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PATENTKRAV 

1. Flytende farmasøytisk sammensetning egnet for administrering ved inhalasjon 

som omfatter et fortynningsmiddel og en suspensjon av partikler av 9,10-

dimetoksy-2-(2,4,6-trimetylfenylimino)-3-(N-karbamoyl-2-aminoetyl)-3,4,6,7-

tetrahydro-2H-pyrimido[6,1-a]isokinolin-4-on (RPL554) eller et farmasøytisk 5 

akseptabelt salt derav, 

hvori partiklene av RPL554 har en partikkelstørrelsesfordeling med en Dv50 

(median partikkelstørrelse etter volum) verdi på fra 0,2 µm til 5 µm og hvori 

den flytende farmasøytiske sammensetningen ikke omfatter en mengde større enn 

0,1 vekt-% totalt av en β2-adrenerg reseptoragonist og en muskarin 10 

reseptorantagonist. 

2. Flytende farmasøytisk sammensetning ifølge krav 1, hvori sammensetningen 

ikke omfatter en β2-adrenerg reseptoragonist eller en muskarin reseptorantagonist. 

3. Flytende farmasøytisk sammensetning ifølge krav 1 eller 2, hvori partiklene av 

RPL554 har en partikkelstørrelsesfordeling med en Dv50-verdi på fra 0,7 µm til  15 

2,5 µm. 

4. Flytende farmasøytisk sammensetning ifølge ett av de foregående kravene, 

hvori konsentrasjonen av partikler av RPL554 i den flytende farmasøytiske 

sammensetningen er fra 0,01 mg/mL til 40 mg/mL. 

5. Flytende farmasøytisk sammensetning ifølge ett av de foregående kravene, 20 

hvori sammensetningen har en pH på fra 6 til 8. 

6. Flytende farmasøytisk sammensetning ifølge ett av de foregående kravene, 

som videre omfatter én eller flere surfaktanter, fortrinnsvis hvori den ene eller flere 

surfaktantene er valgt fra én eller flere ikke-ioniske surfaktanter, mer foretrukket 

hvori den ene eller flere surfaktantene er valgt fra 25 

polyoksyetylenglykolsorbitanalkylestere og sorbitanalkylestere. 

7. Flytende farmasøytisk sammensetning ifølge ett av de foregående kravene, 

som videre omfatter én eller flere buffere, fortrinnsvis hvori den ene eller flere 

bufferne er valgt fra citrat- eller fosfatbuffere. 
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8. Flytende farmasøytisk sammensetning ifølge ett av de foregående kravene, idet 

sammensetningen omfatter: 

(a) partiklene av RLP554 i en konsentrasjon på fra 0,01 mg/mL til 40 mg/mL; 

(b) én eller flere surfaktanter i en konsentrasjon på fra 0,01 mg/mL til 5 mg/mL; og 

(c) en buffer i en konsentrasjon på fra 5 mg/mL til 20 mg/mL.  5 

9. Flytende farmasøytisk sammensetning ifølge ett av de foregående kravene, 

hvori sammensetningen videre omfatter en tonisitetsjusterer, eventuelt hvori 

tonisitetsjustereren er natriumklorid. 

10. Flytende farmasøytisk sammensetning ifølge ett av de foregående kravene, 

hvori fortynningsmidlet er vann. 10 

11. Flytende farmasøytisk sammensetning ifølge ett av de foregående kravene, 

idet sammensetningen omfatter: 

(a) partiklene av RLP554 i en konsentrasjon på 0,01 mg/mL til 30 mg/mL; 

(b) en polyoksyetylenglykolsorbitanalkylester i en konsentrasjon på fra 0,1 

mg/mL til 2 mg/mL; 15 

(c)  en sorbitanalkylester i en konsentrasjon på fra 0,01 mg/mL til 0,1 mg/mL; 

(d) en første fosfatbufferkomponent i en konsentrasjon på fra 5 mg/mL til 10 

mg/mL; 

(e) en andre fosfatbufferkomponent i en konsentrasjon på fra 5 mg/mL til 10 

mg/mL; og 20 

(f) en tonisitetsjusterer i en konsentrasjon på fra 2 mg/mL til 8 mg/mL, 

fortrinnsvis hvori sammensetningen omfatter: 

(a) partiklene av RLP554 i en konsentrasjon på 0,05 mg/mL til 25 mg/mL; 

(b) polyoksyetylen (20) sorbitanmonolaurat (Polysorbat 20, Tween 20) i en 

konsentrasjon på fra 0,1 mg/mL til 2 mg/mL; 25 

(c) sorbitanmonolaurat (Span 20) i en konsentrasjon på fra 0,01 mg/mL til 0,1 

mg/mL; 
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(d) mononatriumfosfatmonohydrat i en konsentrasjon på fra 5 mg/mL til  

10 mg/mL; 

(e) vannfri dibasisk natriumfosfat i en konsentrasjon på fra 5 mg/mL til  

10 mg/mL; og 

(f) natriumklorid i en konsentrasjon på fra 2 mg/mL til 8 mg/mL. 5 

12. Flytende farmasøytisk sammensetning ifølge ett av de foregående kravene, 

som er egnet for administrering av forstøvningsmiddel. 

13. Forstøver som omfatter en flytende farmasøytisk sammensetning egnet for 

administrering ved inhalasjon som omfatter et fortynningsmiddel og en suspensjon 

av partikler av 9,10-dimetoksy-2-(2,4,6-trimetylfenylimino)-3-(N-karbamoyl-2-10 

aminoetyl)-3,4,6,7-tetrahydro-2H-pyrimido[6,1-a]isokinolin-4-on (RPL554) eller et 

farmasøytisk akseptabelt salt derav, 

hvori partiklene av RPL554 har en partikkelstørrelsesfordeling med en Dv50 

(median partikkelstørrelse etter volum) verdi på fra 0,2 µm til 5 µm. 

14. Flytende farmasøytisk sammensetning ifølge ett av kravene 1 til 12 for 15 

anvendelse ved behandling av menneske- eller dyrekroppen. 

15. Flytende farmasøytisk sammensetning ifølge ett av kravene 1 til 12 for 

anvendelse i behandling eller forebygging av en sykdom eller tilstand valgt fra 

astma, allergisk astma, høyfeber, allergisk rhinitt, bronkitt, emfysem, bronkiektase, 

kronisk obstruktiv lungesykdom (KOLS), respiratorisk nødsyndrom for voksne 20 

(ARDS), steroidresistent astma, alvorlig astma, pediatrisk astma, cystisk fibrose, 

lungefibrose, pulmonær fibrose, interstitial lungesykdom, hudlidelser, atopisk 

dermatitt, psoriasis, okulær betennelse, cerebral iskemi, inflammatoriske 

sykdommer og autoimmune sykdommer, fortrinnsvis hvori sykdommen eller 

tilstanden er kronisk obstruktiv lungesykdom (KOLS). 25 
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