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Patentkrav  

 

1.  En komprimert tablett for oral administrering som omfatter: 

(A) en intragranulær komponent som omfatter: 

(i) alkalimetallsaltet av raltegravir, som er et natrium- eller kalium-5 

salt anvendt i en mengde i et område fra 50 vekt% til 65 vekt% på 

en fri fenolbasis; 

(ii) et første superdesintegreringsmiddel, anvendt i en mengde i et 

område fra 5 vekt% til 10 vekt%; 

(iii) et bindemiddel, anvendt i en mengde i et område fra 2 vekt% 10 

til 6 vekt%; 

(B) en ekstragranulær komponent som omfatter: 

(i) et andre superdesintegreringsmiddel, anvendt i en mengde i et 

område fra 6 vekt% til 12 vekt%; 

(ii) et fyllstoff, anvendt i en mengde i et område fra 6 vekt% til 25 15 

vekt%; og 

(iii) et smøremiddel, anvendt i en mengde i et område fra 1 vekt% 

til 2,5 vekt%; 

hvor den totale mengden av superdesintegreringsmiddel er i et område fra 

10 vekt% til 18 vekt%; og 20 

hvor vektprosenten av hver ingrediens i den komprimerte tabletten er 

basert på den totale vekten av den komprimerte tabletten, 

med det forbehold at tabletten er fri for atazanavir eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav. 

 25 

2.  Den komprimerte tabletten i henhold til krav 1, hvor: 

(A)(ii) det første superdesintegreringsmidlet er intragranulært kros-

karmellose Na; 
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(A)(iii) bindemidlet er HPMC; 

(B)(i) det andre superdesintegreringsmidlet er ekstragranulært kros-

karmellose Na; 

(B)(ii) fyllstoffet er mikrokrystallinsk cellulose eller en kombinasjon av 

mikrokrystallinsk cellulose og dibasisk Ca-fosfat; og 5 

(B)(iii) smøremidlet er Mg-stearat. 

 

3.  Den komprimerte tabletten i henhold til krav 2, hvor: 

(A)(i) natrium- eller kaliumsaltet av raltegravir er anvendt i en mengde i 

et område fra 55 vekt% til 60 vekt% på en fri fenolbasis; 10 

(A)(ii) den intragranulære kroskarmellose Na er anvendt i en mengde i et 

område fra 5 vekt% til 7 vekt%; 

(A)(iii) HPMC-et er anvendt i en mengde i et område fra 3 vekt% til 5 

vekt%; 

(B)(i) den ekstragranulære kroskarmellose Na er anvendt i en mengde i et 15 

område fra 8 vekt% til 10 vekt%; 

(B)(ii) fyllstoffet er mikrokrystallinsk cellulose anvendt i en mengde i et 

område fra 16 vekt% til 18 vekt%; og 

(B)(iii) magnesiumstearatet er anvendt i en mengde i et område fra 1 

vekt% til 2 vekt%; 20 

hvor den totale mengden av kroskarmellose natrium er i et område fra 13 vekt% 

til 17 vekt%. 

 

4.  Den komprimerte tabletten i henhold til krav 2, hvor: 

(A)(i) natrium- eller kaliumsaltet av raltegravir er anvendt i en mengde i 25 

et område fra 55 vekt% til 65 vekt% på en fri fenolbasis; 

(A)(ii) den intragranulære kroskarmellose Na er anvendt i en mengde i et 

område fra 5 vekt% til 8 vekt%; 
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(A)(iii) HPMC-et er anvendt i en mengde i et område fra 3 vekt% til 5 

vekt%; 

(B)(i) den ekstragranulære kroskarmellose Na er anvendt i en mengde i et 

område fra 8 vekt% til 10 vekt%; 

(B)(ii) fyllstoffet er en kombinasjon av mikrokrystallinsk cellulose og 5 

dibasisk Ca-fosfat og er anvendt i en mengde i et område fra 7 vekt% til 

10 vekt%; og 

(B)(iii) magnesiumstearatet er anvendt i en mengde i et område fra 1 

vekt% til 2 vekt%; 

hvor den totale mengden av kroskarmellose-natrium er i et område fra 13 vekt% 10 

til 17 vekt%. 

 

5.  Den komprimerte tabletten i henhold til et hvilket som helst av kravene 1 til 

4, hvor tabletten er fri for poloksamer eller reduserende sukker. 

 15 

6.  Den komprimerte tabletten i henhold til et hvilket som helst av kravene 1 til 

5, hvor alkalimetallsaltet av raltegravir er anvendt på en fri fenolbasis i en mengde 

i et område fra 200 mg til 600 mg per enhetsdose. 

 

7.  Den komprimerte tabletten i henhold til et hvilket som helst av kravene 1 til 20 

6, hvor alkalimetallsaltet av raltegravir er et kaliumsalt av raltegravir. 

