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Patentkrav

1. Farmasgytisk sammensetning, i fast form, som tillater oral administrering av en
enhetsdose i omraddet fra 0,50 mg til 25,00 mg levocetirizindihydroklorid som aktiv
bestanddel og inneholder aktive granuler som omfatter

- den aktive bestanddelen,

- en polyolfraksjon som omfatter ett eller flere faste vannlgselige polyoler med en
molekylvekt under 950 g/mol, med et molforhold mellom polyolfraksjonen og den aktive
bestanddelen hgyere enn 50, minst ett fast vannlgselig polyol som er mannitol, og

- et buffersystem, som bidrar til 8 opprettholde pH-en i hele den farmasgytiske
sammensetningen mellom 4,0 og 7,0 ndr den farmasgytiske sammensetningen

inneholder 5 mg aktiv bestanddel opplgst i 100 ml vann.

2. Sammensetningen ifglge krav 1, hvori sammensetningen omfatter 0,1 til 2,0 vekt-%

aktiv forbindelse i forhold til totalvekten av sammensetningen.

3. Sammensetningen ifglge krav 1 eller 2, hvori sammensetningen omfatter aktive
granuler i en mengde pa 25 til 100 % i forhold til totalvekten av den farmasgytiske

sammensetningen.

4. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-3, hvori den aktive
granulen omfatter et buffersystem som bidrar til 8 opprettholde pH-en i hele den
farmasgytiske sammensetningen i et omrade av pH 5,5 £ 0,5 ndr den farmasgytiske

sammensetningen som inneholder 5 mg aktiv bestanddel Igses opp i 100 ml vann.

5. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvori den aktive
granulen bufres ved en konsentrasjon i omradet fra 1,104 mol/I til 1,10°2 mol/l nar den
farmasgytiske sammensetningen inneholder 5 mg aktiv bestanddel Igst opp i 100 ml

vann.

6. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av de foregdende kravene, hvori
buffersystemet er valgt blant farmasgytisk akseptable salter av fosfat, citrat, tartrat,
acetat, fumarat, glukonat, anvendt som sadan eller i kombinasjon med deres respektive

beslektede syre eller blandinger derav.
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7. Sammensetningen ifglge et hvilket som helst av de foregaende kravene, hvori de
aktive granulene inneholder minst én vannlgselig eksipiens valgt blant vannlgselig

polymer, syklodekstrin eller blandinger derav.

8. Sammensetningen ifglge krav 7, hvori syklodekstrinet er valgt blant alfa-
syklodekstrin, B-syklodekstrin, hydroksypropyl-B-syklodekstrin, metyl-j-

syklodekstrinsulfoalkyletersyklodekstrin, gamma-syklodekstrin eller blanding derav.

9. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori den inneholder aktive
granuler i en mengde pa 25 til 100 % med hensyn til totalvekten av sammensetningen,
idet disse aktive granulene omfatter

- 0,1 til 2 % levocetirizin som aktiv bestanddel, med hensyn til totalvekten av
sammensetningen,

- minst 50 % av et fast vannlgselig polyol som har en molekylvekt under 950 g/mol, med
hensyn til totalvekten av sammensetningen, og

- et buffersystem i en konsentrasjon i omradet fra 1,10 mol/I til 1,102 mol/I av
buffersystemet, nar den farmasgytiske sammensetningen som inneholder 5 mg aktiv
bestanddel Igses opp i 100 ml vann, noe som bidrar til 8 opprettholde pH-en i den

farmasgytiske sammensetningen mellom 4,0 og 7,0.

10. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 1, hvori den inneholder aktive
granuler i en mengde pa 50 til 100 % med hensyn til totalvekten av sammensetningen,
idet disse aktive granulene omfatter

- 0,1 til 1,0 % levocetirizin som aktiv bestanddel, med hensyn til totalvekten av
sammensetningen,

- minst 70 % av et fast vannlgselig polyol som har en molekylvekt under 350 g/mol, med
hensyn til totalvekten av sammensetningen,

- et buffersystem i en konsentrasjon i omradet fra 2,104 mol/I til 5,10°3 mol/I av
buffersystemet, nar den farmasgytiske sammensetningen som inneholder 5 mg aktiv
bestanddel Igses opp i 100 ml vann, noe som bidrar til 8 opprettholde pH-en i den
farmasgytiske sammensetningen i et omrade mellom 5,5 + 0,5,

- en vannlgselig eksipiens valgt blant et syklodekstrin, molforholdet mellom syklodekstrin
og den aktive bestanddelen er mellom 0 og 4; en vannlgselig polymer, vektforholdet

mellom polymeren og granulen er mellom 0 og 2 %; eller blanding derav.

11. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge et hvilket som helst av de foregdende

kravene, hvori de aktive granulene omfatter



10

15

20

25

30

35

NO/EP3122330

- en kjerne som omfatter minst ett fast vannlgselig polyol som har en molekylvekt under
950 g/mol;

- et fagrste belegg pafgrt pa kjernen og som omfatter minst én eksipiens;

- et andre belegg pafgrt pa det fagrste belegget, og som omfatter den aktive bestanddelen

og et buffersystem.

12. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 11, hvori eksipiensen i det fgrste
belegget er en vannlgselig eksipiens valgt blant vannlgselig polymer, polymerdispersjon,

syklodekstrin og blandinger derav.

13. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 11 eller 12, hvori det andre
belegget omfatter 0,1 til 4 vekt-% aktiv bestanddel i forhold til totalvekten av den

farmasgytiske sammensetningen.

14. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 11-13,
hvori det andre belegget omfatter et buffersystem som bidrar til & opprettholde pH-en i
det andre belegget og til hele den farmasgytiske sammensetningen mellom 4,0 og 7,0,
nar den farmasgytiske sammensetningen inneholder 5 mg aktiv bestanddel opplgst i 100

ml vann.

15. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 11 til 14,

hvori det andre belegget omfatter syklodekstrin.

16. Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 11, hvori sammensetningen omfatter
- en kjerne som minst omfatter mannitol;

- et forste belegg pafgrt pd kjernen og som omfatter minst syklodekstrin; og

- et andre belegg pafgrt pa det fagrste belegget, og som omfatter levocetirizin, et

buffersystem og minst én vannlgselig eksipiens.

17. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge krav 16, hvori sammensetningen tillater
en oral administrering av en enhetsdose i omradet fra 1,00 mg til 10,00 mg levocetirizin,
som aktiv bestanddel, og omfatter

- en kjerne som minst omfatter mannitol;

- et forste belegg pafgrt kjernen og som omfatter minst beta-syklodekstrin, molforholdet
mellom syklodekstrin og levocetirizin omfatter mellom 0 og 3, og omfatter ogsa et
buffersystem som bidrar til 8 opprettholde pH-en mellom 4,5 og 6,5 ndr den
farmasgytiske sammensetningen inneholder 5 mg aktiv bestanddel opplgst i 100 ml

vann;



10

15

20

NO/EP3122330

- et andre belegg pafgrt pa det fagrste belegget og som omfatter levocetirizin, minst en
vannlgselig eksipiens og et buffersystem som bidrar til 8 opprettholde pH-en mellom 4,5
og 6,5 nar den farmasgytiske sammensetningen inneholder 5 mg som aktiv bestanddel
opplgst i 100 ml vann; og

- eventuelt, et endelig vannlgselig belegg pafert pa det andre belegget.

18. Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 11, hvori sammensetningen omfatter

- en kjerne som minst omfatter mannitol;

- et forste belegg pafgrt pd kjernen og som omfatter minst hydroksypropylmetylcellulose
eller hydroksypropylcellulose; og

- et andre belegg pafgrt pd det farste belegget og som omfatter levocetirizin, minst
syklodekstrin og ogsd omfatter et buffersystem som bidrar til 8 opprettholde pH-en
mellom 4,5 og 6,5 nar den farmasgytiske sammensetningen inneholder 5 mg aktiv

bestanddel opplgst i 100 ml vann.

19. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge et hvilket som helst av de foregdende
kravene,
hvori sammensetningen er i form av en tablett, oralt desintegrerende tablett og en

kapsel.

20. Den farmasgytiske sammensetningen ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 18,
hvori sammensetningen er i form av tgrr sirup eller granulat, som kan fylles i en pose

eller en hvilken som helst hensiktsmessig doseringsanordning.
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