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Patentkrav

1. Farmasgytisk sammensetning til oral administrasjon, omfattende
a) intragranulaer fase omfattende:
4-amino-5-fluoro-3-[6-(4-metylpiperazin-1-yl)-1H-benzimidazol-2-yl]-1H-kinolin-2-on
monohydratmonolaktat i en mengde pa 40 til 65 vekt-%,
ett eller flere fyllstoffer valgt fra mikrokrystallincellulose eller mikrokrystallincellulose og
mannitol i en mengde pa 30 til 50 vekt-%,
Krospovidon i en mengde pa 2 til 7 vekt-%,
Silikondioksid i en mengde pa 0,5 til 1 vekt-%,
Magnesiumstearat i en mengde pa 0,1 til 1 vekt-%;
b) ekstragranuleer fase omfattende:
silikondioksid i en mengde pa 0,2 til 1 vekt-%,
magnesiumstearat i en mengde pa 1 til 3 vekt-%,
krospovidon i en mengde pa 1 til 5 vekt-%,

hvori mengde etter vekt baseres pa den totale vekten til sammensetningen.

2. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori sammensetningen formuleres som en

kapsel eller en tablett.

3. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori sammensetningen formuleres som en
tablett, og hvori den ekstragranulaere fasen omfatter et fyllstoff som er mikrokrystallincellulose i en

mengde pa 3 til 7 vekt-% av den totale vekten til formuleringen.

4. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1 eller 2, hvori fyllstoffet i den intragranulaere

fasen, er mikrokrystallincellulose og mannitol.

5. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori sammensetningen formuleres som en
tablett og hvori sammensetningen omfatter
a) intragranulaer fase omfattende:
4-amino-5-fluoro-3-[6-(4-metylpiperazin- I-yl)-1H-benzimidazol-2-yl]-1H-kinolin-2-on
monohydratmonolaktat i en mengde pa 45 til 65 vekt-%,
mikrokrystallincellulose i en mengde pa 30 til 50 vekt-%,

krospovidon i en mengde pa 2 til 6 vekt-%,
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silikondioksid i en mengde pa 0,5 til 1 vekt-%,
magnesiumstearat i en mengde pa 0,1 til 0,5 vekt-%;
b) ekstragranulaer fase omfattende:

silikondioksid i en mengde pa 0,2 til 1 vekt-%,
magnesiumstearat i en mengde pa 1 til 3 vekt-%,
krospovidon i en mengde pa 3 til 5 %,

mikrokrystallincellulose i en mengde pa 3 til 5 %,

6. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori sammensetningen formuleres som en
kapsel og hvori sammensetningen omfatter
a) intragranulaer fase omfattende:
4-amino-5-fluoro-3-[6-(4-metylpiperazin-1-yl)-1H-benzimidazol-2-yl]-1H-kinolin-2-on
monolaktatmonohydrat i en mengde pa 30 til 50 vekt-%,
ett eller flere fyllstoffer valgt fra mikrokrystallincellulose, mannitol eller en blanding derav i
en mengde pa 30 til 50 vekt-%,
krospovidon i en mengde pa 4 til 6 vekt-%,
silikondioksid i en mengde pa 0,5 til 1 vekt-%,
magnesiumstearat i en mengde pa 0,1 til 0,5 vekt-%,
b) ekstragranulaer fase omfattende:
silikondioksid i en mengde pa 0,2 til 1 vekt-%,
magnesiumstearat i en mengde pa 1 til 3 vekt-%,
Krospovidon 3 til 5 %,

mikrokrystallincellulose i en mengde pa 3 til 5 %,

7. Den farmasgytiske sammensetningen i fglge hvilket som helst krav 1 til 6, hvori den

mikrokrystallincellulosen er MCC102, MCC 105 og/eller MCC 200.

8. Den farmasgytiske sammensetningen i fglge hvilket som helst krav 1 til 7 hvori 4-amino-5-fluoro-
3-[6-(4-metylpiperazin-1-yl)-1H-benzimidazol-2-yl]-1H-kinolin-2-on er tilstede i formen 4-amino-5-
fluoro-3-[6-(4-metylpiperazin-1-yl)-1H-benzimidazol-2-yl]-1H-kinolin-2-on monohydratmonolaktat i

formen av formen Ha.
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9. Fremgangsmate for a produsere en farmasgytisk sammensetning som definert i et hvilket som

helst foregaende krav, hvori fremgangsmaten er en fremgangsmate med tgrrgranulering.

10. Fremgangsmaten ifglge krav 9, hvori tgrrgranuleringen skaffes med valsekomprimering.

11. Fremgangsmaten ifglge krav 9 eller 10, hvori fremgangsmaten omfatter:
i) preparere en blanding med 4-amino-5-fluoro-3-[6-(4-metylpiperazin-1-yl)-1H-
benzimidazol-2-yl]-1H-kinolin-2-on, ett eller flere fyllstoffer, f.eks. et fyllstoff, ekstra fyllstoff,
disintegrant og glidemiddel
i) sile blandingen i trinn (i)
iii) smgre blandingen i trinn (ii) med et smgremiddel
iv) behandle blandingen i trinn (iii) med valsekomprimering
v) blande valset granulat i trinn (iv) med disintegrant og glidemiddel
vi) smgre med smgremiddel

vii) innkapsle blandingen i trinn (vi).

12. Fremgangsmaten ifglge krav 9 eller 10, hvori fremgangsmaten omfatter:
i) preparere en blanding med 4-amino-5-fluoro-3-[6-(4-metylpiperazin-1-yl)-1H-
benzimidazol-2-yl]-1H-kinolin-2-on, fyllstoff, disintegrant og glidemiddel
i) sile blandingen
iii) tilfgre smgremiddel
iv) behandle blandingen i trinn (iii) med valsekomprimering
v) blande valset granulat fra trinn (iv) med glidemiddel, fyllstoff og disintegrant og blande
vi) smgre med smgremiddel

vii) forme tabletter ved kompresjon
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