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Patenttivaatimukset

1. Farmaseuttinen koostumus, joka sisdltaa yhdistetta 1-kloori-4-(B-D-glukopyranos-
1-yyli)-2-[4-((S)-tetrahydrofuran-3-yylioksi)bentsyyli]bentseeni, jolla on kaava (I1.9),

(1.9)

jossa kaavan (I.9) mukaisen yhdisteen hiukkaskokojakauma mainitussa koostumuk-
sessa on 5 ym < X90 < 100 um, jolloin hiukkasten kokojakauma on tilavuuden mu-
kaan ja maaritetty laserdiffraktiomenetelmall, ja jossa mainittu kaavan (1.9) mu-
kainen yhdiste edustaa 1,0-20 % mainitun koostumuksen painosta.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen farmaseuttinen koostumus, jossa kaavan (1.9)
mukainen yhdiste edustaa 2,0—15 % farmaseuttisen koostumuksen painosta.

3. Patenttivaatimuksen 1 tai 2 mukainen farmaseuttinen koostumus, jossa kaavan
(1.9) mukaisen yhdisteen hiukkaskokojakauma mainitussa koostumuksessa on 10
Hm < x 90 < 100 pm, jolloin hiukkaskokojakauma on tilavuuden mukaan ja maari-
tetty laserdiffraktiomenetelmalla.

4. Patenttivaatimuksen 1, 2 tai 3 mukainen farmaseuttinen koostumus, jossa mainit-
tu koostumus kasittaa mainitun kaavan (I.9) mukaisen yhdisteen kiteisen muodon,
jolloin edullisesti kaavan (I.9) mukaisen yhdisteen kiteinen muoto on, jolle on tun-
nusomaista réntgenjauhediffraktiokuvio, joka kasittéa piikit kohdissa 18,84, 20,36
ja 25,21 astetta 20 (0,1 astetta 20), jolloin mainittu rontgenjauhediffraktiokuvio
(XRPD) on tehty CuKq:-sateilya kayttamalla.
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5. Patenttivaatimuksen 4 mukainen farmaseuttinen koostumus, jossa vahintdan 50
paino-%, erityisesti vahintadn 80 paino-% yhdisteesta (I.9) on kiteisessé muodos-

Ssaan.

6. Jonkin patenttivaatimuksen 1-5 mukainen farmaseuttinen koostumus, jossa mai-
nittu koostumus sisdltaa hajotusainetta ja sideainetta, jolloin mainitun hajotusaineen
suhde mainittuun sideaineeseen on 1,5:3,5 ja 1:1 (paino/paino) valilla.

7. Jonkin patenttivaatimuksen 1-6 mukainen farmaseuttinen koostumus, jossa hajo-
tusaine farmaseuttisessa koostumuksessa on kroskarmelloosinatrium.

8. Jonkin patenttivaatimuksen 1-7 mukainen farmaseuttinen koostumus, jossa side-
aine farmaseuttisessa koostumuksessa on hydroksipropyyliselluloosa.

9. Jonkin patenttivaatimuksen 1-8 mukainen farmaseuttinen koostumus, jossa va-
hintddn 99 % mainitun sideaineen hiukkasista (painon mukaan) on 250 um tai pie-

nempia.

10. Jonkin patenttivaatimuksen 1-9 mukainen farmaseuttinen koostumus, jossa
mainittu koostumus on saatu korkean leikkausvoiman markdrakeistuksen avulla,
jolloin mainittu koostumus sisaltaa lisaksi laimennusainetta, jolloin 5-20 % (painos-
ta) mainittua laimennusainetta lisatdan mainittuun laimennusaineeseen. koostumus

kuivana lisdyksena mainitun markarakeistuksen jalkeen.

