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Patentkrav

1. Fast doseringsform av rosuvastatin og ezetimib kombinert i en tolags tablettformulering 

omfattende et fast lag av rosuvastatin formulert med mikrokrystallinsk cellulose, et separat fast 

lag av ezetimib formulert uten mikrokrystallinsk cellulose ved å løse opp ezetimib og montere 5

det på laktose og farmasøytisk akseptable tilsetningsstoffer egnet for fremstilling av faste 

doseringsformer av en kombinasjon av rosuvastatin og ezetimib.

2. Den faste doseringsformen ifølge krav 1, hvori rosuvastatindoseringen varierer fra 

2,5 mg til 40 mg, og ezetimib varierer fra 5 mg til 20 mg.10

3. Den faste doseringsformen ifølge krav 1, som omfatter et rosuvastatinlag som består av 

rosuvastatin, stivelse 1–15 vekt-%, dikalsiumfosfat 0,5–10 vekt-%, cellulose 20–90 vekt-%, 

krysspovidon 2–30 vekt-% og et smøremiddel, så som natriumstearylfumarat, 0,1–2 vekt-% og 

eventuelt et antioksidasjonsmiddel, så som butylert hydroksyanisol, 0,05–2 vekt-% eller et 15

dispersjonsmiddel, så som Aerosil, 1–10 vekt-%.

4. Den faste doseringsformen ifølge krav 3, som omfatter et ezetimiblag som består av 

ezetimib, et overflateaktivt middel, så som natriumlaurylsulfat, 2–20 vekt-%, laktose 

20–90 vekt-%, et desintegreringsmiddel, så som krysskarmellose, 5–30 vekt-%, et 20

bindemiddel, så som polyvinylpyrrolidon, 0,5–10 vekt-% og magnesiumstearat 0,2–5 vekt-%.

5. Fremgangsmåten for å fremstille en fast oral doseringsform av rosuvastatin og ezetimib 

ifølge krav 1, omfattende trinnene:

a) å blande rosuvastatinkalsium med pregelatinert stivelse, 25

kalsiumhydrogenfosfatdihydrat, mikrokrystallinsk cellulose og krysspovidon, som passerer 

gjennom sil og smører blandingen med smøremiddel så som natriumstearylfumarat for å lage 

rosuvastatinlagsblandingen,

b) å blande ezetimib med et fuktemiddel så som natriumlaurylsulfat, og dispergere 

materiale i tilstrekkelig mengde av isopropylalkohol og diklormetanblanding,30

c) å absorbere dispersjonen på laktose og blande grundig,

d) å lufttørke dispersjonen, og passere gjennom sil, blande med 

krysskarmellosenatrium, og blande,

e) å granulere blandingen med polyvinylpyrrolidonløsning og tørke for å oppnå 
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ezetimibgranulene,

f) å lage den ønskede to-lags tabletten ved å komprimere de to utpregede forskjellige 

granulsettene i en to-lags kompresjonsmaskin, etterfulgt av filmbelegg av den orale 

doseringsformen.

5

6. Fast doseringsform av rosuvastatin og ezetimib ifølge et hvilket som helst av kravene 1 

til 4 for anvendelse i behandling av hyperlipidemi, hjerte-kar-sykdommer, kongestiv 

hjertesvikt, hjerteinfarkt, åreforkalkning hos en pasient som har behov for en slik behandling.
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