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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

Farmaceutski pripravak, naznacen time, da obuhvada:
3-(6-(1-(2,2-difluorobenzo[d][1,3]dioksol-5-il)ciklopropankarboksamido)-3-metilpiridin-2-il)benzojevu
kiselinu (Spoj 1) Oblik I; i
¢vrstu disperziju koja sadrzi uglavnom amorfni (N-(5-hidroksi-2,4-ditert-butil-fenil)-4-okso-1H-kinolin-3-
karboksamid (Spoj 2) 1 polimer, pri ¢emu uglavnom amorfni Spoj 2 ima manje od 15% kristalnosti;
gdje je Spoj 1 Oblik I naznacen s najmanje jednim maksimumom koji ima 26-vrijednost u rasponu odabranom
od 15,2 do 15,6, 16,1 do 16,5,1 14,3 do 14,7 stupnjeva u uzorku rendgenske difrakcije na prahu, koji je dobiven
uporabom Cu K alfa zragenja, 1/ili
pri ¢emu je Spoj 1 Oblik I naznacen time, da je to kristalni oblik koji ima monoklinicki kristalni sustav, P2i/n
prostornu grupu, 1 sljedeée dimenzije jedini¢ne stanice:

A =49626 (7) A V =2014,0 A3
B=12299 (2) A B =93,938 (9)°
C=33,0754)A 7 =4

gdje je Spoj 1 Oblik I prisutan u koli¢ini od najmanje 20 masenih % prema masi pripravka;

dok je uglavnom amorfni Spoj 2 prisutan u koli¢ini od najmanje 20 masenih % prema masi pripravka; i

pri ¢emu je farmaceutski pripravak u obliku granule ili tablete.
Farmaceutski pripravak prema patentnom zahtjevu 1, naznacen time, da je Spoj 1 Oblik I prisutan u koli¢ini od
najmanje 30 masenih % prema masi pripravka, i time, da je uglavnom amorfni Spoj 2 prisutan u koli¢ini od najmanje
30 masenih % prema masi pripravka.
Farmaceutski pripravak prema patentnom zahtjevu 1, naznacen time, da nadalje obuhvaca punilo, dezintegrator,
surfaktant, i vezivno sredstvo, pri ¢emu pripravak sadrzi 30-50 masenih % Spoja 1 Oblika I prema masi pripravka i
20-35 masenih % uglavnom amorfnog Spoja 2 prema masi pripravka.
Farmaceutski pripravak prema patentnom zahtjevu 1, naznacen time, da farmaceutski pripravak je tableta i ima
sljedec¢u formulaciju:

Komponenta maseni %

Spoj 1 Oblik I 20-40
Cvrsta disperzija koja sadri uglavnom amorfni Spoj 2 30-40
Mikrokristalna celuloza 20-30
Kroskarmeloza natrij 1-10
Polivinilpirolidon 1-5
Natrijev lauril sulfat 0,1-1
Magnezijev stearat 0,5-1,5

opcionalno pritom tableta je obloZena filmom.
Farmaceutski pripravak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 4, naznacen time, da uglavnom amorfni Spoj
2 ima manje od 10% kristalnosti, opcionalno gdje uglavnom amorfni Spoj 2 ima manje od 5% kristalnosti.
Farmaceutski pripravak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 5, naznacen time, da je za uporabu u postupku
za lijeenje, smanjivanje ozbiljnosti, ili simptomatsko lijecenje cisti¢ne fibroze kod pacijenta,
pri ¢emu postupak obuhvaca davanje pacijentu 400 mg Spoja 1 Oblika I i 500 mg uglavnom amorfnog Spoja 2,
gdje se koli¢ina za doziranje postize putem davanja dvije tablete svakih 12 sati, 1
gdje svaka tableta sadrzi 100 mg Spoja 1 Oblika I'i 125 mg uglavnom amorfnog Spoja 2.
Farmaceutski pripravak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 5, naznacen time, da je za uporabu u postupku
za lijeenje, smanjivanje ozbiljnosti, ili simptomatsko lijecenje cisti¢ne fibroze kod pacijenta,
pri ¢emu postupak obuhvaca davanje pacijentu 800 mg Spoja 1 Oblika I i 500 mg uglavnom amorfnog Spoja 2,
gdje se kolicina za doziranje postize putem davanja dvije tablete svakih 12 sati, 1
gdje svaka tableta sadrzi 200 mg Spoja 1 Oblika I'i 125 mg uglavnom amorfnog Spoja 2.
Farmaceutski pripravak za uporabu prema patentnom zahtjevu 6 ili zahtjevu 7, naznacen time, da je pacijent
homozigot za CFTR mutaciju AF508.
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