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Patentkrav

1. Fast farmasgytisk doseringsformulering som er en misbrukshindrende
formulering omfattende fra omkring 5 - 20 vekt% av 5-({[2-amino-3-(4-
karbamoyl-2,6-dimetyl-fenyl)-propionyl]-[1-(4-fenyl-1H-imidazol-2-yl)-etyl]-
amino}-metyl)-2-metoksy-benzosyre, fra omkring 60 — 80 vekt% av silisifisert
mikroskrystallinsk cellulose, fra omkring 0,45 - 1,0 vekt% av kolloidal silika, fra
omkring 2 - 8 vekt% krospovidon, fra omkring 1 - 20 vekt% mannitol og fra
omkring 0,45 - 1 vekt% magnesiumstearat,

hvor nevnte formulering eventuelt ytterligere omfatter

() et filmbelegg, eller/og

(i) minst én inert farmasgytisk eksipient valg fra et farmasgytisk akseptabelt
opplgsningshastighetsmodifiserende middel, et farmasgytisk akseptabelt
plastifiseringsmiddel, et farmasgytisk akseptabelt fargestoff, et farmasgytisk
akseptabelt opakifiseringsmiddel, et farmasgytisk akseptabelt anti-
oksidasjonsmiddel, et farmasgytisk akseptabelt preservativ, et smaksstoff, et

ngytraliseringsmiddel, et bufringsmiddel og kombinasjoner derav.

2. Fast farmasgytisk doseringsformulering ifglge krav 1, formulert som en

tablett eller som en kapsel.

3. Fast farmasgytisk doseringsformulering ifglge et hvilket som helst av de

foregdende krav, ytterligere omfattende et filmbelegg.

4, Fast farmasgytisk doseringsformulering ifglge krav 1, hvor nevnte faste
farmasgytiske doseringsformulering er en misbrukshindrende, mono-fasisk
farmasgytisk sammensetning som er egnet for enkel dose-administrasjon for
behandling av en tilstand fremmet av en opioid-reseptor, bestdende i hovedsak av
omkring 20 mg/dose til omkring 200 mg/dose av 5-({[2-amino-3-(4-karbamoyl-
2,6-dimetyl-fenyl)-propionyl]-[1-(4-fenyl-1H-imidazol-2-yl)-etyl]-amino}-metyl)-2-
metoksy-benzosyre, fra omkring 60 — 80 vekt% av silisifisert mikrokrystallinsk
cellulose, fra omkring 0,55 - 0,95 vekt% av kolloidal silika, fra omkring 5 - 15
vekt% av mannitol, fra omkring 3 - 7 vekt% av krospovidon, og fra omkring 0,55 -
0,95 vekt% av magnesiumstearat,

hvor nevnte formulering ytterligere omfatter

() et filmbelegg, eller/og

(i) minst én inert farmasgytisk eksipient valgt fra et farmasgytisk akseptabelt

opplgsningshastighetsmodifiserende middel, et farmasgytisk akseptabelt
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plastifiseringsmiddel, et farmasgytisk akseptabelt fargestoff, et farmasgytisk
akseptabelt opakifiseringsmiddel, farmasgytisk akseptabelt anti-oksidasjonsmiddel,
et farmasgytisk akseptabelt preservativ, et smaksstoff, et ngytraliseringsmiddel, et

bufringsmiddel og kombinasjoner derav.

5. Fast farmasgytisk doseringsformulering ifglge krav 4, hvor den
misbrukshindrende, mono-fasisk farmasgytiske sammensetningen bestar i
hovedsak av omkring 20 mg/dose til omkring 200 mg/dose av 5-({[2-amino-3-(4-
karbamoyl-2,6-dimetyl-fenyl)-propionyl]-[1-(4-fenyl-1H-imidazol-2-yl)-etyl]-
amino}-metyl)-2-metoksy-benzosyre, omkring 71 vekt% av silisifisert
mikrokrystallinsk cellulose, omkring 0,75 vekt% av kolloidal silika, omkring 10
vekt% av mannitol, omkring 5 vekt% av krospovidon, og omkring 0,75 vekt% av
magnesiumstearat,

hvor nevnte formulering ytterligere omfatter

() et filmbelegg, eller/og

(i) minst én inert farmasgytisk eksipient valgt fra et farmasgytisk akseptabelt
opplgsningshastighetsmodifiserende middel, et farmasgytisk akseptabelt
plastifiseringsmiddel, et farmasgytisk akseptabelt fargestoff, et farmasgytisk
akseptabelt opakifiseringsmiddel, farmasgytisk akseptabelt anti-oksidasjonsmiddel,
et farmasgytisk akseptabelt preservativ, et smaksstoff, et ngytraliseringsmiddel, et

bufringsmiddel og kombinasjoner derav.

