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En legemiddelformulering med forsinket frigjøring 

Krav 

1. En legemiddelformulering med forsinket frigjøring til oral administrasjon for tilførsel

av et legemiddel til tykktarmen på en pasient, der nevnte formulering består av en 

kjerne og en drasjering over kjernen, kjernen består av et legemiddel, og drasjeringen 5 

består av et ytre belegg og et indre belegg, der ytre belegg består av en blanding av et 

første polymermateriale som er mottakelig for angrep fra bakteriene i tykktarmen og et 

andre polymermateriale som har en pH-terskel på pH 6,5 eller mer, og der indre belegg 

består av et tredje polymermateriale som er løselig i tarmvæske, der nevnte tredje 

polymer er et polykarboksylsyrepolymer som er minst delvis nøytralisert, der minst 10 10 

% av karboksylsyregruppene til polykarboksylsyrepolymeret er i form av 

karboksylatanioner. 

2. En legemiddelformulering med forsinket frigjøring som beskrevet i krav 1, der minst

90 % av karboksylsyregruppene til polykarboksylsyrepolymeret er i form av 15 

karboksylatanioner. 

3. En legemiddelformulering med forsinket frigjøring som beskrevet i krav 1 eller krav

2, der det tredje polymermaterialet er fullstendig nøytralisert. 

20 

4. En legemiddelformulering med forsinket frigjøring som beskrevet i krav 1 til 3, der

det andre og tredje polymermaterialet er basert på samme polykarboksylsyrepolymer, 

og det tredje polymermaterialet har høyere grad av nøytralisering enn det andre 

polymermaterialet. 

25 

5. En legemiddelformulering med forsinket frigjøring som beskrevet i ethvert av de

forutgående kravene, der det tredje polymermaterialet er valgt fra polymetakrylater, 

celluloseacetatftalat (CAP), polyvinylacetatftalat (PVAP), 

hydroksypropylmetylcelluloseftalat (HPMCP), 

hydroksypropylmetylcelluloseacetatsuksinat (HPMC-AS), celluloseacetattrimellitat 30 

(CAT), xantangummi, alginater og skjellakk. 
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6. En legemiddelformulering med forsinket frigjøring som beskrevet i ethvert av de

forutgående kravene, der det tredje polymermaterialet er et minst delvis nøytralisert 

kopolymer av (met)akrylsyre og et (met)akrylsyre C1–4-alkylester. 

5 

7. En legemiddelformulering med forsinket frigjøring som beskrevet i ethvert av de

forutgående kravene, der det tredje polymermaterialet er et fullstendig nøytralisert 

kopolymer av (met)akrylsyre og (met)akrylsyremetylester. 

8. En legemiddelformulering med forsinket frigjøring som beskrevet i ethvert av de10 

forutgående kravene, der det indre belegget består av et buffermiddel valgt fra et 

uorganisk salt eller en farmakologisk akseptabel karboksylsyre som har fra 1 til 16 

karbonatomer. 

9. En legemiddelformulering med forsinket frigjøring som beskrevet i ethvert av de15 

forutgående kravene, der det indre belegget består av en farmakologisk akseptabel base 

valgt fra en uorganisk base eller et fysiologisk tolerert amin. 

10. En legemiddelformulering med forsinket frigjøring som beskrevet i ethvert av de

forutgående kravene, der det tredje polymermaterialet er løselig i vann uavhengig av 20 

pH. 

11. En metode for å fremstille en legemiddelformulering med forsinket frigjøring til oral

administrasjon for å tilføre et legemiddel til tykktarmen som hevdet i krav 1, der nevnte 

metode består i å: 25 

forme en kjerne som består av et legemiddel; 

drasjere kjernen ved bruk av et tredje polymermateriale som er løselig i 

tarmvæsken, i et løsemiddelsystem for å danne en indre belagt kjerne; og 

belegge den indre belagte kjernen med et ytre beleggpreparat som består av et 30 

første polymermateriale som er mottakelig for angrep av bakteriene i tykktarmen 
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og et andre polymermateriale som har en pH-terskel på pH 6,5 eller høyere i et 

løsemiddelsystem for å danne en ytre belagt kjerne; 

der nevnte tredje polymermateriale er et polykarboksylsyrepolymer som minst er 

delvis nøytralisert, der minst 10 % av karboksylsyregruppene til 

polykarboksylsyrepolymeret er i form av karboksylatanioner. 5 

12. En metode etter krav 11, der nevnte løsemiddelsystem for tillaging av indre belegg

er vandig. 

13. En metode etter krav 11 eller krav 12, der nevnte metode består i å dispergere et10 

polykarboksylsyrepolymer i et løsemiddel, alternativt med et buffermiddel, og føye til 

basen for minst delvis å nøytralisere polykarboksylsyrepolymeret for å danne det indre 

beleggpreparatet. 

14. En metode etter krav 13, der mengden base som tilsettes, minst er tilstrekkelig til å15 

nøytralisere minst 90 % av karboksylsyregruppene i polykarboksylsyrepolymeret. 

15. En metode etter krav 13 eller krav 14, der mengden base som tilsettes, er mer enn

tilstrekkelig til fullt ut å nøytralisere polykarboksylsyrepolymeret. 

20 

16. En metode etter ethvert av kravene 11 til 15, der pH-verdien til indre

beleggingspreparat blir justert til fra pH 7,5 til pH 10. 
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