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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

10.

11.

Farmaceutski pripravak, naznacen time, da sadrZi spoj 1-kloro-4-(B-D-glukopiranoz-1-il)-2-[4-((S)-tetrahidrofuran-
3-iloksi)-benzil]-benzena formule (1.9),

(1.9)

pri éemu je raspodjela veli€ina Eestica spoja formule (1.9) u navedenom pripravku 5 um < X90 < 100 pum, dok se
raspodjela veli¢ina Cestica odnosi na volumen 1 utvrduje se metodom laserske difrakcije, i time, da navedeni spoj
formule (1.9) predstavlja 1,0% do 20% od mase navedenog pripravka.

Farmaceutski pripravak prema patentnom zahtjevu 1, naznacen time, da spoj formule (1.9) predstavlja 2,0% do 15%
od mase farmaceutskog pripravka.

Farmaceutski pripravak prema patentnom zahtjevu 1 ili 2, naznacen time, da raspodjela veli¢ina &estica spoja
formule (1.9) u spomenutom pripravku iznosi 10 pm < X90 < 100 pm, pri c¢emu se raspodjela veli¢ina Cestica odnosi
na volumen 1 utvrduje se metodom laserske difrakcije.

Farmaceutski pripravak prema patentnom zahtjevu 1, 2 ili 3, dok spomenuti pripravak sadrzi kristalni oblik
navedenog spoja formule (1.9), poZeljno pri éemu je kristalni oblik spoja formule (1.9) naznacen time, da posjeduje
uzorak rendgenske difrakcije na prahu koji ima maksimume na 18,84, 20,36 1 25,21 stupnjeva 20 (£0,1 stupanj 20),
pri ¢emu je navedeni uzorak rendgenske difrakcije na prahu (XRPD) nacinjen uporabom CuK,; radijacije.
Farmaceutski pripravak prema patentnom zahtjevu 4, naznacen time, da se najmanje 50% po masi, prvenstveno
najmanje 80% po masi od spoja (1.9) nalazi u njegovom kristalnom obliku.

Farmaceutski pripravak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 5, naznacen time, da spomenuti pripravak
sadrzi dezintegrator i vezivno sredstvo, pri ¢emu omjer od navedenog dezintegratora prema navedenom vezivnom
sredstvu iznosi izmedu 1,5 : 3,51 1 : 1 (masa/masa).

Farmaceutski pripravak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 6, naznacen time, da dezintegrator u
farmaceutskom pripravku je kroskarmeloza natrij.

Farmaceutski pripravak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 7, naznaen time, da vezivno sredstvo u
farmaceutskom pripravku je hidroksipropil celuloza.

Farmaceutski pripravak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 8, naznacen time, da najmanje 99% C&estica
od navedenog vezivnog sredstva (po masi) su 250 um ili manje.

Farmaceutski pripravak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 9, naznacen time, da se spomenuti pripravak
dobiva putem vlazne granulacije visokog smicanja, pri ¢emu navedeni pripravak nadalje sadrzi razrjedivac, gdje se
5 - 20% (po masi) od spomenutog razrjedivaca dodaje u navedeni pripravak kao suhi dodatak nakon spomenute
vlaZne granulacije.

Farmaceutski pripravak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 10, naznacen time, da spomenuti pripravak
sadrzi:

Koli¢ina
(% po masi)
spoj formule (1.9) 1,0-20
jedan ili vise razrjedivaca 65 - 93
jedno ili viSe vezivnih sredstava 1-5
jedan ili viSe dezintegratora 1-4
opcionalno jedan ili viSe dodatnih aditiva | do 100 %

ili
Koli¢ina
(% po masi)
spoj formule (1.9) 1,0-20
jedan ili vise razrjedivaca 65 - 90
jedno ili viSe vezivnih sredstava 1-5
jedan ili viSe dezintegratora 1-3
opcionalno dodatnih aditiva do 100 %
ili
Koli¢ina
(% po masi)
spoj formule (1.9) 1,0-20
laktozu monohidrat 35-90
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mikrokristalnu celulozu 0-30
hidroksipropil celulozu 1-5
kroskarmelozu natrij 1-3
opcionalno dodatnih aditiva | do 100 %
ili
Koli¢ina
(% po masi)
spoj formule (1.9) 1,0-20
laktozu monohidrat 35-70
mikrokristalnu celulozu 20 —40
hidroksipropil celulozu 1-5
kroskarmelozu natrij 1-3
opcionalno dodatnih aditiva | do 100 %
ili
Koli¢ina
(% po masi)
spoj formule (1.9) 1,0-17
laktozu monohidrat 28 - 60
mikrokristalnu celulozu 30-50
hidroksipropil celulozu 1-5
kroskarmelozu natrij 1-4
ili
Koli¢ina
(% po masi)
spoj formule (1.9) 1-20
laktozu monohidrat 39-63
mikrokristalnu celulozu 20 - 40
hidroksipropil celulozu 1-5
kroskarmelozu natrij 1-3
opcionalno dodatnih aditiva | do 100 %

Farmaceutski pripravak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 11, naznacen time, da nadalje sadrZi jedan ili
viSe lubrikanata.

Farmaceutski pripravak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 12, naznacen time, da nadalje sadrZi jedno ili
viSe kliznih sredstava.

Farmaceutski pripravak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 13, naznacen time, da koli¢ina spoja formule
(1.9) iznosi 1 do 25 mg, prvenstveno 1, 2,5, 5, 10 ili 25 mg.

