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PATENTTIVAATIMUKSET

1. Nestemdinen farmaseuttinen koostumus, Jjoka
kasittaa wvahintaan vyhden SGLT-2-estdjan Jja vyhden tai
useamman polaarisen orgaanisen liuottimen, Jjossa vahin-
taadn yksi SGLT-2-estadjada on l-syano-2-(4-syklopropyyli-
bentsyyli)-4- (R-D-glukopyranos-1-yyli)bentseeni, Jjolla

on kaava (I):

{1},

jossa vyksi taili useampi polaarinen orgaaninen
liuvotin on valittu ryhmasta, joka koostuu seuraavista:
etanoli, propaani-1,2-dioli (propyleeniglykoli) ja/tai
propaani-1,2,3-trioli (glyseroli),

jossa l-syano-2-(4-syklopropyylibentsyyli)-4-
(B-D-glukopyranos-1-yyli)bentseeni on ainoa kyseiseen
nestemdiseen farmaseuttiseen koostumukseen sisaltyva
SGLT-2-estdaja, Jja

Jjossa kyseinen nestemdinen  farmaseuttinen
koostumus on kokonaisuudessaan tunnettu negatiivisesta
LogP-parametrista, joka on yhtd suuri tai suurempi kuin
-2,0 (eli -2,0 £ LogP-parametri < 0), jossa LogP-para-

metri on maAaritelty seuraavalla tavalla:

Ry
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mo; [mol/gl: orgaanisen liuottimen molekyyli-
maadra liuotinseoksen orgaanisessa faasissa

Mo; [-]: orgaanisen liuottimen mo; molekyy-
lifraktio liuotinseoksen orgaanisessa faasissa

LogPi; [-1: 10910 Pn-cktanoli/vesi = ionisoimattoman
vhdisteen pitoisuus n-oktanolissa / ionisoimattoman yh-

disteen pitoisuus orgaanisen liuottimen vedessa

LogPo [-]: liuotinseoksen orgaanisen faasin
apuparametri

aw [g]l: veden tai vesipitoisen puskurin massa
liuotinseoksessa

dse1 Lg]: liuotinseoksen massa

X, [-]: orgaanisen faasin massafraktio liu-
otinseoksessa.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen nestem&inen
farmaseuttinen koostumus, jossa nestemdinen farmaseut-
ftinen koostumus soveltuu annettavaksi suoraan kohtee-
seen, edullisesti eldimeen, edullisemmin nis&dkk&aseen,
erityisesti hevoseen, kissaan tai koiraan; jossa edul-
lisesi nestemdinen farmaseuttinen koostumus on ste-
riili.

3. Jonkin patenttivaatimuksista 1-2 mukainen
nestemdinen farmaseuttinen koostumus, jossa nestemainen
farmaseuttinen koostumus on liuos, emulsio tai suspen-
sio, edullisesti liuos, emulsio taili suspensio, Jjonka
NTU-arvo on yhta suuri tai pienempi kuin 10,0, edulli-
semmin vyvhta suuri tai pienempi kuin 7,0, vield edulli-
semmin yvhtad suuri tai pienempi kuin 3,0, ja edullisimmin
liuos, erityisesti liuos, jonka NTU-arvo on vyhta suuri
tal pienempi kuin 3,0.

4. Jonkin patenttivaatimuksista 1-3 mukainen
nestemdinen farmaseuttinen koostumus, Jossa kyseinen
nestemdinen farmaseuttinen koostumus kasittiaa vahintaan
kahta erilaista polaarista orgaanista liuotinta, edul-
lisesti kahta tai kolmea erilaista polaarista orgaanista
livotinta, edullisemmin propaani-1,2-diolia (propylee-

niglykoli) Ja propaani-1,2,3-triolia (glyseroli) tai
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etanolia ja propaani-1,2-diclia (propyleeniglykoli) tai
etanolia ja propaani-1,2-diolia (propyleeniglykoli) Jja
propaani-1,2,3-triolia (glyseroli).

