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PATENTKRAV 

1. Farmasøytisk sammensetning for intranasal avgivelse til en menneskepasient, 

omfattende en oppløsning eller suspensjon av en terapeutisk effektiv mengde av 

betahistindihydroklorid, et viskositetsforbedrende middel og et buffermiddel, hvori pH-en i den 

farmasøytiske sammensetningen er 4,4 til 6,4. 5 

 

2. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 1, hvori pH-en i den 

farmasøytiske sammensetningen er 4,4, 4,8, 5, 5,2, 5,4, 5,6, 5,8, 6, 6,2 eller 6,4 eller hvori pH-

en er mellom en hvilken som helst av verdiene. 

 10 

3. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 1, hvori etter en enkelt 

intranasal administrering til et menneske: 

(i) varierer Cmax for betahistin fra 80-125 % av: 

640 pg/ml for en 5 mg betahistindose; 

2000 pg/ml for en 10 mg betahistindose; 15 

4000 pg/ml for en 20 mg betahistindose; eller 

10 500 pg/ml for en 40 mg betahistindose; eller 

(ii) AUC0-siste av betahistin varierer fra 80 %-125 %: 

210 pg*time/ml for en 5 mg betahistindose; 

500 pg*time/ml for en 10 mg betahistindose; 20 

1600 pg*time/ml for en 20 mg betahistindose; eller 

3500 pg*time/ml for en 40 mg betahistindose; eller 

(iii) AUC0-inf av betahistin varierer fra 80 %–125 %: 

275 pg*time/ml for en 5 mg betahistindose; 

700 pg*time/ml for en 10 mg betahistindose; 25 

1630 pg*time/ml for en 20 mg betahistindose; eller 

3940 pg*time/ml for en 40 mg betahistindose; eller 

(iv) tmax til betahistin varierer fra 0,08–0,5 time. 

 

4. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av kravene 1–3, 30 

hvori det viskositetsforbedrende midlet er valgt fra gruppen som består av polyvinylpyrrolidon, 

polyvinylalkohol, metylcellulose, karboksymetylcellulose-Na, hydroksyetylcellulose, 

hydroksypropylcellulose, hydroksypropylmetylcellulose, polyetylen-oksid, Karbopol, 

polyetylenglykol, propylenglykol, glyserin, alginater, karrageenan, pektiner, maltodekstrin, 
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natriumstivelsesglykolat, tragantgummi, gummi arabicum, mikrokrystallinsk cellulose og 

kombinasjoner derav. 

 

5. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 4, hvori det 

viskositetsforbedrende midlet er polyvinylpyrrolidon. 5 

 

6. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av kravene 1–5, 

videre omfattende ett eller flere fuktighetsgivende midler; eventuelt hvori det ene eller flere 

fuktighetsgivende midlene er valgt fra gruppen som består av glyserin, etylenglykol, 

propylenglykol, propylenglykol 400, heksalenglykol, butylenglykol, dekstrose, 10 

glyseryltriacetat, polydekstrose, glyserol, glyseryltriacetat, sorbitol, mannitol og kombinasjoner 

derav. 

 

7. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av kravene 1–6, 

hvori: 15 

(i) sammensetningen omfatter betahistindihydroklorid i en konsentrasjon på 1 

mg/ml til 1000 mg/ml eller 10 mg/ml til 400 mg/ml; eller 

(ii) sammensetningen er i form av en enhetsdose omfattende 

betahistindihydrokloridet i en mengde på 5 mg til 100 mg, 5 mg, 10 mg, 20 mg, 40 mg eller 80 

mg; eller 20 

(iii) sammensetningen er i form av en enhetsdose, omfattende 1 µl til 1000 µl av 

sammensetningen per enhetsdose. 

