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Patentkrav 

 

1. Krystallinsk form av en forbindelse 2-[(2S)-1-azabisyklo[2.2.2]okt-2-yl]-6-

(3-metyl-1H-pyrazol-4-yl)tieno[3,2-d]pyrimidin-4(3H)-on-hemihydrat 

(Forbindelse 1) og/eller tautomerer derav, hvor Forbindelse 1 har strukturen 

 

hvor den krystallinske form er Form I, karakterisert ved: 

(i) et røntgenpulverdiffraksjonsmønster som har karakteristiske toppunkter 

uttrykt i grader 2θ på 15,2 ± 0,2, 17,8 ± 0,2 og 27,6 ± 0,2, hvor 

røntgenpulverdiffraksjonsmønsteret ble innsamlet under anvendelse av Cu 

Kα-stråling, og/eller 

(ii) et røntgenpulverdiffraksjonsmønster som har karakteristiske toppunkter 

uttrykt i Ångström ved interplanare avstander (d) på 21,6 ± 0,2, 10,9 ± 0,2, 

7,3 ± 0,2, 5,8 ± 0,2, 5,4 ± 0,2, 5,0 ± 0,2 og 3,2 ± 0,2, hvor 

røntgenpulverdiffraksjonsmønsteret ble innsamlet under anvendelse av Cu 

Kα-stråling, og/eller 

(iii) et faststoff-13C-NMR-mønster som innbefatter karakteristiske toppunkter 

uttrykt i ppm ved 32,2 ± 0,5, 30,2 ± 0,5, 29,3 ± 0,5, 28,2 ± 0,5, 25,3 ± 0,5 

og 24,8 ± 0,5. 

  

2. Krystallinsk form av forbindelsen ifølge krav 1, hvor Form I er karakterisert 

ved et røntgenpulverdiffraksjonsmønster som videre har karakteristiske 

toppunkter uttrykt i grader 2θ på 4,1 ± 0,2, 8,1 ± 0,2, 12,2 ± 0,2 og 16,3 ± 

0,2. 

  

3. Krystallinsk form av forbindelsen ifølge krav 2, hvor Form I er karakterisert 

ved et røntgenpulverdiffraksjonsmønster som videre har et karakteristisk 

toppunkt uttrykt i grader 2θ på 19,0 ± 0,2. 

  

4. Krystallinsk form av forbindelsen ifølge krav 1, hvor Form I er karakterisert 

ved et røntgenpulverdiffraksjonsmønster som videre har karakteristiske 
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toppunkter uttrykt i Ångström ved interplanare avstander (d) på 4,3 ± 0,2, 

3,4 ± 0,2, 3,3 ± 0,2 og 2,9 ± 0,2. 

  

5. Krystallinsk form av forbindelsen ifølge krav 1, hvor Form I er karakterisert 

ved et faststoff- 13C-NMR-mønster som videre innbefatter karakteristiske 

toppunkter uttrykt i ppm ved 159,7 ± 0,5, 158,4 ± 0,5, 145,1 ± 0,5, 144,8 ± 

0,5, 140,6 ± 0,5, 135,7 ± 0,5, 135,3 ± 0,5, 121,2 ± 0,5, 114,7 ± 0,5, 114,5 

± 0,5, 60,4 ± 0,5, 53,8 ± 0,5, 46,5 ± 0,5 og 14,5 ± 0,5. 

  

6. Farmasøytisk sammensetning som omfatter den krystallinske form av 

forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 5. 

  

7. Krystallinsk form av forbindelsen ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 

5 eller den farmasøytiske sammensetning ifølge krav 6 for anvendelse i 

behandlingen av kreft hos et pattedyr. 

  

8. Fremgangsmåte for fremstilling av den krystallinske form av forbindelsen 

ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 5, hvor fremgangsmåten omfatter: 

i. (A1-1a) å blande Forbindelse 1 i DMSO for å danne en løsning og å varme 

opp løsningen til en temperatur i området fra 50 °C to 60 °C; 

ii. (A1-1b) valgfritt å filtrere løsningen; 

iii. (A1-2) å tilsette vann som er forvarmet til en temperatur i området fra 50 

°C til 60 °C, til løsningen for å danne en blanding, mens en innertemperatur 

av blandingen holdes i området fra 50 °C til 60 °C; 

iv. (A1-3) å så blandingen fra trinn (A1-2) med kimer av Forbindelse 1, 

krystallinsk form I for å danne en første sådd blanding; 

v. (A1-4) å tilsette vann som er forvarmet til en temperatur i området fra 50 

°C til 60 °C, til den første sådde blanding, for å danne en andre sådd 

blanding, mens en innertemperatur av den andre sådde blanding holdes i 

området fra 50 °C til 60 °C, og å omrøre den andre sådde blanding ved en 

temperatur i området fra 50 °C til 60 °C; 

vi. (A1-4) å aldre den andre sådde blanding som er resultatet av Trinn (A1-4), 

for å tilveiebringe Forbindelsen 1, krystallinsk form I. 

  

9. Fremgangsmåte ifølge krav 8, hvor den totale mengde av DMSO som er til 

stede i et hvilket som helst av trinnene (A1-1a) til (A1-4) er i området fra 9,6 

til 10,6 mL DMSO/g Forbindelse 1. 
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10. Fremgangsmåte ifølge krav 8 eller 9, hvor konsentrasjonen av vann som 

er til stede i et hvilket som helst av trinnene (A1-1a) til (A1-4), er i området 

fra 0 til 8 vekt-% i forhold til den totale mengde av vann og DMSO. 

  

11. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 8 til 10, hvor 

konsentrasjonen av vann i trinn (A1-3) er i området fra 3,5 til 4,3 vekt-% i 

forhold til den totale mengde av vann og DMSO. 

  

12. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 8 til 11, hvor 

partikkelstørrelsesfordelingen for kimkrystallene av trinn (A1-3) 

er karakterisert ved en D10 i området fra 2 til 6 µm, D50 i området fra 9 til 

32 µm eller D90 i området fra 32 til 62 µm. 

  

13. Fremgangsmåte ifølge et hvilket som helst av kravene 8 til 12, hvor 

mengden av kimkrystaller som tilsettes i trinn (A1-3), er i området fra 0,5 til 

1,0 vekt-% i forhold til den totale mengde av Forbindelse 1. 
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