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Patentkrav

1. Oral farmaseytisk formulering som omfatter

a. en matriksbestanddel som omfatter en aktiv farmaseytisk bestanddel som er en agonist av
to eller flere av 5-HT1B-, 5-HT1D- og 5-HT1F-reseptorene, som er et triptan,

idet matriksbestanddelen tilveiebringer utvidet frigjoring av den aktive farmasoytiske
bestanddelen, og

b. en bestanddel som omfatter en aktiv farmaseytisk bestanddel som er en agonist av
5-HT1A-reseptoren, idet bestanddelen tilveiebringer umiddelbar frigjering av den aktive

farmaseytiske bestanddelen.

2. Den farmaseytiske formuleringen ifelge krav 1, hvori triptanet velges fra gruppen som
bestar av zolmitriptan, rizatriptan, sumatriptan, naratriptan, almotriptan, frovatriptan,

avitriptan, imotriptan og eletriptan, og farmasgytisk akseptable derivater derav.

3. Den farmaseytiske formuleringen ifelge krav 1, hvori agonisten til 5-HT1A-reseptoren
velges fra gruppen som bestir av buspiron, tandospiron, gepiron, alnespiron, binospiron,
ipsapiron, perospiron, befiradol, repinotanpiklozotan, osemozotan, flesinoksan, flibanserin og

sarizotan, og farmaseytisk akseptable derivater derav.

4. Den farmasgytiske formuleringen ifelge krav 1, hvori triptanet er zolmitriptan og agonisten

av 5-HT1A-reseptoren er buspiron.

5. Den farmasgytiske formuleringen ifolge ett foregdende krav,

hvori formuleringen

a. er en fast doseringsform, sd som en tablett,

b. omfatter matriksbestanddel a. og bestanddel b. i separate rom eller lag,

c. omfatter en indre kjernematriks for & tilveiebringe utstrakt frigjoring av triptanet, og et ytre
belegg tilveiebringer umiddelbar frigjering av agonisten av 5-HT 1 A-reseptoren,

d. er en tablett med to lag som omfatter ett lag for & tilveiebringe frigjering av triptanet, og et
annet lag tilveiebringer umiddelbar frigjoring av agonisten av 5-HT1A-reseptoren, hvori hvert

lag er til stede innenfor den samme tabletten, eller
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e. hvori hver av bestanddelene a. og b. tilveiebringes sammen i en kapsel, hvori kapselen

omfatter bestanddeler a. og b. som separate granuler eller pellets.

6. Den farmaseytiske formuleringen ifolge ett foregdende krav, hvori matriksbestanddelen a.
omfatter én eller flere eksipienser, hvori eksipiensene velges fra gruppen som bestar av

a. frigjeringskontrollerede eksipienser,

b. hydroksypropylmetylcellulose (HPMC),

c. mikrokrystallinsk cellulose (MCC),

d. en HPMC-eksipiens til stede i en mengde pa 20-50 %, s& som 20-25 %, for eksempel
25-30 %, sa som 30-35 %, for eksempel 35-40 %, sa som 40-45 %, for eksempel 45-50 %, og

e. en MCC-eksipiens 1 en mengde pa 50 til 80 %, s som 60-70 %.

7. Den farmaseytiske formuleringen ifolge ett foregdende krav, hvori matriksbestanddelen a.
a. videre omfatter talkum, hvori talkumet er til stede i en mengde pd fra 1-10 %, sa som
ca. 5 %,

b. komprimeres til en hardhet pa 50-70N,

c. tilveiebringer minst 80 % frigjering av triptanet etter 12 timer,

d. bestér av én eller flere HPMC-er, én eller flere MCC-er, talkum og en triptan,

e. omfatter triptanet i en mengde pa fra 0,1 til 10 mg, sa som fra 0,5 til 5 mg, for eksempel
ca. 1 mg, og/eller

f. omfatter eller bestar av 10-50 %, sa som 20-40 %, HPMC; 40-80 %, sa som 55-75 % MCC;
1-10 %, s& som 2-8 % talkum; og 0,1-5 %, s som 0,5-2 % av et triptan.

8. Den farmaseytiske formuleringen ifolge ett foregdende krav, hvori bestanddelen b. omfatter
a. en eksipiens,

b. en filmdannende eksipiens,

c. en eksipiens som er en hydroksypropylmetylcellulose (HPMC),

d. eller bestdr av minst én HPMC og en agonist av 5-HT1A-reseptoren,

e. en agonist av 5-HT1A-reseptoren i en mengde pa fra 1 til 20 mg, s& som fra 5 til 15 mg, for
eksempel ca. 10 mg, og/eller

f. eller bestar av 25-40 % HPMC og 60-75 % av en agonist av 5-HT1A-reseptoren.

