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Patentkrav
1. Injiserbar farmasgytisk sammensetning omfattende partikler av en isoksazolinforbindelse
med formel (l)
RZ2 O~
N
(R, l
T—aQ

Formel (l)

hvor
R! er halogen, CFs;, OCF; eller CN;
n er et heltall fra 0 til og med 3,
m er 1 eller 2;
R? er C;-Cs-haloalkyl, CFs eller CF,Cl
T er en 5- eller 6-leddet ring, eller bisyklisk, som eventuelt er substituert av én eller flere
radikaler Y;
Y er metyl, halometyl, halogen, CN, NO,, NH,-C=S, eller to tilstgtende radikaler Y sammen
danner en kjede;
Q er X-NR3R*, NR3-NR3-X-R3, X-R3 eller en 5-leddet N-heteroarylring, som eventuelt er
substituert av én eller flere radikaler;
X er CH,, CH(CH3s), CH(CN), CO, CS;
R3 er hydrogen, metyl, haloetyl, halopropyl, halobutyl, metoksymetyl, metoksyetyl,
halometoksymetyl, etoksymetyl, haloetoksymetyl, propoksymetyl, etylaminokarbonylmetyl,
etylaminokarbonyletyl, dimetoksyetyl, propynylaminokarbonylmetyl, N-fenyl-N-metyl-amino,
haloetylaminokarbonylmetyl, haloetylaminokarbonyletyl, tetrahydrofuryl,
metylaminokarbonylmetyl, (N,N-dimetylamino)-karbonylmetyl, propylaminokarbonylmetyl,
syklopropylaminokarbonylmetyl, propenylaminokarbonylmetyl,

haloetylaminokarbonylsyklopropyl, alkylsulfanylalkyl, alkylsulfinylalkyl, alkylsulfonylalkyl,

_/CHs . .
N/O—CHa N/O _E/‘N ) N\
*—/-/ *——// S» \ ——

R3-1 R3-2 R3-3 R-4

sykloalkyl,
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N — N— —N
Y oD A —C)
H,c—N. — \ /
% o T \
R3-5 R3-6 R3-7 R®-8
NH,
N N ZA NH2 *:<
A *
—~ ) T = o
N S O—CH, CH,
R3-9 R3-10 R3-11 R3-12
0 I
)j )j' ﬁ’zo
5 R3-13 R3-14 R3-15
5
0 R
(0] /
I e —C3 ;
.HN N"'R / N\R5
\_{CH?}n
R*-16 R*-17 eller R™-18;
hvor
Z" er hydrogen, halogen, cyano eller halometyl;
10 R* er hydrogen, etyl, metoksymetyl, halometoksymetyl, etoksymetyl, haloetoksymetyl,

propoksymetyl, metylkarbonyl, etylkarbonyl, propylkarbonyl, syklopropylkarbonyl,
metoksykarbonyl, metoksymetylkarbonyl, aminokarbonyl, etylaminokarbonylmetyl,
etylaminokarbonyletyl, dimetoksyetyl, propynylaminokarbonylmetyl,
haloetylaminokarbonylmetyl, cyanometylaminokarbonylmetyl eller

15 haloetylaminokarbonyletyl;
R® er H, alkyl eller haloalkyl;
R® er H, alkyl eller haloalkyl;

eller hvor R? og R* sammen danner en substituent valgt fra gruppen bestdende av:
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0

NH, Vi i
NH, *== X _R

» 0 LNl SUMNR K\N

0—CH, cH, N R \)

og
O

eller et salt eller N-oksid derav og en farmasgytisk akseptabel tilsetning, hvor
isoksazolinforbindelsen foreligger i suspensjon i sammensetningen og hvor
isoksazolinforbindelsen har en volumvektet partikkelstgrrelsesfordeling D50 malt med et

statisk lysspredningsinstrument pa fra 50 mikroner (um) til 150 mikroner (um).

2. Injiserbar farmasgytisk sammensetning ifglge krav 1, hvor sammensetningen er en vandig
suspensjon.
3. Injiserbar farmasgytisk sammensetning ifglge et av kravene 1-2, hvor

partikkelstgrrelsesfordelingen D50 er fra 75 mikroner (um) til 150 mikroner (um).

