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PITKAVAIKUTTEISIA BEDAKILIINIFORMULAATIOITA
PATENTTIVAATIMUKSET

1. Laakekoostumus, joka on tarkoitettu annettavaksi lihaksensisdisena tai
ihonalaisena injektiona ja joka kasittéa terapeuttisesti tehokkaan méaaran
bedakiliinia tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttavaa suolaa sellaisen mikro- tai

nanopartikkelien suspension muodossa, joka kasittaa

a) bedakiliinia tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttavaa suolaa mikro- tai

nanopartikkelimuodossa, jonka pintaan on adsorboitunut pinnanmuokkausainetta, ja

(b) farmaseuttisesti hyvaksyttavaa vesipitoista kantoainetta, johon vaikuttava

bedakiliiniaineosa on suspendoitu.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen koostumus, jossa pinnanmuokkausaine
on valittu ryhmasta, jonka muodostavat poloksameerit, a-
tokoferyylipolyetyleeniglykolisuksinaatit,
polyoksietyleenisorbitaanirasvahappoesterit ja negatiivisesti varautuneiden

fosfolipidien suolat.

3. Patenttivaatimuksen 1 tai 2 mukainen koostumus, jossa bedakiliini on

suolattomassa tai vapaassa muodossaan tai fumaraattisuolan muodossa.

4. Jonkin patenttivaatimuksen 1-3 mukainen koostumus, jossa
pinnanmuokkausaine on valittu poloksameeri Pluronic™ F108:sta, E-vitamiini-
TGPS:sta, polyoksietyleenisorbitaanirasvahappoesteri Tween™ 80:sta ja munan

fosfatidyyliglyserolinatrium-Lipoid™ EPG:sta.

5. Jonkin patenttivaatimuksen 1—4 mukainen koostumus, jossa bedakiliinin tai
sen farmaseuttisesti hyvaksyttavan suolan mikro- tai nanopartikkelien keskimaarainen

efektiivinen hiukkaskoko on alle noin 50 um, erityisesti alle noin 200 nm.

6. Jonkin patenttivaatimuksen 1—4 mukainen koostumus, jossa bedakiliinin
tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttavan suolan mikro- tai nanopartikkelien

keskimaarainen efektiivinen hiukkaskoko on alle noin 130 nm.
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7. Patenttivaatimuksen 1 tai 2 mukainen koostumus, joka kasittaa

koostumuksen kokonaistilavuudesta painon mukaan

(@) 10-70 % (painoftilavuus) tai 20-60 % (paino/tilavuus) tai 20—-50 %
(painoftilavuus) tai 2040 % (paino/tilavuus) bedakiliinia (tai sen farmaseuttisesti
hyvaksyttadvaa suolaa, mutta jolloin painoftilavuus lasketaan sen ei-suolamuodon

perusteella)

(b) 0,5-20 % tai 2-15 % tai 20 % (painoftilavuus) tai 5-15 % (paino/tilavuus)

kostutusainetta

(c) 0-10 % tai 0-5 % tai 0-2 % tai 0-1 % yhta tai useampaa

puskurointiainetta

(d) 0-20 % tai 2-15 % tai 20 % (painoftilavuus) tai 5-15 % (paino/tilavuus)

isotoonisuuden saatdainetta

(e) 0-2 % (painoftilavuus) sailéntaaineita ja

(f) injektiovettd 100 %:iin saakka.

8. Jonkin patenttivaatimuksen 1—7 mukainen ladkekoostumus kaytettavaksi
laédkkeena.

9. Jonkin patenttivaatimuksen 1-8 mukainen ladkekoostumus kaytettavaksi

patogeenisen mykobakteeri-infektion hoidossa.

10. Patenttivaatimuksen 9 mukaisesti kaytettava koostumus, jolloin se on

Mycobacterium tuberculosiksen tai Mycobacterium lepraen pitkaaikainen hoito.

11. Patenttivaatimuksen 9 mukaisesti kaytettava koostumus, jolloin se on
tarkoitettu annettavaksi lihaksensisaisena tai ihonalaisena injektiona; jolloin

koostumusta annetaan jaksoittain yhden viikon — kahden vuoden valein.

12. Patenttivaatimuksen 9 mukaisesti kaytettava koostumus, jolloin

ld&kekoostumusta annetaan vahintadan yhden kuukauden — yhden vuoden valein.

13. Patenttivaatimuksen 8 mukaisesti kaytettava koostumus, jolloin

la&kekoostumusta annetaan aikavalilla, joka on valilla yhdesta viikosta yhteen
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kuukauteen tai yhdestd kuukaudesta kolImeen kuukauteen tai kolmesta
kuukaudesta kuuteen kuukauteen tai kuudesta kuukaudesta kahteentoista

kuukauteen tai 12 kuukaudesta 24 kuukauteen.

14. Patenttivaatimuksen 9 mukaisesti kaytettava koostumus, jolloin
ladkekoostumusta annetaan kerran kahdessa viikossa tai kerran kuukaudessa tai

kerran kolmessa kuukaudessa.

15. Menetelma jonkin patenttivaatimuksen 1—7 mukaisen ladkekoostumuksen

valmistamiseksi, joka menetelméa kasittaa seuraavat:

(@) hankitaan bedakiliini tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola

mikronisoidussa muodossa

(b) lisataan mikronisoitu bedakiliini tai sen farmaseuttisesti hyvaksyttava suola

nestemaiseen valiaineeseen esiseoksen/esidispersion muodostamiseksi ja

(c) kasitelldan esiseosta mekaanisilla valineilla jauhatusvaliaineen lasna

ollessa, jotta saadaan pienennettyd keskimaaraista efektiivistd hiukkaskokoa.
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