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Patentkrav

1. Tablettformulering med to lag av to antiretrovirale legemidler nyttige mot HIV som er
a) atazanavir; og

b) cobicistat i form av cobicistat pa silikondioksid.

2. Formuleringen ifglge krav 1, hvori atazanaviret er i form av atazanavirsulfat.

3. Formuleringen ifglge krav 2, hvori tabletten ikke er en tablett med tre lag, idet

tabletten med tre lag har et inert eksipienslag som mellomlag.

4. Formuleringen ifglge krav 3, hvori tabletten med to lag ikke viser synlig sprekking.

5. Formuleringen ifglge krav 4, hvori tabletten med to lag leverer ca. 300 mg som den

frie basen av atazanavirsulfat og ca. 150 mg av cobicistat.

6. Formuleringen ifglge krav 5, som videre omfatter minst en eksipiens valgt blant
gruppen av stearinsyre, magnesiumstearat, mikrokrystallinsk cellulose,
natriumstivelsesglykolat, krysspovidon, hydroksypropylcellulose og

krysskarmellosenatrium.

7. Formuleringen ifglge krav 1, hvori atazanaviret og cobicistatet sammen omfatter

ca. 35-85 vekt-% av formuleringen.

8. Formuleringen ifglge krav 1, som videre omfatter en farmasgytisk akseptabel bzerer,
idet formuleringen omfatter mindre enn eller lik ca. 0,2 % nedbrytende BMT-115982 eller
BMT-089290.

9. Tablett ifglge krav 1, idet tabletten har mindre enn ca. 3 % totale cobicistaturenheter
etter 8 uker ved 40 °C og 75 % relativ luftfuktighet eller mindre enn ca. 2 %
cobicistaturenheter etter ca. 12 maneder ved lagring ved romtemperatur, ved lagring ved
30 °C/75 % relativ fuktighet, ved lagring ved 25 °C/60 % relativ fuktighet eller ved
lagring ved 25 °C/75 % relativ fuktighet.
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10. Tabletten ifglge krav 9, hvori tabletten ikke sprekker under romtemperaturforhold

innen 24 timer etter den frigjgres fra en tablettpresse.

11. Tabletten ifglge krav 9, hvori tabletten har en hardhetsverdi innenfor omradet pa
ca. 28-39 SCU-er.

12. Tablettformulering ifglge krav 1 til 11 for anvendelse ved behandling av HIV-

infeksjon hos en pasient.

13. Fremgangsmate for fremstilling av en atazanavir/cobicistat-tablettformulering, som
omfatter:

a) separat samblanding av atazanavir sammen med en eller flere eksipienser, hvori minst
en av eksipiensene er mikrokrystallinsk cellulose, hvori atazanaviret fgrst samblandes
med en fgrste del av den ene eller flere eksipiensene for & fremstille en forste
atazanavirsamblanding, og videre hvori den fgrste samblandingen deretter vatgranuleres
med vann og deretter vdtmales, dimensjoneres og tgrkes, og hvori en andre del av
eksipiensene deretter samblandes med den tgrkede fgrste samblandingen for a fremstille
en andre atazanavirsamblanding;

a) separat samblanding av cobicistat i form av cobicistat pa silikondioksid, sammen med
en eller flere eksipienser, hvori minst en av eksipiensene er mikrokrystallinsk cellulose,
hvori cobisistatet fgrst samblandes med en fgrste del av den ene eller flere eksipiensene
for @ fremstille en fgrste cobicistatsamblanding, hvori den fgrste samblandingen deretter
valsekompakteres og males til granuler, og hvori en andre del av eksipiensene deretter
samblandes med den granulerte fgrste samblandingen for & fremstille en andre
cobisistatsamblanding; og

c) komprimering av den andre atazanavirsamblandingen og den andre

cobicistatsamblandingen i en tablett med to lag.

14. Fremgangsmaten ifglge krav 13, hvori i trinn a) er den forste delen av eksipiensene
intragranulzre eksipienser, og den andre delen av eksipiensene er ekstragranulaere
eksipienser; og videre hvori i trinn b) er den fgrste delen av eksipiensene intragranulaere

eksipienser, og den andre delen av eksipiensene er ekstragranulaere eksipienser.
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