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1
Patentkrav
1. Myk gelatinkapselformulering, omfattende:
(a) 2-[3,5-Bis(trifluormetyl)fenyl]-N-{4-(4-fluor-2-metylfenyl)-6-[(7S,9aS)-7-

(hydroksymetyl)heksahydropyrazino[2,1-c] [1,4]oksazin-8(1H)-yl]-3-pyridinyl}-N,2-
dimetylpropanamid (forbindelse A):
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eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav; og

(b) minst ett opplgseliggjgrende middel valgt fra kaprylokaproylpolyoksyl-8-glyserider,

glyserolmonokaprylokaprat, polyoksyl 35-ricinusolje, Polysorbate 80 eller blandinger

derav.

2. Den myke gelatinkapselformuleringen ifglge krav 1, videre omfattende en

antioksidant.

3. Den myke gelatinkapselformuleringen ifglge krav 1 eller 2, videre omfattende en
emulgator.
4. Den myke gelatinkapselformuleringen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-3,

videre omfattende ett eller flere ytterligere terapeutiske midler.

5. Den myke gelatinkapselformuleringen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4,

hvori mengden av forbindelse A i den farmasgytiske formuleringen varierer fra 10 mg til

80 mg.
6. Den myke gelatinkapselformuleringen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5,
hvori det opplgseliggjgrende midlet er en blanding av

glyserolmonokaprylokapratkaprylokaproylpolyoksyl-8-glyserider og Polysorbate 80, hvori
konsentrasjonen av glyserolmonokaprylokapratet varierer fra 30 vekt-% til 40 vekt-%,
konsentrasjonen av kaprylokaproylpolyoksyl-8-glyserider varierer fra 9 vekt-% til 10 vekt-

%, konsentrasjonen av Polysorbate 80 varierer fra 9 vekt-% til 10 vekt-%.



10

15

20

25

30

35

NO/EP3765024

2
7. Den myke gelatinkapselformuleringen ifglge et hvilket som helst av kravene 3-6,
hvori emulgatoren er glyserylmonooleat.
8. Den myke gelatinkapselformuleringen ifglge et hvilket som helst av kravene 2-7,

hvori antioksidanten velges fra DL-alfatokoferol (vitamin E), butylert hydroksytoluen

(BHT), og butylert hydroksyanisol (BHA), eller blandinger derav.

9. Den myke gelatinkapselformuleringen ifglge et hvilket som helst av kravene 2-8,
hvori antioksidanten er DL-alfatokoferol (vitamin E) i en konsentrasjon som varierer fra
0,05 vekt-% til 1,5 vekt-%.

10. Den myke gelatinkapselformuleringen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-9,
omfattende forbindelse A, glyserolmonokaprylokaprat, Polysorbate 80, glyserylmonooleat

og DL-alfatokoferol (vitamin E).

11. Den myke gelatinkapselformuleringen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-10,
omfattende  forbindelse A, glyserolmonokaprylokapratkaprylokaproylpolyoksyl-8-

glyserider, Polysorbate 80, glyserolmonooleat og DL-alfatokoferol (vitamin E).

12. Den myke gelatinkapselformuleringen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-11,
omfattende:

(a) forbindelse A fra ca. 1 vekt-% til ca. 10 vekt-%;

(b1l) glyserolmonokaprylokaprat presentert i en konsentrasjon som varierer fra 30 vekt-
% til 40 vekt-%:;

(b2) kaprylokaproylpolyoksyl-8-glyserider presentert i en konsentrasjon som varierer fra
7 vekt-% til 13 vekt-%;

(b3) Polysorbate 80 presentert i en konsentrasjon fra 7 vekt-% til 13 vekt-%;

(c) glyserolmonooleat presentert i en konsentrasjon som varierer fra ca. 33 vekt-% til 43
vekt-%; og

(d) DL-alfatokoferol (vitamin E) presentert i en konsentrasjon som varierer fra 0,05 vekt-
% til 1,5 vekt-%.

13. Den myke gelatinkapselformuleringen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-12,
omfattende:

(a) forbindelse A til stede i en konsentrasjon pa 5 vekt-%;

(b1) glyserolmonokaprylokaprat presentert i en konsentrasjon pa 37,05 vekt-%;

(b2) kaprylokaproylpolyoksyl-8 glyserider presentert i en konsentrasjon pa 9,5 vekt-%;

(b3) Polysorbate 80 presentert i en konsentrasjon pa 9,5 vekt-%;
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(c) glyserylmonooleat presentert i en konsentrasjon pa 38 vekt-%; og

(d) DL-alfatokoferol (vitamin E) presentert i en konsentrasjon pa 0,95 vekt-%.

14. Den myke gelatinkapselformuleringen ifglge kravene 1-13, for anvendelse i
behandling eller forebygging av en kjgnnshormonavhengig sykdom, eller i behandling eller
forebygging av en tilstand, hvori tilstanden er et symptom assosiert med perimenopausen,
menopausen, eller postmenopausen valgt fra en patologisk gkning av overflgdig kroppsfett
og/eller overflgdig kroppsvekt, sgvnlgshet, sgvnforstyrrelser og natteoppvakninger, angst
og depresjon, urinveissymptomer med urge og dysuri; eller hvori tilstanden er et symptom
assosiert med andropause valgt fra en patologisk gkning av overflgdig kroppsfett og/eller
overflgdig kroppsvekt, sgvnlgshet, sgvnforstyrrelser og natteoppvakninger, angst og

depresjon, urinveissymptomer med urge og dysuri.

15. Den myke gelatinkapselformuleringen for anvendelse ifglge krav 14, hvori den
kjgnnshormonavhengige sykdommen velges fra endometriose, fibroidtumor i livmor,
kraftig menstruasjonsblgdning, polycystisk ovariesyndrom (PCOS) og vasomotoriske

symptomer.

16. Den myke gelatinkapselformuleringen for anvendelse ifglge krav 14, hvori den

kjsnnshormonavhengige sykdommen er vasomotorsymptomer.

17. Fremgangsmate for fremstilling av en myk gelatinkapsel, omfattende trinnene 3
tilveiebringe et mykt gelatinkapselskall, blande en myk gelatinkapselformulering
omfattende forbindelse A eller farmasgytisk akseptable salter derav og minst én eksipiens,

og inkorporere den myke gelatinkapselformuleringen i gelatinkapselskallet.

18. Fremgangsmaten ifglge krav 17, hvori forbindelse A er i vannfri krystallinsk form
1.
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