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Patentkrav

1. En amorf form av vilanterol-trifenatat, karakterisert ved Røntgenpulver-diffraksjonsmønsteret

(XRPD), oppnådd ved bruk av kobber K-alpha1 stråling, avbildet i figur 1.

2. En amorf form av vilanterol-trifenatat ifølge krav 1 som er fremskaffet ved spraytørking av en

løsning omfattende vilanterol-trifenatat.5

3. En amorf form av vilanterol-trifenatat ifølge krav 1 eller krav 2, i tillegg karakterisert ved en

differensiell skanne-kalorimetriprofil oppvisende en glassovergang (Tg) hendelse med start ved

32 °C og en degraderingshendelse med start ved 189 °C og en topp ved 191 °C, eventuelt idet

prøven blir veiet i en hermetisk aluminiumpanne med nålehull og analysen utført ved å varme

prøven fra 25 °C til 350 °C med 10 °C/min.10

4. En amorf form av vilanterol-trifenatat ifølge ett av kravene 1 til 3, i tillegg karakterisert ved en

termogravimetrisk analyse (TGA) profil oppvisende et vekttap på mindre enn omtrent 0,5 %,

fortrinnsvis mindre enn omtrent 0,4 %, mer foretrukket omtrent 0,35 % eller mindre som avbildet i

figur 3, eventuelt idet prøven blir veiet i en platina prøvepanne og analysen utført ved å varme

prøven fra romtemperatur til 350 °C med 10 °C/min.15

5. En amorf form av vilanterol-trifenatat ifølge ett av kravene 1 til 4, i tillegg karakterisert ved en

dynamisk dampsorpsjonsanalyse oppvisende en masseøkning på mindre enn omtrent 2 % ved 80

% RH ved 25 °C, fortrinnsvis mindre enn omtrent 1,5 % ved 80 % RH ved 25 °C, mer foretrukket

mindre enn omtrent 1,4 % ved 80 % RH ved 25 °C.

6. En amorf form av vilanterol-trifenatat ifølge ett av kravene 1 til 5, i tillegg karakterisert ved et20

XRPD mønster som er det samme eller hovedsakelig det samme som det avbildet i Fig. 1, etter

eksponering av den amorfe formen av vilanterol-trifenatat for betingelser på 60 % RH ved 25 °C i 7

dager.

7. En amorf form av vilanterol-trifenatat i samsvar med et hvilket som helst av kravene 1 til 6, for

anvendelse i behandling av respiratoriske sykdommer, så som astma eller en kronisk obstruktiv25

lungesykdom, eventuelt idet behandling av den respiratoriske sykdommen omfatter

administrering av den amorfe formen av vilanterol-trifenatat til en pasient i behov av samme.

8. En amorf form av vilanterol-trifenatat ifølge ett av kravene 1 til 6 eller en amorf form av

vilanterol-trifenatat for anvendelse ifølge krav 7, idet den amorfe formen av vilanterol-trifenatat

omfatter en farmasøytisk formulering sammen med en farmasøytisk akseptabel bærer, eventuelt30

idet den farmasøytiske sammensetningen er egnet for administrering ved inhalering.
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9. En amorf form av vilanterol-trifenatat ifølge ett av kravene 1 til 6 eller en amorf form av

vilanterol-trifenatat for anvendelse ifølge ett av kravene 7 til 8, idet den farmasøytiske

sammensetningen i tillegg omfatter én eller flere ytterligere aktive farmasøytiske komponenter.

10. Framgangsmåte for framstilling av en amorf form av vilanterol-trifenatat ifølge ett av kravene 1

til 6, idet prosessen omfatter:5

(a) å tilveiebringe en løsning omfattende vilanterol-trifenatat; og

(b) å isolere den amorfe formen av vilanterol-trifenatat ved å spraytørke løsningen.

11. Framgangsmåte for framstilling av en amorf form av vilanterol-trifenatat ifølge krav 10, idet å

tilveiebringe en løsning omfattende vilanterol-trifenatat omfatter å løse opp krystallinsk vilanterol-

trifenatat i et løsningsmiddel.10

12. Framgangsmåte ifølge krav 10 eller krav 11, idet løsningsmidlet er ett eller flere løsningsmidler

valgt fra acetonitril, anisol, butylacetat, diklormetan, 1,4-dioksan, 1,2-dimetoksyetan, etylformiat,

etylacetat, isobutylacetat, isopropylacetat, metyltetrahydrofuran, nitrometan, propylacetat, p-

xylen, tetrahydrofuran, toluen og alkoholer, fortrinnsvis idet alkoholen er etanol eller metanol.

13. Framgangsmåte ifølge ett av kravene 10 til 12, idet prosessen i tillegg omfatter mikronisering15

av den amorfe formen av vilanterol-trifenatat, eventuelt idet mikroniseringstrinnet er tilpasset for

å produsere en partikkelstørrelsesfordeling av Dv90 på mindre enn omtrent 12 µm, så som mindre

enn omtrent 10 µm, eller under omtrent 5µm.

14. Farmasøytisk formulering omfatter en amorf form av vilanterol-trifenatat ifølge krav 1, og

eventuelt en farmasøytisk akseptabel bærer for samme.20
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