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Patentkrav

1. Intranasal sammensetning for anvendelse hos menneske omfattende
tapentadol eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav og minst én nasal beerer;
hvori en enhetsdose av sammensetningen omfatter tapentadol eller et
farmasgytisk akseptabelt salt i en mengde som er ekvivalent med omtrent 19,3
mg tapentadolfri base hvori volumet av en enhetsdose er fra omtrent 25 pl til

omtrent 150 pl.

2. Sammensetningen ifglge krav 1, hvori etter intranasal administrering til
mennesket, er en gjennomsnittlig Cmax-verdi for tapentadol oppnadd med
enhetsdosen ekvivalent med eller starre enn en gjennomsnittlig Cmax-verdi for
tapentadol oppnadd med oral administrering til mennesket av en enkelt dose av
en sammensetning med umiddelbar frigjgring omfattende tapentadol eller et
farmasgytisk akseptabelt salt derav i en mengde som er ekvivalent med 50 mg

tapentadolfri base.

3. Sammensetningen ifglge krav 2, hvori etter intranasal administrering til
mennesket, varierer en gjennomsnittlig Cmax-verdi for tapentadol oppnadd med

enhetsdosen fra omtrent 40 ng/ml til omtrent 65 ng/ml.

4. Sammensetningen ifglge krav 1, hvori etter intranasal administrering til
mennesket, varierer en gjennomsnittlig AUCo-6-verdi for tapentadol oppnadd
med enhetsdosen fra omtrent 115 timer*ng/ml til omtrent 182 timer*ng/ml.

5. Sammensetningen ifglge krav 1, hvori etter intranasal administrering av
enhetsdosen til hvert nesebor hos mennesket, er en gjennomsnittlig Cmax-verdi
for tapentadol oppnadd med enhetsdosen ekvivalent med eller stgrre enn en
gjennomsnittlig Cmax-verdi for tapentadol oppnadd med oral administrering til
et menneske av en enkelt dose av en sammensetning med umiddelbar
frigjgring omfattende tapentadol eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav i en
mengde som er ekvivalent med omtrent 100 mg tapentadolfri base.
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6. Sammensetningen ifglge krav 5, hvori etter intranasal administrering av
enhetsdosen til hvert nesebor hos mennesket, varierer en gjennomsnittlig
Cmax-verdi for tapentadol oppnadd med enhetsdosen fra omtrent 98 ng/ml til

omtrent 155 ng/ml.

7. Sammensetningen ifglge krav 5, hvori etter intranasal administrering av
enhetsdosen til hvert nesebor hos mennesket, varierer en tapentadol
giennomsnittlig AUCo-s-verdi oppnadd med enhetsdosen fra omtrent 230

timer*ng/ml til omtrent 365 timer*ng/ml.

8. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av de foregaende kravene,
hvori etter intranasal administrering til mennesket, er den gjennomsnittlige

Tmax-verdien oppnadd med enhetsdosen omtrent 1 time eller mindre.

9. Sammensetningen ifglge krav 8, hvori etter intranasal administrering til
mennesket, er den gjennomsnittlige Tmax-verdien oppnadd med enhetsdosen

omtrent 0,2 timer til omtrent 0,8 timer.

10. Intranasal sammensetning omfattende tapentadol eller et farmasgytisk
akseptabelt salt derav og minst én nasal beerer; hvori en enhetsdose av
sammensetningen omfatter tapentadol eller et farmasgytisk akseptabelt salt
derav i en mengde som er ekvivalent med omtrent 19,3 mg tapentadolfri base
hvori volumet av en enhetsdose er fra omtrent 25 pl til omtrent 150 pl, for
anvendelse i behandlingen av smerte hos mennesker, hvori sammensetningen

administreres intranasalt.

11. Sammensetningen for anvendelse ifglge krav 10, hvori etter intranasal
administrering til mennesket, er en gjennomsnittlig Cmax-verdi for tapentadol
oppnadd med enhetsdosen ekvivalent med eller stgrre enn en gjennomsnittlig
Cmax-verdi for tapentadol oppnadd med oral administrering til et menneske av
en enkelt dose av en sammensetning med umiddelbar frigjgring omfattende

tapentadol eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav i en mengde som er
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ekvivalent med 50 mg tapentadolfri base.

12. Sammensetningen for anvendelse ifglge krav 10, hvori etter intranasal
administrering av enhetsdosen til hvert nesebor hos mennesket, er en
gjennomsnittlig Cmax-verdi for tapentadol oppnadd med enhetsdosen
ekvivalent med eller stagrre enn en gjennomsnittlig Cmax-verdi for tapentadol
oppnadd med oral administrering til et menneske av en enkelt dose av en
sammensetning med umiddelbar frigjgring omfattende tapentadol eller et
farmasgytisk akseptabelt salt derav i en mengde som er ekvivalent med omtrent

100 mg tapentadolfri base.

13. Sammensetningen for anvendelse ifglge et hvilket som helst av de
foregdende kravene, hvori den nasale baereren velges fra omtrent 0,05 til
omtrent 5 % vekt/volum av et slimhinneklebende middel; fra omtrent 0,2 til
omtrent 10,0 % vekt/volum av et solubiliseringsmiddel; fra omtrent 0,1 % til
omtrent 1 % av et sgtningsmiddel; fra omtrent 0,01 til omtrent 1 % vekt/volum
av et konserveringsmiddel, fra omtrent 0,01 % vekt/volum til omtrent 0,5 %

vekt/volum av et smaksmiddel og en tilstrekkelig mengde av en vannbeerer.

14. Sammensetningen for anvendelse ifglge krav 13, hvori det
slimhinneklebende midlet velges fra hydroksypropylmetylcellulose og
karboksymetylcellulose eller dets farmasgytisk akseptable salt,
solubiliseringsmidlet omfatter en poloksamer, sgtningsmidlet velges fra
sukralose og neotam, konserveringsmidlet omfatter benzalkoniumklorid og

smaksstoffet omfatter en grannmyntesmak.
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