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DEPOTPEPTIDIFORMULAATIOITA

Patenttivaatimukset

1. Esiformulaatio, joka kasittda alhaisen viskositeetin seoksena

a) 20-80 paino-% vahintdan yhta diasyyliglyserolia ja/tai tokoferolia

b) 20-80 paino-% vahintaan yhta fosfatidyylikoliinia (PC)

c) 5-20 paino-% vahintddn yhtd bioyhteensopivaa, orgaanista
monoalkoholiliuotinta, joka kasittéda etanolia

d) 1,2-20 painoprosenttia polaarista liuotinta, joka on valittu vedest3,
propyleeniglykolista tai niiden seoksista; ja

e) vahintdan yhtad somatostatiinianalogia;

jolloin ainesosien a:b suhde on 40:60-54:46;

jolloin esiformulaation viskositeetti on 0,1-5 000 mPas 20 °C:ssa;

jolloin esiformulaatio muodostaa tai pystyy muodostamaan vahintdan yhden

nestemaisen kiteisen faasin rakenteen joutuessaan kosketuksiin ylimaaraisen

vesipitoisen nesteen kanssa.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen esiformulaatio, jossa ainesosa a) kasittaa

glyserolidioleaatin (GDO).

3. Patenttivaatimuksen 1 tai 2 mukainen esiformulaatio, jossa ainesosa b) kasittaa

soija-PC:n.

4. Jonkin patenttivaatimuksen 1-3 mukainen esiformulaatio, jossa ainesosa d)

koostuu propyleeniglykolista.

5. Jonkin patenttivaatimuksen 1-4 mukainen esiformulaatio, jossa mainittu
somatostatiinianalogi on valittu somatostatiini 14:std, somatostatiini 28:sta,

oktreotidista, lanreotidista, pasireotidista ja vapreotidista.

6. Patenttivaatimuksen 5 mukainen  esiformulaatio, jossa  mainittu

somatostatiinianalogi on oktreotidi.
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7. Jonkin patenttivaatimuksen 6 mukainen esiformulaatio, joka kasittda lisaksi
antioksidanttia, joka valitaan edullisesti askorbiinihaposta, EDTA:sta tai

sitruunahaposta.

8. Patenttivaatimusten 1-7 mukainen esiformulaatio, jossa ainesosaa a) on 33—

60 paino-%:n pitoisuutena.

9. Jonkin patenttivaatimuksen 1-8 mukainen esiformulaatio, jossa ainesosaa b)

on 33-55 paino-%:n pitoisuutena.

10. Patenttivaatimusten 9 mukainen esiformulaatio, jossa ainesosaa c) on 5-

18 paino-%:n, edullisesti 5—16 paino-%:n tai 8—15 paino-%:n pitoisuutena.

11. Patenttivaatimusten 1-10 mukainen esiformulaatio, jossa ainesosaa d) on 5—
20 paino-%:n, edullisemmin 5-18 paino-%n, edullisimmin 8-15 paino-%:n

pitoisuutena.

12. Patenttivaatimusten 1-11 mukainen esiformulaatio, jossa ainesosaa €) on

vahintdan 1,8 paino-%:n pitoisuutena.

13. Jonkin patenttivaatimuksen 1-12 mukainen esiformulaatio, jossa ainesosien
c.d suhde on 40:60-70:30.

14. Jonkin patenttivaatimuksen 13 mukainen esiformulaatio, jossa suhde a:b on
45:55-52:48, edullisesti 48:52-52:48.

15. Patenttivaatimuksen 1 mukainen esiformulaatio, joka kasittaa
a) 36—44 paino-% vahintdan yhta diasyyliglyserolia ja/tai tokoferolia
b) 36-44 paino-% vahintaan yhta fosfatidyylikoliinia (PC)
c) 3-18 paino-% vahintddn yhtd  bioyhteensopivaa, orgaanista
monoalkoholiliuotinta, joka kasittéda etanolia
d) 5-18 paino-% polaarista liuotinta, joka on valittu vedesta,
propyleeniglykolista tai niiden seoksista; ja

e) 0,5-4 paino-% oktreotidia.
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16. Patenttivaatimuksen 15 mukainen esiformulaatio, joka kasittda 1-3 paino-%

oktreotidia.

17. Jonkin patenttivaatimuksen 1-7, 10, 11 tai 13—-15 mukainen esiformulaatio,

jolloin esiformulaation viskositeetti on 1—1 000 mPas 20 °C:ssa.

18. Patenttivaatimuksen 17 mukainen esiformulaatio, jossa esiformulaation
viskositeetti on 10-750 mPas 20 °C:ssa.

19. Menetelmé@ sellaisen jonkin  patenttivaatimuksen 1-18  mukaisen
esiformulaation muodostamiseksi, joka soveltuu bioaktiivisen peptidiaineen
antamiseen hoidettavalle (edullisesti nisakkaalle), jolloin mainittu menetelma
kasittaa sellaisen alhaisen viskositeetin seoksen muodostamisen, joka koostuu
a) 20-80 paino-%:sta vahintdan yhta diasyyliglyserolia ja/tai tokoferolia
b) 20-80 paino-%:sta vahintdan yhta fosfatidyylikoliinia (PC)
c) 5-20 paino-%:sta vahintddn yhtd bioyhteensopivaa, orgaanista
monoalkoholiliuotinta, joka kasittéda etanolia
d) 1,2-20 paino-%:sta polaarista liuctinta, joka on valittu vedest3,
propyleeniglykolista tai niiden seoksista
e) vahintdan yhtd somatostatiinianalogia ja
f) mahdollisesti vahintdan yhta antioksidanttia;
jolloin ainesosien a:b suhde on 40:60-54:46;
ja vahintadn yhden somatostatiinianalogin liuottamisen tai dispergoinnin
alhaisen viskositeetin seokseen tai ainakin yhteen ainesosista a), b), c), d) ja

mahdollisesti f) ennen alhaisen viskositeetin seoksen muodostamista.

20. Jonkin patenttivaatimuksen 1-18 mukainen esiformulaatio kaytettavaksi in vivo
-depotannoksen muodostamisessa ainakin yhden sellaisen tautitilan hoitamiseksin,
joka on valittu seuraavista: akromegalia, syovat, karsinoomat, melanoomat,
vahintdan yhta somatostatiinireseptoria ilmentavat kasvaimet, sst( 2)-positiiviset
kasvaimet, sst(5)-positiiviset kasvaimet, eturauhassyévat, maha-suolikanavan ja
haiman neuroendokriiniset (GEP NE) kasvaimet, Kkarsinoidikasvaimet,

insulinoomat, gastrinoomat, vasoaktiivisen intestinaalisen peptidin (VIP) kasvaimet
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ja glukagonoomat, kohonnut kasvuhormonipitoisuus (GH), kohonnut insuliinin
kaltaisen kasvutekija I:n (IGF-l) pitoisuus, suonikohjun verenvuoto (erityisesti
ruokatorvessa), kemoterapian aiheuttamat ruoansulatuskanavan ongelmat (kuten
ripuli), lymforrea, diabeettinen retinopatia, kilpirauhaseen liittyva silmésairaus,

likalihavuus, haimatulehdus ja liittyvat sairaudet.
21. Esitaytetty annostelulaite, joka sisaltaa mahdollisesti jonkin
patenttivaatimuksen 1-18 mukaista esiformulaatiota, jolloin mainittu esiformulaatio

tuottaa mainitun vaikuttavan aineen annoksen, joka on 1-10 mg/viikko.

22. Tarvikesarja, joka kasittaa patenttivaatimuksen 21 mukaisen annostelulaitteen.
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