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Patentkrav

1.

En injiserbar formulering av fosnetupitant, flytende eller lyofilisert,
innbefattende:

a) fosnetupitant eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav;

b) eventuelt palonosetron eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav;
) natrium hydroksid,;

d) dinatrium edetat;

e) eventuelt saltsyre; og

f) mannitol.

Formulering i henhold til krav 1, hvor nevnte fosnetupitant er klorid

hydrokloridsaltet av fosnetupitant.

Formulering i henhold til hvilke som helst av de foregaende krav,
innbefattende natrium hydroksid og saltsyre.

Formulering i henhold til hvilke som helst av de foregdende krav, med
en pH fra 7,0 til 10.

Formulering i henhold til hvilke som helst av de foregaende krav, med
en pH fra 8,5 til 9,5.

Formulering i henhold til hvilke som helst av de foregaende krav, hvor

formuleringen er isoton.

Formulering i henhold til hvilke som helst av de foregdende krav som
en vannlgsning, innbefattende;

a) fra 2,3 til 30 mg/ml fosnetupitant eller et farmasgytisk akseptabelt
salt derav, basert pa vekten av den frie basen; og

b) eventuelt fra 5 til 50 pg/ml palonosetron eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav, basert pa vekten av den frie basen;

¢) natrium hydroksid;

d) dinatrium edetat;

e) eventuelt saltsyre; og

f) mannitol.
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Formulering i henhold til krav 7, innbefattende:

a) fra 2,3 til 30 mg/ml av klorid hydroklorid basert pa vekten av den
frie basen;

b) eventuelt fra 5 til 50 pug/ml palonosetron hydroklorid basert pa
vekten av den frie basen;

¢) natrium hydroksid,;

d) fra 0,05 til 0,9 mg/ml dinatrium edetat;

e) eventuelt HCI g.s. til pH 7,0 - 10,0;

f) fra 10 til 100 mg/ml mannitol.

Formulering i henhold til krav 7, innbefattende:

a) fra 5 til 30 mg/ml av klorid hydrokloridsaltet av fosnetupitant;

b) fra 5 til 50 pg/ml palonosetron hydroklorid basert pa vekten av den
frie basen;

) natrium hydroksid

d) fra 0,05 til 0,9 mg/ml dinatrium edetat;

e) HCl g.s. til pH 7,0 — 10,0;

f) fra 10 til 100 mg/ml mannitol.

Formulering i henhold til krav 7, innbefattende:

a) ca. 13 mg/ml av klorid hydrokloridsaltet av fosnetupitant;
b) ca. 14,04 ug/ml palonosetron hydroklorid;

) natrium hydroksid

d) ca. 0,16 mg/ml dinatrium edetat;

e) HCl g.s. til pH 7 — 10;

f) ca. 38 mg/ml mannitol.

Formulering i henhold til krav 7, innbefattende:

a) ca. 26 mg/ml av klorid hydrokloridsaltet av fosnetupitant;
b) ca. 28,08 pug/ml palonosetron hydroklorid;

) natrium hydroksid

d) ca. 0,32 mg/ml dinatrium edetat;

e) HCl g.s. til pH 7 - 10;

f) ca. 25 mg/ml mannitol.



10

15

20

25

30

12.

13.

14.

15.

NO/EP3435980

Formulering i henhold til krav 7, innbefattende:

a) ca. 13 mg/ml av klorid hydrokloridsaltet av fosnetupitant;
b) ca. 14,04 pg/ml palonosetron hydroklorid;

¢) natrium hydroksid

d) ca. 0,16 mg/ml dinatrium edetat;

e) HCl g.s. til pH 8,5-9,5;

f) ca. 38 mg/ml mannitol.

Formulering i henhold til hvile som helst av de foregadende kravene 1-
6, i lyofilisert form, innbefattende:

a) fra 2,3 til 30 mg/ml av klorid hydrokloridsaltet av fosnetupitant eller
et farmasgytisk akseptabelt salt derav;

b) eventuelt fra 5 til 50 pg/ml palonosetron hydroklorid basert pa
vekten av den frie basen;

) natrium hydroksid

d) fra 0,1 til 2,0 mg/ml dinatrium edetat;

e) eventuelt HCI g.s. til pH 7,0 — 10,0;

f) fra 10 til 100 mg/ml mannitol;

basert pa rekonstitusjon i et egnet vannvolum.

Formulering i henhold til krav 13, innbefattende:

a) fra 2,3 til 30 mg/ml av klorid hydrokloridsaltet av fosnetupitant;

b) fra 5 til 50 pg/ml palonosetron hydroklorid basert pa vekten av den
frie basen;

) natrium hydroksid

d) fra 1,0 til 2,0 mg/ml dinatrium edetat;

e) fra 10 til 100 mg mannitol;

f) HCI g.s. til pH 7,0 — 10,0;

basert pa rekonstitusjon i et egnet vannvolum.

Formulering i henhold til krav 13 innbefattende:

a) ca. 13,0 mg/ml av klorid hydrokloridsaltet av fosnetupitant;

b) ca. 14,04 pg/ml palonosetron hydroklorid basert pa vekten av
saltet;

¢) natrium hydroksid
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d) ca. 0,32 mg/ml dinatrium edetat;
e) eventuelt HCI g.s. til pH 8,5 — 9,5;
f) ca. 38 mg/ml mannitol,

basert pa rekonstitusjon i vannvolum av 20 ml.

Formulering i henhold til hvilke som helst av de foregaende krav,
videre innbefattende 0,9 masse-% saltvann eller 5 masse-% glukose.

Formulering i henhold til hvilke som helst av de foregdende krav, i en

forseglet, steril ampulle.

Formulering i henhold til hvilke som helst av de foregaende krav,
innbefattende tilnaermet 260 mg av klorid hydrokloridsaltet av

fosnetupitant.

Fremgangsmate for fremstilling av en formulering i henhold til hvilke
som helst av de foregaendekrayv, innbefattende:

a) blande sammen klorid hydrokloridsaltet av fosnetupitant med
natrium hydroksid i vann ved en basis pH for & danne en lgsning;

b) redusere pH i lgsningen til en basisk pH ved tilsetting av en eller
flere sure pH-justeringsmidler; og

c) blande sammen lgsningen med dinatrium edetat, mannitol.

Formulering i henhold til hvilke som helst av de foregaende kravene
1-18 for bruk ved behandling av brekninger hos et subjekt med behov

for dette.
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