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EP2892507 

Patentkrav 

 

1. En farmasøytisk sammensetning omfattende regorafenib, et hydrat, solvat, metabolitt, 

eller et farmasøytisk akseptabelt salt av regorafenib, eller en polymorf derav og minst én 5 

farmasøytisk akseptabel eksipiens, hvor den farmasøytiske sammensetningen er belagt 

med et belegg som omfatter en polyvinylalkohol-basert polymer og eventuelt én eller 

flere ytterligere farmasøytisk akseptable eksipienser, hvor metabolitten er valgt fra 

gruppen bestående av 4-[4-({[4-klor-3-(trifluormetyl)fenyl]karbamoyl}amino)-3-

fluorfenoksy]-N-metylpyridin-2-karboksamid-1-oksid, 4-[4-({[4-klor-3-(trifluormetyl)-10 

fenyl]karbamoyl}amino)-3-fluorfenoksy]-N-(hydroksymetyl)pyridin-2-karboksamid, 

4-[4-({[4-klor-3-(trifluormetyl)fenyl]karbamoyl}amino)-3-fluorfenoksy]pyridin-2-

karboksamid og 4-[4-({[4-klor-3-(trifluormetyl)fenyl]karbamoyl}amino)-3-fluorfenoksy]-

pyridin-2-karboksamid-1-oksid. 

  15 

2. Sammensetningen ifølge krav 1, omfattende regorafenib som aktiv bestanddel. 

  

3. Sammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 eller 2, som er en tablett. 

  

4. Sammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 3 er en tablett med 20 

umiddelbar frigjøring. 

  

5. Sammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 4, hvor den 

polyvinylalkohol-baserte polymer er en hydrolysert polyvinylalkohol-polymer, en delvis 

hydrolysert polyvinylalkohol-polymer, en forestret polyvinylalkohol-polymer, en 25 

kopolymer derav med polyetylenglykol eller en blanding derav. 

  

6. Sammensetningen ifølge krav 5, hvor den polyvinylalkohol-baserte polymer er en 

delvis hydrolysert polyvinylalkohol-polymer. 

  30 

7. Sammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvor den 

polyvinylalkohol-baserte polymer er til stede i en mengde på 30 til 70 vekt% av det 

totale belegg. 

  

8. Sammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 7, hvor belegget omfatter 35 

polyetylenglykol, propylenglykol, sorbitol, glycerol, maltitol, xylitol, mannitol, erytritol, 

glyceroltrioleat, tributylcitrat, trietylcitratacetyl-trietylcitrat, glyceryltriacetat, stearinsyre, 

medium-kjedede triglyserider eller en blanding derav som mykningsmiddel. 
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9. Sammensetningen ifølge krav 8, hvor mykningsmidlet er polyetylenglykol. 

  

10. Sammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 8 eller 9, hvor mykningsmidlet 

er i en mengde på 5 til 30 vekt% av det totale belegg. 

  5 

11. Sammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 10, omfattende en fast 

dispersjon omfattende regorafenib. 

  

12. Sammensetningen ifølge krav 11, omfattende regorafenib i en amorf tilstand og en 

farmasøytisk akseptabel matriks, hvor matriksen omfatter polyvinylpyrrolidon, 10 

vinylpyrrolidon/vinylacetat-kopolymer, polyalkylenglykol, hydroksyalkyl, hydroksyalkyl-

metylcellulose, karboksymetylcellulose, natriumkarboksymetylcellulose, etylcellulose, 

polymetakrylater, polyvinylalkohol, polyvinylacetat, vinylalkohol/vinylacetat-kopolymer, 

polyglykoliserte glycerider, xantangummi, karragenan, chitosan, chitin, polydekstrin, 

dekstrin, stivelse, proteiner, sakkarose, laktose, fruktose, maltose, raffinose, sorbitol, 15 

laktitol, mannitol, maltitol, erytritol, inositol, trehalose, isomalt, inulin, maltodekstrin, 

ß-cyklodekstrin, hydroksypropyl-ß-cyklodekstrin eller sulfobutyleter-cyklodekstrin eller en 

blanding derav. 

  

13. Sammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 11 til 12, omfattende 20 

regorafenib og matriks-middelet i et vektforhold på 1:0,5 til 1:20. 

  

14. Sammensetningen ifølge hvilket som helst av kravene 11 til 13, omfattende 

regorafenib og polyvinylpyrrolidon, natrium-croscarmellose og/eller mikrokrystallinsk 

cellulose. 25 

  

15. Sammensetningen ifølge krav 14, omfattende regorafenib og summen av natrium-

croscarmellose og/eller mikrokrystallinsk cellulose i et vektforhold på 1:0,5 til 1:20. 

  

 30 
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