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Patentkrav 

 

1. Vandig sammensetning formulert for nasal administrering omfattende et farmasøytisk 

akseptabelt acetat eller metansulfonatsalt av forbindelse I 

       5 

eller et racemat eller enantiomer derav, hvori forbindelse I, eller racematet eller 

enantiomeren derav, løses opp i den vandige sammensetningen i en konsentrasjon på 

mellom 150 mg/ml og 600 mg/ml. 

  

2. Den vandige sammensetningen ifølge krav 1, hvori forbindelsen er S-enantiomeren av 10 

forbindelse I. 

  

3. Den vandige sammensetningen ifølge krav 1 eller 2, hvori konsentrasjonen er omtrent 

350 mg/ml eller omtrent 450 mg/ml. 

  15 

4. Den vandige sammensetningen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-3, hvori den 

vandige sammensetningen omfatter fra 40 til 85 % (vekt/volum) vann eller hvori den 

vandige sammensetningen har en pH på 4,5 ± 1,5. 

  

5. Sammensetningen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvori den vandige 20 

sammensetningen omfatter forbindelse I og mellom 0,5 og 1,5 mol ekvivalenter 

eddiksyre i forhold til forbindelsen, eller hvori den vandige sammensetningen omfatter 

forbindelse I og mellom 0,5 og 1,5 mol ekvivalenter metansulfonsyre i forhold til 

forbindelsen. 

  25 

6. Den vandige sammensetningen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-5, hvori 

sammensetningen videre omfatter 

i) chelateringsmiddel, særlig hvori chelateringsmidlet er en aminopolykarboksylsyre; 

ii) EDTA; og/eller 

iii) pH-justeringsmiddel valgt fra gruppen som består av svovelsyre og metansulfonsyre, 30 

særlig hvori pH-justeringsmidlet er svovelsyre. 

 

7. Sammensetningen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-6, hvori sammensetningen 

utviser en viskositet på mellom 10 mPa*s og 70 mPa*s. 

  35 

8. Sammensetningen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-7, hvori sammensetningen 

videre omfatter et farmasøytisk akseptabelt hjelpestoff, spesielt hvori hjelpestoffet er 
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polysorbat eller propylenglykol. 

  

9. Sammensetningen ifølge et hvilket som helst av kravene 1-8, hvori den vandige 

løsningen omfattende saltet av forbindelse I forblir homogen ved romtemperatur, forblir 

homogen ved 10 °C i 4 dager eller forblir homogen ved 2-5 °C i 7 dager. 5 

  

10. Nasalt avgivelsessystem omfattende en sammensetning ifølge et hvilket som helst av 

kravene 1-9 i en enhetsdoseringsform omfattende ikke mer enn fire 

enkeltpumpespraydoser eller en enhetsdoseringsform omfattende ikke mer enn to 

enkeltpumpespraydoser, spesielt hvori enhetsdoseringsformen konfigureres for 10 

administrering av ikke mer enn 200 mikroliter av sammensetningen til hvert nesebor til 

en pasient eller for administrering av ikke mer enn 150 mikroliter av sammensetningen 

til hvert nesebor til en pasient. 

  

11. Sammensetning omfattende acetatsaltet av forbindelse I eller metansulfonatsaltet av 15 

forbindelse I. 

  

12. Forbindelse I for anvendelse i en fremgangsmåte for å behandle en sykdom valgt fra 

gruppen som består av hjertearytmi, stabil angina og migrene, fremgangsmåten 

omfattende nasal administrering til en pasient med behov derav av en vandig 20 

sammensetning omfattende et farmasøytisk akseptabelt acetatsalt av forbindelse I eller 

metansulfonatsalt av forbindelse I, hvori forbindelse I løses opp i den vandige 

sammensetningen i en konsentrasjon på mellom 150 mg/ml og 600 mg/ml. 

  

13. Forbindelse I for anvendelsen ifølge krav 12, 25 

i) hvori hjertearytmien er PSVT, atrieflimmer eller ventrikulær takykardi; 

ii) hvor forbindelsen når en terapeutisk effektiv konsentrasjon i plasma til pasienten 

innen 3 til 5 minutter etter administrering til pasienten; 

iii) hvori fremgangsmåten omfatter administrering mellom 150 mikroliter og 200 

mikroliter av den vandige sammensetningen til pasienten; og/eller 30 

iv) hvori pasienten er et menneske. 

 

14. Fremgangsmåte for å fremstille en løsning formulert for nasal administrering til en 

pasient, fremgangsmåten omfattende trinnene 

a. tilsette en løsning omfattende en første oppløst syre til den frie basen av en 35 

forbindelse ifølge krav 1 for å danne en blanding, hvori den første oppløste syren velges 

fra gruppen som består av eddiksyre og metansulfonsyre; 

b. tilsette til blandingen en løsning omfattende etylendiamintetraeddiksyre; 
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c. varme opp og mekanisk røre om den resulterende blandingen inntil forbindelsen er 

fullstendig dispergert i blandingen; 

d. justere pH-en i blandingen ved å tilsette en løsning omfattende en andre oppløst syre 

til blandingen; og 

e. fortynne blandingen slik at sluttkonsentrasjonen av forbindelsen i oppløsning er minst 5 

300 mg per 1 ml. 

  

15. Fremgangsmåten ifølge krav 14, 

i) hvori den andre oppløste syren velges fra gruppen som består av eddiksyre, svovelsyre 

og metansulfonsyre; eller 10 

ii) hvori den endelige pH-en av løsningen er mellom ca. 4,0 og ca. 5,0, spesielt hvori den 

endelige pH-en av løsningen er ca. 4,5; eller 

iii) hvori løsningen omfattende saltet av forbindelsen forblir homogen ved 10 °C i  

4 dager; eller 

iv) hvori løsningen omfattende saltet av forbindelsen forblir homogen ved 2-5 °C i  15 

7 dager. 
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