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Patentkrav 

 

1. Fremgangsmåte for å fremstille canagliflozinhemihydratkrystaller omfattende de 

påfølgende trinnene  5 

a) å fremstille en løsning i en krystallisasjonsbeholder av canagliflozin i et 

løsningsmiddelsystem omfattende vann i en mengde fra 0,37 vekt-% til 1,50 vekt-% 

under konsentrasjons- og temperaturforhold som tillater fullstendig oppløsning av 

canagliflozin; 

b) å avkjøle løsningen til en temperatur slik at krystallisering vil starte ved tilsetning av 10 

en frøkrystall; 

c) å så løsningen fra trinn b) med krystallinsk canagliflozinhemihydrat; 

d) å avkjøle løsningen fra trinn c) til en temperatur i området fra 35 °C til 47 °C for å 

oppnå en krystallinsk suspensjon; 

e) å fjerne en del av den krystallinske suspensjonen fra krystallisasjonsbeholderen i en 15 

mengde som er mindre enn hele innholdet og utsette delen for 

partikkelstørrelsesreduksjon, å varme opp delen til en temperatur høyere enn 

temperaturen av den krystallinske suspensjonen i krystallisasjonsbeholderen og 

returnere delen tilbake til krystallisasjonsbeholderen; 

f) å gjenta trinn e) inntil hele innholdet i krystallisasjonsbeholderen har gjennomgått 20 

mellom 0,8 og 100 omforminger; 

g) å isolere krystallene av krystallinsk canagliflozinhemihydrat således dannet. 

   

2. Fremgangsmåten ifølge krav 1, hvori løsningsmiddelsystemet er en organisk 

alkylester, særlig isopropylacetat. 25 

   

3. Fremgangsmåten ifølge krav 1 eller krav 2, hvori canagliflozin i trinn a) tilsettes 

løsningsmiddelsystemet i form av vannfritt canagliflozin. 

   

4. Fremgangsmåten ifølge krav 1 eller krav 2, hvori canagliflozin i trinn a) tilsettes 30 

løsningsmiddelsystemet i form av et hemihydrat eller et monohydrat. 

   

5. Fremgangsmåten ifølge krav 3 eller krav 4, hvori temperaturen i trinn a) er fra 65 °C 

til 80 °C, eller fra 70 °C til 75 °C. 

   35 

6. Fremgangsmåten ifølge krav 5, hvori temperaturen i trinn b) er i området fra 50 °C til 

64 °C, eller fra 52 °C til 60 °C, eller fra 54 °C til 58 °C. 
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7. Fremgangsmåten ifølge krav 6, hvori temperaturen i trinn d) er i området fra 30 °C til 

49 °C, eller fra 35 °C til 47 °C, eller fra 38 °C til 45 °C eller fra 40 °C til 42 °C. 

   

8. Fremgangsmåten ifølge krav 7, hvori mengden av canagliflozin i trinn a) er i området 

fra 200 g/liter til 500 g/liter eller fra 400 g/liter til 500 g/liter. 5 

   

9. Fremgangsmåten ifølge krav 8, hvori mengden av såkrystaller anvendt i trinn c) er i 

området fra 0,1 vekt-% til 1,0 vekt-%. 

   

10. Fremgangsmåten ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 9, hvori i trinn e) er den 10 

fjernede delen av krystallinsk suspensjon som utsettes for partikkelstørrelsesreduksjon, 

oppvarming og retur til krystallisasjonsbeholderen i en mengde som er i området fra 1 % 

til 80 %, eller fra 1 % til 70 %, eller fra 2 % til 60 % eller fra 5 % til 50 %, av hele 

innholdet i krystallisasjonsbeholderen. 

   15 

11. Fremgangsmåten ifølge krav 9, hvori antallet omforminger i trinn f) er fra 5 til 50, 

eller 10 til 40. 
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