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Patentkrav

1. En topisk suspensjonssammensetning omfattende:

- et tetrasyklin eller et farmasøytisk akseptabelt salt, hydrat eller polymorf av samme i

suspendert form i sammensetningen,5

- et væskemedium som ikke løser eller i hovedsak minimalt løser tetrasyklin, og

- et polymert hydrokarbon geldannende middel,

- idet partikkelstørrelsen av tetrasyklinet har en D90 verdi fra 2 µm til 10 µm.

2. En topisk suspensjonssammensetning i samsvar med patentkrav 1, idet sammensetningen er10

fri for hydrofobe, ikke-hygroskopiske silikon-fortykningsmidler.

3. En topisk suspensjonssammensetning i samsvar med patentkrav 1 eller 2, omfattende én eller

flere av følgende:

(i) at tetrasyklinet har en D90 partikkelstørrelse som har en verdi fra 3 µm til 8 µm15

(ii) at tetrasyklinet har en D90 partikkelstørrelse som har en verdi fra 4 µm til omtrent 10 µm og

en D50 partikkelstørrelse som har en verdi fra 1 µm til omtrent 5 µm

(iii) at tetrasyklinet har en D90 partikkelstørrelse som har en verdi fra 4 µm til 10 µm og en D50

partikkelstørrelse som har en verdi fra omtrent 1 µm til omtrent 5 µm og en D10

partikkelstørrelse som har en verdi fra 0,5 µm til omtrent 1,5 µm.20

4. En topisk suspensjonssammensetning i samsvar med et hvilket som helst av de foregående

patentkrav, idet tetrasyklinet er minosyklin eller doksysyklin, eller et farmasøytisk akseptabelt

salt, hydrat eller polymorf av samme, eventuelt idet konsentrasjonen av minosyklin er fra 0,05%

til omtrent 10%.25

5. En topisk suspensjonssammensetning i samsvar med et hvilket som helst av de foregående

patentkrav, idet den topiske suspensjon omfatter minosyklin og videre omfatter én eller flere av

de følgende:

(i) at konsentrasjonen av 4-epi minosyklin ikke er mer enn 4% etter lagring i 6 måneder i sann tid30

(25°C /60% relativ fuktighet (RH)) og ved akselererte (40°C/75% RH) stabilitetsbetingelser, som

bestemt ved HPLC analyse;

(ii) at konsentrasjonen av 4-epi-minosyklin i minosyklin-suspensjonssammensetningen når den er

lagret ved 40°C /75%RH i én måned resulterer i mindre enn 3% av 4-epi-minosyklin, som bestemt

ved HPLC analyse;35

(iii) at konsentrasjonen av 4-epi minosyklin i minosyklin-suspensjonssammensetningen når det er

lagret ved 40°C /75%RH i tre måneder fører til mindre enn 4% av 4-epi-minosyklin, som bestemt

ved HPLC analyse;

(iv) at konsentrasjonen av 4-epi minosyklin ikke er mer enn 4% etter lagring i 12 måneder i sann

tids (25°C /60% RH) stabilitetsbetingelser, som bestemt ved HPLC analyse.40

6. En topisk suspensjonssammensetning i samsvar med et hvilket som helst av de foregående

patentkrav, idet væskemediet er et ikke-komedogent væskemedium, eventuelt omfattende

ethvert av følgende:
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(i) at det ikke-komedogene væskemediet er én eller flere av en mineralolje, en lett mineralolje,

en minimalt komedogen olje og en ytterligere ikke-komedogen olje;

(ii) idet det ikke-komedogene væskemediet er mineralolje.

7. En topisk suspensjonssammensetning i samsvar med et hvilket som helst av de foregående5

patentkrav, omfattende én eller flere av følgende:

(i) at det ikke-komedogene væskemediet er kjennetegnet ved (a) å resultere i at mindre enn 5%

av den tetrasyklinaktive ingrediens blir oppløst i mediet ved romtemperatur etter 2 timer, som

målt ved HPLC, og/ eller (b) resultere i et mindre enn 4% av 4-epi-minosyklin, hvis minosyklin blir

benyttet som den aktive ingrediens, etter lagring i 1 måned ved romtemperatur, som målt med10

HPLC,

(ii) at mineraloljen utgjør minst 70% av suspensjonssammensetningen;

(iii) at sammensetningen er fri for midler som øker hudpenetrering eller et hjelpestoff som

fungerer primært eller utelukkende som et hudpenetrerende middel;

(iv) at sammensetningen er fri for en forbindelse som fører til oppløsning av den tetrasyklinaktive15

ingrediens, eventuelt at forbindelsen som resulterer i oppløsning av den tetrasyklinaktive

ingrediens omfatter én eller flere av vann, hydrofile løsningsmidler og mykgjørende estere;