5. Jonkin patenttivaatimuksista 1-4 mukainen
nestemdinen farmaseuttinen koostumus, Jossa kyseinen
nestemdainen farmaseuttinen koostumus ei kadsitd etanolia
vhtena tai useampana polaarisena orgaanisena liuotti-
mena Jja/tal Jjossa kyseinen nestemdinen farmaseuttinen
koostumus ei k&sita pelkdstdaan propaani-1,2-diolia
(propyleeniglykoli) ainoana polaarisena orgaanisena
liuottimena.

6. Jonkin patenttivaatimuksista 1-5 mukainen
nestemdinen farmaseuttinen koostumus, Jossa kyseinen
nestemdainen farmaseuttinen koostumus kadsittda lisdksi
vetta, edullisesti vesipitoista puskuria, kuten sitruu-
nahappopuskuria tai fosfaattipuskuria.

7. Patenttivaatimuksen 6 mukainen nestem&inen
farmaseuttinen koostumus, Jjossa kyseisen nestemdisen
farmaseuttisen koostumuksen mitattu pH-arvo on 3-9,
edullisesti 4-9, edullisemmin 5,0-8,5, vield edullisem-
min 6,0-8,5 ja edullisimmin 6,0-7,5.

8. Jonkin patenttivaatimuksista 1-7 mukainen
nestemdinen farmaseuttinen koostumus, Jossa kyseinen
nestemdainen farmaseuttinen koostumus kadsittda lisdksi
vhden tail useamman liuottavan aineen, Jjoka on edulli-
sesti wvalittu ryhmasta, Jjoka koostuu seuraavista:
"pinta-aktiiviset aineet, anioniset pinta-aktiiviset
aineet, ionittomat pinta-aktiiviset aineet, hydratut
risiinidljyt, polyoksieteeni-polyoksipropeeni-lohkoko-
polymeerit, polyetyleeniglykolit, propyleeniglykolijoh-
dannaiset”, edullisemmin valittu ryhm&stad, joka koostuu
seuraavista: "natriumdodekyylisulfaatti (SDS),
Cremophor RH 40 (PEG-40-hydrattu risiinioljy, makrogo-
liglyserolihydroksistearaatti 40), polysorbaatti 20,
Lutrol F 68 (poloksameeri 188), PEG 300, propyleenigly-
kolimonolauraatti” ja/tai kasittaa 1lisaksi vyhden tai

useamman viskositeettia lisaavan aineen, Jjoka on
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edullisesti valittu ryhméastad, joka koostuu seuraavista:
"epaorgaaniset geelid muodostavat aineet, orgaaniset
geelia muodostavat aineet, selluloosajohdannaiset”,
edullisemmin wvalittu ryhméstd, Jjoka koostuu seuraa-
vista: “hydroksyylietyyliselluloosa, hydroksyylipropyy-
limetyyliselluloosa, piidioksidi” Jja/tai kasittaa 1li-
sdaksi yhden tai useamman aromin ja/tai makeutusaineen,
joka on edullisesti valittu ryhméstad, joka koostuu seu-
raavista: "hunaja-aromi, lime/salvia-aromi, Jasmii-
niaromi, laventeliaromi, ©piparminttuaromi, vadelma-
aromi, sitruuna-aromi, vyrttiaromi, sakkariini, aspar-
taami”.

9. Jonkin patenttivaatimuksista 1-8 mukainen
nestemdinen farmaseuttinen koostumus, Jossa kyseinen
nestemdinen farmaseuttinen koostumus ei kasita mitaan
apolaarisia liuottimia, jotka ovat edullisesti ja toi-
sistaan riippumattomasti tunnettuja log:;oP-arvosta, joka
on yhtad suuri tai suurempi kuin O.

10. Jonkin patenttivaatimuksista 1-9 mukainen
nestemdinen farmaseuttinen koostumus, Jossa kyseinen
nestemdainen farmaseuttinen koostumus on tarkoitettu
oraaliseen ja/tail parenteraaliseen antamiseen, edulli-
sestl oraaliseen antamiseen.

