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PATENTKRAV

1. Farmasøytisk sammensetning som omfatter en første granultype og en andre granultype,

hvori den første granultypen omfatter et salt av N-(8-(2-hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre og ikke

noe GLP-1-peptid, og hvori den andre granultypen omfatter et GLP-1-peptid og ikke et salt av N-(8-(2-

hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre, og hvori sammensetningen er i form av en fast doseringsform

valgt fra gruppen som består av en tablett, en kapsel og en pose.

2. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 1, hvori frigjøringen av saltet av N-(8-(2-

hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre er samtidig med eller raskere enn frigjøringen av GLP-1-peptidet

som bestemt ved oppløsningstesting ved anvendelse av analyse (I), som beskrevet heri, og hvori

frigjøringen eventuelt bestemmes innen 30 minutter etter oppløsningstestingen.

3. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori den oppløste mengden av saltet av N-(8-(2-hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre er på sitt høyeste

innen de første 60 minuttene, så som innenfor 55, 50, 45, 40, 39, 38, 37, 36, 35, 34, 33, 32, 31 eller

30 minutter, bestemt ved oppløsningstesting ved anvendelse av analyse (I), som beskrevet heri, ved

pH 2,5.

4. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 3, hvori den oppløste mengden av saltet

av N-(8-(2-hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyren er på sitt høyeste i løpet av de første 50 minuttene, de

første 40 minuttene eller de første 30 minuttene.

5. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori oppløsningstestingen ved hjelp av analyse (I), som beskrevet heri, utføres ved en hvilken som

helst av pH 1,0-8,0, så som pH 1,0, 2,5 eller 6,8.

6. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori   den   første   granultypen   og   den   andre   granultypen   omfatter   minst   50   vekt-%   av

sammensetningen.

7. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori saltet av N-(8-(2-hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre er SNAC.

8. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori GLP-1-peptidet omfatter en albuminbindende del.

9. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori  GLP-1-peptidet  er  N-epsilon26-[2-(2-{2-[2-(2-{2-[(S)-4-karboksy-4-(17-karboksy-
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heptadekanoylamino)butyrylamino]etoksy}etoksy)acetylamino]etoksy}etoksy)acetyl] [Aib8,Arg34]GLP-

1(7-37)  eller  N-epsilon26-{2-[2-(2-{2-[2-(2-{(S)-4-karboksy-4-[10-(4-

karboksyfenoksy)dekanoylamino]butyrylamino}etoksy)etoksy]acetylamino}etoksy)   etoksy]acetyl},   N-

epsilon37-{2-[2-(2-{2-[2-(2-{(S)-4-karboksy-4-[10-(4-karboksy-fenoksy)dekanoylamino]

butyrylamino}etoksy)etoksy]acetylamino}etoksy)etoksy]acetyl}-[Aib8,Arg34,Lys37]GLP-1(7-37)-OH.

10. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori den første granultypen videre omfatter (i) et smøremiddel, så som magnesiumstearat, og/eller

(ii) et fyllstoff, så som mikrokrystallinsk cellulose.

11. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori den andre granultypen videre omfatter (i) et fyllstoff, så som mikrokrystallinsk cellulose, og/eller

(ii) et bindemiddel, så som povidon.

12. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori den første granulen omfatter minst 75 vekt-% avleveringsmiddel, mindre enn 

10 vekt-% smøremiddel og eventuelt mindre enn 20 % fyllstoff og intet GLP-1-peptid.

13. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori den første granulen omfatter minst 80 vekt-% avleveringsmiddel, mindre enn 

10 vekt-% smøremiddel og eventuelt mindre enn 20 % fyllstoff og intet GLP-1-peptid.

14. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori den første granulen omfatter 75-90 vekt-%, så som 78-88 vekt-%, 80-86 vekt-% eller 82-84 vekt-

% avleveringsmiddel.

15. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori den første granulen omfatter mindre enn 10 vekt-%, så som 1-3 vekt-%, 

1,5-2,5 vekt-% eller 1,9-2,3 vekt-% smøremiddel.

16. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori den første granulen omfatter mindre enn 20 vekt-%, så som 10-20 vekt-%, 

12-18 vekt-% eller 14-17 vekt-% fyllstoff.

17. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori den andre granulen omfatter et GLP-1-peptid, minst 15 vekt-% fyllstoff og mindre enn 40 vekt-%

bindemiddel og ikke noe salt av N-(8-(2-hydroksybenzoyl)amino) kaprylsyre.

18. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori den andre granulen omfatter minst 1 vekt-%, så som 1-70 vekt-%, 2-40 vekt-% eller 4-30 vekt-%

GLP-1-peptid.
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19. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori den andre granulen omfatter minst 20 vekt-%, så som 40-80 vekt-% eller 

50-75 vekt-% fyllstoff.

20. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori den andre granulen omfatter mindre enn 30 vekt-%, så som 5-30 vekt-%, 

10-28 vekt-% eller 15-25 vekt-% bindemiddel.

21. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori sammensetningen omfatter en første og en andre granultype, hvori den første granultypen

omfatter minst 75 vekt-% avleveringsmiddel, mindre enn 10 vekt-% smøremiddel, eventuelt mindre

enn 20 % fyllstoff og ikke noe GLP-1-peptid, og hvori den andre granultypen omfatter et GLP-1-peptid,

minst   15   vekt-%   fyllstoff,   mindre   enn   40   vekt-%   bindemiddel   og   ikke   noe   salt   av   N-(8-(2-

hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre.

