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PATENTTIVAATIMUKSET

1. Farmaseuttinen koostumus, Jjoka ka-
sittaa:

vahintaan yhden farmaseuttisesti wvaikuttavan
aineen ja biologisesti hajoavan monihaaraisen kopoly-
meerin, Jjossa on vahintadadn kolme polyesterin késivart-
ta kiinnittyneinad polyeetterin kasittavaan keskusyti-
meen, Jjolloin monihaarainen kopolymeeri on olennaisil-
ta osin vesiliuokseen 1liukenematon ja on saatavissa
saattamalla monihaarainen polyeetteri reagoimaan D,L-
laktidin kanssa, ja monihaarainen polyeetteri on Jjoh-
dettavissa poly(etyleeniglykolista) (PEG:std) ja poly-
olista.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen koos-
tumus, Jjolloin polyeetterin molekyylimassa on enintaan
10 kDa, edullisesti enintaan 5 kDa, enintaan 4 kDa,
enintdaadan 3 kDa tail enintddn 2 kDa tal enintdan 1 kDa
tal enintaan 0,5 kDa.

3. Farmaseuttinen koostumus, Jjoka ka-
sittaa:

kasittaa vahintadan  vhden farmaseuttisesti
vaikuttavan aineen ja biologisesti hajoavan monihaa-
raisen kopolymeerin, joka kasittaa vahintdan kolme po-
lyesterin kasivartta kiinnittyneina polyeetterin ka-
sittavaan keskusytimeen, Jjolloin monihaarainen kopoly-
meeri on saatavissa saattamalla monihaarainen polyeet-
teri reagoimaan D,L-laktidin kanssa, Jja monihaarainen
polyeetteri on Jjohdettavissa poly(etyleeniglykolista)
(PEG:sta) ja polyolista ja jolloin polyeetterin mole-
kyylimassa on enintaan 10 kDa, edullisesti enintddn 5
kDa, enintaan 4 kDa, enintaan 3 kDa taili enintdaan 2 kDa
tal enintaan 1 kDa tai enintdaan 0,5 kDa.

4, Patenttivaatimuksen 3 mukainen koos-
tumus, Jolloin monihaarainen kopolymeeri on olennai-

silta osin vesiliuokseen liukenematon.
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5. Jonkin edella esitetyn patenttivaa-
timuksen mukainen koostumus, jolloin monihaaraisen ko-
polymeerin liukoisuus vesiliuokseen on alle 15 mg/ml,
valinnaisesti alle 10 mg/ml, alle 5 g/ml, alle 2 mg/ml
tai alle 1 mg/ml, Jjolloin valinnaisesti vesiliukoisuus
on mitattu 37 °C:n lampodtilassa.

6. Jonkin edella esitetyn patenttivaa-
timuksen mukainen koostumus, Jjoka on sopiva in-situ-
depot-varaston muodostamiseksi.

7. Jonkin edella esitetyn patenttivaa-
timuksen mukainen koostumus, Jjolloin monihaaraisella
kopolymeerilla on kaava A(B),, Jossa A edustaa kes-
kusydinta ja B edustaa polyesterin kédsivarsia ja n on
kokonaisluku, joka on wvahintaan 3, Jjolloin valinnai-
sesti n on vahintdan 4 tal vahintaan 6 tai wvahintaan
8, Jolloin edullisesti n on 4.

8. Jonkin edella esitetyn patenttivaa-
timuksen mukainen koostumus, Jjolloin polyoli kasittaa
vahintaan kolme hydroksyyliryhmaa, Jjolloin wvalinnai-
sesti polyoli on hiilivety, Jjoka on substituoitu wva-
hintdadn kolmella hydroksyyliryhmalld, valinnaisesti
3:11a, 4:113, 5:11a, 6:1la tai 8:1la hydroksyyliryh-
mallda, jolloin wvalinnaisesti polyoli kasittaa lisaksi
yvhden tai useamman eetteriryhmén.

