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PATENTKRAV
1. Lyofilisert eller sproyteterket sammensetning som omfatter minst ett benzodiazepin
ifolge formel (I)
(¥} ORI
R3
{0
med
W er H;

XerCHynerl;

Y er CHy; mer 1;

ZerO;

R! er CH3, CH2CH3, CH2CH2CH3, CH(CH:), eller CH2CH(CHa)z;

R? er 2-fluorfenyl, 2-klorfenyl eller 2-pyridyl;

R? er Cl eller Br;

R* R og R® danner gruppen -CR®*=U-V= hvori R® er hydrogen, Cs-alkyl eller

Ci.3-hydroksyalkyl, U er N eller CR? hvori R” er H, C14-alkyl, C1.3-hydroksyalkyl eller

Ci4-alkoksy, V er N eller CH og p er null

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav, hvori sammensetningen omfatter minst én
farmaseytisk akseptabel hygroskopisk eksipiens, hvori den hygroskopiske
eksipiensen er et karbohydrat valgt fra gruppen som bestar av disakkarider og

dekstran og eventuelt er sammensetningen minst delvis amorf.

2. Sammensetning ifelge krav 1, hvori benzodiazepinet ifolge formel (I) er
metyl-3-[(4S)-8-brom-1-metyl-6-(pyridin-2-yl)-4H-imidazo[ 1,2-a][ 1,4]benzodiazepin-4-yl]pro

panoat (remimazolam).

3. Sammensetning ifelge krav 2, hvori det farmaseytisk akseptable saltet av

benzodiazepinet er formulert i kationisk form og motionet er benzensulfonat (besylat).
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4. Sammensetning ifelge ett av kravene 1 til 3, hvori dekstranet har en molekylvekt pa
mindre enn 150 kD.
5. Sammensetning ifelge ett av kravene 1 til 3, hvori disakkaridet velges fra gruppen som

bestér av laktose, maltose, sukrose og trehalose.

6. Sammensetning ifelge ett av kravene 1 til 3, hvori sammensetningen omfatter en

blanding av en forste hygroskopisk eksipiens og en andre hygroskopisk eksipiens.

7. Sammensetning ifelge krav 6, hvori sammensetningen omfatter en blanding av et

disakkarid og dekstran, fortrinnsvis en blanding av laktose og dekstran.

8. Sammensetning ifelge krav 7, hvori vektforholdet mellom laktose og dekstran er fra

1:1,0 til 1:10, fortrinnsvis fra 1:1,2 til 1:5, og mer foretrukket er 1:1,5 eller 1:4.

9. Sammensetning ifelge ett av kravene 1 til 3, hvori vektprosentforholdet mellom den
totale mengden av hygroskopiske eksipienser og den totale mengden av benzodiazepiner eller
salter derav, beregnet for basen, 1 ssammensetningen er fra 20:1 til 1:1, fortrinnsvis fra 12:1 til

3:1, mest foretrukket fra 9:1 til 3:1.

10. Sammensetning ifolge ett av kravene 1 til 3, som er en farmasgytisk formulering.

11. Anvendelse av en blanding av minst ett disakkarid og minst ett dekstran for fremstilling
av en lyofilisert eller sproytetorket farmaseytisk sammensetning som omfatter et benzodiazepin
med en karboksylsyreesterdel som angitt i krav 1 eller et farmaseytisk akseptabelt salt derav,

serlig remimazolam.

12. Fremgangsmate for fremstilling av en farmaseytisk sammensetning som omfatter
trinnene:
a) a tilveiebringe en lgsning som omfatter et benzodiazepin som angitt i krav 1
eller et farmasoytisk akseptabelt salt derav, s&rlig remimazolam;
b) a tilsette minst én hygroskopisk eksipiens, som er et karbohydrat valgt fra
gruppen som bestér av disakkarider og dekstran eller en blanding derav med

minst én annen hygroskopisk eksipiens;
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C) a tarke lasningen fra trinn b) ved lyofilisering eller sproyteterking.
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