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Patentkrav

1. Salt med formel I,  

eller et solvat derav. 5 

2. Saltet ifølge krav 1, som har et prosentvis diasteromerisk overskudd i prosent 

på mer enn 90 %. 

3. Fremgangsmåte for isolering av salt med formel I som definert i krav 1 eller 10 

krav 2, hvilken fremgangsmåte omfatter utfelling av saltet med formel I fra en 

blanding av N-formyl-L-leucin, en forbindelse med formel II,  

og et løsemiddel for forbindelsen med formel II. 

15 

4. Fremgangsmåten ifølge krav 3, hvori:  

N-formyl-L-leucinet har et prosentvis enantiomerisk overskudd av L-

enantiomerene på mer enn 95 %; og/eller 

fremgangsmåten omfatter tilsetning av N-formyl-L-leucin til en blanding av en 

forbindelse med formel II og et løsemiddel for forbindelsen med formel II. 20 

5. Fremgangsmåten ifølge krav 3 eller krav 4, hvori fremgangsmåten utføres i 

nærvær av en racemiseringspromotor. 
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6. Fremgangsmåten ifølge krav 5, hvori:  

racemiseringspromotoren er valgt fra gruppen bestående av 5-nitrosalicylaldehyd, 

3,5-diklorsalicylaldehyd, 2-nitrobenzaldehyd, 4-nitrobenzaldehyd, 2,4-

dinitrobenzaldehyd, salicylaldehyd og pyridoksal-5'-fosfat; og/eller 

racemiseringspromotoren er til stede med 2 til 20 mol-% i forhold til forbindelsen 5 

med formel II. 

7. Fremgangsmåten ifølge et hvilket som helst av kravene 3 til 6, hvori:  

løsemiddelet for forbindelsen med formel II er ett eller flere organiske løsemidler 

valgt fra gruppen bestående av toluen, et xylen, etylbenzen, et alkylbenzen, et 10 

halobenzen, et nitrobenzen, et metoksybenzen, 2-propanol, metylsykloheksan, et 

heptan, et alkenylacetat og et alkylacetat; 

løsemiddelet for forbindelsen med formel II er isopropylacetat, toluen eller en 

blanding av isopropylacetat og isopropanol; og/eller 

fremgangsmåten er utføres ved en temperatur fra 30 °C til 80 °C. 15 

8. Fremgangsmåte for å fremstille en forbindelse med formel IIA,  

der fremgangsmåten omfatter trinnet med å reagere et salt med formel I, som 

definert i krav 1 eller krav 2, med en base. 20 

9. Fremgangsmåte for å fremstille en forbindelse med formel IIA som definert i 

krav 8, der fremgangsmåten omfatter trinnene:  

(a) å isolere et salt med formel I ifølge en fremgangsmåte som definert i et hvilket 

som helst av kravene 3 til 7; og 25 

(b) å reagere det isolerte saltet med formel I med en base. 

10. Fremgangsmåte for fremstilling av lakosamid (formel III):  

hvilken fremgangsmåte omfatter enten:  30 
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(a) en fremgangsmåte som definert i et hvilket som helst av kravene 3 til 7, 

etterfulgt av reaksjon av saltet med formel I med en acetyldonor, eventuelt i 

nærvær av en base; eller 

(b) en fremgangsmåte som definert i krav 8 eller krav 9, etterfulgt av reaksjon av 

forbindelsen med formel IIA med en acetyldonor. 5 

11. Fremgangsmåte ifølge krav 10, hvori acetyldonoren er et forgrenet eller 

lineært C2-8-1-alkenylacetat, eventuelt hvori acetyldonoren er isopropenylacetat. 

12. Fremgangsmåte ifølge krav 10, hvori acetyldonoren er eddiksyreanhydrid. 10 

13. Fremgangsmåte for å fremstille en polymorf av lakosamid med et 

røntgenpulverdiffraksjonsmønster inneholdende spesifikke topper med høy 

intensitet ved 8,4 ° (± 0,1 °), 13,1 ° (± 0,1 °), 20,9 ° (± 0,1 °), 21,5 ° (± 0,1 °), 

25,0 ° (± 0,1 °) og 25,4 ° (± 0,1 °) 2θ, hvilken fremgangsmåte omfatter 15 

fremgangsmåten med å oppnå lakosamid som definert i et hvilket som helst av 

kravene 10 til 12 etterfulgt av krystallisering av lakosamidet i et egnet løsemiddel. 

14. Fremgangsmåte for å fremstille en polymorf av lakosamid med et 

røntgenpulverdiffraksjonsmønster inneholdende spesifikke topper med høy 20 

intensitet ved 8,4 ° (± 0,1 °), 13,1 ° (± 0,1 °), 20,9 ° (± 0,1 °), 21,5 ° (± 0,1 °), 

25,0 ° (± 0,1 °) og 25,4 ° (± 0,1 °) 2θ, hvilken fremgangsmåte omfatter følgende 

trinn:  

(a) å reagere en forbindelse med formel IX,  

25 

hvori L1 og L2 uavhengig representerer et halogenatom, for å frembringe en 

forbindelse med formel IV,  

hvori Rx representerer en NH-benzylgruppe; 

(b) å redusere forbindelsen med formel IV oppnådd i trinn (a) for å frembringe 30 

forbindelsen med formel II  
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(c) å isolere et salt med formel I, som definert i krav 1 eller krav 2, ifølge 

fremgangsmåten i et hvilket som helst av kravene 3 til 7, ved å anvende 

forbindelsen med formel II som dannet i trinn (b); 

(d) å reagere produktet oppnådd i trinn (c) med en acetyldonor, eventuelt i 5 

nærvær av en base, for å danne lakosamid; og 

(e) å krystallisere produktet oppnådd i trinn (d) i et egnet løsemiddel. 

15. Fremgangsmåte for å fremstille en farmasøytisk formulering omfattende 

lakosamid, der fremgangsmåten omfatter en fremgangsmåte ifølge et hvilket som 10 

helst av kravene 10 til 14, etterfulgt av blanding av lakosamidet med én eller flere 

farmasøytisk akseptable adjuvanser, tynnere og/eller bærere og eventuelt ett eller 

flere andre farmakologisk aktive midler. 
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