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Patentkrav 

1. Farmasøytisk formulering med forlenget frigjøring som er en oral doseringsform 

omfattende 

a. aktiv farmasøytisk ingrediens valgt fra N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-

propoksy]-pyridin-1-oksid-3-karboksimidoyl klorid, dets stereoisomerer og 

syreaddisjonssalter derav, og 

b. frigjøringskontrollerende hjelpestoff som tilveiebringer utvidet frigjøring av 

den aktive farmasøytiske ingrediensen sammenlignet med en tilsvarende 

mengde av N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-propoksy]-pyridin-1-oksid-3-

karboksimidoyl klorid, dets stereoisomerer og syreaddisjonssalter derav 

administrert av en oral doseringsform med øyeblikkelig frigivelse og/eller ved 

bolus IV-injeksjon. 

  

2. Den farmasøytiske formuleringen ifølge krav 1, hvori formuleringen reduserer Cmax, 

og 

i) hvori Cmax reduseres med en faktor på minst 10 %, slik som en faktor på 

minst 20 %, slik som en faktor på minst 30 %, slik som en faktor på minst 40 %, 

slik som en faktor på minst 50 %, slik som en faktor på minst 60 %, slik som en 

faktor på minst 70 %, slik som en faktor på minst 80 %, slik som en faktor på 

minst 90 %, slik som en faktor på minst 100 %; 

ii) hvori Cmax reduseres mens den aktive eksponering for farmasøytisk 

ingrediens opprettholdes og/eller AUC; 

iii) hvori Cmax reduseres i forhold til total eksponering gitt som uttrykt av 

området under kurven (AUC); og/eller 

iv) hvori Cmax er lavere enn den halvmaksimale hemningen (IC50) av den 

aktive farmasøytiske ingrediensen for OCT2. 

  

3. Den farmasøytiske formuleringen ifølge et hvilket som helst av de foregående 

kravene, hvori formuleringen skal administreres én gang daglig eller to ganger daglig.  

 

4. Den farmasøytiske formuleringen ifølge et hvilket som helst av de foregående 

kravene, formuleringen 

i) har en oppløsningshastighet på 85 % av den aktive farmasøytiske 

ingrediensen som frigjøres innen 3 til 5 timer, eller 
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ii) har en oppløsningshastighet på 85 % av den aktive farmasøytiske 

ingrediensen frigjort etter minst 6 timer. 

  

5. Den farmasøytiske formuleringen ifølge et hvilket som helst av de foregående 

kravene, hvori formuleringen omfatter en indre matrise og minst ett ytre belegg, den 

indre matrisen omfattende den aktive farmasøytiske ingrediensen.  

 

6. Den farmasøytiske formuleringen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, hvori 

formuleringen er en belagt kule omfattende et indre kule-substrat og et ytre belegg 

omfattende et eller flere individuelle lag, hvor det ytre belegget omfatter den aktive 

farmasøytiske ingrediensen.  

 

7. Den farmasøytiske formuleringen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, hvori 

formuleringen er i form av granuler med forlenget frigjøring omfattende N-[2-hydroksy-

3-(1-piperidinyl)-propoksy]-pyridin-1-oksid-3-karboksimidoyl klorid, dets 

stereoisomerer og syreaddisjonssalter derav, og et frigjøringskontrollerende 

hjelpestoff.  

 

8. Den farmasøytisk formulering ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene, 

hvori den aktive farmasøytiske ingrediensen velges fra gruppen bestående av: 

a. racematen til N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-propoksy]-pyridin-1-oksid-3-

karboksimidoyl klorid, 

b. optisk aktiv stereoisomer av N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-propoksy]-pyridin-1-

oksid-3-karboksimidoyl klorid, 

c. enantiomer av N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-propoksy]-pyridin-1-oksid-3-

karboksimidoyl klorid, 

d. (+)-R-N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-propoksy]-pyridin-1-oksid-3-

karboksimidoyl klorid, 

e. (-)-(S)-N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-propoksy]-pyridin-1-oksid-3-

karboksimidoyl klorid, 

f. syreaddisjonssalt av N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-propoksy]-pyridin-1-oksid-

3-karboksimidoyl klorid, 

g. N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-propoksy]-pyridin-1-oksid-3-karboksimidoyl 

kloridsitrat, 
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h. N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-propoksy]-pyridin-1-oksid-3-karboksimidoyl 

kloridmaleat, 

i. (+)-R-N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-propoksy]-pyridin-1-oksid-3-

karboksimidoyl kloridsitrat; 

j. (-)-S-N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-propoksy]-pyridin-1-oksid-3-karboksimidoyl 

kloridsitrat; 

k. (+)-R-N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-propoksy]-pyridin-1-oksid-3-

karboksimidoyl kloridmaleat; og 

l. (-)-S-N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-propoksy]-pyridin-1-oksid-3-karboksimidoyl 

kloridmaleat. 

  

9. Den farmasøytiske formuleringen ifølge et av de foregående kravene, hvori den 

aktive farmasøytiske ingrediensen er (+)-R-N-[2-hydroksy-3-(1-piperidinyl)-propoksy]-

pyridin-1-oksid-3-karboksimidoyl kloridsitrat.  

 

10. Den farmasøytiske formuleringen ifølge et hvilket som helst av de foregående 

kravene, hvori formuleringen omfatter, separat eller sammen, én eller flere ytterligere 

aktive farmasøytiske ingredienser.  

 

11. Den farmasøytiske formuleringen ifølge et hvilket som helst av de foregående 

kravene, for anvendelse som et medikament hvori hemningen av OCT2 av den aktive 

farmasøytiske ingrediensen reduseres i et individ valgt fra gruppen bestående av en 

pediatrisk pasient; en pasient som viser økt serumkreatinin; og en pasient som har en 

sykdom valgt fra en nyresykdom (nefropati) inkludert ikke-inflammatorisk nefropati 

(nefrose) og inflammatorisk nefropati (nefritt); diabetes mellitus type I og diabetes 

mellitus type II og hypertensjon.  

 

12. Den farmasøytiske formuleringen ifølge et hvilket som helst av de foregående 

kravene for anvendelse i en fremgangsmåte for behandling av en pediatrisk sykdom, 

en lysosomal lagringssykdom (LSD) eller amyotrof lateral sklerose (ALS).  

 

13. Den farmasøytiske formuleringen for anvendelse ifølge krav 12, hvori den 

lysosomale lagringssykdommen velges fra gruppen bestående av 

lipidlagringsforstyrrelser (eller lipidose) inkludert sfingolipidoser, gangliosidoser og 
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leukodystrofier; mucopolysakkaridoser, glykoproteinlagringsforstyrrelser (eller 

glykoproteinose) og mucolipidoser. 
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