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P a t e n t k r a v

1. Komprimert sammensetning omfattende en terapeutisk effektiv mengde macitentan;

15 % til 85 % (vektfortynningsmiddel av sukkeralkohol/vekttotal) av et fortynningsmiddel av sukkeralkohol 

valgt fra en liste bestående av: maltitol, xylitol, mannitol;

0,1 % til 15 % (vektoverflateaktivt stoff/vekttotal) av et overflateaktivt stoff valgt fra en liste bestående 5

av: natriumdodecylsulfat, polysorbat 80.

2. Komprimert sammensetning ifølge foregående krav omfattende 0,5 % til 15 % (vektoverflateaktivt 

stoff/vekttotal) av overflateaktivt stoff.

3. Komprimert sammensetning ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene omfattende fra 

0,9 % til 10 % (vektoverflateaktivt stoff/vekttotal) av overflateaktivt stoff, fortrinnsvis fra 2 % til 10 % (vekt-10

overflateaktivt stoff/vekttotal), ytterligere fortrinnsvis fra 2 % til 5 % (vektoverflateaktivt stoff/vekttotal).

4. Komprimert sammensetning ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene omfattende fra 

0,5 % til 2 % (vektoverflateaktivt stoff/vekttotal) av overflateaktivt stoff.

5. Komprimert sammensetning ifølge de foregående kravene omfattende

maltitol som fortynningsmiddel av sukkeralkohol og natriumdodecylsulfat som overflate-15

aktivt stoff; eller

maltitol som fortynningsmiddel av sukkeralkohol og polysorbat 80 som overflateaktivt 

stoff;

xylitol som fortynningsmiddel av sukkeralkohol og natriumdodecylsulfat som overflateak-

tivt stoff; eller20

xylitol som fortynningsmiddel av sukkeralkohol og polysorbat 80 som overflateaktivt stoff;

mannitol som fortynningsmiddel av sukkeralkohol og natriumdodecylsulfat som overfla-

teaktivt stoff; eller

mannitol som fortynningsmiddel av sukkeralkohol og polysorbat 80 som overflateaktivt 

stoff.25

6. Komprimert sammensetning ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene hvor den komp-

rimerte sammensetningen omfatter fra 5 % til 65 % (vektfortynningsmiddel ikke av sukkeralkohol/vekttotal) av 

fortynningsmiddel ikke av sukkeralkohol, fortrinnsvis fra 10 % til 50 % (vektfortynningsmiddel ikke av sukker-

alkohol/vekttotal), ytterligere fortrinnsvis fra 15 % til 35 % (vektfortynningsmiddel ikke av sukkeralkohol/vekttotal).

7. Komprimert sammensetning ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene videre 30

omfattende mikrokrystallinsk cellulose som et fortynningsmiddel ikke av sukkeralkohol.

8. Komprimert sammensetning ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene omfat-

tende fra 25 % til 75 % (vektfortynningsmiddel av sukkeralkohol/vekttotal) av fortynningsmiddelet av suk-

keralkohol, ytterligere fortrinnsvis fra 35 % til 65 % (vektfortynningsmiddel av sukkeralkohol/vekttotal).
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9. Komprimert sammensetning ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene omfattende fra 

1 % til 45 % (vektmacitentan/vekttotal) av macitentan, fortrinnsvis fra 5 % til 35 % (vektmaci-

tentan/vekttotal), ytterligere fortrinnsvis fra 5 % til 25 % (vektmacitentan/vekttotal).

10. Komprimert sammensetning ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene hvor 

den komprimerte sammensetningen omfatter fra 5 % til 25 % (vektmacitentan/vekttotal) av maci-5

tentan, fra 35 % til 65 % (vektfortynningsmiddel av sukkeralkohol/vekttotal) av fortynningsmiddel av sukkeral-

kohol og fra 0,5 % til 5 % (vektoverflateaktivt stoff/vekttotal) av overflateaktivt stoff.

11. Komprimert sammensetning ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene videre omfatten-

de minst ett hjelpestoff valgt fra et oppløsningsmiddel, et bindemiddel eller et smøremiddel.

12. Komprimert sammensetning ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene hvor fortynning-10

smiddelet ikke av sukkeralkohol er mikrokrystallinsk cellulose, oppløsningsmiddelet er krysspovidon 

eller natriumstivelsesglykolat, bindemiddelet er povidon og smøremiddelet er magnesiumstearat.

13. Komprimert sammensetning ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene hvor sammen-

setningen fremstilles ved våtgranulering.

14. Komprimert sammensetning ifølge et hvilket som helst av de foregående kravene til anvendelse i 15

behandling av pulmonal arteriell hypertensjon.

15. Prosess for å fremstille en komprimert sammensetning, eller en fast oral farmasøytisk sammenset-

ning, eller en fast oral farmasøytisk sammensetning til anvendelse i behandling av pulmonal arteri-

ell hypertensjon, omfattende:

å blande macitentan, et fortynningsmiddel av sukkeralkohol og valgfritt ett eller flere hjel-20

pestoffer valgt fra et fortynningsmiddel ikke av sukkeralkohol, et oppløsningsmiddel, et bindemiddel, 

et smøremiddel;

å granulere blandingen oppnådd i forrige trinn, med en vannholdig løsning av et overfla-

teaktivt stoff hvor det overflateaktive stoffet er natriumdodecylsulfat eller polysorbat 80;

å smøre granulatet oppnådd i forrige trinn, fortrinnsvis med magnesiumstearat;25

hvor fortynningsmiddelet av sukkeralkohol er valgt fra en liste bestående av: maltitol, xy-

litol, mannitol:

å komprimere det smurte granulatet oppnådd i forrige trinn.
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