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Patentkrav 

 

1. Fast doseringsform omfattende fra 10 vekt-% til 35 vekt-% palbociklib, fra 

5 vekt-% til 25 vekt-% suksinsyre og en farmasøytisk akseptabel bærer. 

  5 

2. Den faste doseringsformen ifølge krav 1, omfattende ca. 20 vekt-% palbociklib. 

  

3. Den faste doseringsformen ifølge krav 1 eller 2, omfattende fra 5 vekt-% til 

15 vekt-% suksinsyre og foretrukket ca. 10 vekt-% suksinsyre. 

  10 

4. Den faste doseringsformen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, hvori 

den farmasøytisk akseptable bæreren omfatter minst én tynner, og hvori tynneren 

omfatter fra 50 vekt-% til 75 vekt-% av den faste doseringsformen. 

  

5. Den faste doseringsformen ifølge krav 4, hvori tynneren er valgt fra gruppen 15 

bestående av mikrokrystallinsk cellulose, laktosemonohydrat, mannitol, sorbitol, 

xylitol, magnesiumkarbonat, dibasisk kalsiumfosfat og tribasisk kalsiumfosfat. 

  

6. Den faste doseringsformen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, hvori 

den farmasøytisk akseptable bæreren omfatter minst ett smøremiddel, og hvori 20 

smøremiddelet omfatter fra 0,5 vekt-% til 10 vekt-% av den faste 

doseringsformen. 

  

7. Den faste doseringsformen ifølge krav 6, hvori smøremiddelet er valgt fra 

gruppen bestående av magnesiumstearat, kalsiumstearat, sinkstearat og 25 

natriumstearylfumarat. 

  

8. Den faste doseringsformen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 7, hvori 

den farmasøytisk akseptable bæreren omfatter minst ett desintegreringsmiddel, 

og hvori desintegreringsmiddelet omfatter fra 5 vekt-% til 10 vekt-% av den faste 30 

doseringsformen. 

  

9. Den faste doseringsformen ifølge krav 8, hvori desintegreringsmiddelet er valgt 

fra gruppen bestående av krysspovidon, krysskarmellosenatrium og 

natriumstivelsesglykolat. 35 

  

NO/EP3302565



 2 

10. Den faste doseringsformen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 9 i form 

av en tablett. 

  

11. Den faste doseringsformen ifølge krav 10, hvori tabletten er filmbelagt. 

  5 

12. Den faste doseringsformen ifølge krav 10, hvori tabletten er en tolagstablett. 

  

13. Den faste doseringsformen ifølge et hvilket som helst av kravene 10 til 12, 

hvori tabletten er fremstilt ved tørrgranulering. 

  10 

14. Fast doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 13, hvori 

doseringsformen, når den tilsettes til et testmedium omfattende 500 ml 10 mM 

acetatbuffer med pH 5,5 ved 37 °C i et standard USP 2-apparat med roterende 

skovler, der skovlene spinner med 50 rpm, løser opp: (a) ikke mindre enn 35 % 

av palbociklibet på 15 minutter; (b) ikke mindre enn 45 % av palbociklibet på 15 

30 minutter; (c) ikke mindre enn 55 % på 60 minutter; eller (d) to eller flere av 

(a), (b) og (c). 

  

15. Fast doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 13, hvori 

doseringsformen, når den tilsettes til et testmedium omfattende 500 ml 50 mM 20 

fosfatbuffer med pH 6,5 og 0,1 M NaCl ved 37 °C i et standard USP 2-apparat med 

roterende skovler, der skovlene spinner med 50 rpm, løser opp: (a) ikke mindre 

enn 40% av palbociklibet på 15 minutter; (b) ikke mindre enn 35 % av 

palbociklibet på 30 minutter; (c) ikke mindre enn 25 % av palbociklibet på 

60 minutter; eller (d) to eller flere av (a),(b) og (c). 25 

  

16. Fast doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 13, hvori 

doseringsformen: (a) har et gjennomsnittlig ikke-fastende/fastende-forhold i 

arealet under plasmakonsentrasjon-tidskurven (AUC) fra 0,8 til 1,25 etter 

administrering av én enkelt oral dose til et individ; (b) har et gjennomsnittlig ikke-30 

fastende/fastende-forhold til den maksimale plasmakonsentrasjonen (Cmax) fra 0,8 

til 1,25 etter administrering av én enkelt oral dose til et individ; eller (c) både (a) 

og (b). 

  

17. Fast doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 13, hvori 35 

doseringsformen: (a) tilveiebringer en gjennomsnittlig fastende AUC i området fra 

80 % til 125 % av gjennomsnittlig fastende AUC for en kontroll-oral kapsel med 
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umiddelbar frisetting (IR) inneholdende en ekvivalent mengde av palbociklib etter 

administrering av én enkelt oral dose til et individ; (b) tilveiebringer en 

gjennomsnittlig fastende Cmax i området fra 80 % til 125 % av gjennomsnittlig 

fastende Cmax for en kontroll-oral kapsel med umiddelbar frisetting (IR) 

inneholdende en ekvivalent mengde av palbociklib etter administrering av én 5 

enkelt oral dose til et individ; eller (c) både (a) og (b). 

  

18. Fast doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 13, hvori 

doseringsformen tilveiebringer: (a) en gjennomsnittlig AUC i nærvær av en 

protonpumpehemmer (PPI) i området fra 80 % til 125 % av gjennomsnittlig AUC 10 

i fravær av PPI-en etter administrering av én enkelt oral dose til et individ; (b) en 

gjennomsnittlig Cmax i nærvær av en protonpumpehemmer (PPI) i området fra 

80 % til 125 % av gjennomsnittlig Cmax i fravær av PPI-en etter administrering av 

én enkelt oral dose til et individ; eller (c) både (a) og (b). 

  15 

19. Den faste doseringsformen ifølge krav 18, hvori PPI-en er rabeprazol. 

  

20. Fast doseringsform ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 13, hvori 

doseringsformen utviser mindre enn 0,05 vekt-% syreaddukt etter lagring i 1 år 

ved 25 °C og 60 % RH. 20 

  

21. Den faste doseringsformen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 20, 

hvori mengden av palbociklib i doseringsformen er 25 mg, 75mg, 100 mg eller 

125 mg. 

  25 

22. Den faste doseringsformen ifølge krav 21, hvori mengden av palbociklib i 

doseringsformen er 125 mg. 

  

23. Den faste doseringsformen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 22, 

hvori palbociklib er til stede i krystallinsk eller amorf form eller i en blanding av 30 

amorf og krystallinsk form. 

  

24. Den faste doseringsformen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 23 for 

anvendelse i behandling av kreft. 
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