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Patentkrav

1. Krystallinsk form av en forbindelse med formel I:

O O
2Ss
\‘; NH, O (5HO
2

)

2. Krystallinsk form ifglge krav 1, som har et rgntgenpulverdiffraksjonsmgnster
omfattende topper ved 6,3, 17,9 og 19,7 grader to-theta £ 0,2 theta.

3. Krystallinsk form ifglge krav 2, som har et
differensialskanningskalorimetritermogram omfattende en endoterm hendelse

med en starttemperatur pa 240 °C og en topp ved 243 °C.

4. Krystallinsk form ifglge krav 2 eller 3, som har et termisk gravimetrisk
analyseplott omfattende et massetap pd mindre enn 0,4 % nar den varmes fra
25 °C til 140 °C.

5. Krystallinsk form ifglge et hvilket som helst av kravene 2 til 4, som er stabil

ved eksponering for 25 °C og 60 % relativ fuktighet i 3 maneder.

6. Krystallinsk form ifglge et hvilket som helst av kravene 2 til 5, som viser en
massegkning pa 1 % nadr den utsettes for en gkning i relativ fuktighet fra 0 % til
95 % relativ fuktighet.

7. Krystallinsk form ifglge krav 1, som har et rgntgenpulverdiffraksjonsmgnster
omfattende topper ved 5,7, 15,3 og 22,5 grader to-theta £ 0,2 theta.
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8. Krystallinsk form ifglge krav 7, som har et
differensialskanningskalorimetritermogram omfattende en endoterm hendelse
med en starttemperatur pa 143 °C og en topp ved 155 °C; og en annen endoterm

hendelse med en starttemperatur pd 232 °C og en topp ved 235 °C.

9. Krystallinsk form ifglge krav 7 eller 8, som har et termisk gravimetrisk
analyseplott omfattende et massetap pd 2,2 % nar den varmes fra 25 °C til
140 °C.

10. Krystallinsk form ifglge et hvilket som helst av kravene 7 til 9, som viser en
massegkning pa 0,5 % nar den utsettes for en gkning i relativ fuktighet fra 0 %
til 95 % relativ fuktighet.

11. Krystallinsk form ifglge krav 1, som har et rgntgenpulverdiffraksjonsmgnster
omfattende topper ved 6,3, 18,3, 18,9, 19,8 og 20,4 grader to-theta £ 0,2 theta.

12. Krystallinsk form ifglge krav 11, som har et
differensialskanningskalorimetritermogram omfattende endoterme hendelser med
temperaturer pd 93 °C, 158 °C og 230 °C.

13. Krystallinsk form ifglge krav 11 eller 12, som har et termisk gravimetrisk
analyseplott omfattende to massetap pa 2,7 % og 8,86 % nar den varmes fra
25 °C til 140 °C.

14. Krystallinsk form ifglge krav 1, som har et rgantgenpulverdiffraksjonsmgnster
omfattende topper ved 6,2, 10,4, 17,9, 19,2, 19,9 og 20,2 grader to-
theta £ 0,2 theta.

15. Krystallinsk form ifglge krav 14, som har et
differensialskanningskalorimetritermogram omfattende endoterme hendelser med
temperaturer pa 128 °C, 159 °C og 237 °C.
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16. Krystallinsk form ifglge krav 14 eller 15, som har et termisk gravimetrisk
analyseplott omfattende et massetap pd 3,3 % nar den varmes fra 25 °C til
140 °C.

17. Krystallinsk form ifglge et hvilket som helst av kravene 14 til 16, som viser en
massegkning pa 3,4 % nar den utsettes for en gkning i relativ fuktighet fra 0 %
til 95 % relativ fuktighet.

18. Krystallinsk form ifglge krav 1, som har et rgntgenpulverdiffraksjonsmanster
omfattende topper ved 6,7, 7,9, 10,7, 12,8, 17,1 og 23,7 grader to-
theta £ 0,2 theta.

19. Krystallinsk form ifglge krav 18, som har et
differensialskanningskalorimetritermogram omfattende endoterme hendelser med

temperaturer pd 113 °C og 181 °C.

20. Krystallinsk form ifglge krav 18 eller 19, som har et termisk gravimetrisk
analyseplott omfattende et massetap pa 4,1 % nar den varmes fra 25 °C til
140 °C.

21. Krystallinsk form ifglge et hvilket som helst av kravene 18 til 20, som viser en
massegkning pa 1 % nar den utsettes for en gkning i relativ fuktighet fra 0 % til
95 % relativ fuktighet.

22. Krystallinsk form ifglge krav 1, som har et rgntgenpulverdiffraksjonsmgnster
omfattende topper ved 6,8, 8,0, 16,3, og 17,5 grader to-theta £ 0,2 theta.