9. Patenttivaatimuksen 8 mukainen koos-
tumus, Jjolloin polyoli on pentaerytritoli (PE), dipen-
taerytritoli (DPE) , trimetylolipropaani (TM™MP) ,
glyseroli, heksaglyseroli, erytritoli, ksylitoli,
di(trimetylolipropaani) (diTMP), sorbitoli tai inosi-
toli.

10. Patenttivaatimuksen 8 tai patentti-
vaatimuksen 9 mukainen koostumus, jolloin monihaarai-
sen polyeetterin kullakin haaralla on reaktiivinen
paateryvhma, Jjoka kykenee reagoimaan polyesterin tai
sen monomeerin tai prekursorin kanssa, Jjolloin wvalin-

naisesti reaktiivinen paateryhmd& on hydroksyyliryhma.



11. Jonkin patenttivaatimuksista 8—10
mukainen koostumus, Jjolloin monihaaraisella polyeette-

rilla on kaava 1 tai kaava 2 tai kaava 3 tai kaava 4:

+ }% . =

L

jossa
m on kokonaisluku 2—-150,
10 R on H tai alkyyli tai PEG.

Kaava 1

o

15 jossa
m on kokonaisluku 2—-150 ja

p on 6.

Kaava 2

20
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jossa
m on kokonaisluku 2—150.

Kaava 3

jossa
m on kokonaisluku 2—150.

Kaava 4
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12. Jonkin edella esitetyn patenttivaa-
timuksen mukainen koostumus, jolloin monihaarainen ko-
polymeeri on saatavissa toteuttamalla monihaaraisen
polyeetterin kaynnistédma D,L-laktidin renkaanavautu-
mispolymerointi.

13. Patenttivaatimuksen 12 mukainen
koostumus, Jjolloin monihaaraisella kopolymeerilla on

kaava 5 tai kaava 6 tai kaava 7 tai kaava 8:

jossa
u on kokonaisluku 4—200 ja
m on kokonaisluku 2—150.

Kaava 5

jossa

u on kokonaisluku 4-—200,



10

m on kokonaisluku 2—-150 ja
p on 6.

Kaava 6

jossa
u on kokonaisluku 4—200 ja
m on kokonaisluku 2—150.

Kaava 7
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jossa
u on kokonaisluku 4—200 ja
m on kokonaisluku 2—150.

Kaava 8

14. Patenttivaatimuksen 13 mukainen
koostumus, Jjolloin monihaaraisella kopolymeerilla on
kaava 5, polyeetteriytimen molekyylimassa on 2 kDa ja
toistuvan esterivyksikoén Ja etyleenioksidin valinen
moolisuhde on 2, 3 tai 6.

15. Jonkin edella esitetyn patenttivaa-
timuksen mukainen koostumus, Jjolloin toistuvien poly-
esterivksikdiden lukum&ara kussakin kdsivarressa on
kulloinkin erikseen 4—200; ja/tai jolloin polyeetterin
molekyylimassa on 0,5-10 kDa, valinnaisesti 1-10 kDa,
edullisesti 2—10 kDa tai edullisesti 0,5—2 kDa tai
edullisimmin 2—5 kDa; Jja/tai jolloin monihaaraisen ko-

polymeerin toistuvan esterivksikon ja etyleenioksidin
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valinen moolisuhde koostumuksessa on 1-10, edullisesti
2—6.

16. Jonkin edella esitetyn patenttivaa-
timuksen mukainen koostumus, Joka kasittdaa Jonkin
edella esitetyn patenttivaatimuksen mukaisen yhden tai
useamman muun biologisesti hajoavan monihaaraisen ko-
polymeerin ja Jjoka valinnaisesti kadsittda jonkin edel-
1la esitetyn patenttivaatimuksen mukaisen ensimmaisen
biologisesti hajoavan monihaaraisen kopolymeerin Ja
jonkin edellada esitetyn patenttivaatimuksen mukaisen
toisen erilaisen biologisesti hajoavan monihaaraisen
kopolymeerin, jolloin valinnaisesti ensimmaisen bioclo-
gisesti hajoavan monihaaraisen kopolymeerin maara
koostumuksessa on 15—25 (paino/paino-%) ja toisen bio-
logisesti hajoavan monihaaraisen kopolymeerin maara
koostumuksessa on 15-25 (paino/paino-%) kokonaiskoos-
tunmuksesta.

