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Patentkrav 

1. Krystallinsk form av 4-((R)-2-{[6-((S)-3-metoksy-pyrrolidin-1-yl)-2-fenyl-pyrimidin-4-

karbonyl]-amino}-3-fosfono-propionyl)-piperazin-1-

karboksylsyrebutylesterhydroklorid, karakterisert ved tilstedeværelsen av topper i 

røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet ved følgende brytningsvinkler 2θ: 4,0°, 5,0° og 

15,3°. 

  

2. Krystallinsk form av 4-((R)-2-{[6-((S)-3-metoksy-pyrrolidin-1-yl)-2-fenyl-pyrimidin-4-

karbonyl]-amino}-3-fosfono-propionyl)-piperazin-1-

karboksylsyrebutylesterhydroklorid ifølge krav 1, karakterisert ved tilstedeværelsen 

av topper i røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet ved følgende brytningsvinkler 2θ: 

4,0°, 5,0°, 11,7°, 15,3° og 19,3°. 

  

3. Krystallinsk form av 4-((R)-2-{[6-((S)-3-metoksy-pyrrolidin-1-yl)-2-fenyl-pyrimidin-4-

karbonyl]-amino}-3-fosfono-propionyl)-piperazin-1-

karboksylsyrebutylesterhydroklorid ifølge krav 1, karakterisert ved tilstedeværelsen 

av topper i røntgenpulverdiffraksjonsdiagrammet ved følgende brytningsvinkler 2θ: 

4,0°, 5,0°, 5,9°, 11,7°, 15,3°, 16,9°, 19,3°, 19,7° og 20,7°. 

  

4. Prosess for fremstilling av 4-((R)-2-{[6-((S)-3-metoksy-pyrrolidin-1-yl)-2-fenyl-

pyrimidin-4-karbonyl]-amino}-3-fosfono-propionyl)-piperazin-1-

karboksylsyrebutylesterhydroklorid i en krystallinsk form ifølge et hvilket som helst av 

kravene 1 til 3, hvori prosessen omfatter følgende trinn:  

a. å tilsette aceton (10 til 30 vol.) til en løsning omfattende 4-((R)-2-{[6-((S)-3-

metoksy-pyrrolidin-1-yl)-2-fenyl-pyrimidin-4-karbonyl]-amino}-3-fosfono-

propionyl)-piperazin-1-karboksylsyrebutylesterhydroklorid og et upolart 

løsningsmiddel (0,5 til 3,0 vol.) ved 45 til 60 °C, hvori det upolare 

løsningsmidlet er valgt fra (C1-2)kloralkan; 

b. å tilsette vann (0,3 til 0,7 vol.) ved 45 til 60 °C; 

c. å omrøre blandingen under avkjøling fra en temperatur på 45 til 60 °C til en 

temperatur på eller under 30 °C i minst 1 t; og 
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d. å isolere det oppnådde krystallinske materialet. 

 

  

5. Prosess ifølge krav 4, hvori mengden av det upolare løsningsmidlet i trinn a. er 1,0 

til 2,0 vol. og hvori det upolare løsningsmidlet er diklormetan. 

  

6. Prosess ifølge et hvilket som helst av kravene 4 eller 5, hvori blandingen omrøres 

i trinn c. mellom 1 og 4 t ved en temperatur på 45 til 60 °C og deretter avkjøles til en 

temperatur mellom 20 og 30 °C i løpet av 1 til 2 t. 

  

7. Krystallinsk form av 4-((R)-2-{[6-((S)-3-metoksy-pyrrolidin-1-yl)-2-fenyl-pyrimidin-4-

karbonyl]-amino}-3-fosfono-propionyl)-piperazin-1-

karboksylsyrebutylesterhydroklorid ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, for 

anvendelse som et medikament. 

  

8. Farmasøytisk sammensetning omfattende som aktiv ingrediens en krystallinsk 

form av 4-((R)-2-{[6-((S)-3-metoksy-pyrrolidin-1-yl)-2-fenyl-pyrimidin-4-karbonyl]-

amino}-3-fosfono-propionyl)-piperazin-1-karboksylsyrebutylesterhydroklorid ifølge et 

hvilket som helst av kravene 1 til 3, og minst én farmasøytisk akseptabel bærer. 

  

9. Krystallinsk form av 4-((R)-2-{[6-((S)-3-metoksy-pyrrolidin-1-yl)-2-fenyl-pyrimidin-4-

karbonyl]-amino}-3-fosfono-propionyl)-piperazin-1-

karboksylsyrebutylesterhydroklorid ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, for 

anvendelse ved fremstilling av en farmasøytisk sammensetning, hvori den 

farmasøytiske sammensetningen omfatter som aktiv ingrediens 4-((R)-2-{[6-((S)-3-

metoksy-pyrrolidin-1-yl)-2-fenyl-pyrimidin-4-karbonyl]-amino}-3-fosfono-propionyl)-

piperazin-1-karboksylsyrebutylesterhydroklorid og minst ett farmasøytisk akseptabelt 

bærermateriale. 

  

10. Krystallinsk form av 4-((R)-2-{[6-((S)-3-metoksy-pyrrolidin-1-yl)-2-fenyl-pyrimidin-

4-karbonyl]-amino}-3-fosfono-propionyl)-piperazin-1-

karboksylsyrebutylesterhydroklorid ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, for 

anvendelse i forebygging eller behandling av sykdommer valgt fra gruppen som 
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består av akutte koronare syndromer, perifer iskemi, amaurose, iskemisk slag og 

transitorisk iskemisk anfall. 

  

11. 4-((R)-2-{[6-((S)-3-metoksy-pyrrolidin-1-yl)-2-fenyl-pyrimidin-4-karbonyl]-amino}-

3-fosfono-propionyl)-piperazin-1-karboksylsyrebutylester eller et farmasøytisk 

akseptabelt salt derav, for anvendelse i forebygging eller behandling av en sykdom 

valgt fra gruppen som består av akutte koronare syndromer, perifer iskemi, 

amaurose, iskemisk slag og transitorisk iskemisk anfall, hvori 4-((R)-2-{[6-((S)-3-

metoksy-pyrrolidin-1-yl)-2-fenyl-pyrimidin-4-karbonyl]-amino}-3-fosfono-propionyl)-

piperazin-1-karboksylsyrebutylester eller et farmasøytisk akseptabelt salt derav, 

oppnås fra en krystallinsk form av 4-((R)-2-{[6-((S)-3-metoksy-pyrrolidin-1-yl)-2-fenyl-

pyrimidin-4-karbonyl]-amino}-3-fosfono-propionyl)-piperazin-1-

karboksylsyrebutylesterhydroklorid ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3. 

  

12. Krystallinsk form av 4-((R)-2-{[6-((S)-3-metoksy-pyrrolidin-1-yl)-2-fenyl-pyrimidin-

4-karbonyl]-amino}-3-fosfono-propionyl)-piperazin-1-

karboksylsyrebutylesterhydroklorid ifølge et hvilket som helst av kravene 1 til 3, for 

anvendelse i fremstilling av en farmasøytisk sammensetning for forebygging eller 

behandling av sykdommer valgt fra gruppen som består av akutte koronare 

syndromer, perifer iskemi, amaurose, iskemisk slag og transitorisk iskemisk anfall. 
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