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Patentkrav 

 

1. P-toluensulfonsyresalt av en forbindelse med formel (IA):  

      

eller et hydrat av p-toluensulfonsyresaltet. 5 

  

2. Krystall av et p-toluensulfonsyresalt av forbindelsen med formel (IA):  

      

eller krystall av et hydrat av p-toluensulfonsyresaltet. 

  10 

3. Krystallen av p-toluensulfonsyresaltet ifølge krav 2, hvori krystallen har topper i 

diffraksjonsvinkler (2θ) på: 7,8°±0,2°, 10,6°±0,2°, 15,6°±0,2°, 17,8°±0,2° og 

21,5°±0,2° i et røntgenpulverdiffraksjonsspekter. 

  

4. Krystallen av p-toluensulfonsyresaltet ifølge krav 2, hvori krystallen har topper i 15 

diffraksjonsvinkler (2θ) på: 7,8°±0,2°, 10,6°±0,2°, 15,6°±0,2°, 17,8°±0,2°, 

18,6°±0,2°, 20,4°±0,2°, 21,5°±0,2°, 21,9°±0,2°, 23,6°±0,2° og 25,5°±0,2° i et 

røntgenpulverdiffraksjonsspekter. 

  

5. Form I-krystall av p-toluensulfonsyresalthydratet ifølge krav 2, hvori krystallen har 20 

topper i diffraksjonsvinkler (2θ) på: 12,9°±0,2°, 17,6°±0,2°, 22,4°±0,2°, 25,4°±0,2° og 

28,7°±0,2° i et røntgenpulverdiffraksjonsspekter. 

  

6. Form I-krystallen av p-toluensulfonsyresalthydratet ifølge krav 2, hvori krystallen har 

topper i diffraksjonsvinkler (2θ) på: 6,6°±0,2°, 8,9°±0,2°, 11,4°±0,2°, 12,9°±0,2°, 25 

14,0°±0,2°, 15,0°±0,2°, 17,6°±0,2°, 18,2°±0,2°, 22,4°±0,2°, 25,4°±0,2° og 

28,7°±0,2° i et røntgenpulverdiffraksjonsspekter. 
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7. Form II-krystall av p-toluensulfonsyresalthydratet ifølge krav 2, hvori krystallen har 

topper i diffraksjonsvinkler (2θ) på: 8,8°±0,2°, 17,5°±0,2°, 21,9°±0,2°, 23,7°±0,2° og 

26,1°±0,2° i et røntgenpulverdiffraksjonsspekter. 

  

8. Form II-krystallen av p-toluensulfonsyresalthydratet ifølge krav 2, hvori krystallen har 5 

topper i diffraksjonsvinkler (2θ) på: 7,1°±0,2°, 8,8°±0,2°, 17,5°±0,2°, 19,2°±0,2°, 

19,7°±0,2°, 21,2°±0,2°, 21,9°±0,2°, 23,7°±0,2°, 24,5°±0,2° og 26,1°±0,2° i et 

røntgenpulverdiffraksjonsspekter. 

  

9. Farmasøytisk sammensetning som omfatter krystallen ifølge et hvilket som helst av 10 

kravene 2 til 8. 

  

10. Krystall ifølge et hvilket som helst av kravene 2 til 8 for anvendelse i behandling 

og/eller forebygging av kvalme, oppkast og/eller forstoppelse. 

  15 

11. Krystall ifølge et hvilket som helst av kravene 2 til 8 for anvendelse i formidlingen 

og/eller forebyggingen av bivirkninger indusert av en forbindelse som har en 

opioidreseptoragonistisk aktivitet. 

  

12. Fremgangsmåte for fremstilling av en krystall av et p-toluensulfonsyresalt av 20 

forbindelse med formel (IA):  

       

eller krystall av et hydrat av p-toluensulfonsyresaltet ifølge et hvilket som helst av 

kravene 2 til 8, omfattende trinnene: 

å tilsette p-toluensulfonsyre til forbindelsen med formel (IA), og 25 

å krystallisere p-toluensulfonsyresaltet eller et hydrat derav i et løsningsmiddel, etter 

behov. 

  

13. Fremgangsmåte for å fremstille krystallen ifølge krav 2, karakterisert ved 

behandling med en base en forbindelse med formel (IID):  30 

NO/EP2639234



3 
 

       

hvori R1 er hydrogen eller en hydroksylbeskyttende gruppe, 

å tilsette p-toluensulfonsyre etter avbeskyttelse av R1, etter behov, og 

å krystallisere p-toluensulfonsyresaltet eller et hydrat derav i et løsningsmiddel, etter 

behov. 5 

  

14. Fremgangsmåte ifølge krav 13, karakterisert ved å behandle med en base en 

forbindelse med formel (IIE):  

      

hvori R1a er hydrogen eller en hydroksybeskyttende gruppe som kan avbeskyttes av en 10 

base, tilsette p-toluensulfonsyre dertil, og 

å krystallisere p-toluensulfonsyresaltet eller et hydrat derav i et løsningsmiddel, etter 

behov. 
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