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Patentkrav

1. Fremgangsmåte for fremstilling av en sammensetning omfattende (i) en populasjon 

av partikler av et aripiprazol-prodrug med en volumbasert partikkelstørrelse (Dv50) på 

mellom 50 og 700 nm som bestemt ved lysspredningsteknikker og (ii) minst én 5

overflatestabilisator omfattende en adsorbert komponent som er adsorbert på 

overflaten av aripiprazol-prodrugpartiklene og en fri komponent tilgjengelig for 

solubilisering av aripiprazol-prodruget, hvor vektforholdet mellom aripiprazol-prodrug 

og overflatestabilisator er mellom 10:1 og 26:1, og hvor aripiprazol-prodruget har 

formelen: 10

hvor n er null eller et heltall mindre enn 20,

hvor den minst ene overflatestabilisatoren er valgt fra gruppen bestående av 

karboksymetylcellulose og polyoksyetylensorbitanfettsyreestere;

der fremgangsmåten omfattende følgende trinn: 15

(a) å beregne en mengde av nevnte minst ene stabilisator som skal tilsettes 

sammensetningen for å sikre at både en adsorbert komponent og en fri komponent av 

nevnte stabilisator er til stede i sammensetningen;

(b) å fremstille en populasjon av aripiprazol-prodrugpartikler med en volumbasert 

partikkelstørrelse (Dv50) på mellom 50 og 700 nm som bestemt ved lysspredning; og20

(c) å kombinere mengden av overflatestabilisator med populasjonen av aripiprazol-

prodrugpartikler, slik at den adsorberte komponenten av nevnte overflatestabilisator 

adsorberes på overflaten av aripiprazol-prodrugpartiklene.

2. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor trinn (b) og trinn (c) utføres samtidig ved å 25

male aripiprazol-prodruget med stabilisatoren til stede.

3. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 2, videre omfattende: 

(d) å holde tilbake en prøve av sammensetningen for å teste mengden av den frie 

komponenten av overflatestabilisator;30

(e) å separere aripiprazollauroxilpartiklene og overflatestabilisatoren adsorbert dertil 

fra dispersjonsmediet i prøven for å danne en supernatant; og
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(f) å måle mengden av overflatestabilisator i supernatanten ved bruk av en high 

performance liquid chromatography (HPLC)-innretning.

4. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 3, videre omfattende 

trinnet: 5

(g) å kombinere aripiprazol-prodrugpartiklene og overflatestabilisatoren med et 

dispersjonsmedium for å danne en dispergert aripiprazol-prodrugsammensetning.

5. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 4, videre omfattende: 

(h) å kombinere aripiprazol-prodrugpartiklene med en volumbasert partikkelstørrelse 10

(Dv50) på mellom 50 og 700 nm med en ytterligere populasjon av aripiprazol-

prodrugpartikler med en volumbasert partikkelstørrelse (Dv50) som er minst 100 nm 

større.

6. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 4 til 5, videre omfattende: 15

(i) å fylle den dispergerte aripiprazol-prodrugsammensetningen i en 

injeksjonsanordning.

7. Fremgangsmåte ifølge krav 6, hvor injeksjonsanordningen er en forhåndsfylt 

sprøyte.20

8. Fremgangsmåte ifølge krav 6, hvor injeksjonsanordningen er en autoinjektor.

9. Fremgangsmåte ifølge krav 6, hvor injeksjonsanordningen er en nålløs sprøyte.

25

10. Fremgangsmåte ifølge krav 6, hvor injeksjonsanordningen er en sprøyte med to 

kammer.

11. Fremgangsmåte ifølge krav 10, videre omfattende trinnet 

(j) å fylle aripiprazol-prodrugsammensetningen i ett kammer av sprøyten med to 30

kammer, og å fylle det andre kammeret av sprøyten med to kammer med en andre 

sammensetning.

12. Fremgangsmåte ifølge krav 11, hvor den andre sammensetningen er en andre 

aripiprazol-prodrugsammensetning, med en volumbasert partikkelstørrelse (Dv50) på 35

(a) mindre enn 1000 nm, (b) mellom 1000 og 5000 nm eller (c) større enn 5000 nm.
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13. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, hvor trinn (b) 

utføres ved å male populasjonen av aripirazol-prodruget.

14. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, hvor trinn (a) 

utføres slik at mengden av fri stabilisator er større enn 0,0 % (vekt/vekt) og mindre 5

enn 3,0 % (vekt/vekt) av sammensetningen.

15. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, hvor 

vektforholdet mellom aripiprazol-prodrug og overflatestabilisator er mellom 15:1 og 

20:1.10

16. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av de foregående krav, hvor 

vektforholdet mellom aripiprazol-prodrug og overflatestabilisator er 17:1.
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