17. Jonkin edella esitetyn patenttivaa-
timuksen mukainen koostumus, Jjoka kasittaa lisaksi
biologisesti hajoavan kolmilohkokopolymeerin, Jjolla on
kaava:

Av-Bw-Ax

jossa A on polyesteri ja B on polyetyleeni-
glykoli ja v ja x ovat toistuvien vyksikdiden lukumaa-
ra, Jjoka vaihtelee valilla 1-3 000, ja w on toistuvien
vksikdiden lukumadra, joka vaihtelee valilla 3-300, ja
v = x tal v # x; jolloin valinnaisesti polyetyleeni-
glykoliketjun massa vaihtelee 180 Da:sta 12 kDa:han
tai 194 Da:sta 12 kDa:han tai 200 Da:sta 12 kDa:han
tai 100 Da:sta 4 kDa:han, edullisesti wvalilla 1-2 kDa;
ja/tal Jjolloin toistuvan esteriyksikén ja toistuvan
etyleenioksidivyksikoén vadlinen moolisuhde kolmilohkoko-
polymeerissa on 0,5-22,3; wvalinnaisesti 0,5-10, edul-
lisesti 0,5-3,5.

18. Jonkin edella esitetyn patenttivaa-

timuksen mukainen koostumus, Jjoka kasittaa lisaksi
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biologisesti hajoavan kaksilohkokopolymeerin, Jjolla on
kaava:
C,~A.

jossa A on polyesteri ja C on polyetyleeni-
glykoli, johon on liitetty padtervhma, ja y ja z ovat
toistuvien vyksikdiden lukumadra, Jjolloin y wvaihtelee
valilla 2—250 ja z wvailhtelee wvalilla 1-3 000; Jjolloin
valinnaisesti pdateryhman kasittavan polyetyleenigly-
koliketjun molekyylimassa vaihtelee 100 Da:sta 10
kDa:han tai 164 Da:sta 2 kDa:han, edullisesti wvalilla
1-2 kDa; Jja/tai Jjolloin toistuvan esterivksikon Jja
toistuvan etyleenioksidiyksikén valinen moolisuhde
kaksilohkokopolymeerissa on 0,8-15, wvalinnaisesti 1—
10.

19. Jonkin patenttivaatimuksista 17 tai
18 mukainen koostumus, Jjolloin mainittu polyesteri A
kolmilohkokopolymeerissa tai kaksilohkokopolymeerissa
on valittu ryhmastad, Jjoka koostuu polymaitohaposta
(PLA), polyglykolihaposta, polykaprolaktonista, poly-
etyleeniadipaatista, polvhydroksialkanocaatista, po-
ly(e-kaprolaktoni-kolaktidista) (PCLA), poly(maito-ko-
glykolihaposta) (PLGA) Ja mainittujen seoksista, Jja
jolloin valinnaisesti p&aateryhmé&n kasittava polyety-
leeniglykoli on metoksipolyetyleeniglykoli.