11. Jonkin patenttivaatimuksen 1-10 mukainen farmaseuttinen koostumus, jolloin

mainittu koostumus sisaltaa:

Maara
(paino-%)
Kaavan (I.9) mukainen yhdiste 1,020
Yksi tai useampi laimennusaine 65-93
Yksi tai useampi sideaine 1-5
Yksi tai useampi hajotusaine 14
Valinnaisesti yksi tai useampi lisdaine jopa 100 %




tai

tai

tai

Maara
(paino-%)
Kaavan (I.9) mukainen yhdiste 1,020
Yksi tai useampi laimennusaine 65-90
Yksi tai useampi sideaine 1-5
Yksi tai useampi hajotusaine 1-3

Valinnaisesti lisaaineita

jopa 100 %

Maara
(paino-%)
Kaavan (I1.9) mukainen yhdiste 1,020
Laktoosi monohydraatti 35-90
Mikrokiteinen selluloosa 0-30
Hydroksipropyyliselluloosa 1-5
Kroskarmelloosinatrium 1-3

Valinnaisesti lisdaineita

jopa 100 %

Maara
(paino-%)
Kaavan (I.9) mukainen yhdiste 1,020
Laktoosi monohydraatti 3570
Mikrokiteinen selluloosa 2040
Hydroksipropyyliselluloosa 1-5
Kroskarmelloosinatrium 1-3

Valinnaisesti lisaaineita

jopa 100 %




5 12. Jonkin patenttivaatimuksen 1-11 mukainen farmaseuttinen koostumus, joka
lisdksi sisdltaa yhta tai useampaa voiteluainetta.

13. Jonkin patenttivaatimuksen 1-12 mukainen farmaseuttinen koostumus, joka

lisaksi sisaltaa yhta tai useampaa liukuainetta.

10

14. Jonkin patenttivaatimuksen 1-13 mukainen farmaseuttinen koostumus, jossa
kaavan (I1.9) mukaisen yhdisteen maara on 1-25 mg, erityisesti 1, 2,5, 5, 10 tai 25

mg.

15 15. Farmaseuttinen annosmuoto, joka sisdltaa jonkin patenttivaatimuksen 1-14 mu-

Maadra

(paino-%)
Kaavan (I.9) mukainen yhdiste 1,0-17
Laktoosi monohydraatti 28-60
Mikrokiteinen selluloosa 30-50
Hydroksipropyyliselluloosa 1-5
Kroskarmelloosinatrium 14
Maara
(paino-%)
Kaavan (I1.9) mukainen yhdiste 1-20
Laktoosi monohydraatti 39-63
Mikrokiteinen selluloosa 2040
Hydroksipropyyliselluloosa 1-5
Kroskarmelloosinatrium 1-3

Valinnaisesti lisdaineita

jopa 100 %

kaista farmaseuttista koostumusta.
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16. Patenttivaatimuksen 15 mukainen farmaseuttinen annosmuoto, jossa mainittu
annosmuoto on kiinted farmaseuttinen annosmuoto suun kautta otettavaksi, edulli-
sesti tabletti, kapseli tai kalvopaallysteinen tabletti.

17. Markdrakeistusprosessi farmaseuttisen annosmuodon valmistamiseksi, joka an-
nostusmuoto kasittéa yhdisteen 1-kloori-4-(B-D-glukopyranos-1-yyli)-2-[4-((S)-
tetrahydrofuran-3-yylioksi)- kaavan (1.9) bentsyyli]bentseeni ja yksi tai useampi

apuaine,

(1.9)

jolloin kaavan (I1.9) mukaisen yhdisteen hiukkaskokojakauma mainitussa koostu-
muksessa on 5 pm < X90 < 100 pm, jolloin hiukkaskokojakauma on tilavuuden mu-
kaan ja maaritetty laserdiffraktiomenetelmalld, ja jossa mainittu yhdiste kaava (1.9)
edustaa 1,0-20 % mainitun koostumuksen painosta,

jolloin mainittu prosessi kasittaa seuraavat vaiheet:

(1) Esisekoitetaan mainittu kaavan (I.9) mukainen yhdiste ja padosa tayteaineista,
mukaan lukien sideaine, sekoittimessa esiseoksen saamiseksi;

(2) rakeistetaan vaiheen (1) esiseos lisadmalla rakeistusnestetta, edullisesti vetta;
(3) vaiheen (2) rakeiden kuivaaminen leijukerroskuivaimessa tai kuivausuunissa;
(4) valinnaisesti vaiheen (3) kuivattujen rakeiden kuivaseulonta;

(5) vaiheen (4) kuivattujen rakeiden sekoittaminen muiden tayteaineiden kanssa
sekoittimessa lopullisen seoksen saamiseksi;

(6) tabletoidaan aiheen (5) lopullinen seos puristamalla se sopivassa tablettipuristi-
messa tablettiytimien valmistamiseksi;

(7) valinnaisesti vaiheen (6) tablettiytimien kalvopaallystaminen kalvopaallysteella.

