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Krav

1. Metformin eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav for anvendelse i en
fremgangsmate for behandling av en glukose-relatert lidelse, hvilken
fremgangsmate omfatter administrasjon til et individ som trenger det, av en

5 farmasgytisk sammensetning omfattende

(a) metformin eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav;

(b) en forbindelse med formel (I)

“\\\OH

HO

v YOH

OH (I)

10 hvor ring A er
R1a

R2a
R3a

hvor R'? er et halogenatom, en lavere alkylgruppe eller en lavere alkoksygruppe, og
R%® og R* er hydrogenatomer;

og Ring B er

s R
I

. R5
hvor R* er en fenylgruppe eventuelt substituert med en substituent valgt fra
gruppen bestdende av et halogenatom, en cyanogruppe, en lavere alkylgruppe, en
halogen-lavere alkylgruppe, en lavere alkoksygruppe, en halogen-lavere
alkoksygruppe, en mono- eller di-lavere alkylaminogruppe, en karbamoylgruppe og

20 en mono- eller di-lavere alkylkarbamoylgruppe; eller en heterocyklylgruppe

eventuelt substituert med et halogenatom, en cyanogruppe, en lavere alkylgruppe,

en lavere alkoksygruppe, en karbamoylgruppe eller en mono- eller di-lavere

alkylkarbamoylgruppe og R er et hydrogenatom; og
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Y er —-CH5-;
eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav;

(c) mellom 5 og 50 vekt % fortynningsmiddel valgt fra listen omfattende
laktose, mikrokrystallinsk cellulose, dikalsiumfosfat og stivelse;
5 (d) mellom 1 og 10 vekt % bindemiddel; og
(e) mellom 1 og 10 vekt % desintegreringsmiddel valgt fra listen
omfattende natriumstivelseglykolat, natriumkroskarmellose og
krysspovidon;
hvor metforminet eller det farmasgytisk akseptable saltet derav er i
10 en mengde i omradet fra 500 mg til 2000 mg; og forbindelsen med

formel (I) er i en mengde pa fra 10 mg til 300 mg.

2. Forbindelse med formel (I) for anvendelse i en fremgangsmate for
behandling av en glukose-relatert lidelse, hvilken fremgangsmate omfatter
15 administrasjon til et individ som trenger det, av en farmasgytisk sammensetning

omfattende

(@) metformin eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav;
(b) en forbindelse med formel (I)

20

O \\\OH

HO

~" VOH

OH (I)

hvor ring A er
R1a

R2a
R3a

hvor R er et halogenatom, en lavere alkylgruppe eller en lavere alkoksygruppe, og

25  R? og R* er hydrogenatomer;

og Ring B er
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s R
L

RSa

hvor R* er en fenylgruppe eventuelt substituert med en substituent valgt fra
gruppen bestdende av et halogenatom, en cyanogruppe, en lavere alkylgruppe, en
halogen-lavere alkylgruppe, en lavere alkoksygruppe, en halogen-lavere
alkoksygruppe, en mono- eller di-lavere alkylaminogruppe, en karbamoylgruppe og
en mono- eller di-lavere alkylkarbamoylgruppe; eller en heterocyklylgruppe
eventuelt substituert med et halogenatom, en cyanogruppe, en lavere alkylgruppe,
en lavere alkoksygruppe, en karbamoylgruppe eller en mono- eller di-lavere
alkylkarbamoylgruppe og R* er et hydrogenatom; og

Y er —CH5-;

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav;

(c) mellom 5 og 50 vekt % fortynningsmiddel valgt fra listen omfattende
laktose, mikrokrystallinsk cellulose, dikalsiumfosfat og stivelse;

(d) mellom 1 og 10 vekt % bindemiddel; og

(e) mellom 1 og 10 vekt % desintegreringsmiddel valgt fra listen
omfattende natriumstivelseglykolat, natriumkroskarmellose og
krysspovidon;
hvor metforminet eller det farmasgytisk akseptable saltet derav er i
en mengde i omradet fra 500 mg til 2000 mg; og forbindelsen med

formel (I) er i en mengde pa fra 10 mg til 300 mg.
3. Metformin for anvendelse ifglge krav 1 eller en forbindelse med formel (I) for

anvendelse ifglge krav 2, hvor forbindelsen med formel (I) er en forbindelse med
formel (I-X)

HO

(I-X)

eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav.
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4, Metformin eller en forbindelse med formel (I-X) for anvendelse ifglge krav 3,

hvor forbindelsen med formel (I-X) er et krystallinsk hemihydrat.

5. Metformin hydroklorid for anvendelse i en fremgangsmate for behandling av
en glukose-relatert lidelse, hvilken fremgangsmate omfatter administrasjon til et

individ som trenger det, av en farmasgytisk sammensetning omfattende

(a) metformin hydroklorid i en dose pa fra 250 mg til 2000 mg;

(b) en forbindelse med formel (I-X)

(I-X)

eller farmasgytisk akseptabelt salt derav i et doseringsomrade p3 fra
25 mg til 300 mg

(c) mellom 5 og 50 vekt % fortynningsmiddel valgt fra listen omfattende
laktose, mikrokrystallinsk cellulose, dikalsiumfosfat og stivelse;

(d) mellom 1 og 10 vekt % bindemiddel; og

(e) mellom 1 og 10 vekt % desintegreringsmiddel valgt fra listen
omfattende natriumstivelseglykolat, natriumkroskarmellose og

krysspovidon.