4, Injiserbar farmasgytisk sasmmensetning ifglge krav 3, hvor partikkelstgrrelsesfordelingen D50

er fra 90 mikroner (um) til 110 mikroner (um).

5. Injiserbar farmasgytisk sammensetning ifglge ethvert av kravene 1-3, hvor D50-verdien for
volumvektet partikkelstgrrelsesfordeling er fra 75 mikroner (um) til 130 mikroner (um) og D10-

verdien for partikkelstgrrelsen er fra 30 mikroner (um) til 50 mikroner (um).

6. Injiserbar farmasgytisk sammensetning ifglge ethvert av kravene 1-5, hvor

isoksazolinforbindelsen er fluralaner.

7. Injiserbar farmasgytisk sammensetning ifglge ethvert av kravene 1-6, hvor

isoksazolinforbindelsen foreligger i en mengde fra 5% vekt/volum til 50% vekt/volum.

8. Injiserbar farmasgytisk sammensetning ifglge krav 7, hvor isoksazolinforbindelsen foreligger i

en mengde fra 25% vekt/volum til 35% vekt/volum.
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9. Injiserbar farmasgytisk sa mmensetning ifglge krav 7, hvor isoksazolinforbindelsen foreligger i
en mengde fra 5% vekt/volum til 10% vekt/volum.
10. Injiserbar farmasgytisk sammensetning ifglge ethvert av kravene 1-9, hvor sammensetningen
videre omfatter en annen parasitticidforbindelse.
11. Injiserbar farmasgytisk sammensetning ifglge krav 10, hvor parasitticidforbindelsen er et
makrosyklisk lakton.
12. Injiserbar farmasgytisk sasmmensetning ifglge krav 11, hvor den makrosykliske

laktonforbindelsen er valgt fra moksidektin og milbemycin.

13. Injiserbar farmasgytisk sammensetning ifglge krav 12, hvor parasitticidforbindelsen er
moksidektin.
14. Injiserbar farmasgytisk sammensetning ifglge krav 13, hvor moksidektinet foreligger i en

mengde mellom 0,1% vekt/volum til 1,0% vekt/volum.

15. Injiserbar farmasgytisk sammensetning ifglge ethvert av kravene 1-14 for bruk ved

behandling eller forebygging av et parasittangrep hos et dyr.

16. Injiserbar farmasgytisk sammensetning for bruk ifglge krav 15 hvor dyret er et husdyr.
17. Injiserbar farmasgytisk sammensetning for bruk ifglge krav 16, hvor husdyret er en hund.
18. Injiserbar farmasgytisk sammensetning for bruk ifglge et hvilket som helst av kravene 15-17,

hvor den injiserbare farmasgytiske isoksazolinsammensetningen blir administrert med en separat

injiserbar parasitticid-sammensetning.

19. Injiserbar farmasgytisk sammensetning for bruk ifglge krav 18, hvor administreringen er

samtidig eller sekvensiell.

20. Utrustning, hvor utrustningen omfatter to eller flere beholdere

a) en fast krystallinsk isoksazolinforbindelse med formel (I) som angitt i krav 1 i én beholder;
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b) et vehikkel omfattende en farmasgytisk akseptabel tilsetning i stand til @ danne en
suspensjon med forbindelsen i a) i en andre beholder; og
c) instruksjoner for &8 kombinere den faste krystallinske isoksazolinforbindelsen med
vehikkelet fgr injeksjon.
hvor, for den faste krystallinske isoksazolinforbindelsen, D50-verdien for volumvektet
partikkelstgrrelse er fra 75 mikroner (um) til 130 mikroner (um) og D10-verdien for
partikkelstgrrelsen er fra 30 mikroner (um) til 50 mikroner (um) malt med et statisk

lysspredningsinstrument.

21. Utrustning ifglge krav 20, hvor isoksazolinforbindelsen er fluralaner.

NO/EP3707128
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