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Patentkrav 

1. Framgangsmåte for framstilling av corteksolon-17α-propionat i hydrert 

krystallinsk form IV karakterisert ved et DRX spekter som representert i Figur 28, 

omfattende krystallisering av corteksolon-17α-propionat fra en 

propylenglykol/vannblanding eller fra en polyetylenglykol/vannblanding, til å gi 5 

corteksolon-17α-propionat i hydrert krystallinsk form IV. 

2. Framgangsmåte i følge krav 1, hvor hydratet er monohydrat. 

3. Framgangsmåte i følge krav 1, hvor propylenglykol/vannblanding eller 

polyetylenglykol/vannblanding er i blandet i forholdet omtrent 1/2 til 2/1. 

4. Framgangsmåte i følge krav 3, hvor propylenglykol/vannblanding eller 10 

polyetylenglykol/vannblanding er blandet i forholdet omtrent 1/1. 

5. Framgangsmåte i følge ethvert av kravene 1 til 4, hvor krystalliseringen oppstår 

under dannelse av en farmasøytisk sammensetning. 

6. Framgangsmåte i følge ethvert av kravene 1 til 5, hvor corteksolon-17α-

propionat er framstilt ved reaksjonen av forbindelsen med formel IIA 15 

R

RO

O

CH3

CH3 O
O

O

O

 IIa 

hvor R er 23CHCH , med en forbindelse med formel III 

 OHR '
 

hvor R’ er en lineær alifatisk kjede inneholdende 1-10 karbonatomer for å framstille 

corteksolon-17α-propionat, ved tilstedeværelse av en lipase fra Candida. 

7. Framgangsmåte ifølge krav 6, hvor R’ er en alifatisk kjede inneholdende 1-8 20 

karbonatomer.  
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8. Framgangsmåte i følge ethvert av kravene 6 og 7, hvor forbindelsen fra formel 

IIa reageres med forbindelsen fra formel II i et organisk løsningsmiddel. 

9. Framgangsmåte ifølge krav 8, hvor det organiske løsningsmiddelet er aprotisk. 

10. Framgangsmåte ifølge krav 8, hvor det organiske løsningsmiddelet er valgt 

mellom toulen, acetonitril, tetrahydrofuran, diklormetan og/eller kloroform.  5 

11. Framgangsmåte i følge ethvert av kravene 6 til 10, hvor forbindelsen i formel 

IIa er til stede i en mengde i området 0,01 til 0,15 molar. 

12. Framgangsmåte i følge krav 11, hvor forbindelsen i formel IIa er til stede i en 

mengde på 0,025 molar. 

13. Framgangsmåte i følge ethvert av kravene 6 til 12, hvor forbindelsen i formel 10 

III er valgt mellom metanol, etanol, butanol og/eller oktanol. 

14. Framgangsmåte i følge ethvert av kravene 6 til 13, hvor forbindelsen i formel 

III er til stede i en mengde varierende fra omtrent 0,5 til omtrent 50 mol or mol av 

forbindelsen i formel IIa. 

15. Framgangsmåte i følge krav 14, hvor forbindelsen i formel III er til stede i en 15 

mengde på 5 mol or mol av forbindelsen i formel IIa. 

16. Framgangsmåte i følge ethvert av kravene 6 til 15, hvor lipasen fra Candida er 

fra Candida cylindracea (CCL) eller Candida antartica av type B (CALB). 

17. Framgangsmåte i følge krav 16, hvor nevnte lipase fra Candida er til stede i en 

mengde fra omtrent 1000 til 1000000 U/mmol. 20 

18. Framgangsmåte i følge krav 17, hvor nevnte lipase fra Candida er til stede i en 

mengde fra omtrent 1000 til 1000000 U/mmol for Candida cylindracea (CCL) og i 

en mengde fra omtrent 100 til 100000 U/mmol for Candida antartica av type B 

(CALB). 

19. Framgangsmåte i følge ethvert av kravene 6 til 18, hvor reaksjonen mellom 25 

forbindelsen i formel III og forbindelsen i formel IIa er utført ved en temperatur i 

området 10o til 49oC. 
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20. Framgangsmåte i følge krav 19 hvor reaksjonstemperaturen er i området 20o til 

32oC. 

21. Corteksolon-17α-propionat i hydrert krystallinsk form IV karakterisert ved et 

DRX spekter representert i figur 28.  

22. Corteksolon-17α-propionat i hydrert krystallinsk form IV i følge krav 21, hvor 5 

hydratet er monohydrat. 

23. Farmasøytisk sammensetning omfattende corteksolon-17α-propionat i hydrert 

krystallinsk form IV i følge ethvert av kravene 21 til 22 og minst en fysiologisk 

akseptabel bærer. 

24. Farmasøytisk sammensetning i følge krav 23 i fast, halvfast eller deigaktig 10 

form. 

25. Farmasøytisk sammensetning i følge krav 23 i form av tablett, kapsel, pulver, 

pellet, suspensjon, emulsjon, krem, gel, salve, eller paste. 

26. Corteksolon-17α-propionat i hydrert krystallinsk form i følge ethvert av kravene 

21 til 22 for bruk i behandling av syklige tilstander påvirkende det urogentiale 15 

system, det endokrine system, huden eller/og hudens vedheng. 

27. Corteksolon-17α-propionat i hydrert krystallinsk form i følge ethvert av kravene 

21 til 22 for bruk i behandling kviser, seboreisk eksem, håravfall, abnorm hårvekst, 

godartet prostata hyperplasi, former for prostatakreft, polycystisk 

eggstokksyndrom, for tidlig pubertetsyndrom, og kontroll av aggressiv eller 20 

avvikende sexuell oppførsel. 

28. Framgangsmåte for framstilling av farmasøytisk sammensetning i i følge 

ethvert av kravene 23 til 25, omfattende oppløsning av corteksolon-17α-propionat i 

et organisk løsningsmiddel, fulgt av tilsetning av vann i forhodet 1/3 til 3/1 med 

hensyn til det organiske løsningsmiddelet, hvor det organiske løsningsmiddelet er 25 

valgt fra propylenglykol eller polyetylenglykol. 
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