Farmaceutski oblik za doziranje, naznacen time, da sadrzi farmaceutski pripravak u skladu s bilo kojim od patentnih
zahtjeva 1 do 14.

Farmaceutski oblik za doziranje prema patentnom zahtjevu 15, naznacen time, da spomenuti oblik za doziranje je
¢vrsti farmaceutski oblik za doziranje za oralnu primjenu, poZeljno tableta, kapsula ili filmom obloZena tableta.
Postupak vlaZne granulacije, naznacen time, da je za izradu farmaceutskog oblika za doziranje koji sadrZi spoj 1-
kloro-4-(B-D-glukopiranoz-1-il)-2-[4-((S)-tetrahidrofuran-3-iloksi)-benzil]-benzena formule (1.9) i jednu ili vise

pomo¢nih tvari,
8]
s

4.9
pri ¢emu je raspodjela velicina Cestica spoja formule (1.9) u navedenom pripravku 5 pm < X90 < 100 pm, dok se
raspodjela veli¢ina ¢estica odnosi na volumen 1 utvrduje se metodom laserske difrakceije, 1 pritom navedeni spoj
formule (I1.9) predstavlja 1,0% do 20% od mase navedenog pripravka,
gdje navedeni postupak obuhvada sljedece korake:
(1) prethodno mijesanje navedenog spoja formule (1.9) 1 glavnog udjela pomo¢nih tvari ukljucujuéi vezivno
sredstvo u mijeSalici kako bi se dobila predsmjesa;
(2) granuliranje predsmjese iz koraka (1) pomo¢u dodavanja granulacijske tekucine, poZeljno vode;
(3) suSenje granula iz koraka (2) u susilici s fluidiziranim slojem ili u peénici za susenje;

3
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(4) opcionalno suho prosijavanje osuSenih granula iz koraka (3);
(5) mijesanje osuSenih granula iz koraka (4) s preostalim pomoc¢nim tvarima u mijesalici kako bi se dobila
kona¢na smjesa;
(6) tabletiranje konacne smjese iz koraka (5) putem njezina komprimiranja na odgovaraju¢oj presi za tablete
u svrhu proizvodnje jezgri tableta;
(7) opcionalno oblaganje filmom jezgri tableta iz koraka (6) s film oblogom.
18. Postupak izravnog komprimiranja, naznacen time, da je za izradu farmaceutskog pripravka koji sadrZi spoj 1-kloro-
4-(B-D-glukopiranoz-1-il)-2-[4-((S)-tetrahidrofuran-3-iloksi)-benzil]-benzena formule (1.9) 1 jednu ili vi$e pomo¢nih
tvari,

(1.9}
pri ¢emu je raspodjela veli¢ina Cestica spoja formule (1.9) u navedenom pripravku 5 pm < X90 < 100 pm, dok se
raspodjela veli¢ina Cestica odnosi na volumen i utvrduje se metodom laserske difrakcije, 1 pritom navedeni spoj
formule (1.9) predstavlja 1,0% do 20% od mase navedenog pripravka,
gdje navedeni postupak obuhvaca sljedece korake:
(1) prethodno mijesanje navedenog spoja formule (1.9) i1 glavnog udjela pomoc¢nih tvari u mijeSalici kako
bi se dobila predsmjesa;
(2) opcionalno suho prosijavanje predsmjese kroz sito kako bi se segregirale kohezivne Cestice 1 kako bi se
poboljsala uniformnost sadrZaja;
(3) mijesanje predsmjese iz koraka (1) ili (2) u mijeSalici, opcionalno pomoc¢u dodavanja preostalih
pomo¢énih tvari u smjesu 1 nastavljanje mije$anja;
(4) tabletiranje kona¢ne smjese iz koraka (3) pomocu njezinog komprimiranja na prikladnoj presi za tablete
u svrhu proizvodnje jezgri tableta;
(5) opcionalno oblaganje filmom jezgri tableta iz koraka (4) s film oblogom.
19. Postupak suhe granulacije, naznacen time, da je za izradu farmaceutskog pripravka koji sadrzi spoj 1-kloro-4-(j3-
D-glukopiranoz-1-il)-2-[4-((S)-tetrahidrofuran-3-iloksi)-benzil]-benzena formule (I1.9) i jednu ili vise pomoénih
tvari,

(1.9)
pri ¢emu je raspodjela velicina Cestica spoja formule (1.9) u navedenom pripravku 5 pm < X90 < 100 pm, dok se
raspodjela velicina &estica odnosi na volumen 1 utvrduje se metodom laserske difrakcije, 1 pritom navedeni spoj
formule (I1.9) predstavlja 1,0% do 20% od mase navedenog pripravka,
gdje navedeni postupak obuhvaca sljedece korake:
(1) mijeSanje spomenutog spoja formule (1.9) sa svim pomo¢nim tvarima ili s dijelom pomo¢nih tvari u
mijesalici;
(2) zbijanje smjese iz koraka (1) na prikladnom valjkastom kompaktoru;
(3) smanjivanje traka koje su dobivene za vrijeme koraka (2) u granule pomoc¢u prikladnih koraka za
mljevenje ili prosijavanje;
(4) opcionalno mijeSanje granula iz koraka (3) s preostalim pomo¢nim tvarima u mijesalici kako bi se dobila
konaéna smjesa;
(5) tabletiranje granula iz koraka (3) ili kona¢ne smjese iz koraka (4) pomoc¢u komprimiranja istih na
prikladnoj predi za tablete u svrhu proizvodnje jezgri tableta;
(6) opcionalno oblaganje filmom jezgri tableta iz koraka (5) s film oblogom.
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