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Patentkrav

1. Farmasgytisk akseptabelt salt, som er N-((S)-1-(3-(4-klor-3-
(metylsulfonamido)-1-(2,2,2-trifluoretyl)-1H-indazol-7-yl)-6-(3-metyl-3-
(metylsulfonyl)but-1-yn-1-yl)pyridin-2-yl)-2-(3,5-difluorfenyl)etyl)-2-((3bS,4aR)-
5,5-difluor-3-(trifluormetyl)-3b,4,4a,5-tetrahydro-1H-cyklopropa[ 3,4 ]cyklopenta-
[1,2-c]pyrazol-1-yl)acetamidnatriumsalt, hvor det farmasgytisk akseptable salt er i

krystallinsk form.

2. Farmasgytisk akseptabelt salt i krystallinsk form ifglge krav 1, hvor den

krystallinske form er

a) krystallinsk form I, hvor den krystallinske form I har minst tre XRPD-topper,
med hensyn til 2-theta £ 0,2°, valgt fra 5,6°, 6,6°, 10,9°, 13,4°, 16,8°, 17,1°,
21,8°, 24,1° og 26,9° malt ved en stralingsbglgelengde pd 1,5406 A&, valgfritt hvor
den krystallinske form I kjennetegnes ved et DSC-termogram som har smeltestart

ved 218°C malt ved en oppvarmingshastighet pa 10°C/min; eller

b) krystallinsk form II, hvor den krystallinske form II har minst tre XRPD-topper,
med hensyn til 2-theta £ 0,2°, valgt fra 5,4°, 7,0°, 11,1°, 17,7°, 19,2°, 21,2°,
22,6°, 24,0° og 27,7° malt ved en stralingsbglgelengde pa 1,5406 A&, valgfritt hvor
den krystallinske form II kjennetegnes ved et DSC-termogram som har smeltestart

ved 222°C malt ved en oppvarmingshastighet pa 10°C/min; eller

¢) krystallinsk form III, hvor den krystallinske form III har minst tre XRPD-topper,
med hensyn til 2-theta £ 0,2°, valgt fra 5,9°, 7,1°, 11,6°, 15,4°, 17,2°, 18,4°,
19,5°, 22,2° og 27,2° malt ved en stralingsbglgelengde pa 1,5406 &, valgfritt hvor
den krystallinske form III kjennetegnes ved et DSC-termogram som har smeltestart

ved 213°C malt ved en oppvarmingshastighet pa 10°C/min.

3. Farmasgytisk akseptabelt salt eller kokrystall, som er et N-((S)-1-(3-(4-klor-
3-(metylsulfonamido)-1-(2,2,2-trifluoretyl)-1H-indazol-7-yl)-6-(3-metyl-3-
(metylsulfonyl)but-1-yn-1-yl)pyridin-2-yl)-2-(3,5-difluorfenyl)etyl)-2-((3bS,4aR)-
5,5-difluor-3-(trifluormetyl)-3b,4,4a,5-tetrahydro-1H-cyklopropa[3,4]cyklopenta-
[1,2-c]pyrazol-1-yl)acetamidmetansulfonsyresalt eller en kokrystall, hvor det

farmasgytisk akseptable salt er i krystallinsk form.
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2
4, Salt ifglge krav 3 i krystallinsk form, hvor den krystallinske form er hydrert
eller solvatisert.
5. Den krystallinske form ifglge krav 3 eller krav 4, hvor den krystallinske form

er

a) krystallinsk form I, hvor den krystallinske form I har minst tre XRPD-topper,
med hensyn til 2-theta £ 0,2°, valgt fra 12,9°, 15,4°, 18,4°, 18,8°, 19,7°, 20,2°,
20,9°, 23,5° og 25,3° malt ved en stralingsbglgelengde p& 1,5406 A&, valgfritt hvor
den krystallinske form I kjennetegnes ved et DSC-termogram som har smeltestart