11. Jonkin patenttivaatimuksista 1-10 mukainen
nestemdinen farmaseuttinen koostumus, joka kasittaa

(i) 0,5-5,0 g/100 ml (paino-%), edullisesti
1,0-1,5 g/100 ml (paino-%) 1l-syano-2-(4-syklopropyyli-
bentsyyli)-4- (R-D-glukopyranos-1-yyli)bentseenia;

(ii) 10-60 g/100 ml (paino-%), edullisesti 35-
60 g/100 ml (paino-%), edullisemmin 50-60 g/100 ml
(paino-%) propyleeniglykolia;

(iii) 0-60 g/100 ml (paino-%), edullisesti 0 -
52 g/100 ml (paino-%) glyserolia;

(iv) 0-20 g/100 ml (paino-%), edullisesti 0 -
15 g/100 ml (paino-%), edullisemmin 0-10 g/100 ml

(paino-%), edullisimmin 0-8 g/100 ml (paino-%) etanolia;
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(v) 0-1 g/100 ml (paino-%), edullisesti 0-0,15
g/100 ml (paino-%) aromia ja/tai makeutusainetta, Jjoka
on edullisemmin valittu ryhmasta, Jjoka koostuu seuraa-
vista: “hunaja-aromi, lime/salvia-aromi, jasmiiniaromi,
laventeliaromi, piparminttuaromi, vadelma-aromi, sit-
ruuna-aromi, yrttiaromi, sakkariini, aspartaami”;

(vi) 0-52 g/100 ml (paino-%), edullisesti 0-40
g/100 ml (paino-%) vesipitoista puskuria, edullisesti
pH-arvon 6,0 sitruunahappopuskuria tai pH-arvon 6,8 fos-
faattipuskuria;

(vii) 0-10 g/100 ml (paino-%), edullisesti 0 -
8 g/100 ml (paino-%) liuottavaa ainetta, joka on edul-
lisesti wvalittu ryhméstd, Jjoka koostuu seuraavista:
"pinta-aktiiviset aineet, anioniset pinta-aktiiviset
aineet, ionittomat pinta-aktiiviset aineet, hydratut
risiinidljyt, polyoksieteeni-polyoksipropeeni-lohkoko-
polymeerit, polyetyleeniglykolit ja/tail propyleenigly-
kolijohdannaiset”, edullisemmin valittu ryhm&stad, joka
koostuu seuraavista: “natriumdodekyylisulfaatti (SDS),
Cremophor RH 40 (PEG-40-hydrattu risiinioljy, makrogo-
liglyserolihydroksistearaatti 40), polysorbaatti 20,
Lutrol F 68 (poloksameeri 188), PEG 300 ja/tai propy-
leeniglykolimonolauraatti”;

(viii) 0 = 5 g/100 ml (paino-%), edullisesti O

0,5 g/100 ml (paino-%) viskositeettia lisaavaa ai-

netta, joka on edullisesti valittu ryhmasta, joka koos-
tuu seuraavista: “epidorgaaniset geelid muodostavat ai-
neet, orgaaniset geeliid muodostavat aineet ja/tai sel-
luloosajohdannaiset”, edullisemmin wvalittu ryhmasta,
joka koostuu seuraavista: “hydroksyylietyyliselluloosa,
hydroksyylipropyylimetyyliselluloosa Jja/tai piidiok-
sidi”.

12. Patenttivaatimuksen 1 mukainen nestemdinen
farmaseuttinen koostumus valittuna ryhmasta, joka koos-

tuu seuraavista koostumuksista 1-7:
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13. Jonkin patenttivaatimuksista 1-12 mukainen

nestemdinen farmaseuttinen koostumus kaytettavaksi me-
netelmassa yhden tai useamman laakinnallisen kayttoai-
heen hoitamiseksi ja/tai ennaltaehkaisemiseksi kyseista
hoitoa ja/tail ennaltaehkdaisya tarvitsevassa kohteessa,
eri-

edullisesti eldimessda, edullisemmin nisakk&dassa,

tyisesti hevosessa, kissassa tail koirassa, joka laakin-
nallinen kayttoaihe on valittu seuraavista laakinnalli-
sista kayttoaiheista:

