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Immunundertrykkende formulering 

 

Patentkrav 

 

1. Doseringsform som kan oppnås av en fremgangsmåte omfattende trinnene 5 

i) å tilveiebringe siponimod, 

ii) å forhåndblande forbindelsen i trinn i) med fuktighetsbeskyttende middel og 

eventuelt farmasøytisk eksipiens, 

iii) å blande blandingen i trinn ii) med farmasøytisk(e) eksipiens(er), 

iv) å behandle blandingen i trinn iii) til en doseringsform, 10 

v) eventuelt å filmbelegge doseringsformen. 

 

2. Doseringsform ifølge krav 1 som inneholder 0,2 til 12 vekt-% siponimod, 1 til 8 vekt-% 

fuktighetsbeskyttende middel og 80 til 98,8 vekt-% av farmasøytisk(e) eksipiens(er). 

 15 

3. Doseringsform ifølge krav 1 eller 2, hvori siponimod er til stede i en mengde på 0,2 til 10 

mg, basert på mengden av siponimod i form av den frie basen. 

 

4. Doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, hvori in-vitro frigjøringen av 

siponimod ikke er mindre enn 80 % etter 30 minutter. 20 

 

5. Doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, hvori forholdet mellom 

siponimodpartikkelstørrelsen X90/X50 er 2 til 5. 

 

6. Doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, hvori det 25 

fuktighetsbeskyttende midlet har en n-oktanol/vannfordelingskoeffisient (log P) på 0,1 til 

20, fortrinnsvis 1 til 15. 

 

7. Doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 6, hvori det 

fuktighetsbeskyttende midlet er valgt fra hydrogenert vegetabilsk olje, lakserolje, 30 

palmitolstearat, glyserylpalmitostearat og glyserylbehenat. 

 

8. Doseringsform ifølge krav 7, hvori det fuktighetsbeskyttende midlet er glyserylbehenat. 
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9. Doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 8, hvori de farmasøytiske 

eksipiensene er valgt fra smøremidler, bindemidler, glidemidler, desintegreringsmidler og 

fyllstoffer. 

 

10. Doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 9, hvori smøremidlet og det 5 

fuktighetsbeskyttende midlet er den samme forbindelsen, hvori den kombinerte mengden av 

smøremiddel og fuktighetsbeskyttende middel er 1 til 16 vekt-%. 

 

11. Doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 10, som inneholder 

0,2 til 12 vekt-% siponimod, 10 

1 til 8 vekt-% fuktighetsbeskyttende middel, 

0 til 8 vekt-% smøremiddel, 

0 til 10 vekt-% bindemiddel, 

0 til 3 vekt-% glidemiddel, 

0 til 10 vekt-% desintegreringsmiddel, og 15 

49 til 98,7 vekt-% fyllstoff, basert på den totale vekten av doseringsformen. 

 

12. Doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 11, som inneholder 

0,2 til 10 mg siponimod, 

0,5 til 8 mg fuktighetsbeskyttende middel, 20 

0 til 8 mg smøremiddel, 

0 til 20 mg bindemiddel, 

0 til 6 mg glidemiddel, 

0 til 15 mg desintegreringsmiddel, og 

17,8 til 84,3 mg fyllstoff. 25 

 

13. Doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 12, hvori doseringsformen er 

en tablett som har en innholdsuniformitet på 90 til 110 %. 

 

14. Doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 13, hvori 0 til 4 vekt-% av 30 

siponimod brytes ned etter 6 måneder ved 25 °C ved en fuktighet på 60 %. 

 

15. Fremgangsmåte for fremstilling av en doseringsform omfattende trinnene 

i) å tilveiebringe siponimod, 
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ii) å forblande forbindelsen i trinn i) med fuktighetsbeskyttende middel 

og eventuelt farmasøytisk eksipiens, 

iii) å blande blandingen i trinn ii) med farmasøytisk(e) eksipiens(er), 

iv) å behandle blandingen i trinn iii) til en doseringsform, 

v) eventuelt å filmbelegge doseringsformen. 5 

 

16. Anvendelse av agglomerater omfattende siponimod og fuktighetsbeskyttende middel for 

fremstilling av en fast oral doseringsform, som har en holdbarhet ved 25 °C i minst 2 år. 
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