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Patentkrav 

1.  Krystallform II av (3aR,5s,6aS)-N-(3-metoksyl-1,2,4-tiadiazol-5-yl)-5-

(metyl(7H-pyrrolo[2,3-d]pyrimidin-4-yl)amino)heksahydrosyklopenta[c]pyrrol-

2(1H)-formamidbisulfat, karakterisert ved at krystallet har et røntgenpulver-

diffraksjonsspektrum, som skaffes ved å anvende Cu-Ka-stråling og 5 

representert med 2θ vinkel og interplanar avstand, hvor det finnes 

karakteristiske topper ved 8,96 (9,87), 11,80 (7,50), 13,12 (6,74), 13,53 

(6,54), 13,89 (6,37), 14,42 (6,14), 14,98 (5,91), 16,52 (5,36), 18,20 (4,87), 

18,75 (4,73), 19,15 (4,63), 19,72 (4,50), 20,82 (4,26), 22,05 (4,03), 22,52 

(3,95), 22,92 (3,88), 23,58 (3,77) og 27,04 (3,30). 10 

 

2.  Fremgangsmåte ved fremstilling av krystallform II av (3aR,5s,6aS)-N-(3-

metoksyl-1,2,4-tiadiazol-5-yl)-5-(metyl(7H-pyrrolo[2,3-d]pyrimidin-4-

l)amino)heksydrosyklopenta[c]pyrrol-2(1H)-ibrmamidbisulfat ifølge krav 1, 

omfattende følgende trinn: 15 

 

1) løse opp en hvilken som helst krystallform eller amorfform av 

(3aR,5s,6aS)-N-(3-metoksyl-1,2,4-tiadiazol-5-yl)-5-(metyl(7H-

pyrrolo[2,3-d]pyrimidin-4-yl)amino)heksahydrosyklopenta[c]pyrrol-

2(1H)-formamid til en passende mengde organisk solvens, deretter 20 

tilsette konsentrert svovelsyre dråpevis for å utfelle et krystall, eller 

tilsette en anti-solvens for å utfelle et krystall; eller løse opp et fast 

stoff med (3aR,5s,6aS)-N-(3-metoksyl-1,2,4-tiadiazol-5-yl)-5-

(metyl(7H-pyrrolo[2,3-d]pyrimidin-4-

l)amino)heksahydrosyklopenta[c]pyrrol-2(1H)-formamidbisulfat i en 25 

hvilken som helst krystallform eller amorfform i en passende mengde 

organisk solvens under oppvarming, deretter kjøle ned løsningen for 

å utfelle et krystall, hvori den organiske solvensen velges fra hvilke 

som helst av alkoholer, ketoner, estere med 3 eller færre 

karbonatomer, eller blandet solvens av én eller flere solvenser nevnt 30 
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ovenfor og halogenisert hydrokarbon med 3 eller færre 

karbonatomer; 

2) filtrere krystallet, deretter vaske og tørke det. 

 

3. Fremgangsmåten for å fremstille ifølge krav 2, karakterisert ved at den 5 

organiske solvensen i trinn 1) er metanol, etanol, isopropanol, aceton, 

etylacetat eller diklorometan/metanol, diklorometan/metanol/etanol, 

diklorometan/metanol/isopropanol, diklorometan/metanol/etylacetat, 

diklorometan/metanol/aceton, fortrinnsvis er den enkle solvensen metanol 

og den blandede solvensen er diklorometan/metanol/etanol, mer foretrukket 10 

med volumforholdet 12:3:10. 

 

4.  Farmasøytisk sammensetning omfattende krystallform II av (3aR,5s,6aS)-N-

(3-metoksyl-1,2,4-tiadiazol-5-yl)-5-(metyl(7H-pyrrolo[2,3-d]pyrimidin-4-

yl)amino)heksahydrosyklopenta[c]pyrrol-2(1H)-formamidbisulfat ifølge krav 15 

1 og minst én farmasøytisk akseptabel bærer. 

 

5.  Den farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 4, karakterisert ved at 

innholdet til krystallform II av (3aR,5s,6aS)-N-(3-metoksyl-1,2,4-tiadiazol-5-

yl)-5-(metyl(7H-pyrrolo[2,3-d]pyrimidin-4-20 

yl)amino)heksahydrosyklopenta[c]pyrrol-2(1H)-formamidbisulfat er 0,5 

mg∼200 mg. 

 

6.  Den farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 4, karakterisert ved at 

den farmasøytiske akseptable bæreren velges fra minst én av laktose, 25 

mannitol, mikrokrystallincellulose, croscarmellose-natrium, 

natriumkarboksymetyl stivelse, hydroksypropylmetylcellulose, povidon og 

magnesiumstearat. 
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7.  Krystallform II som definert i krav 1 eller en farmasøytisk sammensetning 

som definert i hvilket som helst av kravene 4 til 6 til anvendelse i behandling 

av revmatisk og revmatoid artritt. 
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