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Patentkrav

1. Farmasøytisk akseptabelt salt av en forbindelse ifølge formel (I): 

hvor saltet er en 1:1:3 fri base/HCl/H2O-addukt.

5

2. Farmasøytisk akseptabelt salt eller farmasøytisk akseptabelt hydrat av et salt ifølge 

krav 1, hvor hydratet av saltet er i en krystallinsk form.

3. Farmasøytisk akseptabelt hydrat av et salt ifølge krav 2, hvor 1:1:3 fri 

base/HCI/H2O-hydratet av saltet er karakterisert i det minste av en 10

pulverrøntgendiffraksjonstopp ved en hvilken som helst av én eller flere av følgende 

stillinger: 7,25, 8,31, 8,78, 10,69, 11,96, 12,25, 13,17, 13,74, 16,23, 16,71, 19,26, 

19,64, 20,15, 20,57, 20,95, 21,38, 21,69, 22,77, 23,37, 25,14, 25,71, 25,89, 27,66, 

28,57, 28,81, 29,17, 29,58, 30,63, 30,94, 32,06, 32,63, 34,14, 36,22, 36,67, og 

37,12° 2θ ± 0,2° 2θ.15

4. Farmasøytisk akseptabelt hydrat av et salt ifølge krav 2, hvor 1:1:3 fri 

base/HCI/H2O-hydratet av saltet er karakterisert av følgende 

diffraksjonsparametere: 

Molekylær formel C21H24N5O3S.Cl.3(H2O)

Molekylær vekt 516.02

Krystallsystem Monoklin

Romgruppe

P21/n

a 13,1388(4) Å α

102,089(2)°b 8,9437(3) Å β

c 21,6376(9) Å γ

V 2486,24(15) Å3

Z 4

DC 1,379 mg/m3

µ 0,284 mm-1

Kilde Mo-Kα, 0,71073 Å

F(000) 1088
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T 120(2) K

Krystall fargeløst prisme, 0,39 x 0,16 x 0,12 mm

θ-intervall for datainnsamling 2,982 – 27,483°

Fullstendighet 99,3%

Refleksjoner 21028

Unike refleksjoner 5649

Rint 0,0307

5. Fremgangsmåte for fremstilling av en [Forbindelse ifølge formel I:HCl:3H2O]-addukt 

i fast krystallinsk form omfattende trinnene: 

i) å blande forbindelsen ifølge formel I suspendert i DCM, med MeOH ved 35°C,

ii) å tilsette vann under omrøring ved 35°C i minst 15 minutter,5

iii) å separere det organiske laget,

iv) å tilsette en 10% vekt/vekt løsning av HCl i MeOH til det organiske laget 

tilveiebragt i det forrige trinnet iii),

v) å separere det resulterende faste stoffet ved filtrering tilveiebragt i det 

forrige trinnet iv),10

vi) å tørke det resulterende faste stoffet tilveiebragt i det forrige trinnet v),

vii) å tilsette det faste stoffet tilveiebragt i det forrige trinnet vi) til en 1,6/0,4 

maursyre/vann-løsning under omrøring ved 55°C

viii) å tilsette vann til løsningen tilveiebragt i det forrige trinnet vii),

ix) å separere ved filtrering det resulterende faste stoffet tilveiebragt i det 15

forrige trinnet viii), og å tørke det resulterende faste stoffet tilveiebragt i det 

forrige trinnet ix).
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