ved 130°C malt ved en oppvarmingshastighet pa 10°C/min; eller

b) krystallinsk form II, hvor den krystallinske form II har minst tre XRPD-topper,
med hensyn til 2-theta £ 0,2°, valgt fra 8,7°, 13,0°, 17,5°, 19,3°, 20,6°, 21,3°,
21,7°, 24,2° og 25,3° malt ved en stralingsbglgelengde p& 1,5406 A&, valgfritt hvor
den krystallinske form II kjennetegnes ved et DSC-termogram som har smeltestart

ved 165°C malt ved en oppvarmingshastighet pa 10°C/min; eller

¢) krystallinsk form III, hvor den krystallinske form III har minst tre XRPD-topper,
med hensyn til 2-theta £ 0,2°, valgt fra 8,2°, 11,3°, 12,8°, 15,7°, 16,9°, 20,1°,
21,8°, 22,6° og 24,7° malt ved en stralingsbglgelengde pa 1,5406 A&, valgfritt hvor
den krystallinske form III kjennetegnes ved et DSC-termogram som har smeltestart

ved 141°C malt ved en oppvarmingshastighet pa 10°C/min; eller

d) krystallinsk form IV-hydrat, hvor den krystallinske form IV-hydrat har minst tre
XRPD-topper, med hensyn til 2-theta £ 0,2°, valgt fra 7,9°, 11,1°, 12,1°, 12,7°,
16,9°, 21,2°, 21,7°, 25,4° og 26,6° malt ved en stralingsbglgelengde pa 1,5406 A.

6. Farmasgytisk akseptabelt salt eller kokrystall, som er et N-((S)-1-(3-(4-klor-
3-(metylsulfonamido)-1-(2,2,2-trifluoretyl)-1H-indazol-7-yl)-6-(3-metyl-3-
(metylsulfonyl)but-1-yn-1-yl)pyridin-2-yl)-2-(3,5-difluorfenyl)etyl)-2-((3bS,4aR)-
5,5-difluor-3-(trifluormetyl)-3b,4,4a,5-tetrahydro-1H-cyklopropa[3,4]cyklopenta-
[1,2-c]pyrazol-1-yl)acetamidetansulfonsyresalt eller en kokrystall, hvor det

farmasgytisk akseptable salt er i krystallinsk form.

7. Salt ifglge krav 6 i krystallinsk form, hvor den krystallinske form har minst
tre XRPD-topper, med hensyn til 2-theta £+ 0,2°, valgt fra 9,1°, 12,7°, 13,3°,
15,2°, 18,8°, 19,5°, 20,5°, 22,4° og 25,3° malt ved en stralingsbglgelengde pa
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1,5406 A, valgfritt hvor den krystallinske form kjennetegnes ved et DSC-
termogram som har smeltestart ved 119°C malt ved en oppvarmingshastighet pa
10°C/min.

8. Farmasgytisk akseptabelt salt eller kokrystall, som er et N-((S)-1-(3-(4-klor-
3-(metylsulfonamido)-1-(2,2,2-trifluoretyl)-1H-indazol-7-yl)-6-(3-metyl-3-
(metylsulfonyl)but-1-yn-1-yl)pyridin-2-yl)-2-(3,5-difluorfenyl)etyl)-2-((3bS,4aR)-
5,5-difluor-3-(trifluormetyl)-3b,4,4a,5-tetrahydro-1H-cyklopropa[3,4]cyklopenta-
[1,2-c]pyrazol-1-yl)acetamidbenzenesulfonsyresalt eller en kokrystall, hvor det

farmasgytisk akseptable salt er i krystallinsk form.

9. Salt ifglge krav 8 i krystallinsk form, hvor den krystallinseke form har minst
tre XRPD-topper, med hensyn til 2-theta £+ 0,2°, valgt fra 7,5°, 8,5°, 13,6°, 17,0°,
18,5°, 18,9°, 20,0°, 21,7° og 26,6° malt ved en stralingsbglgelengde pa 1,5406 A.

