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Patentkrav
1. Injiserbar veterinaermedisinsk farmasgytisk ssmmensetning omfattende

(a) mikrokuler omfattende

(al) omtrent 1% til omtrent 40% (vekt/vekt), basert pa vekten av mikrokulene, av én eller
flere fysiologisk aktive makrosykliske laktoner, og

(a2) omtrent 60% til omtrent 99% (vekt/vekt), basert pa vekten av mikrokulene,
polykaprolakton (PCL),

0g

(b) partikler av en isoksazolinforbindelse med formel (1)

R: O~
®), I
T—a
Farmelil}
hvor

R! = halogen, CFs, OCFs, CN,

n = heltall fra 0 til 3, fortrinnsvis 1, 2 eller 3,

R? = C;-Cs-haloalkyl, fortrinnsvis CFs eller CF,Cl,

T = 5- til 12-leddet mono- eller bisyklisk ringsystem som eventuelt er substituert av
én eller flere radikaler,

Y = metyl, halometyl, halogen, CN, NO,, NH,-C=S, eller to tilstgtende radikaler Y
sammen danner en kjede, spesielt en tre- eller fireleddet kjede;

Q = X-NR3R* eller en 5-leddet N-heteroarylring som eventuelt er substituert av én
eller flere radikaler;

X = CH,, CH(CH3s), CH(CN), CO, CS,

R3 = 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,
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CH,
O—CH, O—/
Nj N/
— —
R3-1 R3-2
N N N =
/ 7\ 7\
» H.c—N. =
S
R:-3 R-4 R*»5 R*6
5
N— —N —N y4
* A * * A * /
L= << Y
N N
R:-7 R-8 R3-9 R-10
NH, ,/O
NH, = B ES
* O_\
O0—CH, CH, * *
0
[l
ﬁzo
R3-11 R3-12 R3-13 R3-14 R3-15
10 hvor Z* = hydrogen, halogen, cyano, halometyl (CFs);
R* = hydrogen, etyl, metoksymetyl, halometoksymetyl, etoksymetyl, haloetoksymetyl,
propoksymetyl, metylkarbonyl, etylkarbonyl, propylkarbonyl, syklopropylkarbonyl,
metoksykarbonyl, metoksymetylkarbonyl, aminokarbonyl, etylaminokarbonylmetyl,
etylaminokarbonyletyl, dimetoksyetyl, propynylaminokarbonylmetyl,
15 haloetylaminokarbonylmetyl, cyanometylaminokarbonylmetyl eller

haloetylaminokarbonyletyl; eller

R3 og R* sammen danner en substituent valgt fra gruppen bestadende av:
MH-

NH,
% :/“D_FH; Dg% r“{r’f\rH; ,
"Og
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c) en vandig beerer;
hvor mikrokulene (a) og partiklene av forbindelse (b) er suspendert i den vandige baereren

(c).

2. Injiserbar veterineermedisinsk sammensetning ifglge krav 1, hvor det makrosykliske laktonet

er moksidektin.

3. Injiserbar veterineermedisinsk sammensetning ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 2,
hvor D50 til den volumvektede partikkelstgrrelsesfordelingen til mikrokulene (a) er fra omtrent 8 um
til omtrent 250 um, mer foretrukket fra omtrent 20 um til omtrent 200 um, enda mer foretrukket fra

omtrent 40 pum til omtrent 80 um, spesielt fra omtrent 50 um til omtrent 70 pum.

4, injiserbar veterinzermedisinsk sammensetning ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 3,
hvor isoksazolinforbindelsen ifglge formel (1) er valgt fra gruppen bestaende av fluralaner,

afoksolaner, sarolaner og lotilaner.

5. Injiserbar veterineermedisinsk sammensetning ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 4,
hvor den vandige baereren omfatter et suspensjonsmiddel og suspensjonsmiddelet er valgt fra

natriumkarboksymetylcellulose, polyvinylpyrrolidon, metylcellulose og blandinger derav.

6. Injiserbar veterinaermedisinsk sammensetning ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 5,

hvor den vandige baereren omfatter et fuktemiddel og fuktemiddelet er en poloksamer.

7. Fremgangsmate ved fremstilling av den injiserbare veterinaermedisinske sammensetningen
ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, omfattende de trinn a:

i) fremstille mikrokuler (a) av et makrosyklisk lakton gjennom Igsemiddelfordampning,
rotasjonsskiveforstgvning eller spraytgrking, og eventuelt sikte det resulterende produktet,

ii) fremstille partikler (b) av isoksazolinforbindelsen med formel (I),

iii) fremstille den vandige baereren ved a Igse opp ett eller flere suspensjonsmidler og/eller
ett eller flere fuktemidler i vann, og

iv) blande partiklene oppnadd fra trinn i) og mikrokulene oppnadd fra trinn ii) med den

vandige baereren oppnadd i trinn iii).
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8. Fremgangsmate ifglge krav 7 hvor det makrosykliske laktonet er moksidektin og
isoksazolinforbindelsen ifglge formel (1) er valgt fra gruppen bestdende av fluralaner, afoksolaner,

sarolaner og lotilaner.

9. Fremgangsmate ifglge krav 7 eller 8, hvor fuktemiddelet er en poloksamer og
suspensjonsmiddelet er valgt fra natriumkarboksymetylcellulose, polyvinylpyrrolidon, metylcellulose

og blandinger derav

10. Utrustning, hvor utrustningen omfatter:

(A) en f@rste beholder omfattende en blanding av mikrokuler og partikler av en
isoksazolinforbindelse med formel (I) som angitt i et hvilket som helst av kravene 1 til 6,

(B) en andre beholder med en vandig baerer som angitt i et hvilket som helst av kravene 1 til
6; og

(C) instruksjoner for a rekonstituere mikrokulene og partiklene i den vandige baereren fgr en

injeksjon til et dyr.

11. Injiserbar veterineermedisinsk sammensetning ifglge kravene 1 til 6 for bruk ved behandling

og/eller forebygging av en parasittinfestasjon hos et dyr.

12. Injiserbar veterinaermedisinsk sammensetning for bruk ifglge krav 11, hvor den injiserbare
veterinermedisinske sammensetningen blir administrert giennom en subkutan eller intramuskulaer

injeksjon til dyret.
13. Injiserbar veterinaermedisinsk sammensetning for bruk ifglge krav 11 eller 12, hvor
doseringsregimet av den injiserbare veterinarmedisinske sammensetningen er én gang hver sjette

maned eller én gang hver tolvte maned.

14. Injiserbar veterinaermedisinsk sammensetning for bruk ifglge et hvilket som helst av kravene

11 til 13, hvor dyret er et kjaeledyr.

15. Injiserbar veterinaermedisinsk sammensetning for bruk ifglge krav 14, hvor dyret er en hund.
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