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Patentkrav

1. Farmasgytisk sammensetning som kan leveres fra en tilmalt doseringsinhalator,
omfattende:

suspensjonsmedium omfattende et farmasgytisk akseptabelt drivmiddel;

mangfold av mikroniserte partikler med aktivt middel omfattende et aktivt middel valgt
fra glykopyrrolat og formoterol, som inkluderer eventuelle farmasgytisk akseptable
salter, estere eller solvater derav, hvori minst 90 % av partikkelstoffet med det aktive
midlet har en optisk diameter pa 7 pm eller mindre; og

mangfold av suspenderende partikler som kan pustes inn omfattende perforerte
fosfolipidmikrostrukturer og som har en median volum optisk diameter valgt fra mellom
0,2 og 50 pm, mellom 0,5 og 15 pm, mellom 1,5 og 10 um og mellom 2 og 5 pm;
hvori en total masse av de suspenderende partiklene overstiger en total masse av
partiklene med aktivt middel, og mangfoldet av partikler med aktivt middel assosieres

med mangfoldet av suspenderende partikler for & danne en ko-suspensjon.

2. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori det aktive midlet er

glykopyrrolat.

3. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 2, hvori glykopyrrolatpartiklene med
aktivt middel inkluderes i suspensjonsmediet i en konsentrasjon som er tilstrekkelig for &
tilveiebringe en levert dose av glykopyrrolat per aktuering av den tilmalte
doseringsinhalatoren valgt fra mellom 2 og 200 pg per aktuering, mellom 10 og 150 ug

per aktuering, og mellom 15 og 80 pg per aktuering.

4. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 2, hvori konsentrasjonen av

glykopyrrolat inkludert i ko-suspensjonen er mellom 0,04 mg/ml og 2,25 mg/ml.

5. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 2, hvori minst 50 % av
glykopyrrolatpartiklene med aktivt middel i volum har en optisk diameter p3 5 pm eller

mindre.

6. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori partiklene med aktivt middel

omfatter formoterol.

7. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 6, hvori formoterolpartiklene med
aktivt middel inkluderes i sammensetningen i en konsentrasjon som er tilstrekkelig til &

tilveiebringe en levert dose av formoterol valgt fra mellom 1 og 30 pg, mellom 0,5 og
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10 pg, mellom 2 og 5 ug, mellom 2 og 10 pug, mellom 5 og 10 pg og mellom 3 og 30 pg

per aktuering av den tilmalte doseringsinhalatoren.

8. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 6, hvori formoterolpartiklene med
aktivt middel inkluderes i sammensetningen i en konsentrasjon som er tilstrekkelig til 3

tilveiebringe en levert dose av formoterol valgt fra opptil 30 pg, opptil 10 pg, opptil 5 ug,
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opptil 2,5 pg, opptil 2 ug eller opptil 1,5 pg per aktuering av den tilmalte

doseringsinhalatoren.

9. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 6, hvori konsentrasjonen av
formoterol inkludert i ko-suspensjonen velges fra mellom 0,01 mg/ml og 1 mg/ml,

mellom 0,01 mg/ml og 0,5 mg/ml og mellom 0,03 mg/ml og 0,4 mg/ml.

10. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 6, hvori minst 90 % av
formoterolpartiklene med aktivt middel i volum har en optisk diameter p& 5 pm eller

mindre.

11. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 6, hvori minst 50 % av
formoterolpartiklene med aktivt middel i volum har en optisk diameter pa 2 ym eller

mindre.

12. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori de suspenderende

partiklene som kan pustes inn inkluderer kalsiumklorid.

13. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1 eller 12, hvori fosfolipidet er
disteroylfosfatidylkolin (DSPC).

14. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori de perforerte

mikrostrukturene fremstilles ved hjelp av en spraytgrkeprosess.
15. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 14, hvori de perforerte
mikrostrukturene omfatter en spraytgrket emulsjon av perfluoroktylbromid, DSPC og

kalsiumklorid i vann.

16. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori de suspenderende

partiklene viser en MMAD valgt fra mellom 10 pm og 500 nm, mellom 5 pm og 750 nm,

og mellom 1 pm og 3 pm.
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17. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori drivmidlet omfatter et
drivmiddel valgt fra et HFA-drivmiddel, et PFC-drivmiddel og kombinasjoner derav, og

hvori drivmidlet i det vesentlige er fritt for ytterligere bestanddeler.

18. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori et forhold mellom den
totale massen av de suspenderende partiklene og den totale massen av partiklene av
aktivt middel velges fra over 1,5, opptil 5, opptil 10, opptil 15, opptil 17, opptil 20, opptil
30, opptil 40, opptil 50, opptil 60, opptil 75, opptil 100, opptil 150 og opptil 200.

19. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 18, hvori et forhold mellom den
totale massen av de suspenderende partiklene og den totale massen av partiklene av

aktivt middel velges fra mellom 3:1 og ca. 15:1, og mellom 2:1 og 8:1.

20. Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 1, omfattende:

suspensjonsmedium omfattende et farmasgytisk akseptabelt HFA-drivmiddel;

mangfold av partikler med aktivt middel omfattende krystallinsk glykopyrrolat, som
inkluderer eventuelle farmasgytisk akseptable salter, estere eller solvater derav, hvori
minst 90 % av partikkelstoffet med det aktive midlet i volum har en optisk diameter pa
7 um eller mindre, partiklene med det aktive midlet inkluderes i suspensjonsmediet i en
konsentrasjon tilstrekkelig til 8 tilveiebringe en levert dose av glykopyrrolat p& mellom
15 pg og 80 pg per aktuering av den tilmalte doseringsinhalatoren; og

mangfold av suspenderende partikler som kan pustes inn omfattende perforerte
fosfolipidmikrostrukturer som har en median volum optisk diameter pa mellom 1,5 og

10 pm.

21. Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 1, omfattende:

suspensjonsmedium omfattende et farmasgytisk akseptabelt HFA-drivmiddel;

mangfold av partikler med aktivt middel omfattende krystallinsk formoterol, som
inkluderer eventuelle farmasgytisk akseptable salter, estere eller solvater derav, hvori
minst 90 % av partikkelstoffet med det aktive midlet i volum har en optisk diameter p3

7 um eller mindre, partiklene med det aktive midlet inkluderes i suspensjonsmediet i en
konsentrasjon tilstrekkelig til & tilveiebringe en levert dose av formoterol p& mellom 2 pg
og 10 pg per aktuering av den tilmalte doseringsinhalatoren; og

mangfold av suspenderende partikler som kan pustes inn omfattende perforerte
fosfolipidmikrostrukturer som har en median volum optisk diameter pd mellom ca. 1,5 og

ca. 10 pm.



10

15

20

25

30

NO/EP3106149

22. Farmasgytisk sammensetning ifglge et hvilket som helst foregaende krav, hvori det

aktive midlet er til stede i krystallinsk eller i det vesentlige krystallinsk form.

23. Tilmalt doseringsinhalator som inneholder en sammensetning som definert i et

hvilket som helst av kravene 1 til 22.

24. Farmasgytisk sammensetning som definert i et hvilket som helst av kravene 1 til 22

for anvendelse i medisin.

25. Farmasgytisk sammensetning ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 22 for
anvendelse i en fremgangsmate for a8 behandle en lungesykdom eller lidelse hos en

pasient.

26. Den farmasgytiske sammensetningen for anvendelse ifglge krav 25, hvori
lungesykdommen eller lidelsen velges fra minst én av astma, KOLS, allergisk rhinitt,
bihulebetennelse, lungevasokonstriksjon, betennelse, allergier, hemmet respirasjon,
adndengdssyndrom, lungehypertensjon, lungebetennelse assosiert med cystisk fibrose, og

lungehindring assosiert med cystisk fibrose.

27. Den farmasgytiske sammensetningen for anvendelse ifglge krav 25 eller 26, hvori
administrering av den farmasgytisk akseptable ko-suspensjonen omfatter administrering
til pasienten av en dose av glykopyrrolat eller et farmasgytisk akseptabelt salt, ester eller
solvat derav, valgt fra 150 ug, eller mindre, 80 pg, eller mindre, 40 ug, 20 pg, eller

mindre, og 10 pg, eller mindre, per aktuering av den tilmalte doseringsinhalatoren.

28. Den farmasgytiske sammensetningen for anvendelse ifglge krav 25 eller 26, hvori
administrering av den farmasgytisk akseptable ko-suspensjonen omfatter administrering
til pasienten av en dose av formoterol eller et farmasgytisk akseptabelt salt, ester,
isomer eller solvat derav, valgt fra opptil 30 ug, opptil 10 ug, opptil 5 pg, opptil 2,5 ug,
opptil 2 pg og opptil 1,5 pg per aktuering.
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