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Summary of Invention

Coronary heart disease (CHD) is the most common cause of death in the world and its incidence is
increasing day by day. Hyperlipidemia is the most important risk factor for coronary heart disease
and statins are the most commonly used drug group in treatment of this. Statin molecules are used
for dyslipidemia (high cholesterol) treatment and the tablet forms of statins has low oral
bioavailability. The invention is about a new drug formulation of rosuvastatin molecule and the aim
is increased bioavailability action. Different type of drug delivery system was used and generated the
new drug formulation.

This present invention is aimed to reduce side effects of rosuvastatin by reducing the drug dose and
also it is expected to increase patient compliance. The new pharmaceutical form is intended to be
presented to the pharmaceutical industry and to be implemented on dyslipidemia patients by
developing formulation with these advantages.

Advantages and Innovations

Reducing side effects in patients

Quick response of treatment

Low dosage usage and high efficiency

High pharmacokinetic activity

Bioavailability is high (Through to peak ratio is approximately 1)
Super generic form

Stage of Development:

Harmonization and optimization of the formulation of auxiliary agents were studied.
Preclinical phase studies were almost finished.

Toxicity studies were finished.

Animal studies were done (in model swine)

The harmony of the adjuvants studies and optimization studies were performed.
Formulation studies, animal experiments and toxicity studies were completed.
Pre-clinical phase are almost finished. Clinical studies must be done.

Market Opportunity

The rosuvastatin molecule is well known in the market and there are some data from seven major
markets (United States, France, Germany, Italy, Spain, United Kingdom, and Japan). AstraZeneca have
reported sales of $129 million for rosuvastatin in 2003 (of which $62 million came from sales in the
United States). Sales in the first quarter of 2004 were reported to be US $129 million. These numbers
show that new drug formulation of rosuvastatin molecule has high potential in the market.

Intellectual Property Status
Patent international stage (PCT).

Further Information
For further information please contact EU EBILTEM-TTO IP and Licensing Unit,
Mail: patent@ebiltem.ege.edu.tr | Phone: 0 232 343 44 00

Inventors
Prof. Dr. Hatice Yesim Karasulu | Prof. Sebnem Apaydin | Dr. Ecz. Evren Giindogdu
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Baslik: Dislipidemi Tedavisi icin Rosuvastatin Siiper Jenerik Formiilasyonu
Kategori: Farmasotik Teknolojiler ve Biyoteknoloji

Isbirligi: Lisanslama

Ozet

Kroner kalp hastaligi (KKH) morbidite ve mortalite nedenleri arasinda ilk siray1 almakta ve siklig1 giderek
artmaktadir. KKH gelisiminde en 6nemli risk faktorii hiperlipidemidir ve tedavisinde en sik kullanilan ilag
grubu statinlerdir. Rosuvastatin 2003 yilinda hiperlipidemi tedavisinde kullanimi i¢in onay almis en yeni
statin grubudur. Ancak rosuvastatinin biyoyararlaniminin %20 civarinda oldugunu gosteren ¢alismalar
bulunmaktadir. Bu nedenle rosuvastatinin oral biyoyararlanimi istenilen diizeyde degildir. Giiniimiizde
etken maddeye ait olan biyoyararlanim probleminin giderilmesine yonelik bir calisma mevcut degildir.

Bulusun amaci dislipidemi tedavisinde kullanilan bir statin molekiilii olan rosuvastatinin yag/su tipinde
kendiliginden emiilsifive olabilen ila¢ tasiyici sistemlerini (SMEDD) gelistirmek ve etkinligini
gostermektir. Son yillarda yapilan ¢alismalarda, kendiliginden mikro/nano emiilsifiye olabilen ilag tasiyici
sistemleri diger konvansiyonel ila¢ sekilleriyle karsilastirildiginda farkli ilaglarin biyoyararlanimini
arttirdigl ve daha etkin bir tedavi sagladigl goriilmiistiir. Rosuvastatin hem dislipidemik etkinlikleri
bakimindan, hem de kan plazma konsantrasyonu agisindan ilk defa yenilik¢i bir formiilasyon icerisinde
kullanilmistir.

Bu bulus ile rosuvastatinin yan etkilerinin azaltilmasi, ila¢ dozunun azaltilmasi ve hasta uyuncunun
arttirillmasi hedeflenmistir. Bu avantajlar dogrultusunda gelistirilecek formiilasyon ile yeni bir farmasotik
seklin ila¢ endiistrisine sunulmasi ve dislipidemi tedavisinde hastalara uygulanmasi amag¢lanabilmektedir.

Yenilik¢i Yonleri ve Avantajlari

Yan etkisi az ve tedavide hizli yanit

Diisiik dozda iyi bir etkinlik

Biyoyararlanimi yliksek (Vadi tepe orani 1’e yaklasik)

Farmakokinetik etkinligi yliksek

Diistik maliyetli ve birim ila¢ basina kullanilacak etkin madde miktar1 diigiik
Siiper jenerik form

Ar-Ge Durumu:
B Formiilasyon ¢alismalarinda yan maddelerin uyumu ve optimizasyon ¢alismalari yapilmistir.
B Formiilasyon ¢alismasi tamamlanmistir. Hayvan denemeleri yapilmistir. Toksisite ¢alismalari
yapimistir.
B Pre-Klinik Faz tamamlanmak tizeredir. Klinik ¢alismalarin yapilmasi gerekmektedir.

Pazar Firsatlar

Bu ¢alisma ila¢ sanayinde kullanilabilmektedir. Calisma ile rosuvastatinin yan etkilerinin azaltilmasj, ilag¢
dozunun azaltilmasi ve hasta uyuncunun artirilmasi hedeflenmistir. Bu avantajlar dogrultusunda
gelistirilen formiilasyon ile yeni bir farmasétik seklin ila¢g endistrisine sunulmasi ve dislipidemi
tedavisinde uygulanmasi amaglanmaktadir. Rosuvastatin molekiilii ilag¢ sektoriinde oldukga iyi bilinen bir
molekiildir. Bu kapsamda, AstraZeneca'nin yayinladigl firma yillik raporuna goére 2003 yilinda
rosuvastatin satis1 129 milyon $ (62 milyon $’lik satis sadece ABD’de gerceklesmistir.) olarak bildirilmistir.
Bununla birlikte 2004 yilinin ilk ¢eyregindeki satis rakami 129 milyon $ olarak raporda yer almaktadir ve
bu sayilar; rosuvastatin molekiiliiniin yeni ila¢ formiilasyonu pazarinda yiiksek bir potansiyele sahip
oldugunu gostermektedir.

Fikri Miilkiyet Haklar1
Uluslararasi patent basvurusu yapilmistir (PCT).

Detayh Bilgi
Detayl bilgi icin liitfen; EU EBILTEM-TTO Fikri Miilkiyet Haklar1 Birimi ile iletisime geciniz.
Mail: patent@ebiltem.ege.edu.tr | Tel: 0 232 343 44 00

Buluscgular
Prof. Dr. Hatice Yesim Karasulu | Prof. Sebnem Apaydin | Dr. Ecz. Evren Glindogdu
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