 

8. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av kravene 1–7, 

hvori sammensetningen: 25 

(i) kan administreres som en spray eller aerosol; eller 

(ii) er en vandig løsning; eller 

(iii) omfatter et lipid; eller 

(iv) videre omfatter minst ett ytterligere farmasøytisk aktivt middel; eventuelt hvori 

det minst ene ytterligere farmasøytisk aktive midlet er en glutamatreseptorantagonist; eller 30 

(v) videre omfatter minst én enzyminhibitor eller absorpsjonspromotor. 

 

9. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av kravene 1–8, 

hvori: 
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(i) Cmax av betahistin i humant plasma etter en enkelt intranasal dose av 

sammensetningen er minst 0,5 ng/ml eller minst 4 ng/ml; eller 

(ii) enkeltdosen av sammensetningen omfatter 20 mg eller 40 mg 

betahistindihydroklorid; eller 

(iii) tmax av betahistin i humant plasma etter enkel intranasal dose av 5 

sammensetningen er 0,08 time eller mer eller er 0,12 timer eller mer; eller 

(iv) AUC0-siste av betahistin i humant plasma etter en enkelt intranasal dose av 

sammensetningen er minst 0,2 time*ng/ml, minst 1,5 timer*ng/ml eller minst 3,0 timer*ng/ml. 

 

10. Farmasøytisk sammensetning ifølge et hvilket som helst av kravene 1–9, for 10 

anvendelse som et medikament. 

 

11. Farmasøytisk sammensetning ifølge et hvilket som helst av kravene 1–9, for 

anvendelse i en fremgangsmåte for å behandle, lindre symptomer på eller for profylakse av en 

indre øreforstyrrelse, vestibulær lidelse, nevrotologisk lidelse, otologisk lidelse eller 15 

nevrologisk lidelse; hvori sammensetningen administreres intranasalt, og eventuelt hvori: 

(i) den vestibulære lidelsen er vestibulær vertigo eller Menieres sykdom; eller 

(ii) den indre ørelidelsen er valgt fra tinnitus eller hørselstap; eller 

(iii) den indre ørelidelsen assosieres med symptomene: hørselstap, akutt hørselstap, 

tinnitus, kvalme eller svimmelhet. 20 

 

12. Farmasøytisk sammensetning ifølge et hvilket som helst av kravene 1–9, for 

anvendelse i en fremgangsmåte for å lette vestibulær rehabilitering. 

 

13. Farmasøytisk sammensetning ifølge et hvilket som helst av kravene 1–9, for 25 

anvendelse i en fremgangsmåte for å behandle overvekt, redusere vektøkning, behandle 

vektøkning og/eller behandle spiseforstyrrelser, hvori sammensetningen administreres 

intranasalt; eventuelt der vektøkning induseres ved administrering av antipsykotiske legemidler 

som virker på histaminreseptorer; eventuelt hvori det antipsykotiske legemidlet er olanzapin. 

 30 

14. Den farmasøytiske sammensetningen for anvendelse ifølge et hvilket som helst 

av kravene 10–13, hvori: 

(i) sammensetningen administreres én gang om dagen, to ganger om dagen, tre 

ganger om dagen, fire ganger om dagen, fem ganger om dagen, seks ganger om dagen, syv 
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ganger om dagen, åtte ganger om dagen, ni ganger om dagen, eller ti ganger om dagen; og/eller 

(ii) en total daglig dose av betahistindihydrokloridet er 0,01 mg/kg til 20 mg/kg 

kroppsvekt av den menneskelige pasienten. 

 

15. Den farmasøytiske sammensetningen for anvendelse ifølge et hvilket som helst 5 

av kravene 10–14, hvori: 

(i) en total daglig dose av betahistindihydrokloridet er 1 til 200 mg eller er 5 til 100 

mg; eller 

(ii) sammensetningen administreres i en enhetsdose omfattende 

betahistindihydrokloridet, i en mengde på 1 mg til 100 mg betahistin per enhetsdose; eller 10 

(iii) etter en enkelt intranasal administrering til et menneske, er relativ 

biotilgjengelighet av betahistin som er avgitt intranasalt opptil 10–50 ganger høyere i forhold 

til betahistin som er avgitt oralt. 
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