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Patentkrav

1. Farmasgytisk sammensetning for intranasal levering til en menneskelig pasient,
omfattende en Igsning eller suspensjon av terapeutisk effektiv. mengde av
betahistindihydroklorid og et viskositetsforbedrende middel valgt fra gruppen som bestar
av hydroksypropylmetylcellulose, polyvinylpyrrolidon, polyvinylalkohol, metylcellulose,
karboksymetylcellulose-Na, hydroksyetylcellulose, hydroksypropylcellulose, polyetylen-
oksid, karbopol, polyetylenglykol, propylenglykol, glyserin, alginater, karragenan,
pektiner, maltodekstrin, natriumstivelsesglykolat, tragakantgummi, gummi arabicum,

mikrokrystallinsk cellulose og kombinasjoner derav.

2. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori etter en enkelt intranasal
administrering til et menneske:

(i) Cmax for betahistin varierer fra 80-125 % av 2500 pg/ml for en 5 mg
betahistindihydrokloriddose; eller

(iil) Cmax for betahistin varierer fra 80-125 % av 6000 pg/ml for en 10 mg
betahistindihydrokloriddose; eller

(iii) Cmax for betahistin varierer fra 80-125 % av 9000 pg/ml for en 20 mg
betahistindihydrokloriddose; eller

(iv) Cmax for betahistin varierer fra 80-125 % av 20 000 pg/ml for en 40 mg
betahistindihydrokloriddose; eller

(v) AUCo-siste av betahistin varierer fra ca. 80 %-125 % av 1200 pg* time/ml for en 5 mg
betahistindihydrokloriddose; eller

(vi) AUCo-siste av betahistin varierer fra ca. 80 %-125 % av 1500 pg* time/ml for en 10 mg
betahistindihydrokloriddose; eller

(vii) AUCo-siste av betahistin varierer fra ca. 80 %-125 % av 3000 pg* time/ml for en 20
mg betahistindihydrokloriddose; eller

(viii) AUCo-siste av betahistin varierer fra ca. 80 %-125 % av 7000 pg* time/ml for en 40
mg betahistindihydrokloriddose; eller

(ix) tmax av betahistin i humant plasma etter enkel intranasal dose av sammensetningen

er 0,08 time eller mer.

3. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1 eller krav 2, videre omfattende

ett eller flere fuktighetsmidler.

4. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 3, hvori det ene eller flere
fuktighetsgivende midlene velges fra gruppen som bestar av glyserin, etylenglykol,

propylenglykol, propylenglykol 400, heksalenglykol, butylenglykol, dekstrose,
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glyseryltriacetat, polydekstrose, glyserol, glyseryltriacetat, sorbitol, mannitol og

kombinasjoner derav.

5. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 4, hvori det ene eller flere
fuktighetsgivende midlene velges fra gruppen som bestdr av glyserin, polyetylenglykol

400 og propylenglykol.

6. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori sammensetningen er i
form av en enhetsdose omfattende betahistindihydrokloridet i en mengde pa 5 mg, 10 mg,

20 mg, 40 mg eller 80 mg.

7. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori Cmax av betahistin i
humant plasma etter en enkelt intranasal dose av sammensetningen er minst 3 ng/mil;
eventuelt hvori den enkle intranasale dosen av sammensetningen omfatter 5 mg, 10 mg,

20 mg eller 40 mg av betahistindihydroklorid.

8. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori AUCo-siste av betahistin i
humant plasma etter en enkelt intranasal dose av sammensetningen er minst 1200

timer*pg/ml.

9. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 8, hvori den enkle intranasale
dosen av sammensetningen omfatter 5 mg, 10 mg, 20 mg eller 40 mg av
betahistindihydroklorid.

10. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge kravene 1, 3-6 eller 9, hvori det

viskositetsforbedrende midlet er hydroksypropylmetylcellulose.

11. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori pH-en til

sammensetningen er 4,4 til 6,4.

12. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori viskositeten til
sammensetningen er 1 «cps til 10 cps som malt med USP <911>

viskositetsfremgangsmaten.

13. Farmasgytisk sammensetning ifglge et hvilket som helst foregdende krav, for
anvendelse i en fremgangsmate for behandling av en indre grelidelse, vestibuleer lidelse,

nevrotologisk lidelse, otologisk lidelse, nevrologisk lidelse, fedme, vektgkning eller
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spiseforstyrrelser, hvori fremgangsmaten omfatter intranasal administrering av den

farmasgytiske sammensetningen.

14. Den farmasgytiske sammensetningen for anvendelse ifglge krav 13, hvori
fremgangsmaten er for behandling av:

(i) en vestibulaer lidelse; eventuelt hvori den vestibulzere lidelsen er vestibuleer vertigo
eller Meniéres sykdom; eller

(ii) en indre grelidelse valgt fra tinnitus eller hgrselstap.

15. Den farmasgytiske sammensetningen for anvendelse ifglge krav 13, hvori
fremgangsmaten er for behandling av vektgkning, hvori vektgkningen induseres ved
administrering av antipsykotiske legemidler som virker pa histaminreseptorer; eventuelt

hvori det antipsykotiske legemidlet er olanzapin.
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