(1)

edullisesti aineenvaihduntahdiri® on yksi tai useampi

hevoseldaimen aineenvaihduntahairi®, Jjossa

hdirid wvalittuna insuliiniresistenssista, hyperinsuli-

nemiasta, heikentyneestd glukoosinsietokyvysta, dysli-
subkliinisesta tuleh-
tulehduksesta,

sesta systeemisesta tulehduksesta,

pidemiasta, dysadipokinemiasta,

duksesta, systeemisesta matala-astei-

lihavuudesta ja/tai
paikallisesta adipositeetista, Jossa edullisesti ai-
neenvaihduntahdiri® on insuliiniresistenssi, hyperinsu-
linemia ja/tai insuliiniresistenssiin ja/tai hyperinsu-
linemiaan liittyva kliininen tila; jossa edullisesi mai-
nittu kliininen tila on vksi tai useampi tila valittuna
heikentyneestda glukoosinsietokyvysta, dyslipidemiasta,

dysadipokinemiasta, subkliinisestd tulehduksesta, sys-

teemisesta tulehduksesta, matala-asteisesta systeemi-

sesta tulehduksesta, lihavuudesta ja/tail paikallisesta

adipositeetista;
(ii) hevoseladaimen aineenvaihduntah&airio, jossa
aineenvaihduntahairid on vksi tai useampi h&airio
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valittuna kaviokuumeesta, verisuonten toimintahairi-
O0sta, hypertensiosta, maksan lipidoosista, ateroskle-
roosista, lisamunuaiskuoren liikatoiminnasta, aivoli-
sakkeen keskilohkon toimintahdiridsta ja/tai hevosen
alneenvaihduntaoireyhtymédsta, jossa edullisesti aineen-
vaihduntahairid on kliininen tila/oire, Jjoka liittyy
insuliiniresistenssiin ja/tai hyperinsulinemiaan, jossa
mainittu kliininen tila/oire on edullisesti vyksi tai
useampi tila valittuna kaviokuumeesta, verisuonten toi-
mintahdiridsta, hypertensiosta, maksan lipidoosista,
ateroskleroosista, lisamunuaiskuoren liikatoiminnasta,
aivolisdkkeen keskilohkon toimintahdiridsta Jja/tai he-
vosen aineenvaihduntaoireyhtymasta;

(1ii) kissaeldimen aineenvaihduntahairio,
jossa edullisesti aineenvaihduntahdairio on vksi tai use-
ampi valittuna ryhmasta, Jjoka koostuu seuraavista: ke-
toasidoosi, esidiabetes, tyypin 1 tai tyypin 2 diabetes
mellitus, 1insuliiniresistenssi, lihavuus, hyperglyke-
mia, heikentynyt glukoosinsietokyky, hyperinsulinemia,
dyslipidemia, dysadipokinemia, subkliininen tulehdus,
systeeminen tulehdus, matala-asteinen systeeminen tu-
lehdus, maksan lipidoosi, ateroskleroosi, haiman tuleh-
dus, neuropatia ja/tail oirevhtyma X (aineenvaihduntaoi-
reyhtymd) ja/tail haiman beetasolujen toimintakyvyn hei-
kentyminen, ja/tai jossa aineenvaihduntahdirién remis-
sio, erityisesti diabeteksen remissio saavutetaan
ja/tal yllapidetdan;

(iv) koiraeladimen aineenvaihduntah&irio, jossa
edullisesti aineenvaihduntahdiri® on yksi tai useampi
valittuna ryhmasta, joka koostuu seuraavista: ke-
toasidoosi, esidiabetes, insuliinista riippuvainen dia-
betes mellitus, insuliiniresistentti diabetes, insulii-
niresistenssi, lihavuus, hyperglykemia, hyperglykemian
aiheuttama kaihin muodostuminen, heikentynyt glukoosin-
sietokyky, hyperinsulinemia, dyslipidemia, dysadipo-
kinemia, subkliininen tulehdus, systeeminen tulehdus,