20. Jonkin edella esitetyn patenttivaa-
timuksen mukainen koostumus, Jjoka kasittaa lisaksi
farmaseuttisesti hyvaksyttavan vehikkelin, jolloin wva-
linnaisesti farmaseuttisesti hyvaksyttava vehikkeli on
orgaaninen liuotin, Jjolloin wvalinnaisesti orgaaninen
liuotin on bioclogisesti vyhteensopiva orgaaninen liu-
otin, Jjolloin valinnaisesti mainitun vehikkelin maara
on vahintdaan 25 % tai wvahintaan 35 % (paino/paino-%)
kokonaiskoostumuksesta, Jjolloin valinnaisesti farma-
seuttisesti hyvaksyttdva vehikkeli on wvalittu ryhmas-
td: bentsyylialkoholi, bentsyylibentsoaatti, dimetyy-
li-isosorbidi (DMI), dimetyylisulfoksidi (DMSO), etyy-
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liasetaatti, etyylibentsoaatti, etyylilaktaatti,
glyseroliformaali, metyylietyyliketoni, metyyli-
isobutyyliketoni, N-etyyli-2-pyrrolidoni, N-metyyli-2-
pyrrolidinoni (NMP), pyrrolidoni-2, tetraglykoli, tri-
asetiini, tributyriini, tripropioniini, glykofuroli ja
mainittujen seoksiset.

21. Jonkin edella esitetyn patenttivaa-
timuksen mukainen koostumus, Jjolloin farmaseuttisesti
vaikuttava aine on hydrofobinen; ja/tai jolloin farma-
seuttisesti vaikuttava aine on meloksikaami, bupivaka-
iini, tamsulosiini, oktreotidi, tadalafiili, empagli-
flotsiini, tenofoviiri, liotyroniini tai jokin mainit-
tujen yvhdistelma.

22. Jonkin edella esitetyn patenttivaa-
timuksen mukainen koostumus, Jjolloin wvahintaan yhden
farmaseuttisesti wvaikuttavan aineen m&&rad koostumuk-
sessa on 0,05—60 %, wvalinnaisesti 0,05—-40 %, wvalinnai-
sesti 0,05-30 %, wvalinnaisesti 0,05-10 %, valinnaises-
ti 0,05-7 %, wvalinnaisesti 0,05-2 % (paino/paino-%)
kokonaiskoostumuksesta; Jja/tai Jjolloin koostumus on
ruiskeena annettava neste; Jja/tai jolloin monihaarai-
sen kopolymeerin maara koostumuksessa on 2—-80 %, wva-
linnaisesti 2—70 %, wvalinnaisesti 2—60 %, valinnaises-
ti 10—60 %, wvalinnaisesti 10-50 %, wvalinnaisesti 20—40
%, valinnaisesti 20-35 %, wvalinnaisesti 30-50 % (pai-
no/paino-%) kokonaiskoostumuksesta; Jja/tai koostumus
on taulukossa 1 tai taulukossa 4 maaritellyn mukainen
koostumus; Jja/tai koostumus on sopiva farmaseuttisesti
vaikuttavan aineen vapauttamiseksi kohteeseen vahin-
tdan 1 pédivan, valinnaisesti wvahintdan 3 paivan, va-
linnaisesti wvahintadan 7 padivadn, valinnaisesti wvahin-
tdan 30 paivan, valinnaisesti wvahintaan 90 paivan
ajan, valinnaisesti vahintdan 1 vuoden ajan.

23. Jonkin edella esitetyn patenttivaa-

timuksen mukainen koostumus kaytettavaksi ladkkeena.
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24, Menetelmda Jjonkin patenttivaatimuk-
sista 1-22 mukainen farmaseuttisen koostumuksen tuot-
tamiseksi, Jjolloin mainittu menetelmd kasittaa Jjonkin
patenttivaatimuksista 1—22 mukaisen monihaaraisen ko-
polymeerin liuottamisen farmaseuttisesti hyvaksytta-
vaan vehikkeliin ja sitten farmaseuttisesti wvaikutta-
van aineen lisdamisen koostumukseen.

25. Biologisesti hajoava depot-varasto,
joka on tuotettu ex vivo saattamalla jonkin patentti-
vaatimuksista 1—22 mukainen koostumus kosketukseen ve-

sipitoisen valiaineen, veden tai kehon nesteen kanssa.
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