(v) at væskemediet omfatter en blanding av ikke-komedogent medium og et komedogent

medium og at det ikke-komedogene medium er til stede i større mengde enn det komedogene

medium;20

(vi) at sammensetningen i hovedsak består av den farmasøytisk aktive mengde av minosyklin, et

ikke-komedogent væskemedium som ikke løser eller minimalt løser tetrasyklin, og det polymere

hydrokarbon geldannende middel for å tykne sammensetningen og eventuelt én eller flere av 4-

epi minosyklin, fargemidler, fargestoffer, duftstoffer og et solfiltrerende stoff;

(vii) at sammensetningen består av den farmasøytisk aktive mengde av minosyklin, et ikke-25

komedogent væskemedium som ikke løser eller minimalt løser tetrasyklin, og det polymere

hydrokarbon geldannende middel for å tykne sammensetningen;

(viii) at sammensetningen består av den farmasøytisk effektive mengde av minosyklin, et ikke-

komedogent væskemedium som ikke løser eller minimalt løser tetrasyklin, og et geldannende

middel for å tykne sammensetningen og 4-epi-minosyklin, og eventuelt ett eller flere av et30

komedogent væskemedium som er til stede i en mengde mindre enn det ikke-komedogene

væskemediet, fargemidler, fargestoffer, duftstoffer og solfilterstofffer;

(ix) at sammensetningen er ikke-skumbar og er fri for en skumdanner.

8. En topisk suspensjonssammensetning i samsvar med et hvilket som helst av de foregående35

patentkrav, idet det polymere hydrokarbon geldannende middel er en blanding av en mineralolje

pg én eller flere kopolymere basert på én eller flere monomere valgt blant alkenmonomere,

spesielt C1-C10 eller C1 til C6 eller C2 til C4 alkenmonomere og fenylalkenmonomere, spesielt C1-C10

eller C1 til C6 eller C2 til C4 fenylalkenmonomere, eller er en gel omfattende en olje og en eller

flere geldannende polymere, eventuelt idet:40

(i) den topiske suspensjonssammensetning omfatter én eller flere av de følgende:

(a) den eller de kopolymere omfatter en etylen/ propylen/styren kopolymer;

(b) den eller de kopolymere omfatter en butylen/ etylen/ styren kopolymer;

(c) suspensjonen videre omfatter en antioksidant, spesielt butylert hydroksytoluen;

(ii) det polymere geldannende middel omfatter etylen/ propylen/ styren kopolymer og45

butylen/etylen/ styren kopolymer og butylert hydroksytoluen som en eventuell antioksidant.
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9. En suspensjonssammensetning i samsvar med et hvilket som helst av de foregående

patentkrav, for bruk til behandling av en infeksjon eller betennelse på huden, eventuelt at

infeksjonen eller betennelsen på huden er kjennetegnet som acne eller rosacea.

10. En suspensjonssammensetning i samsvar med et hvilket som helst av patentkravene 1-8, for5

bruk ved behandling av en øyesykdom eller -tilstand.

11. En suspensjonssammensetning i samsvar med et hvilket som helst av patentkravene 1-8, idet

tetrasyklinet er krystallinsk minosyklin fri base, eventuelt videre omfattende ett eller flere av et

solfiltrerende middel, et duftstoff og et fargemiddel eller et fargestoff.10

12. En suspensjonssammensetning i samsvar med et hvilket som helst av patentkravene 1-8 og

11, bestående hovedsakelig av en farmasøytisk effektiv mengde av minosyklin, et hydrofobt

væskemedium som ikke løser eller minimalt løser tetrasyklin, og et polymert hydrokarbon

geldannende middel for å tykne sammensetningen, idet:15

- det hydrofobe væskemediet er kjennetegnet ved (a) å resultere i at mindre enn 5% av den

tetrasyklinaktive ingrediens blir oppløst i mediet ved romtemperatur etter 2 timer som bestemt

ved HPLC, og/ eller (b) resulterer i mindre enn 4% av 4-epi-minosyklin (når minosyklin benyttes

som den aktive ingrediens) etter lagring i 1 måned ved romtemperatur, som bestemt ved HPLC,

for bruk til behandling av acne vulgaris.20

13. En topisk suspensjonssammensetning i samsvar med et hvilket som helst av patentkravene 1-

8 og 11, idet væskemediet er ikke-komedogent og hydrofobt, og det polymere hydrokarbon

geldannende middel tykner suspensjonen.

25

14. En sammensetning i samsvar med et hvilket som helst av patentkravene 1 til 8, 11 og 13 for

bruk som et medikament.

15. En sammensetning i samsvar med et hvilket som helst av patentkravene 1 til 8, 11 og 13 for

bruk til enhver av følgende:30

(i) å behandle infeksjon eller betennelse i huden, eventuelt hvor infeksjonen eller betennelsen i

huden er acne eller rosacea;

(ii) å behandle en øyesykdom eller -tilstand.

16. En sammensetning i samsvar med et hvilket som helst av patentkravene 1 til 8, 11 og 13 eller35

en sammensetning for bruk i samsvar med patentkrav 15 (i), videre omfattende anti-acne middel,

eventuelt idet anti-acne midlet er et retinoid, så som tretinoin, adapalen eller tazaroten.
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