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PATENTKRAV
1. Tablettformulering med modifisert frigjoring omfattende:
(1) en PDE-inhibitor;
(i1) én eller flere av en farmaseytisk akseptabel hydrofil matriksdanner; og
5 (ii1) ett eller flere farmaseytisk akseptable hjelpestoffer valgt fra gruppen som bestar av
fyllstoffer, glidemidler og smeremidler,
hvori:
den hydrofile matriksdanneren er til stede 1 en konsentrasjon fra ca. 10 vekt-% til ca. 30
vekt-% hydroksypropylmetylcellulose;

10 PDE-inhibitoren er en forbindelse av formel (I):
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eller et farmasgytisk akseptabelt salt, eller polymorfe former derav; og

tablettformuleringen med modifisert frigjoring eventuelt videre omfatter et farmasoytisk
akseptabelt beleggssystem.
15
2. Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifelge krav 1, hvori den hydrofile

matriksdanneren omfatter én eller flere av hydroksypropylmetylcellulose, eller blandinger derav.

3. Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifelge krav 2, hvori
20  hydroksypropylmetylcellulosen er hypromellose 2910, hypromellose 2208, eller blandinger

derav.

4. Tablettformuleringen med modifisert frigjering ifelge et hvilket som helst av kravene 1
til 3, hvori den hydrofile matriksdanneren er til stede i1 en konsentrasjon fra ca. 15 vekt-% til

25  ca. 25 vekt-% hydroksypropylmetylcellulose.
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5. Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifelge krav 4, hvori den hydrofile

matriksdanneren er til stede 1 en konsentrasjon pa 17,5 vekt-% hydroksypropylmetylcellulose.

6. Tablettformuleringen med modifisert frigjering ifelge et hvilket som helst av kravene 1
til 5, hvori én av de farmaseytisk akseptable hjelpestoffene er et fyllstoff, valgt fra

laktosemonohydrat og mikrokrystallinsk cellulose, eller en blanding derav.

7. Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifelge krav 6, hvori fyllstoffet er til stede
1 en konsentrasjon fra ca. 30 % til ca. 78 vekt-% av laktosemonohydrat og fra 0 til

ca. 40 vekt-% av mikrokrystallinsk cellulose.

8. Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifelge krav 7, hvori fyllstoffet er til stede

1 en konsentrasjon pa ca. 71 vekt-% laktosemonohydrat.

9. Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifelge et hvilket som helst av kravene 1
til 7, hvori ett av de farmasgytisk akseptable hjelpestoffene er et glidemiddel, som er kolloidalt
silisiumdioksid;

eventuelt hvori glidemidlet er til stede i en konsentrasjon fra ca. 0,1 vekt-% til ca. 2 vekt-
% kolloidalt silisiumdioksid, for eksempel fra ca. 0,2 vekt-% til ca. 1 vekt-%, og spesifikt 0,5
vekt-%.

10.  Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifelge et hvilket som helst av kravene 1
til 9, hvori ett av de farmaseytisk akseptable hjelpestoffene er et smeremiddel, som er
magnesiumstearat;

eventuelt hvori glidemidlet er til stede i en konsentrasjon fra ca. 0,1 vekt-% til ca. 2 vekt-

% magnesiumstearat, for eksempel fra ca. 0,5 vekt-% til ca. 1.5 vekt-%, og spesifikt 1,0 vekt-%.

11.  Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifolge et hvilket som helst av kravene 1
til 10, hvori beleggssystemet omfatter et beleggssystem  valgt fra: et
hydroksypropylmetylcellulosebasert beleggssystem, et polyvinylalkoholbasert beleggssystem,
et polyvinylalkohol-polyetylenglykolbasert beleggssystem og et etylcellulosebasert funksjonelt

barrieremembranbeleggssystem.
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12.  Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifolge et hvilket som helst av kravene 1

til 11, hvori tablettformuleringen med modifisert frigjoring omfatter et beleggssystem.

13.  Tablettformuleringen med modifisert frigjering ifelge krav 12, hvori belegget er til stede

1 en mengde fra ca. 3 % til ca. 5 % vektekning av tablettformuleringen.

14. Tablettformuleringen med modifisert frigjering ifelge et hvilket som helst av kravene 1

til 12, hvori forbindelsen av formel (I) er i mikronisert form.

