartikler ifglge et

hvilket som helst av kravene 1 til 9 og eventuelt en beaerer.

Fremgangsmate for fremstilling av mikropartikler ifglge krav 1, hvor
fremgangsmé’\ten omfatter trinnene:

a. fremstilling av en lgsning av C14-C20 mettet fettsyre i et fluorert
type drivmiddel hvor beta2-agonisten er vesentlig uopplgselig, valgt
fra gruppen av perfluoropentan, 2H,3H-perfluoropentan (HPFP),
perfluoroheksan og 1H-perfluoroheksan;

b. tilsetning av det mikroniserte legemiddelpulver til Igsningen av
fettsyren;

c. blanding for @ fa en homogen suspensjon; og
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d. utsettelse av den resulterende suspensjon til spraytgrking for &

oppnd de dekkede mikropartiklene.

14. Fremgangsmate ifglge krav 13, hvor det fluorerte type drivmidlet er 2H,3H-
perfluorpentan (HPFP).



	Bibliographic data
	Claims

