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Patentkrav

1. Krystallinsk tapentadoltartratforbindelse ifølge formel-1b 

2. Krystallinsk tapentadoltartrat ifølge krav 1, hvor nevnte krystallinske form er 5

karakterisert av dens pulverrøntgendiffraksjonsmønster med topper ved 12,7, 14,1, 

18,6, 20,0, 21,1, 21,6, 22,1, 23,7, 25,6 og 28,5±0,2 grader av 2-teta.

3. Krystallinske tapentadoltartrat ifølge krav 2, har endotermen ved 132°C±3°C i sitt 

differensialskanningskalorimetriske (DSC) termogram.10

4. Krystallinsk tapentadoltartrat ifølge krav 2 eller 3, karakterisert av

absorpsjonstopper ved 3319, 3237, 2960, 1731, 1597, 1305, 1263, 1213, 791, 679 

og 485 cm-1 i sitt infrarøde spektrum.

15

5. Krystallinsk tapentadoltartrat ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, hvor det 

krystallinske tapentadoltartratet har en renhet på >99% ved HPLC.

6. Fremgangsmåte for fremstilling av det krystallinske tapentadoltartratet som 

definert i krav 1, nevnte fremgangsmåte omfatter trinnet: å behandle tapentadolfri 20

base med vinsyre i et egnet løsningsmiddel for å tilveiebringe tapentadoltartrat ifølge

formel-1b.

7. Fremgangsmåte ifølge krav 6, nevnte fremgangsmåte omfatter trinnene: 

a) å behandle (2R,3R)-3-(3-metoksyfenyl)-N,N,2-trimetylpentan-1-25

aminhydrokloridet med vandig hydrogenbromidløsning for å tilveiebringe 

tapentadolfri base,

b) eventuelt å isolere tapentadolfri base,

c) å behandle tapentadolfri base tilveiebragt i trinn-a) eller trinn-b) med 

vinsyre i et egnet løsningsmiddel for å tilveiebringe tapentadoltartrat ifølge30

formel-1b,
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d) eventuelt å rense forbindelsen tilvbeiebragt i trinn-c) fra et egnet 

løsningsmiddel.

8. Fremgangsmåte for fremstilling av krystallinsk tapentadoltartrat som definert i krav 

2, nevnte fremgangsmåte omfatter trinnet: å behandle tapentadolfri base med L-5

(+)vinsyre i aceton for å tilveiebringe det krystallinske tapentadoltartratet ifølge

formel-1b.

9. Fremgangsmåte for fremstilling av krystallinsk tapentadoltartrat ifølge krav 8, 

nevnte fremgangsmåte omfatter trinnene: 10

a) å behandle (2R,3R)-3-(3-metoksyfenyl)-N, N,2-trimetylpentan-1-

aminhydrokloridet med vandig hydrogenbromidløsning for å tilveiebringe 

tapentadolfri base,

b) å behandle tapentadolfri base in situ med L-(+)vinsyre i aceton for å 

tilveiebringe den krystallinske tapentadoltartratforbindelsen ifølge formel-1b.15

10. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 6 og 7, hvor det egnede 

løsningsmiddelet er valgt blant alkoholløsningsmidler, ketonløsningsmidler, 

esterløsningsmidler, hydrokarbonløsningsmidler, eterløsningsmidler, 

klorløsningsmidler og blandinger derav eller eventuelt i kombinasjon med vann.20

11. Krystallinsk tapentadoltartrat som definert i et hvilket som helst av kravene 2 til 5, 

i en farmasøytisk sammensetning for anvendelse i behandlingen av smerte.

12. Farmasøytisk sammensetning omfattende det krystallinske tapentadoltartratet 25

som definert i et hvilket som helst av kravene 2 til 5, og en farmasøytisk akseptabel 

bærer.
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