9. Den farmaseytiske formuleringen ifelge ett foregdende krav, hvori formuleringen som

bestér av bestanddeler a. og b. omfatter eller bestér i det vesentlige av
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a. 20-40 % HPMC,

b. 50-70 % MCC,

c. 1-10 % talkum

d. 0,1-10 % av et triptan, fortrinnsvis valgt fra gruppen som bestdr av zolmitriptan, rizatriptan,
sumatriptan, naratriptan, almotriptan, frovatriptan og eletriptan,

e. 1-20 % av en agonist av 5-HT1A-reseptoren, fortrinnsvis valgt fra gruppen som bestar av
buspiron, tandospiron, gepiron, alnespiron, binospiron, ipsapiron, perospiron, befiradol,
repinotanpiklozotan, osemozotan, flesinoksan, flibanserin og sarizotan,

f. 0,1-10 % HPMC,

hvori komponentene a., b., ¢. og d. er omfattet i matriksbestanddel a, og komponentene e. og

f. er omfattet 1 bestanddel b.

10. Den farmaseytiske formuleringen ifolge ett foregdende krav, hvori formuleringen omfatter

én eller flere ytterligere aktive bestanddeler.

11. Den farmaseytiske formuleringen ifelge krav 10, hvori den ytterligere aktive bestanddelen
velges fra gruppen som bestar av dopamin; dopaminprodrugs; L-DOPA, levodopa;
karboksylasehemmere s& som karbidopa eller benserazid; dopaminreseptoragonister sd som
bromokriptin, pergolid, pramipeksol, ropinirol, piribedil, cabergolin, apomorfin, lisurid;
NMDA -antagonister sd& som for eksempel amatidin; katekol-O-metyltransferaser; COMT-
hemmere sd som tolkapon og entakapon; MAO-B-hemmere s som selegilin og rasagilin;
serotoninreseptormodulatorer; kappaopioidreseptoragonister s& som TRK-820; GABA-
modulatorer; modulatorer av nevronale kaliumkanaler sa som flupirtin og retigabin; og

glutamatreseptormodulatorer.

12. Den farmaseytiske formuleringen ifolge ett foregdende krav, hvori formuleringen er for

anvendelse ved behandling av en bevegelsesforstyrrelse.

13. Den farmaseytiske formuleringen for anvendelse ifelge krav 12, hvori
bevegelsesforstyrrelsen velges fra gruppen som bestdr av Parkinsons sykdom,
bevegelsesforstyrrelser knyttet til Parkinsons sykdom s som bradykinesi, akinesi og
dyskinesi, L-DOPA-indusert dyskinesi, tardiv dyskinesi, ataksi, akatisi, dystoni, essensiell
tremor, Huntingtons sykdom, myoklonus, Retts syndrom, Tourettes syndrom, Wilsons

sykdom, dyskinesier, chorea (sanktveitsdans), Machado-Joseph sykdom, rastlese bein,
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krampaktig torticollis, geniospasme eller bevegelsesforstyrrelser forbundet til dem,
bevegelsesforstyrrelser forbundet med anvendelse av medikamenter s& som nevroleptiske
medikamenter, antipsykotika, antidepressiva og anti-emetikum, idiopatisk sykdom, genetiske
dysfunksjoner, infeksjoner eller andre tilstander som forer til dysfunksjon av basalgangliene

og/eller forer til endrede synaptiske dopaminnivaer og tilbaketrekking av medikamenter.

14. Den farmaseytiske formuleringen ifelge ett av kravene 1-11, eller den farmaseytiske
formuleringen for anvendelse ifelge ett av kravene 12-13, hvori triptanet skal administreres 1
en dose pa fra 0,001 til 10 mg/kg kroppsvekt, sa som 0,001 til 5 mg/kg kroppsvekt, s som
0,01 til 1 mg/kg kroppsvekt; og hvori 5-HT1A-agonisten skal administreres 1 en dose pa fra
0,01 til 10 mg/kg kroppsvekt, sa som 0,01 til 5 mg/kg kroppsvekt, sa som 0,1 til 1 mg/kg
kroppsvekt.

15. Den farmaseytiske formuleringen ifelge ett av kravene 1-11, eller den farmaseytiske
formuleringen for anvendelse ifelge ett av kravene 12-14, hvori formuleringen skal
administreres 1 kombinasjon med L-DOPA og/eller benzerazid, hvori L-DOPA- og/eller

benzerazidet administreres sekvensielt eller samtidig.
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