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Patentkrav

1. Farmasgytisk sammensetning med kontrollert frigjaring for intramuskulaer eller
subkutan administrering omfattende Aprepitant eller Fosaprepitant eller
farmasgytisk akseptabelt salt, derivat eller metabolitt derav, som den aktive
bestanddelen og et viskositetsgkende middel i en konsentrasjon som varierer fra
0,01 mg/ml til

350 mg/ml basert pa totalvekten av formuleringen, for behandling av syndromet
kjiemoterapiindusert kvalme og oppkast, hvori det aktive stoffet frigjgres i en

konstant rate i minst tre dager etter administrering.

2. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, som er i form av en vandig
lgsning som er klar til bruk eller ikke-vandig suspensjon som er Klar til bruk eller

sammensetning som er i lgsning, men danner en gel etter administrering.

3. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori det
viskositetsgkende midlet er i en konsentrasjon fra 1 mg/ml til 150 mg/ml basert

pa totalvekten av formuleringen.

4. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 3, hvori det
viskositetsforbedrende midlet er valgt fra aluminiummonostearat,
karboksylmetylcellulose, desoksykolatnatrium, gelatin, glyserol,
hydroksyetylcellulose, hydroksypropylmetylcellulose, lecitin,
polyoksyetylenalkyletere, poloksamer, polyoksyetylert fettsyre, polysorbat,

polyetylenglykol, polyvinylpyrrolidon og natriumkarboksymetylcellulose.

5. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori den videre omfatter
en ikke-vandig, ikke-vannblandbar flytende baerer sa som sesam- eller ricinus-

eller etyloleat- eller bomullsfrgolje eller blandinger derav.

6. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori den videre omfatter

en biologisk nedbrytbar polymer som har en molekylvekt fra 1000 Da opptil over
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100.000 Da.

7. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 6, hvori den biologisk
nedbrytbare polymeren er én av poloksamer 108, poloksamer 408, PLLA-PEG
1100:600-kopolymer, PLLA-PEG 1300:600-kopolymer, PLLA-PEG 5000:2000-
kopolymer, PLLA-PEG 5000:3000-kopolymer, PLLA-PEG 5000:5000-kopolymer
og blanding av poloksamer/PLLA-PEG 1100:600.

8. Den farmasgytiske sammensetningen ifalge et hvilket som helst foregaende
krav, hvori den videre omfatter ett eller flere hjelpestoffer valgt fra
solubilisering/fukting, bufring, pH-justering, antioksidanter, konserveringsmidler,

suspenderende/flokkulerende midler eller chelateringsmidler.

9. Fremgangsmate for a fremstille en injiserbar formulering med kontrollert
frigjgring for intramuskulaer eller subkutan administrering omfattende Aprepitant
eller Fosaprepitant eller farmasgytisk akseptabelt salt, derivat eller metabolitt
derav, som den aktive bestanddelen for behandling av syndromet
kjemoterapiindusert kvalme og oppkast, hvori det aktive stoffet frigjgres i en
konstant rate i minst tre dager etter administrering, fremgangsmaten omfatter

falgende trinn:

- vektede mengder av den aktive bestanddelen og den flytende baereren
(vandig eller ikke-vandig) blandes i en glassflaske eller et begerglass og

omrgres i omtrent tretti minutter inntil man oppnar en klar lgsning

- et viskositetsgkende middel i en konsentrasjon som varierer fra 0,01
mg/ml til 350 mg/ml basert pa totalvekten av formuleringen og et hvilket
som helst valgfritt farmasgytisk akseptabelt hjelpestoff sa som en biologisk

nedbrytbar polymer tilsettes og omrgres i ytterligere tretti minutter.

- til slutt justeres pH-en til den endelige Igsningen til omtrent syv.
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10. Fremgangsmate for & fremstille en injiserbar formulering med kontrollert
frigjgring for intramuskuleer eller subkutan administrering omfattende Aprepitant
eller Fosaprepitant eller farmasgytisk akseptabelt salt, derivat eller metabolitt
derav, som den aktive bestanddelen for behandling av syndromet
kjemoterapiindusert kvalme og oppkast, hvori det aktive stoffet frigjgres i en
konstant rate i minst tre dager etter administrering, fremgangsmaten omfatter

fglgende trinn:

- et viskositetsgkende middel i en konsentrasjon som varierer fra 0,01
mg/ml til 350 mg/ml basert pa totalvekten av formuleringen og vektede
mengder av et hvilket som helst valgfritt farmasgytisk akseptabelt
hjelpestoff, sa som en biologisk nedbrytbar polymer og flytende beerer
(vandig eller ikke-vandig) blandes inn i en glassflaske eller et begerglass

og omrgres i omtrent tretti minutter inntil man oppnar en klar lgsning

- den farmasgytisk aktive bestanddelen tilsettes og omrgres i ytterligere

tretti minutter.

- til slutt justeres pH-en for den endelige Igsningen til omtrent syv.

11. Fremgangsmate for & fremstille en injiserbar formulering med kontrollert
frigjgring for intramuskuleer eller subkutan administrering omfattende Aprepitant
eller Fosaprepitant eller farmasgytisk akseptabelt salt, derivat eller metabolitt
derav, som den aktive bestanddelen for behandling av syndromet
kjiemoterapiindusert kvalme og oppkast, hvori det aktive stoffet frigjgres i en
konstant rate i minst tre dager etter administrering, fremgangsmaten omfatter

falgende trinn:

- to distinkte lgsninger fremstilles. En fagrste lgsning fremstilles ved a
blande et viskositetsgkende middel i en konsentrasjon som varierer fra
0,01 mg/ml til 350 mg/ml basert pa totalvekten av de formuleringsvektede

mengdene og et hvilket som helst valgfritt farmasgytisk akseptabelt
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hjelpestoff sa som en biologisk nedbrytbar polymer, med en flytende baerer
(vandig eller ikke-vandig) i en glassflaske eller et begerglass og omrgres i

omtrent tretti minutter

- andre lgsning fremstilles ved a blande vektede mengder av den aktive
bestanddelen og den flytende baereren (vandig eller ikke-vandig) i en

glassflaske eller et begerglass og rgre om i omtrent tretti minutter.

- til slutt blandes de to lgsningene deretter i hensiktsmessige mengder. pH-

en i den endelige lgsningen justeres til omtrent syv.
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