 

8.  Den komprimerte tabletten i henhold til krav 2, som har den følgende 

sammensetningen: 

 25 

Ingrediens 

Relativ 

mengde 

(vekt%) 

raltegravir K salt 
70,0 (64,5 på 

fri fenolbasis) 
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Ingrediens 

Relativ 

mengde 

(vekt%) 

kroskarmellose Na (intragranulært) 7,0 

HPMC2910 (6 cp) 4,7 

kombinasjon av mikrokrystallinsk cellulose & dibasisk Ca-

fosfat som er 75% mikrokrystallinsk cellulose og 25% 

vannfri dibasisk Ca-fosfat i formen av et pulver fremstilt 

ved våt dispersjonen og spraytørkingen av cellulosen og 

fosfatet 

7,8 

kroskarmellose Na (ekstragranulært) 9,0 

Mg-stearat 1,5 

Totalt 100 

 

9.  Den komprimerte tabletten i henhold til krav 8, som har den følgende 

sammensetningen: 

 

Ingrediens 

Relativ 

mengde 

(vekt%) 

Enhetsdose 

mengde(mg) 

raltegravir K salt 

70,0 (64,5 

på fri 

fenolbasis) 

434,4 (400 

mg fri fenol) 

kroskarmellose Na (intragranulært) 7,0 43,4 

HPMC2910 (6 cp) 4,7 29,0 

kombinasjon av mikrokrystallinsk cellulose 

& dibasisk Ca-fosfat som er 75 % mikro-

krystallinsk cellulose og 25 % vannfri 

dibasisk Ca-fosfat i formen av et pulver 

7,8 48,4 
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Ingrediens 

Relativ 

mengde 

(vekt%) 

Enhetsdose 

mengde(mg) 

fremstilt ved våt dispersjonen og spray-

tørkingen av cellulosen og fosfatet 

kroskarmellose Na (ekstragranulært) 9,0 55,8 

Mg-stearat 1,5 9,3 

Totalt 100 620,3 

 

10.  Den komprimerte tabletten i henhold til et hvilket som helst av kravene 8 til 

9, hvor kaliumsaltet av raltegravir er Form 1 krystallinsk kaliumsalt av raltegravir. 

 

11.  Den komprimerte tabletten i henhold til et hvilket som helst av kravene 1 til 5 

10, hvor desintegreringstiden av den komprimerte tabletten er mindre enn 15 

minutter. 

 

12.  En fast fast-dose kombinasjon for oral administrering som omfatter en første 

del som inneholder en effektiv mengde av et alkalimetallsalt av raltegravir, hvor 10 

den første delen omfatter den intragranulære komponenten og den ekstra-

granulære komponenten anvendt i den komprimerte tabletten angitt i et hvilket 

som helst av kravene 1 til 10; og en andre del som omfatter en formulering som 

omfatter en effektiv mengde av et annet HIV-middel, forutsatt at den fast-dose 

kombinasjonen er fri for atazanavir eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav. 15 

 

13.  Den fast-dose kombinasjonen i henhold til krav 12, hvor anti-HIV-midlet i 

den andre delen er en HIV-bindingsinhibitor, en CCR5-inhibitor, en CXCR4-

inhibitor, en HIV-cellefusjonsinhibitor, HIV-integrase-inhibitor, en HIV-nukleosid-

revers transkriptase-inhibitor, en HIV-ikke-nukleosid-revers transkriptase-20 

inhibitor, eller en HIV protease-inhibitor. 
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14.  Den fast-dose kombinasjonen i henhold til krav 12 eller krav 13, hvor 

kombinasjonen er en tolags komprimert tablett, hvor den første delen er i ett lag 

og den andre delen er i et andre lag. 

 

15.  Den fast-dose kombinasjonen i henhold til krav 12 eller krav 13, hvor 5 

kombinasjonen er en monolittisk komprimert tablett, hvor den første delen og den 

andre delen er i det samme laget. 

 

16.  Den komprimerte tabletten i henhold til et hvilket som helst av kravene 1 til 

11 eller den fast-dose kombinasjonen i henhold til et hvilket som helst av kravene 10 

12 til 15, for anvendelse i inhiberingen av HIV-integrase, behandlingen eller 

profylaksen av HIV-infeksjon, eller behandlingen, profylaksen eller forsinkelsen i 

oppstarten av AIDS. 

 

17.  Den komprimerte tabletten i henhold til et hvilket som helst av kravene 1 til 15 

11 eller den fast-dose kombinasjonen i henhold til et hvilket som helst av kravene 

12 til 15, for anvendelse ved fremstillingen av et medikament for inhiberingen av 

HIV-integrase, behandlingen eller profylaksen av HIV-infeksjon, eller 

behandlingen, profylaksen eller forsinkelsen i oppstarten av AIDS. 

 20 
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