matala-asteinen systeeminen tulehdus, maksan lipidoosi,
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haiman tulehdus, aineenvaihduntahdairién seuraukset, ku-
ten hypertensio, munuaisten toimintahairid ja/tai tuki-
ja liikuntaelimiston hairiot ja/tai oireyhtyma X (ai-
neenvaihduntaoireyhtymia), edullisesti esidiabetes, in-
suliinista riippuvainen diabetes mellitus, insuliini-
resistentti diabetes, insuliiniresistenssi, Jjossa edul-
lisesti hyperglykemian aiheuttaman kaihin muodostumisen
kehittyminen ennaltaehkd@istiadn tal sen remissio saavu-
tetaan ja/tai jossa edullisesti aineenvaihduntahdairion
seurauksien, kuten hypertension, munuaisten toiminta-
hairion Jja/tai tuki- ja liikuntaelimistén hairioiden
kehittyminen ennaltaehkaistdan tai niiden etenemista
hidastetaan tai niiden remissio saavutetaan.

14. Menetelmd jonkin patenttivaatimuksista 1-
12 mukaisen nestemdaisen farmaseuttisen koostumuksen
tuottamiseksi, joka menetelmad kasittda seuraavat wvai-
heet (miss& tahansa tarkoituksenmukaisessa jarjestyk-
sessa):

(i) sekoitetaan vyksi tai useampi polaarinen
orgaaninen liuotin;

(ii) wvalinnaisesti 1lis&taan vetta vaiheesta
(i) tuloksena olevaan seokseen;

(iii) liuotetaan 1-syano-2-(4-syklopropyyli-
bentsyyli)-4- (R-D-glukopyranos-1-yyli)bentseenia vai-
heesta (i) tail valinnaisesti wvaiheesta (ii) tuloksena
olevaan seokseen;

(iv) wvalinnaisesti liuotetaan muita apuai-
neita, kuten pH:n saatelyaineita, aromeja, makeutusai-
neita, liukoisuutta lisaavia aineita, viskositeettia
lisaavia aineita ja vastaavia, vaiheesta (iii) tuloksena
olevaan seokseen;

(v) valinnaisesti suodatetaan vaiheesta (iii)
tal valinnaisesti vaiheesta (iv) tuloksena oleva seos;

jolloin valinnaisesti, toisistaan riippumatto-
masti, Jokaisen vyksittidisen menetelmdvaiheen, o0li se
sitten pakollinen tai wvalinnainen, Jjalkeen suoritetaan

lisdasekoitusvaihe.
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15. Osien kitti, joka kasittaa:

(a) Jjonkin patenttivaatimuksista 1-12 mukaisen
nestemdisen farmaseuttisen koostumuksen; ja

(b) pakkausselosteen, Jjohon on sisallytetty
tieto, ettd nestemdinen farmaseuttinen koostumus on tar-
koitettu kaytettavaksi vhden tai useamman l&aakinnalli-
sen kayttoaiheen ennaltaehkaisemiseksi Ja/tai hoita-
miseksi kyseistd ennaltaehkaisyada ja/tai hoitoa tarvit-
sevassa kohteessa, jotka ladkinnalliset kayttdaiheet on
valittu seuraavista laakinnallisista kayttdaiheista:

(i) hevoseladimen aineenvaihduntahdirid, jossa
edullisesti aineenvaihduntahdiri® on yksi tai useampi
hdirid wvalittuna insuliiniresistenssista, hyperinsuli-
nemiasta, heikentyneestd glukoosinsietokyvysta, dysli-
pidemiasta, dysadipokinemiasta, subkliinisestd tuleh-
duksesta, systeemisestda tulehduksesta, matala-astei-
sesta systeemisesta tulehduksesta, lihavuudesta ja/tai
paikallisesta adipositeetista, Jossa edullisesti ai-
neenvaihduntahdiri® on insuliiniresistenssi, hyperinsu-
linemia ja/tai insuliiniresistenssiin ja/tai hyperinsu-
linemiaan liittyva kliininen tila; Jjossa edullisesti
mainittu kliininen tila on yksi tai useampi tila valit-
tuna heikentyneestd glukoosinsietokyvysta, dyslipidemi-
asta, dysadipokinemiasta, subkliinisestd tulehduksesta,
systeemisesta tulehduksesta, matala-asteisesta systee-
misesta tulehduksesta, lihavuudesta Jja/tai paikalli-
sesta adipositeetista;

