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PATENTNI ZAHTJEVI

1. Komprimirana tableta za oralnu primjenu koja sadrzi:
(A) intragranularnu komponentu koja sadrZi:
(i) sol alkalnog metala raltegravira, koja je natrijeva ili kalijeva sol koja se koristi u koli¢ini u opsegu od
50 tez.% do 65 teZ.% na bazi slobodnog fenola;
(ii) prvi superdezintegrant, koriiten u koli¢ini u opsegu od 5 tez.% do 10 tez.%;
(iii) vezujuce sredstvo, koristeno u koli¢ini u opsegu od 2 tez.% do 6 te7.%;
(B) ekstragranularnu komponentu koja sadrzi:
(i) drugi superdezintegrant, koristen u koli¢ini u opsegu od 6 tez.% do 12 tez.%;
(ii) punilo, koristeno u koli¢ini u opsegu od 6 tez.% do 25 te7.%; i
(iii) lubrikant, kori$ten u koli¢ini u opsegu od 1 te7.% do 2.5 te7.%;
pri ¢emu je ukupna koli¢ina superdezintegranta u opsegu od 10 tez.% do 18 te7.%; i
pri ¢emu je tezinski postotak svakog sastojka u komprimiranoj tableti zasnovan na ukupnoj teZini
komprimirane tablete,
pod uvjetom da tableta ne sadrZi atazanavir ili njegovu farmaceutski prihvatljivu sol.
2. Komprimirana tableta prema zahtjevu 1, naznacena time $to:
(A)(ii) prvi superdezintegrant je intragranularna kroskarmeloza Na;
(A)(iii) vezujuée sredstvo je HPMC;
(B)(1)  drugi superdezintegrant je ekstragranularna kroskarmeloza Na;
(B)(i1)) punilo je mikrokristalna celuloza ili kombinacija mikrokristalne celuloze i dvobaznog Ca fosfata; i
(B)(iii) lubrikant je Mg stearat.
3.  Komprimirana tableta prema zahtjevu 2, naznacena time $to:
(A)(Q) natrijeva ili kalijeva sok raltegravira se koriste u koli¢ini u opsegu od 55 tez.% do 60 tez.% na bazi
slobodnog fenola;
(A)(i1) intragranularna kroskarmeloza Na se koristi u koli¢ini u opsegu od 5 tez.% do 7 tez.%;
(A)(iii)) HPMC se koristi u koli¢ini u opsegu od 3 tez.% do 5 tez.%;
(B)(i) ekstragranularna kroskarmeloza Na se koristi u koli€ini u opsegu od 8 tez.% do 10 tez.%;
(B)(i1)) punilo je mikrokristalna celuloza koriStena u koli¢ini u opsegu od 16 tez.% do 18 t¢7.%; i
(B)(iii) magnezij stearat s¢ koristi u koli¢ini u opsegu od 1 tez.% do 2 tez.%;
pri ¢emu je ukupna koli¢ina natrij kroskarmeloze u opsegu od 13 tez.% do 17 tez.%.
4.  Komprimirana tableta prema zahtjevu 2, naznacena time $to:
(A)(i) natrijeva ili kalijeva sol raltegravira se koristi u koli¢ini u opsegu od 55 tez.% do 65 tez.% na bazi
slobodnog fenola;
(A)(i1) intragranularna kroskarmeloza Na se koristi u koli¢ini u opsegu od 5 tez.% do 8 t¢z7.%;
(A)(iii)) HPMC se koristi u koli¢ini u opsegu od 3 tez.% do 5 te7.%;
(B)(i) ekstragranularna kroskarmeloza Na se koristi u koli¢ini u opsegu od 8 tez.% do 10 tez.%;
(B)(i1) punilo je kombinacija mikrokristalne celuloze i dvobaznog Ca fosfata i koristi se u koli¢ini u opsegu
od 7 teZ.% do 10 tez.%; i
(B)(ili) magnezij stearat se koristi u koli¢ini u opsegu od 1 tez.% do 2 teZ.%;
pri ¢emu je ukupna koli¢ina natrij kroskarmeloze u opsegu od 13 tez.% do 17 tez.%.
5.  Komprimirana tableta prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 4, naznaCena time $to tableta ne sadrZi poloksamer ili
redukcijski Secer.
6. Komprimirana tableta prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 5, pri ¢emu se sol alkalnog metala raltegravira koristi na
bazi slobodnog fenola u koli¢ini u opsegu od 200 mg do 600 mg po jedini¢noj dozi.
7.  Komprimirana tableta prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 6, naznacena time $to je sol alkalnog metala raltegravira
kalijeva sol raltegravira.
8. Komprimirana tableta prema zahtjevu 2, koja ima sljede¢i sastav:

