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(54) ЖИДКАЯ ИНГАЛЯЦИОННАЯ КОМПОЗИЦИЯ, СОДЕРЖАЩАЯ RPL 554

(57) Формула изобретения
1. Жидкая фармацевтическая композиция, подходящая для введения посредством

ингаляции, содержащая разбавитель и суспензию частиц 9,10-диметокси-2-(2,4,6-
триметилфенилимино)-3-(N-карбамоил-2-аминоэтил)-3,4,6,7-тетрагидро-2Н-пиримидо
[6,1-а]изохинолин-4-она (RPL554) или его фармацевтически приемлемой соли.

2. Жидкая фармацевтическая композиция по п. 1, в которой частицы RPL554 имеют
распределение частиц по размеру со значениемDv50 (средний размер частиц по объему)
от около 0.2 до около 5 мкм.

3. Жидкая фармацевтическая композиция по п. 2, в которой частицы RPL554 имеют
распределение частиц по размеру со значением Dv50 от около 0.7 до около 2.5 мкм.

4.Жидкаяфармацевтическая композиция по п. 1, причем концентрация частицRPL554
в жидкой фармацевтической композиции составляет от около 0.01 до около 40 мг/мл.

5.Жидкая фармацевтическая композиция по п. 1, причем композиция имеет значение
рН от около 6 до около 8.

6. Жидкая фармацевтическая композиция по п. 1, которая дополнительно содержит
одно или более поверхностно-активных веществ.

7. Жидкая фармацевтическая композиция по п. 6, в которой одно или более
поверхностно-активных веществ выбираются из одного или более неионных
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поверхностно-активных веществ.
8. Жидкая фармацевтическая композиция по п. 7, в которой одно или более

поверхностно-активных веществ выбираются из сложных алкиловых эфиров
полиоксиэтиленгликоля и сорбитана и сложных алкиловых эфиров сорбитана.

9. Жидкая фармацевтическая композиция по п. 1, которая дополнительно содержит
один или более буферов.

10.Жидкая фармацевтическая композиция по п. 9, в которой один или более буферов
выбираются из цитратного или фосфатного буферов.

11. Жидкая фармацевтическая композиция по п. 1, причем композиция содержит:
(a) частицы RLP554 при концентрации от около 0.01 до около 40 мг/мл;
(b) одно или более поверхностно-активных веществ при концентрации от около 0.01

до около 5 мг/мл; и
(c) буфер при концентрации от около 5 до около 20 мг/мл.
12.Жидкаяфармацевтическая композиция по п. 1, причем композиция дополнительно

содержит регулятор тоничности, где регулятором тоничности необязательно является
хлорид натрия.

13. Жидкая фармацевтическая композиция по п. 1, в которой разбавителем является
вода.

14. Жидкая фармацевтическая композиция по п. 1, причем композиция содержит:
(а) частицы RLP554 при концентрации от 0.01 до 30 мг/мл;
(b) сложный алкиловый эфир полиоксиэтиленгликоля и сорбитана при концентрации

от 0.1 до 2 мг/мл;
(c) сложный алкиловый эфир сорбитана при концентрации от 0.01 до 0.1 мг/мл;
(d) первый фосфатный буферный компонент при концентрации от 5 до 10 мг/мл;
(e) второй фосфатный буферный компонент при концентрации от 5 до 10 мг/мл; и
(f) регулятор тоничности при концентрации от 2 до 8 мг/мл.
15. Жидкая фармацевтическая композиция по п. 1, причем композиция содержит:
(a) частицы RLP554 при концентрации от 0.05 до 25 мг/мл;
(b) полиоксиэтилен (20) сорбитан монолаурат (Полисорбат 20, Tween 20) при

концентрации от 0.1 до 2 мг/мл;
(c) сорбитан монолаурат (Span 20) при концентрации от 0.01 до 0.1 мг/мл;
(d) моногидрат мононатрия фосфата при концентрации от 5 до 10 мг/мл;
(e) двухосновный безводный фосфат натрия при концентрации от 5 до 10 мг/мл; и
(f) хлорид натрия при концентрации от 2 до 8 мг/мл.
16. Жидкая фармацевтическая композиция по п. 1, которая подходит для введения

с помощью распылителя.
17. Распылитель, содержащий композицию по любому из пп. 1-16.
18. Жидкая фармацевтическая композиция по любому из п.п. 1-16 для применения

для лечения человека или животного.
19. Жидкая фармацевтическая композиция по любому из пп. 1-16 для применения

для лечения или профилактики заболевания или состояния, выбранного из астмы,
аллергической астмы, сенной лихорадки, аллергического ринита, бронхита, эмфиземы,
бронхоэктаза, хронического обструктивного заболевания легких (COPD), синдрома
расстройства дыхания у взрослых (ARDS), стероид-устойчивой астмы, тяжелой астмы,
детской астмы, кистозного фиброза, фиброза легких, легочного фиброза,
интерстициальной легочной болезни, кожных заболеваний, атопического дерматита,
псориаза, воспаления глаз, церебральной ишемии, воспалительных заболеваний и
аутоиммунных заболеваний.

20.Жидкаяфармацевтическая композиция для применения по п. 19, где заболеванием
или состоянием является хроническое обструктивное заболевание легких (COPD).
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21. Способ лечения или профилактики заболевания или состояния, как определено
в п. 19 или 20, у субъекта, причем способ включает введение указанному субъекту
эффективного количества жидкой фармацевтической композиции по любому из пп. 1-
16.
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