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Patentkrav

1. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende

frigivelse, omfattende:
pregabalin eller en farmasgytisk akseptabel form derav;

krospovidon i en mengde pa ca. 20 til ca. 40 vekt-%, i forhold til den samlede vekt
av tablettkjernen unntatt vekten av pregabalinet eller den farmasgytisk akseptable

form derav;

en kationisk kopolymer basert pa dimetylaminoetylmetakrylat, butylmetakrylat og
tilfeldig kopolymer av metylmetakrylat i en mengde pa ca. 2,5 til ca. 5,0 vekt-%, i
forhold til den samlede vekt av tablettkjernen unntatt vekten av pregabalinet eller

den farmasgytisk akseptable form derav,

0g

en polymer med kontrollert frigivelse som er en hydroksypropylmetylcellulose i en
mengde pa ca. 40 til ca. 74 vekt-%, i forhold til den samlede vekt av tablettkjernen

unntatt vekten av pregabalinet eller den farmasgytisk akseptable form derav.

2. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse
ifglge krav 1, hvor krospovidon foreligger i en mengde pa ca. 24 til ca. 36 vekt-%,
fortrinnsvis ca. 28 til ca. 32 vekt-%, i forhold til den samlede vekt av tablettkjernen

unntatt vekten av pregabalinet eller den farmasgytisk akseptable form derav.

3. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse
ifglge krav 1 eller 2, hvor den kationiske kopolymer basert pd
dimetylaminoetylmetakrylat, butylmetakrylat og tilfeldig kopolymer av
metylmetakrylat, foreligger i en mengde pa ca. 3,0 til ca. 4,5 vekt-%, fortrinnsvis
ca. 3,5 til ca. 4,0 vekt-%, i forhold til den samlede vekt av tablettkjernen unntatt

vekten av pregabalinet eller den farmasgytisk akseptable form derav.

4, Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse
ifalge et hvilket som helst av kravene 1-3, hvor vektforholdet mellom krospovidon

og kationisk kopolymer basert pd dimetylaminoetylmetakrylat, butylmetakrylat og
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tilfeldig kopolymer av metylmetakrylat i tabletten er ca. 6:1 til ca. 11:1, fortrinnsvis

ca. 7:1 til ca. 10:1, og enda mer foretrukket ca. 8:1 til ca. 9:1.

5. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse
ifglge et hvilket som helst av kravene 1-4, hvor pregabalinet eller en farmasgytisk
akseptabel form derav foreligger i en mengde pa ca. 2,0 til ca. 50 vektprosent
(vekt-%), fortrinnsvis ca. 9,0 til ca. 40 vekt-% og enda mer foretrukket ca. 15 til

ca. 30 vekt-%, i forhold til den samlede vekt av tablettkjernen.

6. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse
ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5, omfattende fri form for pregabalin som
foreligger i en mengde pa ca. 50 mg til ca. 450 mg, fortrinnsvis ca. 75 mg til ca.
350 mg.

7. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse
ifglge et hvilket som helst av kravene 1-5, omfattende fri form for pregabalin som

foreligger i en mengde pa ca. 82,5 mg, ca. 165 mg eller ca. 330 mg per tablett.

8. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse
ifglge et hvilket som helst av kravene 1-7, ytterligere omfattende et bindemiddel,
et fyllstoff, et desintegrasjonsmiddel, et smgremiddel eller et glidemiddel, eller en

kombinasjon derav.

9. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse
ifglge et hvilket som helst av kravene 7-8, hvor polymeren med kontrollert
frigivelse er en hydroksypropylmetylcellulose som foreligger i en mengde pa ca. 45
til ca. 69 vekt-%, fortrinnsvis ca. 50 til ca. 63 vekt-%, i forhold til den samlede
vekt av tablettkjernen unntatt vekten av pregabalinet eller den farmasgytisk
akseptable form derav.

10. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse
ifglge et hvilket som helst av kravene 8-9, hvor bindemidlet, fyllstoffet,
smgremidlet, glidemidlet eller enhver kombinasjon derav foreligger i en mengde pa
ca. 0,1 til ca. 11 vekt-%, fortrinnsvis ca. 2 til ca. 10 vekt-% og enda mer
foretrukket ca. 4 til ca. 9 vekt-%, i forhold til den samlede vekt av tablettkjernen

unntatt vekten av pregabalinet eller den farmasgytisk akseptable form derav.
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11. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse
ifglge et hvilket som helst av kravene 1-10, ytterligere omfattende et belegg med

umiddelbar frigivelse.

12. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse

ifglge krav 1, omfattende:

ca. 29 til ca. 30 vekt-% fri form for pregabalin;

ca. 21 til ca. 24 vekt-% krospovidon;

ca. 2,5 til ca. 2,75 vekt-% av en kationisk kopolymer basert pa
dimetylaminoetylmetakrylat, butylmetakrylat og tilfeldig kopolymer av
metylmetakrylat;

ca. 39 til ca. 41 vekt-% hydroksypropylmetylcellulose; og

resten er ca. 4 til ca. 6 vekt-% bindemiddel, fylistoff, smgremiddel, glidemiddel,

eller en hvilken som helst kombinasjon derav,
hvor alle mengdene er basert pd den samlede vekt av tablettkjernen.

13. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse

ifglge krav 1, omfattende
pregabalin eller en farmasgytisk akseptabel form derav;

krospovidon i en mengde pa ca. 20 til ca. 40 vekt-%, fortrinnsvis ca. 24 til ca. 36
vekt-% og enda mer foretrukket ca. 28 til ca. 32 vekt-% eller ca. 28 til ca. 35

vekt-%:;

en kationisk kopolymer basert pd dimetylaminoetylmetakrylat, butylmetakrylat og
tilfeldig kopolymer av metylmetakrylat i en mengde pa ca. 2,5 til ca. 5,0 vekt-%,
fortrinnsvis ca. 3,0 til ca. 4,5 vekt-% og enda mer foretrukket ca. 3,5 til ca. 4,0

vekt-%:;
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hydroksypropylmetylcellulosepolymer med kontrollert frigivelse i en mengde pa ca.
40 til ca. 74 vekt-%, fortrinnsvis ca. 45 til ca. 69 vekt-% og enda mer foretrukket
ca. 50 til ca. 63 vekt-%:; og

resten er bindemiddel, fyllstoff, smgremiddel, glidemiddel eller en hvilken som helst
kombinasjon derav, fortrinnsvis i en mengde pa ca. 0,1 til ca. 11 vekt-%,

fortrinnsvis ca. 2 til ca. 10 vekt-% og enda mer foretrukket ca. 4 til ca. 9 vekt-%;

hvor mengdene av eksipiensene er basert pd den samlede vekt av tablettkjernen

unntatt vekten av pregabalin eller den farmasgytisk akseptable form derav.

14. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse
ifglge et hvilket som helst av kravene 1-13, hvor tabletten er fri for belegg med

kontrollert frigivelse og fri for et osmotisk belegg.

15. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse
ifglge et hvilket som helst av kravene 1-14, omfattende 330 mg pregabalin
oppviser en slik opplgsningsprofil at etter kombinasjon av tabletten med 900 ml
vandig opplgsningsmedium med pH 4,5 ved 37°C, 60,5°C i henhold til testmetode
2 fra USP <711> (@re), 50 rpm arehastighet,

er ca. 39 til ca. 43 vekt-% av den samlede pregabalinmengde frigitt etter 6 timer;
er ca. 59 til ca. 64 vekt-% av den samlede pregabalinmengde frigitt etter 12 timer;
er ca. 69 til ca. 74 vekt-% av den samlede pregabalinmengde frigitt etter 16 timer;

er ca. 77 til ca. 83 vekt-% av den samlede pregabalinmengde frigitt etter 20 timer;

0g

er ca. 80 til ca. 90 vekt-% av den samlede pregabalinmengde frigitt etter 24 timer.
16. Fremgangsmate ved fremstilling av en ikke-brusende, gastro-retentiv
tablettformulering med vedvarende frigivelse ifglge et hvilket som helst av kravene

1-15, omfattende

- vatgranulering av pregabalin med hydroksypropylmetylcellulose, en

granuleringsvaeske og valgfritt et bindemiddel, for & danne vatgranulater;
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- torke vatgranulatene for @ danne tgrkede granulater;

- blande de tgrkede granulater med krospovidon, en kationisk kopolymer basert pa
dimetylaminoetylmetakrylat, butylmetakrylat og tilfeldig kopolymer av
metylmetakrylat, og valgfritt et fyllstoff, et smgremiddel, et glidemiddel eller en

kombinasjon derav, for & danne en blanding; og
- komprimere blandingen til tablettkjerner.

17. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse
ifolge et hvilket som helst av kravene 1-15 for anvendelse i en behandlingsmate for
behandling av neuropatisk smerte, epilepsi, fibromyalgi eller generalisert

angstforstyrrelse.

18. Ikke-brusende, gastro-retentiv tablettformulering med vedvarende frigivelse
for anvendelse ifglge krav 17, hvor den ikke-brusende, gastro-retentive
pregabalintablettformulering med vedvarende frigivelse administreres til individet

én gang daglig.
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