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PATENTNI ZAHTJEVI
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Postupak za pripremu postojan farmaceutske formulacije koja sadrzi od 70 do 95%, pozeljno od 80 do 90%,
mesalazina i/ili njegove soli, naznaen time da navedeni postupak ukljuuje:
(i) pripremu sloja praha koji sadrzi mesalazin i/ili njegovu sol i po izboru takoder najmanje jedan farmakoloski
prihvatljiv ekscipijens;
(ii) dodavanje prasku prema koraku (i ) vodene otopine koja sadrZi od 10 do 20% vezivnog sredstva tako da se
dobije granulat smjese karakteriziran sadrZajem vlage u rasponu od 20 do 40%;
(iii) suSenje granulata dobivenog iz koraka (ii) do postizanja sadrZzaja vlage nizeg ili jednakog 3,0%, poZeljno
nizeg ili jednakog 2,5;
(iv) mijeSanje granulata osuenog prema koraku (iii) s najmanje jednim sredstvom za dezintegraciju;
(v) dodavanje vode u granulat dobiven u koraku (iv) dok se ne postigne sadrzaj vlage u rasponu od 3,0 do 3,5%;
i
(vi) zbijanje granulata, poZeljno nakon dodavanja najmanje jednog sredstva za podmazivanje.
Postupak prema zahtjevu 1, naznaden time $to je navedeni ekscipijens prema koraku (i) sredstvo za razrjedivanje
i/ili sredstvo za dezintegraciju, gdje je navedeno sredstvo za razrjedivanje odabrano izmedu: celuloze, poliola,
derivata $kroba i njihovih smjesa, poZeljnije izmedu: manitola, $kroba, kukuruznog $kroba, mikrokristalne celuloze,
maltodekstrina i njihovih smjesa; i/ili navedeno sredstvo za dezintegraciju je odabrano izmedu: derivata Skroba,
celuloze i derivata polivinilpirolidona, poZeljno natrij karboksimetil Skroba, kroskarmeloze ili krospovidona .
Postupak prema zahtjevu 1 ili 2, naznaden time da je navedeno vezivno sredstvo prema koraku (ii) odabrano
izmedu: polivinilpirolidona, povidona, pozeljno PVP K30, i derivata celuloze, poZeljno: hidroksipropil
metilceluloze, hidroksipropil celuloze, karboksimetilceluloze ili mje3avine toga
Postupak prema bilo kojem od zahtjeva 1-3, naznacen time, da se suSenje prema koraku (iii) provodi u vakuumskoj
ili ventiliranoj statickoj peénici, poZeljno na temperaturi u rasponu od 45 do 70°C, ili u teku¢ini krevetu, poZeljno s
ulaznim zrakom u rasponu od 65 do 85°C, pozeljno od 70 do 80°C.
Postupak u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-4, naznaéen time $to je navedeno sredstvo za podmazivanje
odabrano izmedu: bezvodnog koloidnog silicija, talka, magnezijevog stearata, gliceril behenata, natrijevog stearil
fumarata i njihovih smjesa.
Postupak u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-5, naznaéen time, da uklju¢uje korak kalibracije granulata,
pozeljno s metalnom mrezom veli¢ine u rasponu od 0,85 do 1,5 mm.
Postupak u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-6, naznac¢en time da sadrzi postupak mijeSanja granulata,
poZeljno Kkalibriranog prema zahtjevu 6, s najmanje jednim mazivom i/ili sredstvom za klizanje.
Postupak u skladu s bilo kojim od patentnih zahtjeva 1-7, naznacen time, da obuhvaca daljnji korak komprimiranja
granulata kako bi se dobile tablete.
Postupak prema bilo kojem od zahtjeva 1-8, naznaden time, da tablete sadrze najmanje jednu previaku za
gastrorezistenciju i/ili za kontrolirano otpustanje lijeka.
Postupak prema bilo kojem od zahtjeva 1-9, naznaen time, da mesalazin ima najmanje jednu od sljedecih
karakteristika:
- prividna gustoc¢a u rasponu od 0,15 do 0,35 g/ml, pozeljno od 0,20 do 0,30 g/ml, gdje prividna gustoca znaci
gustocu praska u izlivenom obliku; i/ili
- gustoca pakiranja > 0,4 g/ml, pri ¢emu gustoca pakiranja oznacava gusto¢u praha koji je podvrgnut
pakiranju odredenim ispitivanjem; i/ili
- Raspodjela velic¢ine cestica (PSD) za 100 % cestica < 90 mm, gdje PSD znaci statistiCku raspodjelu veli¢ine
Cestica praha/granulata; i/ili
- D90, tj . veli¢ina ispod koje se nalazi 90% populacije, koja se nalazi izmedu 30 i 45 mm, po moguénosti
izmedu 35 1 40 mm; i/ili
- D50, tj. veli¢ina ispod koje se nalazi 50% populacije, izmedu 5 i 20 mm, po moguc¢nosti izmedu 101 15 mm.
Granulat koji se moZe dobiti postupkom prema bilo kojem od zahtjeva 1-7 i 10, naznaden time $to je koli¢ina
mesalazina i/ili njegove soli i/ili derivata u rasponu od 70 do 95%, pozeljno 80 do 90%, i/ili prosje¢nu gustoéu u
rasponu od 0,60 do 0,85 g/ml, pozeljno prividnu gustocu u rasponu od 0,60 do 0,75 i/ili gustocu pakiranja u rasponu
od 0,70 do 0,85 g/ml i/ili prosjecnu veli¢inu manju od 1,5 mm za 100 %.
Tableta koja se moZe dobiti postupkom prema bilo kojem od zahtjeva 9 i 11, naznaéen time $to je koli¢ina
mesalazina i/ili njegove soli i/ili derivata u rasponu od 70 do 95%, poZeljno od 80 do 90%, posebno od 1000 a 1600
mg, i prema najmanje jednom od sljedecih fizickih parametara: lomljivost poZeljno u rasponu od 0,000% do 1,000%,
pozeljnije u rasponu od 0,000% do 0,250%; i/ili tvrdo¢e pozeljno vece od 6 Kp , poZeljnije od 10 Kp do 30 Kp; i/ili
dezintegraciju poZeljno za manje od 15 minuta.
Granulat prema zahtjevu 11, i/ili tablete prema zahtjevu 12, naznacen time, da se Koristi lijek.
Granulat i/ili tableta prema zahtjevu 13, naznaden time da se koristi u lije¢enju bolesti temeljenih na upalama,
pozeljno kroni¢nog tipa, pozeljno kroni¢nih upalnih bolesti probavnog trakta, najpozeljnije odabranih izmedu:
ulceroznog kolitisa i Crohnove holesti.
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