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Patentkrav

1. Legemiddelformulering med forsinket frigjgring til oral administrasjon for a

tilfgre et legemiddel til kolon hos et individ, formuleringen omfattende:

kjerne og overtrekk til kjernen, kjernen omfattende et legemiddel og
overtrekket omfattende et ytre lag og minst ett lag mellom kjerne og det
ytre laget valgt fra gruppen bestaende av et isolasjonslag og et indre lag.
det ytre laget omfattende en blanding av et fgrste polymermateriale som
er mottakelig for angrep av kolonbakterier og et andre polymermateriale
med en pH-terskel pa pH 6 eller hgyere,

det indre laget omfattende et tredje polymermateriale som er en ikke-
ionisk polymer som er opplgsbar i tarmfluid eller magetarmfluid, og minst
ett additiv valgt fra et buffermiddel og en base,

Isolasjonslaget omfattende en ikke-ionisk polymer som er oppl@sbar i

tarmfluid eller magetarmfluid.

hvori det ytre laget pafgres direkte pa det indrelaget eller isolasjonslaget ved
anvendelse av et overtrekkspreparat dannet ved @ kombinere det fgrste
polymermateriale i et vannholdig middel med det andre polymermaterialet i et

organisk middel.

2. Legemiddelformulering med forsinket frigjgring ifglge krav 1, hvori det

organiske midlet omfatter etanol.

3. Legemiddelformulering med forsinket frigjgring ifglge krav 1 eller krav 2, hvori

det organiske midlet inneholder fra 2 % til 10 % polymer-fastestoffer.
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Legemiddelformulering med forsinket frigjgring ifglge hvilket som helst
foregaende krav, hvori det vannholdige midlet er en blanding av vann og en C1

til C6 alkohol, fortrinnsvis butan-1-ol.

Legemiddelformulering med forsinket frigjgring ifglge krav 4, hvori forholdet

mellom vann og alkohol i blandingen er minst 5:1, fortrinnsvis omtrent 11:1.

Legemiddelformulering med forsinket frigjgring ifglge hvilket som helst
foregaende krav, hvori det fgrste og andre polymermaterialet er tilstede i det

ytre laget i et forhold pa inntil omtrent 60:40.

Legemiddelformulering med forsinket frigjgring ifglge hvilket som helst
foregaende krav, hvori den ikke-ioniske polymeren til det indre laget og den
ikke-ioniske polymeren til isolasjonslaget velges uavhengig fra gruppen
bestaende av metylcellulose (MC); hydroksypropylcellulose (HPC);
hydroksypropylmetylcellulose (HPMC); poly(etyleneoksid)-podet-
polyvinylalkohol; polyvinylpyrollidon (PVP); polyetylenglykol (PEG); og
polyvinylalkohol (PVA).

Legemiddelformulering med forsinket frigjgring ifglge hvilket som helst
foregaende krav, hvori formuleringen omfatter isolasjonslaget og det indre

laget.

Legemiddelformulering med forsinket frigjgring ifglge krav 8, hvori det tredje
polymermaterialet er samme ikke-ionisk polymer som den ikke-ioniske

polymeren til isolasjonslaget.

Legemiddelformulering med forsinket frigjgring ifglge hvilket som helst

foregaende krav, hvori bufferen er kaliumdihydrogenfosfat.
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Legemiddelformulering med forsinket frigjgring ifglge hvilket som helst
foregaende krav, hvori bufferen er tilstede i det indre laget i en mengde fra 0,1

vekt-% til 20 vekt-% basert pa tgrrvekten til det tredje polymermaterialet.

Legemiddelformulering med forsinket frigjgring ifglge hvilket som helst

foregaende krav, hvori basen er natriumhydrosid.

Fremgangsmaten for a produsere en legemiddelformulering med forsinket
frigjgring til oral administrasjon for a tilfgre et legemiddel til kolon ifglge krav 1,

fremgangsmaten omfattende:

danne en kjerne omfattende et legemiddel;

overtrekke kjernen ved anvendelse av minst ett overtrekkpreparat valgt
fra gruppen bestaende av et isolasjonslag-overtrekkspreparat omfattende
en ikke-ionisk polymer som er oppl@gsbar i tarmfluid eller magetarmfluid, i
et solvenssystem og et indrelags-overtrekkspreparat omfattende et tredje
polymermateriale som er en ikke-ionisk polymer som er opplgsbar i
tarmfluid eller magetarmfluid, et solvenssystem for @ danne en
intermedizrovetrukket kjerne og;

kombinere et vannholdig preparat til et fgrste polymermateriale som er
mottakelig for angrep av kolonbakterier og et andre polymermateriale
som har en pH-terskel pa pH 6 eller hgyere, for & danne et ytrelags-
overtrekkspreparat som overtrekker den intermedizrovertrukkede
kjernen med et ytrelags-overtrekkspreparatet for a danne en ytrelags-

overtrukket kjerne,

hvori det indre overtrekkspreparatet omfatter minste et additiv valgt fra et

buffermiddel og en base.
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Fremgangsmaten ifglge krav 13, hvori kjernen overtrekkes direkte ved
anvendelse av isolasjonslag-overtrekkspreparatet for & danne den

intermedizrovertrukkede kjernen.

Fremgangsmate ifglge krav 13, hvori kjernen overtrekkes direkte ved
anvendelse av indrelags-overtrekkspreparatet for a danne den

intermedizrovertrukkede kjernen.

Fremgangsmaten ifglge krav 13, hvori kjernen overtrekkes direkte ved
anvendelse av isolasjonslag-overtrekkspreparatet for a danne en isolasjonslag-
overtrukket kjerne som deretter overtrekkes direkte ved anvendelse av et
indrelags-overtrekkspreparat for @ danne den intermediaerovertrukkede

kjernen.

Fremgangsmate ifglge hvilket som helst krav 13 til 16, hvori solvenssystemet til
indrelags-overtrekkspreparatet eller isolasjonslag-overtrekkspreparatet er

vannholdig.

Fremgangmate ifglge hvilket som helst krav 13 til 17, hvori pH-verdien til
indrelags-overtrekkspreparatet justeres til fra pH 7,5 til pH 10, fortrinnsvis fra

pH 7,5 til pH 8,5, mer foretrukket pH 8.

Fremgangsmate ifglge hvilket som helst krav 13 til 18, hvori basen er

natriumhydroksid.
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