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PATENTKRAV 

1. Flytende formulering omfattende (S)-N-(5-((R)-2-(2,5-difluorfenyl)-

pyrrolidin-1-yl)-pyrazolo[1,5-a]pyrimidin-3-yl)-3-hydroksypyrrolin-1-karboksamid 

som har formelen (I): 

 5 

 et farmasøytisk akseptabelt salt derav, eller en kombinasjon derav, 

 et løseliggjøringsmiddel; og 

 en base; 

 hvori: 

 formuleringen har en pH på ca. 2,5 til ca. 5,5; og 10 

 forbindelsen av formel (I), det farmasøytisk akseptable saltet derav, eller 

kombinasjonen derav, har en konsentrasjon på ca. 15 mg/ml til ca. 35 mg/ml i den 

flytende formuleringen. 

2. Den flytende formuleringen ifølge krav 1, hvori forbindelsen av formel (I), 

det farmasøytisk akseptable saltet derav, eller kombinasjonen derav, har en 15 

konsentrasjon på ca. 20 mg/ml i den flytende formuleringen. 

3. Den flytende formuleringen ifølge krav 1 eller 2, hvori løseliggjøringsmidlet 

omfatter et syklodekstrin. 

4. Den flytende formuleringen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, 

hvori løseliggjøringsmidlet velges fra gruppen som består av et β-20 

syklodekstrinderivat, et γ-syklodekstrin og kombinasjoner derav; fortrinnsvis et 

hydroksyalkyl-γ-syklodekstrin; eller hvori løseliggjøringsmidlet omfatter et β-
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syklodekstrin valgt fra gruppen som består av et hydroksyalkyl-β-syklodekstrin, et 

sulfoalkyleter-β-syklodekstrin og kombinasjoner derav; fortrinnsvis hydroksypropyl-

β-syklodekstrin. 

5. Den flytende formuleringen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, 

hvori løseliggjøringsmidlet er til stede i en mengde på ca. 5 vekt-% til ca. 35 vekt-5 

%; fortrinnsvis ca. 13 vekt-% til ca. 17 vekt-%. 

6. Den flytende formuleringen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, 

hvori basen omfatter minst ett av et sitrat, et laktat, et fosfat, et maleat, et tartrat, et 

suksinat, et acetat, et karbonat eller et hydroksid; fortrinnsvis omfatter basen 

natriumsitratdihydrat. 10 

7. Den flytende formuleringen ifølge krav 6, hvori basen er til stede i en 

mengde på ca. 0,1 vekt-% til ca. 5 vekt-%. 

8. Den flytende formuleringen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 7, 

hvori formuleringen har en pH på ca. 3 til ca. 4; fortrinnsvis ca. 3,5. 

9. Den flytende formuleringen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 8, 15 

hvori den flytende formuleringen videre omfatter et søtningsmiddel; fortrinnsvis er 

søtningsmidlet sukrose eller sukralose. 

10. Den flytende formuleringen ifølge krav 9, hvori søtningsmidlet er til stede i 

en mengde på ca. 30 vekt-% til ca. 70 vekt-%. 

11. Den flytende formuleringen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 10, 20 

hvori den flytende formuleringen videre omfatter et bitterhetsmaskeringsmiddel til 

stede i en mengde på ca. 0,01 vekt-% til ca. 2 vekt-%; fortrinnsvis ca. 0,2 vekt-% til 

ca. 0,5 vekt-%. 

12. Den flytende formuleringen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 11, 

hvori formuleringen videre omfatter et smaksstoff som er til stede i en mengde på ca. 25 

0,01 vekt-% til ca. 2 vekt-%; fortrinnsvis ca. 0,01 vekt-% til ca. 0,1 vekt-%; og hvori 

smaksstoffet omfatter minst ett av et naturlig smaksstoff, et naturlig fruktsmaksstoff, et 

kunstig smaksstoff, et kunstig fruktsmaksstoff eller en smaksforsterker. 
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13. Den flytende formuleringen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 12, 

hvori den flytende formuleringen fremstilles fra et farmasøytisk akseptabelt salt av 

forbindelsen av formel (I): fortrinnsvis hydrogensulfatsaltet av forbindelsen av 

formel (I). 

14. Den flytende formuleringen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 13, 5 

hvori den flytende formuleringen fremstilles fra en krystallinsk form av forbindelsen 

av formel (I) som har formelen (I-HS): 

 

15. Flytende formulering ifølge krav 1, omfattende: 

 (S)-N-(5-((R)-2-(2,5-difluorfenyl)-pyrrolidin-1-yl)-pyrazolo[1,5-a]pyrimidin-3-10 

yl)-3-hydroksypyrrolidin-1-karboksamin som har formelen (I): 

 

 et farmasøytisk akseptabelt salt derav, eller en kombinasjon derav, 

 et løseliggjøringsmiddel til stede i en mengde på ca. 5 vekt-% til ca. 35 

vekt-%; 15 

 en base til stede i en mengde på ca. 0,1 vekt-% til ca. 5 vekt-%; 

 et søtningsmiddel til stede i en mengde på ca. 30 vekt-% til ca. 70 vekt-%; 
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 et bitterhetsmaskeringsmiddel til stede i en mengde på ca. 0,2 vekt-% til 

ca. 0,5 vekt-%; og 

 et smaksstoff til stede i en mengde på ca. 0,01 vekt-% til ca. 2 vekt-%; 

 hvori: 

 formuleringen har en pH på ca. 2,5 til ca. 5,5; og 5 

 forbindelsen av formel (I), det farmasøytisk akseptable saltet derav, eller 

kombinasjonen derav, har en konsentrasjon på ca. 20 mg/ml til ca. 30 mg/ml i den 

flytende formuleringen. 

16. Den flytende formuleringen ifølge krav 15, hvori den flytende 

formuleringen fremstilles fra en krystallinsk form av forbindelsen av formel (I) som 10 

har formelen (I-HS): 

 

17. Den flytende formuleringen ifølge krav 16, hvori den krystallinske formen 

er karakterisert av å ha XRPD-diffraksjonstopper (2θ-grader) ved 18,4±0,2, 

20,7±0,2, 23,1±0,2 og 24,0±0,2; eller som har XRPD-diffraksjonstopper (2θ-15 

grader) ved 10,7±0,2, 18,4±0,2, 20,7±0,2, 23,1±0,2 og 24,0±0,2; eller som har 

XRPD-diffraksjonstopper (2θ-grader) ved 10,7±0,2, 18,4±0,2, 19,2±0,2, 20,2±0,2, 

20,7±0,2, 21,5±0,2, 23,1±0,2 og 24,0±0,2; eller som har XRPD-diffraksjonstopper 

(2θ-grader) ved 10,7±0,2, 15,3±0,2, 16,5±0,2, 18,4±0,2, 19,2±0,2, 19,9±0,2, 

20,2±0,2, 20,7±0,2, 21,5±0,2, 22,1±0,2, 23,1±0,2, 24,0±0,2, 24,4±0,2, 25,6±0,2, 20 

26,5±0,2, 27,6±0,2, 28,2±0,2, 28,7±0,2, 30,8±0,2 og 38,5±0,2. 

18. Flytende formulering ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 17 for 

anvendelse i en fremgangsmåte for behandling av kreft hos en pasient med 

behov derav. 
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19. Den flytende formuleringen for anvendelse ifølge krav 18, hvori kreften 

velges fra gruppen som består av en hode- og nakkekreft, en halskreft, en 

spiserørskreft eller kombinasjoner derav. 

______________________ 
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