18. Suora puristusmenetelmd farmaseuttisen koostumuksen valmistamiseksi, joka
koostumus siséltaa yhdistetté 1-kloori-4-(B-D-glukopyranos-1-yyli)-2-[4-((S)-
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tetrahydrofuran-3-yylioksi)bentsyyli ]-bentseeni, jolla on kaava (1.9) ja yksi tai use-

ampi apuaine,

OH (1.9)

jolloin kaavan (I1.9) mukaisen yhdisteen hiukkaskokojakauma mainitussa koostu-
muksessa on 5 pm < X90 < 100 pm, jolloin hiukkaskokojakauma on tilavuuden mu-
kaan ja maaritetty laserdiffraktiomenetelmalld, ja jossa mainittu yhdiste kaava (1.9)
edustaa 1,0-20 % mainitun koostumuksen painosta,

jolloin mainittu prosessi kasittaa seuraavat vaiheet:

(1) Esisekoitetaan mainittu kaavan (1.9) mukainen yhdiste ja suurin osa tayteaineis-
ta sekoittimessa esiseoksen saamiseksi;

(2) valinnaisesti kuivaseulotaan esiseos seulan lapi koheesiohiukkasten erottamiseksi
ja sisallon tasaisuuden parantamiseksi;

(3) sekoitetaan vaiheen (1) tai (2) esiseos sekoittimessa, valinnaisesti lisaamalla
seokseen jéljella olevia tdyteaineita ja jatkamalla sekoittamista;

(4) tabletoidaan vaiheen (3) lopullinen seos puristamalla se sopivassa tablettipuris-
timessa tablettiytimien valmistamiseksi;

(5) valinnaisesti vaiheen (4) tablettiytimien kalvopaallystdminen kalvopaallysteella.

19. Kuivarakeistusprosessi farmaseuttisen koostumuksen valmistamiseksi, joka
koostumus sisdltaa yhdistetta 1-kloori-4-(B-D-glukopyranos-1-yyli)-2-[4-((S)-
tetrahydrofuran-3-yylioksi)bentsyyli ]-bentseeni, jolla on kaava (1.9) ja yksi tai use-

ampi apuaine,

(1.9)
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jolloin kaavan (I1.9) mukaisen yhdisteen hiukkaskokojakauma mainitussa koostu-
muksessa on 5 pm < X90 < 100 pm, jolloin hiukkaskokojakauma on tilavuuden mu-
kaan ja maaritetty laserdiffraktiomenetelmalld, ja jossa mainittu yhdiste kaava (1.9)

edustaa 1,0-20 % mainitun koostumuksen painosta

jolloin mainittu prosessi kasittaa seuraavat vaiheet:

(1) sekoitetaan mainittu kaavan (I.9) mukainen yhdiste joko kaikkien tai osan tayte-
aineista sekoittimessa;

(2) vaiheen (1) seoksen tiivistdminen sopivalla telapuristimella;

(3) pelkistetadn vaiheessa (2) saadut nauhat rakeiksi sopivilla jauhatus- tai seulon-
tavaiheilla;

(4) valinnaisesti sekoitetaan vaiheen (3) rakeita jaljella olevien téyteaineiden kanssa
sekoittimessa lopullisen seoksen saamiseksi;

(5) tabletoidaan vaiheen (3) rakeet tai vaiheen (4) lopullinen seos puristamalla se
sopivassa tablettipuristimessa tablettiytimien valmistamiseksi;

(6) valinnaisesti vaiheen (5) tablettiytimien kalvopaallystdminen kalvopaallysteella.
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