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Patenttivaatimukset

1. Ladkekoostumus, joka kasittaa
3-(6-(1-(2,2-difluoribentso[d][1,3]dioksol-5-yyli)syklopropaanikarboksamido)-3-
metyylipyridin-2-yyli)bentsoehapon (yhdiste 1) muotoa | ja
kiinteda dispersiota, joka kasittda olennaisesti amorfista N-(5-hydroksi-2,4-di-
tert-butyylifenyyli)-4-okso-1H-kinoliini-3-karboksamidia (yhdiste 2) ja
polymeerid, jolloin olennaisesti amorfisen yhdisteen 2 kiteisyys on alle 15 %;
jolloin yhdisteen 1 muoto | on tunnettu vahintaan yhdesta huipusta, jonka 26-
arvo on alueella, joka on valittu arvoista 15,2-15,6, 16,1-16,5 ja 14,3-14,7
astetta, Cu K -alfasateilya kayttamalla saadussa
réntgenjauhediffraktiokuviossa, ja/tai
jolloin yhdisteen 1 muoto | karakterisoidaan kiteiseksi muodoksi, jossa on
monokliininen  kidejérjestelma,  P21/n-avaruusryhmitys ja  seuraavat

yksikkésolun mitat:

A = 4,9626 (7) A V =2014,0 A3
B = 12,299 (2) A B = 93,938 (9)°
C =33,075 (4) A Z=4

jolloin yhdisteen 1 muotoa | on maarana, joka on vahintaan 20 paino-%
koostumuksen painosta;

jolloin olennaisesti amorfista yhdistettd 2 on maarana, joka on vahintdan 20
paino-% koostumuksen painosta; ja

jolloin laékekoostumus on rae tai tabletti.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen laakekoostumus, jossa yhdisteen 1 muotoa | on
maaranda, joka on vahintdan 30 paino-% koostumuksesta, ja jossa olennaisesti

amorfista yhdistetta 2 on maarana, joka on vahintaan 30 paino-% koostumuksesta.

3. Patenttivaatimuksen 1 mukainen laakekoostumus, joka kasittaa liséksi tayteainetta,
hajotusainetta, pinta-aktiivista ainetta ja sideainetta, jolloin koostumus kasittda 30—
50 paino-% yhdisteen 1 muotoa | koostumuksen painosta ja 20-35 paino-%

olennaisesti amorfista yhdistettd 2 koostumuksen painosta.
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4. Patenttivaatimuksen 1 mukainen l|a&kekoostumus, jolloin laadkekoostumus on

tabletti ja sillda on seuraava formulaatio:

gAineosa Paino-%
gYhdisteen 1 muoto | 220—40
Kunteadlsper3|oJokakaS|ttaaoIenna|sest|amorﬂstayhdlstettaZ30—40
Mlkrokltelnenselluloosa .......................................................................................................................................... 20_30
iKroskarmeIIoosmatrlum 51—10
gPonvinnyipyrroIidoni 1—5
Natrlumlauryyllsulfaattl ................................................................................................................................................ 01_1 ...............
Magnesmmstearaattl ................................................................................................................................................... 05_15 .........

Jollom valinnaisesti tabletti kasittaa kalvopaallysteen.

5. Jonkin patenttivaatimuksen 1-4 mukainen ladkekoostumus, jossa olennaisesti
amorfisen yhdisteen 2 kiteisyys on alle 10 %, jolloin valinnaisesti olennaisesti

amorfisen yhdisteen 2 kiteisyys on alle 5 %.

6. Jonkin patenttivaatimuksen 1-5 mukainen laakekoostumus kaytettavaksi
menetelmassad kystisen fibroosin hoitamiseksi, sen vaikeuden lievittamiseksi tai
oireenmukaiseksi hoitamiseksi potilaalla,
jolloin menetelméa kasittdd 400 mg:n yhdisteen 1 muotoa | ja 500 mg:n
olennaisesti amorfista yhdistettd 2 antamisen potilaalle,
jolloin annostusmaara saavutetaan antamalla kaksi tablettia 12 tunnin valein ja
jolloin jokainen tabletti kasittdd 100 mg yhdisteen 1 muotoa | ja 125 mg

olennaisesti amorfista yhdistetta 2.

7. Jonkin patenttivaatimuksen 1-5 mukainen ladkekoostumus kaytettavaksi
menetelmassad kystisen fibroosin hoitamiseksi, sen vaikeuden lievittamiseksi tai
oireenmukaiseksi hoitamiseksi potilaalla,

jolloin menetelméa kasittdd 800 mg:n yhdisteen 1 muotoa | ja 500 mg:n

olennaisesti amorfista yhdistettd 2 antamisen potilaalle,



EP3470063
3
jolloin annostusmaara saavutetaan antamalla kaksi tablettia 12 tunnin valein ja
jolloin jokainen tabletti kasittdd 200 mg yhdisteen 1 muotoa | ja 125 mg

olennaisesti amorfista yhdistetta 2.

8. Patenttivaatimuksen 6 tai 7 mukaisesti kaytettava ladkekoostumus, jolloin potilas

on homotsygoottinen AF508 CFTR -mutaation suhteen.
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