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PATENTKRAV
1. Unilamelleart liposom (UL) med ett lipiddobbeltlag som omslutter et hydrofilt rom, hvori
UL-et omfatter:

(1) minst én hydrofob forbindelse som danner lipiddobbeltlaget, hvori den minst ene
hydrofobe forbindelsen er valgt fra fosfolipider og sfingolipider, og

(1) propylenglykol eller glyserin,

hvori det hydrofile rommet omfatter minst én hydrofil forbindelse opplest i et hydrofilt
losningsmiddel,

hvori den hydrofile forbindelsen har en negativ log P-verdi, hvori P er oktanol-vann-
fordelingskoeffisienten,

hvori konsentrasjonen av den hydrofile forbindelsen 1 det hydrofile lgsningsmidlet er
minst 80 % av metningskonsentrasjonen til den hydrofile forbindelsen i det hydrofile
losningsmidlet ved 20 °C og 101 kPa,

hvori vektforholdet til den minst ene hydrofobe forbindelsen som danner
lipiddobbeltlaget er i omradet pa

(1) fra 2:1 til 1:1 1 forhold til propylenglykol eller glyserin, og/eller

(i1) fra 100:1 til 1:3, fra 50:1 til 1:2, eller fra 25:1 til 1:1 1 forhold til den minst ene
hydrofile forbindelsen,

og hvori UL-et omfatter den minst ene hydrofobe forbindelsen i en mengde fra 15 til 40
vekt-%, fra 16 til 39 vekt-%, fra 17 til 38 vekt-%, fra 18 til 37 vekt-%, fra 19 til 35 vekt-%, fra
20 til 30 vekt-%, fra 21 til 25 vekt-%, eller fra 22 til 24 vekt-% av UL-et, og fortrinnsvis fra 20
til 40 vekt-% av UL-et.

2. UL-et ifolge krav 1, hvori den minst ene hydrofobe forbindelsen er et fosfolipid.

3. UL-et ifelge krav 1, hvori den minst ene hydrofobe forbindelsen er fosfatidylkolin.

4. UL-et ifolge et hvilket som helst av de foregdende kravene, hvori UL-et omfatter
propylenglykol og hvori vektforholdet mellom den minst ene hydrofobe forbindelsen og

propylenglykol er 2:1 til 1:1.

5. UL-et ifolge et hvilket som helst av de foregdende kravene, hvori den minst ene hydrofile

forbindelsen er valgt fra gruppen som bestar av:
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(1) hydrofile substanser med lav molekylvekt som har en molekylvekt pd fra 100 Da til
1500 Da, fra 200 Da til 1400 Da, fra 300 Da til 1200 Da, eller fra 500 Da til 1000 Da; og

(i1) hydrofile makromolekyler som har et molekylvektsomrade pa fra 1500 Da til 300
kDa, fra 2 kDa til 280 kDa, fra 5 kDa til 250 kDa, fra 10 kDa til 200 kDa eller fra 50 kDa til 200
kDa.

6. UL-et ifolge et hvilket som helst av de foregdende kravene, hvori den minst ene hydrofile
forbindelsen er valgt fra gruppen som bestar av ioner, proteiner, peptider, karbohydrater,

naturlige og syntetiske polymerer, nukleinsyrer, nukleinsyrederivater og kombinasjoner derav.

7. UL-et ifelge et hvilket som helst av de foregdende kravene, hvori
metningskonsentrasjonen av den hydrofile forbindelsen i det hydrofile lgsningsmidlet er i
omrddet fra 1 g til 500 g per 1000 ml hydrofilt lesningsmiddel, fortrinnsvis 1 omrddet pa 10 g til
200 g.

8. UL-et ifolge et hvilket som helst av de foregédende kravene, hvori det hydrofile
losningsmidlet er valgt fra gruppen som bestdr av vann, vandig buffer, vandig saltlesning, vandig

mono- eller disakkaridlesning og kombinasjoner derav.

