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Patentkrav

1. Fremgangsmåte for å oppnå optisk aktive pirlindolenantiomerer, i form av en fri base 

eller i form av et farmasøytisk akseptabelt salt karakterisert ved å utføre en spaltning

ved krystallisering med optisk aktive syrer av (rac)-pirlindol i den frie baseform, hvor en 

slik fremgangsmåte omfatter isoleringen av (rac)-pirlindol i den frie baseform, oppløsning 

av denne i et organisk løsningsmiddel valgt fra gruppen bestående av: metanol, etanol, 

propanol, 1-butanol, 2-butanol, tert-butylalkohol, 2-butanon, aceton, etyl metylketon, 

metyl isobutylketon, dimetylsulfoksid, 1,2-dikloretan, dietyleter, dimetyleter, 

dimetylformamid, metyl tert-butyleter, 2-propanol, pyridin, toluen, xylen eller blandinger

derav i hvilken som helst proporsjon, tilsetning av den optisk aktive syre og omrøring av 

suspensjonen fra 15 minutter til 2 timer samt anvendelse av et organisk løsningsmiddel

valgt fra samme gruppe ved rensingen.

2. Fremgangsmåte ifølge krav 1, karakterisert ved at de optisk aktive

pirlindolenantiomerer er enantiomerisk rene (S)-pirlindol eller (R)-pirlindol.

3. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1 og 2 karakterisert ved å omfatte

følgende trinn

i) oppløsning av (rac)-pirlindolhydroklorid i et vandig løsningsmiddel, fulgt av påfølgende

ekstraksjon med et klorert løsningsmiddel og fullstendig fjerning av løsningsmidlet for å 

oppnå (rac)-pirlindol i den frie baseformen;

ii) oppløsning av (rac)-pirlindol oppnådd i trinn i) i det organiske løsningsmidlet ifølge 

krav 1, fulgt av tilsetning av en optisk aktiv syre for spaltning;

iii) omrøring i 15 min til 2 timer av suspensjonen dannet i ii) mens diastereomer

saltutfelling skjer;

iv) filtering av det oppnådde diastereomere saltet og rensning ved suspensjon i det 

organiske løsningsmidlet ifølge krav 1 for å oppnå (S)-pirlindol eller (R)-

pirlindolenantiomer i form av et farmasøytisk akseptabelt salt dannet med den optisk

aktiv syren; og eventuelt,

v) oppnå enantiomert ren(S)-pirlindol og/eller (R)- pirlindol som en fri base ved 

oppløsning av produktet oppnådd i trinn iv) i et vandig løsningsmiddel, fulgt av

ekstraksjon med et klorert løsningsmiddel og fullstendig fjerning av løsningsmidlet; og, 

eventuelt,
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vi) oppnå S)-pirlindol eller (R)- pirlindol i form av farmasøytisk akseptable

syreaddisjonssalter ved saltdannelse av enantiomerent ren (S)-pirlindol og/eller (R)-

pirlindol i form av en fri base oppnådd i trinn v) med en farmasøytisk akseptabel syre for 

å danne et farmasøytisk akseptabel syreaddisjonssalt av S)-pirlindol eller (R)- pirlindol

enantiomer.

4. Fremgangsmåte ifølge krav 3 hvor den optisk aktive syren anvendt i trinn ii) er valgt

fra gruppen bestående av: (R)-mandelsyre, (R)-(+)-α-metoksy-α-

trifluormetylfenyleddiksyre, (1R,3S)-(+)-kamfersyre, D (+)-eplesyre, (S)-mandelsyre, 

(S)-(-)-α-metoksy-α-trifluormetylfenyleddiksyre, (1S,3R)-(-)-kamfersyre eller L(-)-

eplesyre.

5. Fremgangsmåte ifølge krav 4 karakterisert ved at forbindelsen oppnådd er

enantiomert ren (S)-pirlindol som (R)-mandelatsalt.

6. Fremgangsmåte ifølge krav 4 karakterisert ved at forbindelsen oppnådd er

enantiomert ren (R)-pirlindol som (S)-mandelatsalt.

7. Fremgangsmåte ifølge krav 4 karakterisert ved at forbindelsen oppnådd er

enantiomert rent (S)-pirlindolhydrobromidsalt.

8. Fremgangsmåte ifølge krav 4 karakterisert ved at forbindelsen oppnådd er

enantiomert rent (R)-pirlindolhydrobromidsalt.

9. Fremgangsmåte ifølge krav 4 karakterisert ved at forbindelsen oppnådd er

enantiomert rent (S)-pirlindolcitratsalt.

10. Fremgangsmåte ifølge krav 4 karakterisert ved at forbindelsen oppnådd er

enantiomert rent (R)-pirlindolcitratsalt.

11. Fremgangsmåte ifølge krav 4 karakterisert ved at forbindelsen oppnådd er

enantiomert rent (S)-pirlindolmesylatsalt.

12. Fremgangsmåte ifølge krav 4 karakterisert ved at forbindelsen oppnådd er

enantiomert rent (R)-pirlindolmesylatsalt.
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13. Fremgangsmåte ifølge krav 4 karakterisert ved at forbindelsen oppnådd er

enantiomert rent (R)-pirlindol(R)-(+)-α-metoksy-α-trifluormetylfenylacetatsalt.

14. Fremgangsmåte ifølge krav 4 karakterisert ved at forbindelsen oppnådd er

enantiomert rent (S)-pirlindol(R)-(+)-α-metoksy-α-trifluormetylfenylacetatsalt.

15. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 4 karakterisert ved at

forbindelsen oppnådd er enantiomert ren (R)-pirlindol i den frie baseformen.

16. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 4 karakterisert ved at

forbindelsen oppnådd er enantiomert ren (S)-pirlindol i den frie baseformen.
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