23. Krystallinsk form ifglge krav 22, som har et
differensialskanningskalorimetritermogram omfattende endoterme hendelser med

temperaturer pa 175 °C og 238 °C.

24, Krystallinsk form ifglge krav 22 eller 23, som har et termisk gravimetrisk

analyseplott omfattende et massetap p@ 1 % nar den varmes fra 25 °C til 140 °C.
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25. Krystallinsk form ifglge et hvilket som helst av kravene 22 til 24, som viser en
massegkning pd 0,5 % nar den utsettes for en gkning i relativ fuktighet fra 40 %
til 80 % relativ fuktighet.

26. Amorf form av en forbindelse med formel I:

27. Farmasgytisk sammensetning omfattende en krystallinsk form ifglge et hvilket
som helst av kravene 1 til 25 eller en amorf form ifglge krav 26, og en farmasgytisk

akseptabel baerer.

28. Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 27, hvori sammensetningen er

formulert for oral administrering.

29. Farmasgytisk sammensetning ifglge krav 27 eller 28, hvori sammensetningen

er formulert som en enkeltdoseform.

30. Krystallinsk form ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 25 eller en amorf
form ifglge krav 26, for anvendelse i en fremgangsmate for & inhibere isoform 2

av vesikulaere monoamitransportgrer hos et individ.

31. Krystallinsk form ifglge et hvilket som helst av kravene 1 til 25 eller an amorf
form ifglge krav 26, for anvendelse i en fremgangsmate for behandling,
forebygging eller bedring av ett eller flere symptomer ved hyperkinetisk

forstyrrelse.
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32. Krystallinsk eller amorf form for anvendelse ifglge krav 31, hvori den
hyperkinetiske forstyrrelsen er Huntingtons sykdom, tardiv dyskinesi, Tourette

syndrom, dystoni, hemiballismus, chorea, senil chorea, eller tics.

33. Krystallinsk eller amorf form for anvendelse ifglge krav 31, hvori den

hyperkinetiske forstyrrelsen er Huntingtons sykdom.

34. Krystallinsk eller amorf form for anvendelse ifglge krav 31, hvori den

hyperkinetiske forstyrrelsen er tardiv dyskinesi.

35. Krystallinsk eller amorf form for anvendelse ifglge krav 31, hvori den

hyperkinetiske forstyrrelsen er Tourettes syndrom.

36. Krystallinsk eller amorf form for anvendelse ifglge krav 31, hvori den

hyperkinetiske forstyrrelsen er tics.

37. Fremgangsmate for fremstilling av en krystallinsk form ifglge et hvilket som
helst av kravene 1 til 25 eller en amorf form ifglge krav 26, omfattende trinnene:
(a) & fremstille en slurry av en formulering med formel I i et Igsemiddel ved en
fgrste temperatur; og

(b) 8 generere den krystallinske formen eller den amorfe formen ved & avkjgle

opplgsningen til den andre temperaturen.

38. Fremgangsmate for fremstilling av en krystallinsk form ifglge et hvilket som
helst av kravene 1 til 25 eller an amorf form ifglge krav 26, omfattende trinnene:
(a) & fremstille en opplgsning av en formulering med formel 1 i et Igsemiddel ved
en fgrste temperatur;

(b) & danne en slurry ved & avkjgle opplgsningen til en andre temperatur; og

(c) & generere den krystallinske formen eller den amorfe formen ved & behandle

slurryen med én eller flere varme- og kjglesykluser.

39. Fremgangsmate ifglge krav 38, hvori varme- og kjglesyklusen utfgres i et

temperaturomrade fra -50 til 120 °C.
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40. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 37 til 39, hvori den

fgrste temperaturen er fra 20 til 200 °C.

41. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 37 til 40, hvori den

andre temperaturen er fra -100 til 100 °C.

42. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 37 til 41, ytterligere
omfattende et trinn med & isolere den krystallinske formen eller den amorfe

formen.

43. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 37 til 42, hvori
Igsemiddelet er valgt fra: et hydrokarbon, et klorerinert hydrokarbon, en alkohol,
en eter, et keton, en ester, et karbonat, et amid, en nitril, en nitroforbindelse, en

heterosyklus, vann og blandinger derav.

44. Fremgangsmate ifglge et hvilket som helst av kravene 37 til 42, hvori
Igsemiddelet er valgt fra: en acetonitril, 1,2-dikloretan, DMF, 1,4-dioksan,
metanol, 2-metoksyetanol, MIBK, toluen, heptan, kumen, aceton, 1-butanol,
MTBE, etanol, etylacetat, etylformiat, isobutylacetat, isopropylacetat, metylacetat,

nitrometan, 1-propanol, IPA, MEK, THF, vann og blandinger derav.
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