6. Forbindelse med formel (I-X) for anvendelse i en fremgangsmate for
behandling av en glukose-relatert lidelse, hvilken fremgangsmate omfatter
administrasjon til et individ som trenger det, av en farmasgytisk sammensetning

omfattende

(a) metformin hydroklorid i en dose pd fra 250 mg til 2000 mg;

(b) en forbindelse med formel (I-X)
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(I-X)

eller farmasgytisk akseptabelt salt derav i et doseringsomrade pa fra
25 mg til 300 mg

(c) mellom 5 og 50 vekt % fortynningsmiddel valgt fra listen omfattende
laktose, mikrokrystallinsk cellulose, dikalsiumfosfat og stivelse;

(d) mellom 1 og 10 vekt % bindemiddel; og

(e) mellom 1 og 10 vekt % desintegreringsmiddel valgt fra listen
omfattende natriumstivelseglykolat, natriumkroskarmellose og

krysspovidon.

7. Metformin for anvendelse ifglge krav 1, metformin hydroklorid for
anvendelse ifglge krav 5, en forbindelse med formel (I) for anvendelse ifglge krav 2
eller en forbindelse med formel (I-X) for anvendelse ifglge krav 6, hvor glukose-
relatert lidelse er valgt fra gruppen bestdende av diabetes mellitus, diabetisk
retinopati, diabetisk nevropati, diabetisk nefropati, forsinket sdrheling,
insulinresistens, hyperglykemi, hyperinsulinemi, forhgyede blodnivaer av fettsyrer,
forhgyede blodnivder av glukose, hyperlipidemi, fedme, hypertriglyseridemi,

syndrom X, diabetiske komplikasjoner, aterosklerose og hypertensjon.

8. Metformin for anvendelse ifglge krav 1, metformin hydroklorid for
anvendelse ifglge krav 5, en forbindelse med formel (I) for anvendelse ifglge krav 2
eller en forbindelse med formel (I-X) for anvendelse ifglge krav 6, hvor glukose-

relatert lidelse er type 2 diabetes mellitus.
9. Farmasgytisk sammensetning omfattende

(@) metformin eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav hvor
metforminet eller farmasgytisk akseptable saltet derav administreres
i en dose p& fra 100 mg til 2000 mg;

(b) en forbindelse med formel (I-X)
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(I-X)

eller farmasgytisk akseptabelt salt derav pa fra 25 mg til 300 mg

(c) mellom 5 og 50 vekt % fortynningsmiddel valgt fra listen omfattende
laktose, mikrokrystallinsk cellulose, dikalsiumfosfat og stivelse;

(d) mellom 1 og 10 vekt % bindemiddel; og

(e) mellom 1 og 10 vekt % desintegreringsmiddel valgt fra listen
omfattende natriumstivelseglykolat, natriumkroskarmellose og

dikalsiumfosfat.

Produkt omfattende

(@) metformin eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav hvor
metforminet eller farmasgytisk akseptable saltet derav administreres
i en dose p& fra 100 mg til 2000 mg;

(b) en forbindelse med formel (I-X)

(I-X)

eller farmasgytisk akseptabelt salt derav pa fra 25 mg til 300 mg
(c) mellom 5 og 50 vekt % fortynningsmiddel valgt fra listen omfattende
laktose, mikrokrystallinsk cellulose, dikalsiumfosfat og stivelse;

(d) mellom 1 og 10 vekt % bindemiddel; og
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(e) mellom 1 og 10 vekt % desintegreringsmiddel valgt fra listen
omfattende natriumstivelseglykolat, natriumkroskarmellose og
krysspovidon som et kombinert preparat for anvendelse i en

fremgangsmate for behandling av en glukose-relatert lidelse.

Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 9, hvor metformin er metformin

hydroklorid og er til stede i en mengde pa 250 mg, 500 mg, 750 mg, 850 mg eller
1000 mg; og hvor forbindelsen med formel (I-X) eller farmasgytisk akseptabelt salt
derav er til stede i en mengde pa 50 mg, 100 mg, 150 mg eller 300 mg.

12.

13.

Farmasgytisk sammensetning omfattende

(@) metformin eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav i en mengde i
omradet fra 100 mg til 2000 mg;

(b) en forbindelse med formel (I-X)

(I-X)
eller farmasgytisk akseptabelt salt derav i en mengde i omradet fra
25 mg til 300 mg

(c) et sulfonylurea eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav;

(d) mellom 5 og 50 vekt % fortynningsmiddel;

(e) mellom 1 og 10 vekt % bindemiddel; og

(f) mellom 1 og 10 vekt % desintegreringsmiddel.
Farmasgytisk produkt omfattende
(a) metformin eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav i en mengde i

omradet fra 100 mg til 2000 mg;

(b) en forbindelse med formel (I-X)
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(I-X)

eller farmasgytisk akseptabelt salt derav i en mengde i omradet fra
25 mg til 300 mg

(c) et sulfonylurea eller et farmasgytisk akseptabelt salt derav;

(d) mellom 5 og 50 vekt % fortynningsmiddel;

(e) mellom 1 og 10 vekt % bindemiddel; og

(f) mellom 1 og 10 vekt % desintegreringsmiddel som et kombinert
preparat for anvendelse i en fremgangsmate for behandling av en

glukose-relatert lidelse.

14. Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 12, eller et produkt for anvendelse
ifslge krav 13, hvor sulfonylurea er valgt fra gruppen bestdende av klorpropamid,

tolazamid, tolbutamid, glyburid, glipizid og glimepirid.

15. Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 12, eller et produkt for anvendelse
ifglge krav 13, hvor metforminet eller farmasgytisk akseptable saltet derav er

metformin hydroklorid; og hvor sulfonylurea er glyburid.
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