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Patentkrav

1. Farmasgytisk sammensetning i form av en tablett med valgfti filmdrasjering som
omfatter av

a) en terapeutisk effektiv mengde av natriumsaltet av forbindelsen trans-(4-{4-[5-(6-
trifluormetyl-pyridin-3-ylamino)-pyridin-2-yl]-fenyl } -sykloheksyl)-eddiksyre med formel
@,

‘N‘\\‘\[( OH

o]

=

(1

b) natriumlaurylsulfat som overflateaktivt middel med smeremiddelegenskaper,

hvori det overflateaktive midlet har en masseprosent pd 0,1 til 5 sammenlignet med
tablettens vekt for eventuell valgfri filmdrasjering og basert pd den frie syren av
forbindelsen med formel (I);

¢) hydroksypropylmetylcellulose eller hydroksypropylcellulose, begge med medium til hey
viskositet og kombinasjoner derav som tert bindemiddel,

hvori det torre bindemidlet har en masseprosent pa 2 til 20 sammenlignet med tablettens
vekt for eventuell valgfrifilmdrasjering og basert pa den frie syren av forbindelsen med
formel (I);

d) et fyllstoff valgt fra mikrokrystallinsk cellulose, vannfritt dikalsiumfosfat, vannfri
laktose og blandinger derav, og en kombinasjon av mikrokrystallinsk cellulose og vannfritt
dikalsiumfosfat, og en kombinasjon av mikrokrystallinsk cellulose og laktose, og

hvori fyllstoffet er til stede 1 en mengde som er 4 til 85 vekt-% av tabletten for eventuelt
valgfritt filmbelegg og basert pa den frie syren av forbindelsen med formel (I), og

e) natriumstivelsesglykollat som desintegreringsmiddel,

hvori desintegreringsmidlet har en masseprosent pa 1 til 10 sammenlignet med tablettens
vekt for eventuell valgfri filmdrasjering og basert pa den frie syren av forbindelsen med

formel (I).
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2. Den farmasgytiske sammensetningen ifolge krav 1, hvori fyllstoffet har en masseprosent
pa 20 til 85, fortrinnsvis 50 til 80, sammenlignet med tablettens vekt for eventuell valgfri

filmdrasjering og basert pa den frie syren av forbindelsen med formel (I).

3. Den farmaseytiske sammensetningen ifelge krav 1 eller 2, som videre omfatter et
smoremiddel, hvori smeremidlet er valgt fra natriumstearylfumarat og magnesiumstearat,
0g

hvori smeremidlet har en masseprosent pa 0,1 til 10, fortrinnsvis fra 0,5 til 5,
sammenlignet med tablettens vekt for eventuell valgfri filmdrasjering og basert pa den frie

syren av forbindelsen med formel (I).

4. Den farmasgytiske sammensetningen ifelge krav 3 hvori smeremidlet er

natriumstearylfumarat.

5. Den farmaseytiske sammensetningen ifelge et hvilket som helst av de foregdende
kravene som videre omfatter et glidemiddel, hvori glidemidlet er valgt fra kolloidalt
silisiumdioksid, magnesiumtrisilikat, pulverisert cellulose, stivelse, talkum og
kombinasjoner derav, og

hvori glidemidlet har en masseprosent som varierer fra ca. 0,05 til ca. 5, fortrinnsvis fra ca.
0,1 til ca. 1, mer foretrukket fra ca. 0,25 til ca. 1 sammenlignet med tablettens vekt for

eventuell valgfri filmdrasjering og basert pa den frie syren av forbindelsen med formel ().

6. Den farmaseytiske sammensetningen ifelge et hvilket som helst av de foregédende
kravene,

hvori bade hydroksypropylmetylcellulosen eller hydroksypropylcellulosen som tort
bindemiddel har viskositetsgrader 3 eller 6 cps, mest foretrukket lavsubstituert

hydroksypropylcellulose (L-HPC LH-21), og kombinasjoner derav.

7. Den farmasgytiske sammensetningen ifelge et hvilket som helst av de foregaende
kravene,

hvori det torre bindemidlet har en masseprosent pa 5 til 15 sammenlignet med tablettens
vekt for eventuell valgfri filmdrasjering og basert pa den frie syren av forbindelsen med

formel (I).



10

15

20

25

30

NO/EP2627319

8. Den farmasgytiske sammensetningen ifelge et hvilket som helst av de foregaende
kravene,

hvori fyllstoffet er en kombinasjon av mikrokrystallinsk cellulose og vannfritt
dikalsiumfosfat eller en kombinasjon av mikrokrystallinsk cellulose og laktose hvori

forholdet mellom fyllstoffkomponentene er mellom 1:5 og 1:1, fortrinnsvis 1:2.

9. Den farmasgytiske sammensetningen ifelge et hvilket som helst av de foregdende
kravene,

hvori desintegreringsmidlet har en masseprosent pa 2, 6 eller 9 sammenlignet med
tablettens vekt for eventuell valgfritt filmdrasjering og basert pa den frie syren av

forbindelsen med formel (I).

10. Den farmaseytiske sammensetningen ifolge et hvilket som helst av de foregdende
kravene,

hvori forbindelsen med formel (I) har en masseprosent som varierer fra ca. 0,1 til ca. 50,
fortrinnsvis fra ca. 0,5 til ca. 30, mer foretrukket fra ca. 1-30 sammenlignet med tablettens
vekt for eventuell valgfri filmdrasjering og basert pa den frie syren av forbindelsen med

formel (I).

11. Den farmaseytiske sammensetningen ifelge et hvilket som helst av de foregdende
kravene,

hvori

det overflateaktive midlet er natriumlaurylsulfat,

det torre bindemidlet er lavsubstituert hydroksypropylcellulose (L-HPC LH-21),
fyllstoffet er en blanding av mikrokrystallinsk cellulose og laktose hvori forholdet mellom
mikrokrystallinsk cellulose og laktose er mellom 1:5 og 1:1, fortrinnsvis 1:2, og

desintegreringsmidlet er natriumstivelsesglykolat.

12. Den farmaseytiske sammensetningen ifelge krav 11, som videre omfatter smoremidlet

natriumstearylfumarat.
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13. Den farmaseytiske sammensetningen ifelge et hvilket som helst av kravene 1 til 12 1
form av en filmdrasjert tablett der filmdrasjeringsmaterialet er et
polymerfilmdrasjeringsmateriale som omfatter hydroksypropylmetylcellulose eller

polyvinylalkohol, polyetylenglykol, lecitin, talkum og fargestoff.

14. Farmaseytisk sammensetning ifelge et hvilket som helst av de foregéende kravene 1 til
13 for anvendelse i behandling eller forebygging av en tilstand eller forstyrrelse forbundet

med DGAT1-aktivitet.

15. Fremgangsmaéte for fremstilling av en farmaseytisk sammensetning ifelge et hvilket
som helst av de foregdende kravene 1 til 12 som omfatter trinnene:

a) & blande natriumsaltet av forbindelsen trans-(4-{4-[5-(6-trifluormetyl-pyridin-3-
ylamino)-pyridin-2-yl]-fenyl}-sykloheksyl)-eddiksyre i formel (I) med minst én
farmaseytisk akseptabelt hjelpestoff for & danne en blanding og

b) rullekomprimere, deretter male blandingen

c¢) smore den resulterende blandingen og

d) komprimere den resulterende blandingen i en fast oral doseringsform.
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