6. Fast farmasgytisk doseringsformulering ifglge et hvilket som helst av de
foregdende krav for anvendelse i en fremgangsmate for behandling eller letting av
en tilstand fremmet av en opioid-reseptor omfattende @ administrere den faste
farmasgytiske doseringsformuleringen ifglge et hvilket som helst av de foregdende

krav til et individ som har behov for slik behandling.

7. Fast farmasgytisk doseringsformulering for anvendelse ifglge krav 6, hvor
administreringen omfatter administrering av 5-({[2-amino-3-(4-karbamoyl-2,6-
dimetyl-fenyl)-propionyl]-[1-(4-fenyl-1H-imidazol-2-yl)-etyl]-amino}-metyl)-2-
metoksy-benzosyre til individet

() mellom to administrasjoner per dag og atte administrasjoner per dag; eller

(i) én gang daglig.

8. Fremgangsmate for fremstilling av en fast farmasgytisk doserings-

formulering ifglge et hvilket som helst av de foregdende krav omfattende:



10

15

20

25

30

NO/EP2968351

() & blande 5-({[2-amino-3-(4-karbamoyl-2,6-dimetyl-fenyl)-propionyl]-[1-(4-
fenyl-1H-imidazol-2-yl)-etyl]-amino}-metyl)-2-metoksy-benzosyre med silisifisert
mikrokrystallinsk cellulose, mannitol, kolloidal silika og krospovidon; og

(i) & danne tgrrblandingen til en fast doseringsformulering.

9. Misbrukshindrende, mono-fasisk farmasgytisk sammensetning egnet for
enkel doseadministrering for behandling av en tilstand fremmet av en opioid-
reseptor bestdende i hovedsak av:

omkring 75 mg av 5-({[2-amino-3-(4-karbamoyl-2,6-dimetyl-fenyl)-propionyl]-[1-
(4-fenyl-1H-imidazol-2-yl)-etyl]-amino}-metyl)-2-metoksy-benzosyre;

omkring 426 mg silisifisert mikrokrystallinsk cellulose;

omkring 4,5 mg kolloidal silika;

omkring 60 mg mannitol;

omkring 30 mg krospovidon; og,

omkring 4,5 mg per vekt magnesiumstearat,

hvor nevnte formulering eventuelt ytterligere omfatter

() et filmbelegg, eller/og

(i) minst én inert farmasgytisk eksipient valgt fra et farmasgytisk akseptabelt
opplgsningshastighetsmodifiserende middel, et farmasgytisk akseptabelt
plastifiseringsmiddel, et farmasgytisk akseptabelt fargestoff, et farmasgytisk
akseptabelt opakifiseringsmiddel, farmasgytisk akseptabelt anti-oksidasjonsmiddel,
et farmasgytisk akseptabelt preservativ, et smaksstoff, et ngytraliseringsmiddel, et

bufringsmiddel og blandinger derav.

10. Misbrukshindrende, mono-fasisk farmasgytisk sammensetning egnet for
enkel dose-administrasjon for behandling av en tilstand fremmet av en opioid-
reseptor, bestdende i hovedsak av:

omkring 100 mg av 5-({[2-amino-3-(4-karbamoyl-2,6-dimetyl-fenyl)-propionyl]-
[1-(4-fenyl-1H-imidazol-2-yl)-etyl]-amino}-metyl)-2-metoksy-benzosyre;
omkring 568 mg silisifisert mikrokrystallinsk cellulose;

omkring 6 mg kolloidal silika;

omkring 80 mg mannitol;

omkring 40 mg krospovidon; og

omkring 6 mg per vekt magnesiumstearat,

hvor nevnte formulering eventuelt ytterligere omfatter

() et filmbelegg, eller/og
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(i) minst én inert farmasgytisk eksipient valgt fra et farmasgytisk akseptabelt
opplgsningshastighetsmodifiserende middel, et farmasgytisk akseptabelt
plastifiseringsmiddel, et farmasgytisk akseptabelt fargestoff, et farmasgytisk
akseptabelt opakifiseringsmiddel, farmasgytisk akseptabelt anti-oksidasjonsmiddel,
et farmasgytisk akseptabelt preservativ, et smaksstoff, et ngytraliseringsmiddel, et

bufringsmiddel og blandinger derav.

11. Fast farmasgytisk doseringsformulering ifglge et hvilket som helst av
kravene 1 - 5 og 9 - 10, hvor formuleringen omfatter et filmbelegg som er et

vannopplgselig, pH-uavhengig filmbelegg.

12. Fast farmasgytisk doseringsformulering ifglge et hvilket som helst av
kravene 1 - 5 0g 9 - 11, hvor formuleringen omfatter et filmbelegg som er til stede

ved omkring 3 vekt% av den farmasgytiske sammensetningen.
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