‘Sastojak Relativna koli¢ina (te2.%) \

raltegravir K sol 70.0 (64.5 na bazi slobodnog fenola)
kroskarmeloza Na (intragranularno) 7.0 {
'HPMC2910 (6 cp) 47

kombinacija mikrokristalne celuloze i dvobaznog Ca fosfata koji je 75%
mikrokristalne celuloze i 25% bezvodnog dvobaznog Ca fosfata u obliku

. . . . = PN . 7.8
praha pripremljenog vlaznom disperzijom i sufenjem raspriivanjem
celuloze i fosfata
kroskarmeloza Na (ekstragranularna) 9.0
Mg stearat 1.5
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Sastojak Relativna koli¢ina (teZ.%)

Ukupno 100

9.

10.

11.

12.

13.

14.

15.

16.

17.

Komprimirana tableta prema zahtjevu 8, koja ima sljede¢i sastav:

§Sast0' ak Relativna koli¢ina ; Jedini¢na koli¢ina
) (teZ.%) doze (mg)
iralte cavir K so 70.0 (645 na bazii4344 (400 mg
grav slobodnog fenola) slobodnog fenola)
?kroskarmeloza Na (intragranularno) 7.0 43.4

'HPMC2910 (6 cp) 4.7 29.0

‘kombinacija mikrokristalne celuloze i dvobaznog Ca
fosfata koji je 75% mikrokristalne celuloze i 25%
‘bezvodnog dvobaznog Ca fosfata u obliku praha {7.8 48.4
pripremljenog  vla¥nom  disperzijom i suSenjem
raspriivanjem celuloze i fosfata

Ekroskarmeloza Na (ekstragranularna) 9.0 55.8
Mg stearat 1.5 93
Ukupno 100 620.3

Komprimirana tableta prema bilo kojem od zahtjeva 8 do 9, pri ¢emu je kalijeva sol raltegravira oblik 1 kristalne
kalijeve soli raltegravira.

Komprimirana tableta prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 10, pri ¢emu je vrijeme raspadanja komprimirane tablete
manje od 15 minuta.

Cvrsta kombinacija fiksne doze za oralnu primjenu koja sadr¥i prvi dio koji sadri efikasnu koli¢inu soli alkalnog
metala raltegravira, pri ¢emu prvi dio sadrZi intragranularnu komponentu i ekstragranularnu komponentu koja se
koristi u komprimiranoj tableti navedenoj u bilo kojem od zahtjeva 1 do 10; i drugi dio koji sadrZi formulaciju koja
sadrzi efikasnu koli¢inu drugog anti-HIV sredstva, pod uvjetom da kombinacija sa fiksnom dozom ne sadrzi
atazanavir ili njegovu farmaceutski prihvatljivu sol.

Kombinacija sa fiksnom dozom prema zahtjevu 12, gdje je anti-HIV sredstvo u drugom dijelu inhibitor vezanja za
HIV, inhibitor CCRS, inhibitor CXCR4, inhibitor fuzije HIV stanica, inhibitor HIV integraze, nukleozidni
inhibitor reverzne transkriptaze HIV, nenukleozidni inhibitor HIV reverzne transkriptaze ili inhibitor HIV
proteaze.

Kombinacija sa fiksnom dozom prema zahtjevu 12 ili patentnom zahtjevu 13, pri ¢emu je kombinacija dvoslojna
komprimirana tableta, u kojoj je prvi dio u jednom sloju, a drugi dio u drugom sloju.

Kombinacija sa fiksnom dozom prema zahtjevu 12 ili patentnom zahtjevu 13, pri ¢emu je kombinacija monolitna
komprimirana tableta, pri ¢emu su prvi i drugi dio u istom sloju.

Komprimirana tableta prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 11 ili kombinacija sa fiksnom dozom prema bilo kojem
od zahtjeva 12 do 15, za uporabu u inhibiciji HIV integraze, lijeCenju ili profilaksi HIV infekcije, ili tretmanu,
profilaksi ili odlaganju pojave SIDA-e.

Komprimirana tableta prema bilo kojem od zahtjeva 1 do 11 ili kombinacija sa fiksnom dozom prema bilo kojem
od zahtjeva 12 do 15, za uporabu u pripremi lijeka za inhibiciju HIV integraze, lijecenje ili profilaksu HIV
infekcije, ili lijeCenje, profilaksu ili odlaganje pojave SIDA-e.
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