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PATENTKRAV

1. Kompleks med formel (I) eller et solvat derav:

5

                                    Formel (I)

hvor n er 1 til 4.

2. Komplekset eller solvatet derav ifølge krav 1, hvor n er 2.

10

3. Kompleks eller solvatet derav ifølge krav 2, hvor solvatet er et metanolsolvat, et 

etanolsolvat eller et hydrat.

4. Komplekset eller solvatet derav ifølge krav 2, hvor komplekset eller solvatet er et 

etanolsolvat med en polymorf A, hvor et røntgenpulverdiffraksjonsmønster derav, målt 15

med Cu-Ka-stråling, har diffraksjonstopper ved ca. 4,9±0,2, 9,8±0,2, 10,9±0,2, 

12,0±0,2, 12,9±0,2, 13,7±0,2, 14,7±0,2, 15,6±0,2, 16,3±0,2, 17,6±0,2, 18,9±0,2, 

19,7±0,2, 20,2±0,2, 24,7±0,2 og 26,1±0,2 representert med 2θ.

5. Komplekset eller solvatet derav ifølge krav 2, hvor komplekset eller solvatet derav 20

er et metanolsolvat med en polymorf B, hvor et røntgenpulverdiffraksjonsmønster 

derav, målt med Cu-Ka-stråling, har diffraksjonstopper ved ca. 10,9±0,2, 12,6±0,2, 

13,7±0,2, 14,2±0,2, 15,7±0,2, 16,7±0,2, 17,3±0,2, 18,3±0,2, 18,9±0,2, 19,4±0,2, 

25,1±0,2, 26,4±0,2, 29,0±0,2 og 34,6±0,2 representert med 2θ.

25

6. Komplekset eller solvatet derav ifølge krav 2, hvori komplekset eller solvatet derav 

er et hydrat med en polymorf C, hvor et røntgenpulverdiffraksjonsmønster derav, målt 

med Cu-Ka-stråling, har diffraksjonstopper ved ca. 10,8±0,2, 12,6±0,2, 13,7±0,2, 

16,5±0,2, 18,2±0,2, 19,4±0,2, 20,0±0,2 og 27,0±0,2 representert med 2θ.

30

7. Komplekset eller solvatet derav ifølge krav 1 eller 2, hvor komplekset eller solvatet 

derav er i en amorf form.
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8. Komplekset eller solvatet derav ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 7, hvor 

komplekset eller solvatet derav har en median partikkelstørrelse D50 i området 0,1 til 

50 µm.

9. Fremgangsmåte for å fremstille komplekset eller solvatet derav ifølge et hvilket 5

som helst av kravene 1 til 8, omfattende å blande bupivakain og pamoinsyre i et 

molforhold større enn 1:1 og mindre enn eller lik 4:1 i et løsningsmiddel og varme opp

den resulterende blandingen, hvor løsningsmidlet er valgt fra en gruppe bestående av 

metanol, aceton, etanol, dimetylsulfoksyd, N,N-dimetylformamid, vann og et blandet 

løsningsmiddel derav, og fortrinnsvis hvor det molære forholdet mellom bupivakain og 10

pamoinsyre er større enn eller lik 2:1.

10. Fremgangsmåte for fremstilling av komplekset eller solvatet derav ifølge krav 4, 

omfattende å blande bupivakain og pamoinsyre i et molforhold større enn eller lik 2:1 

i et løsningsmiddel og varme opp den resulterende blandingen, hvor løsningsmidlet 15

omfatter etanol og eventuelt omfatter en eller flere valgt fra en gruppe bestående av 

metanol, aceton, dimetylsulfoksyd, N,N-dimetylformamid og vann.

11. Fremgangsmåte for fremstilling av komplekset eller solvatet derav ifølge krav 5, 

omfattende å blande bupivakain og pamoinsyre i et molforhold større enn eller lik 2:1 20

i et løsningsmiddel og varme opp den resulterende blandingen, hvor løsningsmidlet 

omfatter metanol og eventuelt omfatter en eller flere valgt fra en gruppe bestående av 

aceton, dimetylsulfoksyd, N,N-dimetylformamid og vann.

12. Fremgangsmåte for å fremstille komplekset eller solvatet derav ifølge krav 6, 25

omfattende å omdanne komplekset eller solvatet derav ifølge krav 4, 5 eller 7 til et 

bis(bupivakain)pamoathydrat i vann.

13. Fremgangsmåte for fremstilling av komplekset ifølge krav 7, omfattende 

omdannelse av komplekset eller solvatet derav ifølge krav 4, 5 eller 6 til et amorft30

pulver ved oppvarming av det for å fjerne løsningsmidlet; eller å fremstille amorft

pulver fra bupivakain og pamoinsyre ved en smeltemetode.

14. Farmasøytisk sammensetning omfattende en farmasøytisk effektiv mengde av 

komplekset eller solvatet derav ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 8 og et 35

farmasøytisk akseptabelt hjelpestoff.
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15. Kompleks eller et solvat derav ifølge krav 1 til 8 for anvendelse ved fremstilling av 

en farmasøytisk sammensetning for forebygging eller behandling av kirurgisk smerte, 

intraoperativ smerte og postkirurgisk smerte, fortrinnsvis administreres den 

farmasøytiske sammensetningen via subkutan injeksjon, intrakutan injeksjon, eller 

intramuskulær injeksjon.5
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