22. Fremgangsmåte for fremstilling av en farmasøytisk sammensetning som omfatter et salt av

N-(8-(2-hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre   og   et   GLP-1-peptid,   hvori   fremgangsmåten   omfatter

trinnene:

a) å blande et GLP-1-peptid med et fyllstoff og/eller et bindemiddel;

b) tørrgranulering av blandingen ifølge trinn a;

c) å blande granulene oppnådd i trinn b med en sammensetning som omfatter et salt

av N-(8-(2-hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre; og

d) eventuelt å tilsette ytterligere smøremiddel,

hvori blandingen i trinn a ikke omfatter et salt av N-(8-(2-hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre, og hvori

sammensetningen er i form av en fast doseringsform valgt fra gruppen som består av en tablett, en

kapsel og en pose.

23. Fremgangsmåte for fremstilling av en farmasøytisk sammensetning som omfatter et salt av

N-(8-(2-hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre   og   et   GLP-1-peptid,   hvori   fremgangsmåten   omfatter

trinnene:

a) å blande et salt av N-(8-(2-hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre med et smøremiddel

og/eller et fyllstoff;

b) tørrgranulering av blandingen ifølge trinn a;

c) å blande granulene oppnådd i trinn b med en sammensetning som omfatter et

GLP-1-peptid; og

d) eventuelt å tilsette ytterligere smøremiddel

hvori blandingen i trinn a ikke omfatter et GLP-1-peptid, og hvori sammensetningen er i form av en

fast doseringsform valgt fra gruppen som består av en tablett, en kapsel og en pose.
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24. Fremgangsmåte for fremstilling av en farmasøytisk sammensetning som omfatter et salt av

N-(8-(2-hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre   og   et   GLP-1-peptid,   hvori   fremgangsmåten   omfatter

trinnene:

a) å blande et GLP-1-peptid med et fyllstoff og/eller et bindemiddel;

b) tørrgranulering av blandingen ifølge trinn a;

c) å   blande   et   salt   av   N-(8-(2-hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre,   eventuelt   et

smøremiddel og/eller et fyllstoff;

d) tørrgranulering av blandingen ifølge trinn c;

e) å blande granulene oppnådd i trinn b med granulene oppnådd i trinn d; og

f) eventuelt å tilsette ytterligere smøremiddel,

hvori blandingen i trinn a ikke omfatter et salt av N-(8-(2-hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre, og hvori

blandingen i trinn c ikke omfatter et GLP-1-peptid, og hvori sammensetningen er i form av en fast

doseringsform valgt fra gruppen som består av en tablett, en kapsel og en pose.

25. Fremgangsmåten ifølge et hvilket som helst av kravene 22-24, hvori (i) saltet av 

N-(8-(2-hydroksybenzoyl)amino)kaprylsyre er SNAC, (ii) GLP-1-peptidet omfatter en albuminbindende

del, og/eller (iii) GLP-1-peptidet er semaglutid.

26. Fremgangsmåten ifølge et hvilket som helst av kravene 22-25, hvori (i) smøremidlet er

magnesiumstearat, (ii) bindemidlet er povidon og/eller (iii) fyllstoffet er mikrokrystallinsk cellulose.

27. Fremgangsmåten ifølge et hvilket som helst av kravene 22-26, hvori den tørre granuleringen

er valsekompaktering.

28. Farmasøytisk sammensetning oppnådd av fremgangsmåten som definert i et hvilket som

helst av kravene 22-27.

29. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori sammensetningen er i form av en tablett og hvori vekten av tabletten er i området på 150 mg til

1000 mg, så som i området på 300-600 mg eller 350-450 mg.

30. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori sammensetningen omfatter minst 60 vekt-% avleveringsmiddel, mindre enn 

10 vekt-% bindemiddel, 5-40 vekt-% fyllstoff, og mindre enn 10 vekt-% smøremiddel.

31. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori sammensetningen omfatter minst 60 vekt-%, så som 65-75 vekt-%, 60-80 vekt-% eller 50-90

vekt-% avleveringsmiddel.

32. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori sammensetningen omfatter minst 70 vekt-%, så som 70-80 vekt-% avleveringsmiddel.
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33. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori sammensetningen omfatter minst 0,1-10 vekt-%, så som 0,2-4 vekt-% eller 

0,5-3 vekt-% bindemiddel.

34. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori sammensetningen omfatter 5-40 vekt-%, så som 10-30 vekt-% eller 5-25 vekt-% fyllstoff.

35. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori sammensetningen omfatter 0,1-10 vekt-%, eller 0,5-5 vekt-%, så som 

1,3-5 vekt-% eller 1 vekt-% smøremiddel.

36. Den farmasøytiske sammensetningen ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene,

hvori GLP-1-peptidet er semaglutid.

37. Sammensetning   som   definert   i   et   hvilket   som   helst   av   kravene   1-21   eller   29-36   for

anvendelse   i   medisin,   så   som   for   behandling   av   diabetes   eller   fedme,   hvori   sammensetningen

administreres oralt.

38. Sammensetningen for anvendelse ifølge krav 37, hvori diabetesen er type 2 diabetes.
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