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Patentkrav

1. Fremgangsmåte for fremstilling av en fast farmasøytisk formulering omfattende fra 70 
til 95 %, fortrinnsvis fra 80 til 90 %, av mesalazin og/eller et salt derav, nevnte 
fremgangsmåte omfatter trinnene:

(i) å fremstille et pulverlag omfattende mesalazin og/eller et salt derav og valgfritt
også minst et farmakologisk akseptabelhjelpestoff;
(ii) å tilsette til pulveret i henhold til trinn (i) en vandig løsning som omfatter fra 
10 til 20 % av et bindemiddel for å oppnå et granulat av 
blandingen karakterisert ved et fuktighetsinnhold fra 20 til 40 %;
(iii) å tørke granulatet oppnådd fra trinn (ii) inntil det oppnås et fuktighetsinnhold 
lavere enn eller lik 3,0 %, fortrinnsvis lavere enn eller lik 2,5;
(iv) å blande granulatet tørket i henhold til trinn (iii) med minst ett 
desintegreringsmiddel;
(v) å tilsette vann til granulatet oppnådd fra trinn (iv) inntil det oppnås et 
fuktighetsinnhold i området fra 3,0 til 3,5 %; og
(vi) å komprimere granulatet, fortrinnsvis etter å ha tilsatt minst ett smøremiddel.

2. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvori nevnte hjelpestoff ifølge trinn (i) er et 
fortynningsmiddel og/eller et desintegreringsmiddel, hvor nevnte fortynningsmiddel er 
valgt blant: cellulose, polyoler, stivelsesderivater og blandinger derav, mer foretrukket 
blant: mannitol, stivelse, maisstivelse, mikrokrystallinsk cellulose, maltodekstrin og 
blandinger derav; og/eller nevnte desintegreringsmiddel er valgt blant: 
stivelsesderivater, cellulose og polyvinylpyrrolidonderivater, fortrinnsvis 
natriumkarboksymetylstivelse, kroskarmellose eller krospovidon.

3. Fremgangsmåte ifølge krav 1 eller 2, hvori nevnte bindemiddel ifølge trinn (ii) er valgt 
fra: polyvinylpyrrolidon, povidon, fortrinnsvis PVP K30, og cellulosederivater, fortrinnsvis: 
hydroksypropylmetylcellulose, hydroksypropylcellulose, karboksymetylcellulose eller en 
blanding derav.

4. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1-3, hvori tørkingen ifølge trinn 
(iii) utføres i et vakuum eller ventilert statisk ovn, fortrinnsvis ved en temperatur i 
området fra 45 til 70°C, eller i en fluid-bed, fortrinnsvis med innkommende luft i området 
fra 65 til 85°C, fortrinnsvis fra 70 til 80°C.

5. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1-4, hvor nevnte smøremiddel er 
valgt fra: vannfri kolloidal silika, talkum, magnesiumstearat, glycerylbehenat, 
natriumstearylfumarat og blandinger derav.

6. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1-5, videre omfattende et trinn 
med å kalibrere granulatet, fortrinnsvis med et metallnett karakterisert 
ved maskevidder som fortrinnsvis varierer fra 0,85 til 1,5 mm.

7. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1-6, videre omfattende et trinn 
med å blande granulatet, fortrinnsvis kalibrert ifølge krav 6, med minst ett smøremiddel 
og/eller glidemiddel.

8. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1-7, omfattende et ytterligere 
trinn med å komprimere granulatet for å oppnå tabletter.

9. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1-8, hvori tablettene omfatter 
minst ett belegg for gastroresistens og/eller for kontrollert frigjøring av medikamentet.
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10. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1-9, hvori mesalazinen har minst 
én av følgende egenskaper:

- tilsynelatende tetthet i området fra 0,15 til 0,35 g/ml, fortrinnsvis fra 0,20 til 
0,30 g/ml, hvor tilsynelatende tetthet betyr tettheten til et pulver som helles; 
og/eller
- pakkingstetthet ≥ 0,4 g/ml, der pakkingstetthet betyr tettheten til et pulver som 
er utsatt for pakking gjennom en spesifikk test; og/eller
- Partikkelstørrelsesfordeling (PSD) for 100 % av partiklene ≤ 90 µm, der PSD 
betyr fordelingen, på statistisk basis, av partikkelstørrelsen til et pulver/granulat; 
og/eller
- D90, dvs. størrelsen under hvilken 90 % av populasjonen er funnet, omfattet 
mellom 30 og 45 µm, fortrinnsvis mellom 35 og 40 µm; og/eller
- D50, dvs. størrelsen under hvilken 50 % av populasjonen finnes, omfattet 
mellom 5 og 20 µm, fortrinnsvis mellom 10 og 15 µm.

11. Granulat oppnåelig med fremgangsmåten ifølge hvilket som helst av kravene 1-7 og 
10, karakterisert ved en mengde mesalazin og/eller et salt og/eller et derivat derav 
som varierer fra 70 til 95 %, fortrinnsvis 80 til 90 %, og/eller en gjennomsnittlig tetthet 
som varierer fra 0,60 til 0,85 g/ml, fortrinnsvis en tilsynelatende tetthet som varierer fra 
0,60 til 0,75 og/eller en pakningstetthet som varierer fra 0,70 til 0,85 g/ml og/eller en 
gjennomsnittlig størrelse lavere enn 1,5 mm for 100 %.

12. Tabletter oppnåelige med fremgangsmåten ifølge ett av kravene 9 og 
11, karakterisert ved en mengde mesalazin og/eller et salt og/eller et derivat derav 
varierende fra 70 til 95%, fortrinnsvis fra 80 til 90%, spesifikt fra 1000 til 1600 mg, og 
ved minst én av følgende fysiske parametere: sprøhet i området fortrinnsvis fra 0,000 % 
til 1,000 %, mer foretrukket i området fra 0,000 % til 0,250 %; og/eller hardhet 
fortrinnsvis høyere enn 6 Kp, mer foretrukket fra 10 Kp til 30 Kp; og/eller desintegrasjon 
fortrinnsvis på mindre enn 15 minutter.

13. Granulat ifølge krav 11, og/eller tablettene ifølge krav 12, for bruk som et 
medikament.

14. Granulat og/eller tabletter ifølge krav 13, for bruk i behandlingen av 
inflammasjonsbaserte patologier, fortrinnsvis av en kronisk type, mer foretrukket 
kroniske inflammatoriske patologier i tarmkanalen, mest foretrukket valgt mellom: 
ulcerøs kolitt og Crohns sykdom.
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