(ii) hevoseladaimen aineenvaihduntah&airio, jossa
aineenvaihduntahairi® on vyksi tai useampi hairid valit-
tuna kaviokuumeesta, verisuonten toimintahdiriosta, hy-
pertensiosta, maksan lipidoosista, ateroskleroosista,
lisdamunuaiskuoren liikatoiminnasta, aivolisadakkeen kes-
kilohkon toimintahairitcsta Jja/tai hevosen aineenvaih-
duntaoireyhtymastd, jossa edullisesti aineenvaihdunta-
hairi® on kliininen tila/oire, joka liittyy insuliini-
resistenssiin ja/tai hyperinsulinemiaan, jossa mainittu

kliininen tila/oire on edullisesti yksi tai useampi tila
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valittuna kaviokuumeesta, verisuonten toimintahairi-
O0sta, hypertensiosta, maksan lipidoosista, ateroskle-
roosista, lisamunuaiskuoren liikatoiminnasta, aivoli-
sakkeen keskilohkon toimintahdiridsta ja/tai hevosen
alneenvaihduntaoireyhtymasta;

(1ii) kissaeldimen aineenvaihduntahairio,
jossa edullisesti aineenvaihduntahdairio on vksi tai use-
ampi valittuna ryhmasta, Jjoka koostuu seuraavista: ke-
toasidoosi, esidiabetes, tyypin 1 tai tyypin 2 diabetes
mellitus, 1insuliiniresistenssi, lihavuus, hyperglyke-
mia, heikentynyt glukoosinsietokyky, hyperinsulinemia,
dyslipidemia, dysadipokinemia, subkliininen tulehdus,
systeeminen tulehdus, matala-asteinen systeeminen tu-
lehdus, maksan lipidoosi, ateroskleroosi, haiman tuleh-
dus, neuropatia ja/tail oirevhtyma X (aineenvaihduntaoi-
reyhtymd) ja/tail haiman beetasolujen toimintakyvyn hei-
kentyminen, ja/tai jossa aineenvaihduntahdirién remis-
sio, erityisesti diabeteksen remissio saavutetaan
ja/tal yllapidetdan;

(iv) koiraeladimen aineenvaihduntah&irio, jossa
edullisesti aineenvaihduntahdiri® on yksi tai useampi
valittuna ryhmasta, joka koostuu seuraavista: ke-
toasidoosi, esidiabetes, insuliinista riippuvainen dia-
betes mellitus, insuliiniresistentti diabetes, insulii-
niresistenssi, lihavuus, hyperglykemia, hyperglykemian
aiheuttama kaihin muodostuminen, heikentynyt glukoosin-
sietokyky, hyperinsulinemia, dyslipidemia, dysadipo-
kinemia, subkliininen tulehdus, systeeminen tulehdus,
matala-asteinen systeeminen tulehdus, maksan lipidoosi,
haiman tulehdus, aineenvaihduntahdairién seuraukset, ku-
ten hypertensio, munuaisten toimintahairid ja/tai tuki-
ja liikuntaelimiston hairiot ja/tai oireyhtyma X (ai-
neenvaihduntaoireyhtymia), edullisesti esidiabetes, in-
suliinista riippuvainen diabetes mellitus, insuliini-
resistentti diabetes, insuliiniresistenssi, Jjossa edul-
lisesti hyperglykemian aiheuttaman kaihin muodostumisen

kehittyminen ennaltaehkdistaan tai sen remissio
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saavutetaan Jja/taili Jjossa edullisesti aineenvaihdunta-
hairidén seurauksien, kuten hypertension, munuaisten
toimintahairion ja/tai tuki- ja liikuntaelimistoén hai-
ridoiden kehittyminen ennaltaehkaistdaan tai niiden ete-

nemistda hidastetaan tai niiden remissio saavutetaan.
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