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PATENTKRAV 

 

1. Krystallinsk form av et tosylatsalt av forbindelse 1: 

 

 5 

2. Polymorf av den krystallinske formen ifølge krav 1,  

karakterisert ved et røntgen diffraksjonsmønster som inkluderer topper ved omtrent 

8,06, 13,02 og 18,83 °2θ ved å benytte Cu Kα-stråling, eller topper ved omtrent 

8,06, 11,41, 13,02, 18,83, 20,54 og 24,53 °2θ ved å benytte Cu Kα-stråling, eller 

topper ved omtrent 5,60, 8,06, 8,57, 11,41, 13,02, 15,58, 18,83, 20,54 og 24,53 °2θ 10 

ved å benytte Cu Kα-stråling, eller ved et røntgen diffraksjonsmønster vesentlig likt 

det som er fremlagt på figur 8. 

 

3. Polymorf ifølge krav 2, oppnådd ved krystallisering av et tosylatsalt av 

forbindelse 1: 15 

fra isopropanol. 

 

4. Fremgangsmåte for fremstilling av et stabilt, krystallinsk tosylatsalt av 

forbindelse 1: 20 

der fremgangsmåten omfatter: 

 løse en fri base av forbindelse 1 i et første løpsningsmiddel eller 

kombinasjon av løpsningsmidler for å danne en første løsning, 
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 løse p-toluensulfonsyre i et andre løpsningsmiddel eller kombinasjon av 

løsningsmidler for å danne en andre løsning, 

 kombinere den første og andre løsningen for å danne en tredje løsning, og 

 tilsette en form 1 polymorf av et tosylatsalt av forbindelse 1 som en 

såkrystall til den tredje løsningen for å danne en fjerde løsning. 5 

 

5. Fremgangsmåte ifølge krav 4, der det første løsningsmiddelet eller 

kombinasjonen av løsningmidler og det andre løsningsmiddelet eller kombinasjon 

av løsningsmidler er de samme eller forskjellig. 

 10 

6. Fremgangsmåte ifølge krav 4, der den første kombinasjonen av 

løsningsmidler og den andre kombinasjonen av løsningsmidler hver uavhengig er en 

kombinasjon av alkoholiske løsningsmidler. 

 

7. Fremgangsmåte ifølge krav 6, der den første kombinasjonen av 15 

løsningsmidler og den andre kombinasjonen av løsningsmidler hver uavhengig er en 

kombinasjon av to alkoholiske løsningsmidler, eventuelt der de to alkoholiske 

løsningsmidlene er etanol og isopropanol, f.eks., der etanolen og isopropanolen 

foreligger ved et volum-til-volum forhold på 2 til 1. 

 20 

8. Fremgangsmåte ifølge krav 4, der den første kombinasjonen av 

løsningsmidler og den andre kombinasjonen av løsningsmidler hver omfatter et 

alkoholisk løsningsmiddel, som eventuelt er metanol, og et anti-løsningsmiddel som 

eventuelt er valgt fra et keton, en ester og en eter (f.eks. metyl-t-butyleter). 

 25 

9. Fremgangsmåte ifølge krav 4, der den første kombinasjonen av 

løsningsmidler og den andre kombinasjonen av løsningsmidler hver omfatter 

metanol og metyl-t-butyleter, eventuelt der metanolen og metyl-t-butyleteren 

foreligger ved et volum-til-volum forhold på 1 til 1,2. 

 30 

10. Fremgangsmåte ifølge krav 4, der p-toluensulfonsyren er tilveiebrakt i en 

mengde fra 25 til 75 vekt% relativt mengden av nevnte forbindelse 1.  

 

11. Fremgangsmåte ifølge krav 4, der p-toluensulfonsyren er tilveiebrakt i en 

form av et p-toluensulfonsyre-monohydrat. 35 

 

12. Fremgangsmåte ifølge krav 4, der den fjerde løsningen danner en 

oppslemming ved omrøring, og eventuelt der fremgangsmåten ytterligere omfatter å 

tørke oppslemmingen. 

 40 
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13. Polymorf av et tosylatsalt av forbindelse 1: 

oppnådd i overensstemmelse med fremgangsmåten ifølge krav 4. 

 

14. Polymorf av den krystallinske formen ifølge krav 1,  5 

karakterisert ved at et røntgen diffraksjonsmønster inkluderer topper ved omtrent 

5,11 og 15,60 °2θ ved å benytte Cu Kα-stråling, eller topper ved omtrent5,11, 8.89, 

10,34, 11,76 og 15,60 °2θ ved å benytte Cu Kα-stråling, eller topper ved omtrent 

5,11, 8,89, 10,34, 11,76, 13,70, 14,81 og 15,60 °2θ ved å benytte Cu Kα-stråling, 

eller et røntgen diffraksjonsmønster liknende det som er vist på figur 10. 10 

 

15. Polymorf av den krystallinske formen av krav 1, karakterisert ved at et 

røntgen diffraksjonsmønster inkluderer topper ved omtrent 11,88 og 16,12 °2θ ved å 

benytte Cu Kα-stråling, eller topper ved omtrent 7,82, 11,88, 16,12 og 21,46 °2θ 

ved å benytte Cu Kα-stråling, eller topper ved omtrent 7,82, 11,88, 12,68, 16,12, 15 

18,63, 21,46 og 23,74 °2θ ved å benytte Cu Kα-stråling, eller et røntgen 

diffraksjonsmønster liknende det som er vist på figur 9. 

 

16. Polymorf ifølge krav 14, oppnådd ved krystallisering av et tosylatsalt av 

forbindelse 1: 20 

fra aceton, metyletylketon, metylpentanon eller etylacetat.  

 

17. Polymorf ifølge krav 15, oppnådd ved krystallisering av et tosylatsalt av 

forbindelse 1: 25 

fra diklormetan. 
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18. Farmasøytisk sammensetning omfattende den krystallinske formen ifølge 

krav 1 eller polymorfen ifølge ethvert av kravene 2 og 13-15, og et farmasøytisk 

akseptabelt fortynningsmiddel, eksipiens eller bærer. 

 

19. Farmasøytisk sammensetning ifølge krav 18, der polymorfen foreligger i en 5 

ren form. 
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