15.  Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifelge krav 1, hvori formuleringen bestar
av ca. 3,3 vekt-% mikronisert 2-(3,5-diklor-1-oksido-pyridin-4-yl)-1-(7-difluormetoksy-
2',3',5',6'-tetrahydro-spiro[ 1,3-benzodioksol-2, 4'-(4H)-tiopyran-1',1'-dioksid]-4-yl)etanon, ca.
17,5 vekt-% hypromellose, ca. 77,7 vekt-% laktosemonohydrat, ca. 0,5 vekt-% kolloidalt

silisiumdioksid, ca. 1,0 vekt-% magnesiumstearat; og eventuelt et PV A-basert beleggssystem.

16.  Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifelge krav 1, hvori formuleringen bestar
av ca. 10,0 vekt-% mikronisert 2-(3,5-diklor-1-oksido-pyridin-4-yl)-1-(7-difluormetoksy-
2',3",5',6'-tetrahydro-spiro[ 1,3-benzodioksol-2, 4'-(4H)-tiopyran-1',1'-dioksid]-4-yl)etanon, ca.
17,5 vekt-% hypromellose, ca. 71,0 vekt-% laktosemonohydrat, ca. 0,5 vekt-% kolloidalt

silisiumdioksid, ca. 1,0 vekt-% magnesiumstearat; og eventuelt et PV A-basert beleggssystem.

17.  Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifelge et hvilket som helst av kravene 1
til 16, hvori tabletten belegges med et PVA-basert beleggssystem;
eventuelt hvori belegget er til stede i en mengde pd 4 vekt-% okning av

tablettformuleringen.

18.  Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifolge et hvilket som helst av kravene 1

til 17, hvori forbindelsen av formel (I) har en partikkelstorrelsesfordeling med Dso < 5 um.

19.  Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifelge et hvilket som helst av kravene 1
til 18, hvori forbindelsen av formel (I) er 2-(3,5-diklor-1-oksido-pyridin-4-yl)-1-(7-
difluormetoksy-2',3",5',6'-tetrahydro-spiro[ 1,3-benzodioksol-2, 4'-(4H)-tiopyran-1',1'-dioksid]-

4-yl)etanon, polymorform E.
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20.  Tablettformuleringen med modifisert frigjering ifelge et hvilket som helst av kravene 1
til 19, hvori PDE-inhibitoren er til stede i en mengde fra ca. 5 mg til ca. 60 mg;
eventuelt hvori:

(i) PDE-inhibitoren er til stede i en mengde pa 10 mg;

(i) PDE-inhibitoren er til stede i en mengde pa 20 mg;

(i11) PDE-inhibitoren er til stede i en mengde pa 30 mg; eller

(iv) PDE-inhibitoren er til stede 1 en mengde pd 40 mg.

21.  Tablettformuleringen med modifisert frigjering ifelge et hvilket som helst av kravene 1
til 20, for anvendelse 1 behandling, forebygging eller lindring av en hudsykdom eller tilstand
valgt fra gruppen som bestar av proliferative og inflammatoriske hudlidelser, dermatitt, psoriasis,
psoriasis vulgaris (plakk-type psoriasis), atopisk dermatitt, seboreisk dermatitt, kontaktdermatitt,
kreft, epidermal betennelse, alopecia, alopecia areata, hudatrofi, steroidindusert hudatrofi,
hudaldring, fotohudaldring, akne, elveblest, klge og eksem;

hvori tablettformuleringen med modifisert frigjering administreres oralt.

22. Tablettformuleringen med modifisert frigjoring, ifelge et hvilket som helst av kravene 1
til 20, for anvendelse i behandlingen av en inflammatorisk hudlidelse, hvori tablettformuleringen

med modifisert frigjering administreres oralt.

23.  Tablettformuleringen med modifisert frigjoring ifolge et hvilket som helst av kravene 1
til 20, for anvendelse 1 behandlingen av psoriasis, hvori tablettformuleringen med modifisert
frigjoring administreres oralt;

eventuelt hvori:

(1) psoriasisen er psoriasis vulgaris; eller

(11) moderat til alvorlig psoriasis vulgaris.

24.  Tablettformuleringen med modifisert frigjering ifelge et hvilket som helst av kravene 1
til 20, for anvendelse i behandlingen av atopisk dermatitt, hvori tablettformuleringen med

modifisert frigjering administreres oralt.
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