9. Flytende sammensetning omfattende minst ett UL ifelge et hvilket som helst av de
foregaende kravene, eventuelt videre omfattende minst ett hjelpestoff, fortrinnsvis hvori
hjelpestoffet er valgt fra gruppen som bestdr av: buffermidler, osmotisk aktive midler,
konserveringsmidler, antioksidanter, smaksstoffer, aromatiske midler og kombinasjoner derav;
fortrinnsvis hvori de osmotiske midlene er valgt fra enverdige salter eller sukkere, mer

foretrukket fra natriumklorid og sukrose.

10.  Den flytende sammensetningen ifelge krav 9, hvori sammensetningen har minst én av de
folgende egenskapene:

(i) en pH innenfor omradet pa fra 5,0 til 7,5, fra 6,0 til 7,4 eller fra 7,0 til 7,2;

(i1) en osmolaritet i omradet pa fra 30 mOsm til 400 mOsm, fra 40 mOsm til 300 mOsm,
eller fra 50 mOsm til 200 mOsm;

(ii1)) et totalt molforhold mellom de hydrofile forbindelsene og de hydrofobe
forbindelsene p& mellom 10~ og 1;

fortrinnsvis hvori sammensetningen er en vandig sammensetning.
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11.  Fremgangsméte for innkapsling av hydrofile forbindelser 1 UL-er, fremgangsméaten
omfattende de folgende trinnene:

(a) a tilveiebringe en lipidlesning omfattende minst én hydrofob forbindelse valgt fra
fosfolipider og sfingolipider, fortrinnsvis fosfatidykolin, og mer foretrukket renset
soyabgnnefosfatidylkolin og en flerverdig alkohol valgt fra propylenglykol og glyserin;

(b) a tilveiebringe en vandig fase omfattende minst €n hydrofil forbindelse, og eventuelt
justere pH-en til den vandige fasen, fortrinnsvis til en pH innenfor omradet pa fra 5,0 til 7,5, fra
6,0 til 7,4 eller fra 7,0 til 7,2;

(c) & fremstille en hydratisert lipidlesning ved & blande lipidlesningen i (a) med den
vandige fasen 1 (b); hvori konsentrasjonen av den hydrofobe forbindelsen er fra 15 til 40 vekt-%
av den hydratiserte lipidlesningen og hvori konsentrasjonen av den flerverdige alkoholen er fra
5 til 30 vekt-% av den hydratiserte lipidlesningen; og

(d) & ekstrudere den hydratiserte lipidlesningen i (c) ved en temperatur pa mindre enn 80
°C, hvori den minst ene hydrofobe forbindelsen danner en homogen populasjon av UL-er, hvori
UL-ene omfatter mer enn 50 % av det totale volumet av den vandige fasen; og

(e) eventuelt fjerne den flerverdige alkoholen valgt fra propylenglykol og glyserin fra
den ekstruderte hydratiserte lipidlesningen som er et resultat av trinn (d), fortrinnsvis hvori den

flerverdige alkoholen fjernes fra den ekstruderte hydratiserte lipidlesningen ved ultrafiltrering.

12.  Fremgangsmaten ifolge krav 11, hvori den minst ene hydrofile forbindelsen er innkapslet
1 UL-ene med en innkapslingseffektivitet valgt fra minst 50 %, minst 55 %, minst
60 %, minst 65 %, minst 70 %, minst 75 %, minst 80 %, minst 85 %, minst 90 %, minst 95 %,

minst 98 %; eller minst 99 %.

13.  Unilamelleert liposom (UL) fremstilt av fremgangsmaéten ifelge et hvilket som helst av

kravene 11 til 12.

14.  UL-et ifolge et hvilket som helst av kravene 1 til 8 eller 13, eller sammensetningen ifolge
et hvilket som helst av kravene 9 eller 10, for anvendelse i terapi eller for anvendelse som et

medikament.
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15.  Ikke-terapeutisk anvendelse av UL-et ifolge et hvilket som helst av kravene 1 til 8 eller
13, eller sammensetningen ifelge et hvilket som helst av kravene 9 eller 10 som et kosmetisk

produkt, et mattilsetningsmiddel eller et desinfeksjonsmiddel.
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