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EP3430004 

Patentkrav 

 

1. Krystallinsk form av Nilotinib-fumarat benevnt som form III, karakterisert ved data 

valgt fra én eller flere av følgende: 5 

a. et XRPD-mønster som har topper ved 5,5, 7,0, 11,0, 13,4 og 15,8 grader to theta ± 

0,2 grader to theta; 

b. et XRPD-mønster i det vesentlige som avbildet i figur 1; 

c. og kombinasjoner av disse dataene. 

  10 

2. Den krystallinske formen av Nilotinib-fumarat ifølge krav 1, videre karakterisert ved 

data valgt fra én eller flere av de følgende: 

et XRPD-mønster som har topper ved 5,5, 7,0, 11,0, 13,4 og 15,8 grader to theta ± 0,2 

grader to theta, og som også har en, to, tre, fire, fem, seks eller syv ytterligere topper 

valgt fra 14,0, 14,9, 16,3, 20,4, 20,5, 20,9 og 25,3 grader to theta ± 0,2 grader to 15 

theta; 

et FTIR-spektrum som har topper ved 3348, 1676, 1560, 1404 og 1296 ± 4 cm-1; 

et FTIR-spektrum i det vesentlige som avbildet i figur 5; 

et Raman-spektrum som har topper ved 1668, 1614, 1407 og 1306 ± 4 cm-1; 

et Raman-spektrum i det vesentlige som avbildet i figur 6; 20 

en DSC endotermisk smeltetopp ved ca. 228 °C (begynnelse); 

et DSC-termogram i det vesentlige som avbildet i figur 7; 

et TGA-termogram i det vesentlige som avbildet i figur 8; 

et 13C NMR-spektrum i fast tilstand som har karakteristiske topper ved 168,9, 159,1, 

135,4 og 114,7 ± 0,2 ppm; 25 

et 13C NMR-spektrum i fast tilstand i det vesentlige som avbildet i figur 4; 

et 13C NMR-spektrum i fast tilstand som har følgende absolutte forskjeller i kjemisk 

forskyvning fra en topp ved 119,0 ppm ± 1 ppm av 49,9, 40,1, 16,4 og -4,3 ppm ± 0,1 

ppm; 

et 13C NMR-spektrum i fast tilstand som har forskjell i kjemisk forskyvning fra en topp 30 

ved 119,0 ppm ± 1 ppm av 40,1 ppm ± 0,1 ppm; 

og kombinasjoner av disse dataene. 

  

3. Den krystallinske formen III av Nilotinib-fumarat ifølge krav 2, karakterisert ved et 

XRPD-mønster som har topper ved 5,5, 7,0, 11,0, 13,4 og 15,8 grader to theta ± 0,2 35 

grader to theta og videre karakterisert ved å også ha en, to, tre, fire, fem, seks eller 

syv ytterligere topper valgt fra 14,0, 14,9, 16,3, 20,4, 20,5, 20,9 og 25,3 grader to theta 
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± 0,2 grader to theta. 

  

4. Den krystallinske formen III av Nilotinib-fumarat ifølge et hvilket som helst av kravene 

1 til 3, hvori den krystallinske formen er en vannfri form. 

  5 

5. Farmasøytisk sammensetning omfattende en krystallinsk form ifølge et hvilket som 

helst av kravene 1 til 4. 

  

6. Anvendelse av den krystallinske formen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4 i 

fremstillingen av farmasøytiske sammensetninger og/eller formuleringer. 10 

  

7. Farmasøytisk formulering omfattende en krystallinsk form ifølge et hvilket som helst 

av kravene 1 til 4 eller den farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 5, og minst én 

farmasøytisk akseptabel eksipiens. 

  15 

8. Fremgangsmåte for fremstilling av den farmasøytiske formuleringen ifølge krav 7, 

omfattende å kombinere en krystallinsk form ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4 

eller den farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 5, med minst én farmasøytisk 

akseptabel eksipiens. 

  20 

9. Den krystallinske formen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, den 

farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 5, eller den farmasøytiske formuleringen 

ifølge krav 7, for anvendelse som et medikament. 

  

10. Den krystallinske formen, ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, den 25 

farmasøytiske sammensetningen ifølge krav 5, eller den farmasøytiske formuleringen 

ifølge krav 7, for anvendelse i behandlingen av kreft, fortrinnsvis CML. 

  

11. Anvendelse av krystallinsk form III av Nilotinib-fumarat ifølge et hvilket som helst av 

kravene 1 til 4 i fremstillingen av en annen form av fast tilstand av Nilotinib-fumarat. 30 

  

12. Anvendelse av krystallinsk form III av Nilotinib-fumarat ifølge et hvilket som helst av 

kravene 1 til 4 i fremstillingen av Nilotinib-base, eller en form av fast tilstand derav, eller 

et Nilotinib-salt, eller en form av fast tilstand derav. 

  35 

13. Anvendelsen ifølge krav 12, hvori Nilotinib-saltet, eller form av fast tilstand derav, er 

Nilotinib-hydroklorid. 
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14. Fremgangsmåte for fremstilling av Nilotinib-base, eller en form av fast tilstand derav, 

eller et Nilotinib-salt, eller en form av fast tilstand derav, omfattende fremstilling av 

krystallinsk form III av Nilotinib-fumarat ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 4, og 

omdanne det til Nilotinib-base, eller en form av fast tilstand derav, eller et Nilotinib-salt, 

eller en form av fast tilstand derav. 5 

  

15. Fremgangsmåten ifølge krav 14, hvori Nilotinib-saltet, eller form av fast tilstand 

derav, er Nilotinib-hydroklorid. 
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