10. Farmasgytisk akseptabelt salt eller kokrystall, som er et N-((S)-1-(3-(4-klor-
3-(metylsulfonamido)-1-(2,2,2-trifluoretyl)-1H-indazol-7-yl)-6-(3-metyl-3-
(metylsulfonyl)but-1-yn-1-yl)pyridin-2-yl)-2-(3,5-difluorfenyl)etyl)-2-((3bS,4aR)-
5,5-difluor-3-(trifluormetyl)-3b,4,4a,5-tetrahydro-1H-cyklopropa[3,4]cyklopenta-
[1,2-c]pyrazol-1-yl)acetamidsaltsyresalt eller en kokrystall, hvor det farmasgytisk
akseptable salt er i krystallinsk form.

11. Salt ifglge krav 10 i krystallinsk form, hvor den krystallinske form er

a) krystallinsk form I, hvor den krystallinske form I har minst tre XRPD-topper,
med hensyn til 2-theta £ 0,2°, valgt fra 9,4°, 12,6°, 14,3°, 15,4°, 16,4°, 20,1°,
21,6°, 22,5° og 23,8° malt ved en stralingsbglgelengde pd 1,5406 A&, valgfritt hvor
den krystallinske form I kjennetegnes ved et DSC-termogram som har smeltestart

ved 101°C malt ved en oppvarmingshastighet pd 10°C/min; eller

b) krystallinsk form II, hvor den krystallinske form II har minst tre XRPD-topper,
med hensyn til 2-theta £ 0,2°, valgt fra 17,2°, 17,6°, 18,1°, 18,8°, 22,3°, 22,6°,
23,1°, 25,5° 0g 26,9° malt ved en stralingsbglgelengde pa 1,5406 A; eller

¢) krystallinsk form III, hvor den krystallinske form III har minst tre XRPD-topper,
med hensyn til 2-theta £ 0,2°, valgt fra 9,7°, 12,9°, 16,7°, 17,6°, 18,0°, 18,5°,
19,3°, 22,1° og 25,0° malt ved en strdlingsbolgelengde pa 1,5406 &, valgfritt hvor
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den krystallinske form III kjennetegnes ved et DSC-termogram som har smeltestart

ved 112°C malt ved en oppvarmingshastighet pa 10°C/min.

12. Farmasgytisk akseptabelt salt eller kokrystall, som er a N-((S)-1-(3-(4-klor-
3-(metylsulfonamido)-1-(2,2,2-trifluoretyl)-1H-indazol-7-yl)-6-(3-metyl-3-
(metylsulfonyl)but-1-yn-1-yl)pyridin-2-yl)-2-(3,5-difluorfenyl)etyl)-2-((3bS,4aR)-
5,5-difluor-3-(trifluormetyl)-3b,4,4a,5-tetrahydro-1H-cyklopropa[3,4]cyklopenta-
[1,2-c]pyrazol-1-yl)acetamid sulfuric syre salt eller kokrystall, hvor det

farmasgytisk akseptable salt er i krystallinsk form.

13. Salt ifglge krav 12 i krystallinsk form, hvor den krystallinske form har minst
tre XRPD-topper, med hensyn til 2-theta £ 0,2°, valgt fra 14,2°, 15,3°, 16,3°,
18,3°, 19,1°, 19,3°, 22,6°, 23,9° og 27,7° malt ved en stralingsbglgelengde pa
1,5406 A, valgfritt hvor den krystallinske form kjennetegnes ved et DSC-
termogram som har smeltestart ved 169°C malt ved en oppvarmingshastighet pa
10°C/min.

14, Preparat omfattende et farmasgytisk akseptabelt salt i krystallinsk form eller
en kokrystall ifglge et hvilket som helst av kravene 1-13, som er anriket med

Isomer A:

'5\
Me” 0
o

Isomer A

eller anriket med Isomer B:

5
Me” 150
0

Isomer B
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15. Preparat ifglge krav 14, hvor det molare forhold mellom Isomer A:

Isomer A

og Isomer B:

Isomer B

er 1:5 til 1:8.

16. Farmasgytisk sammensetning omfattende et farmasgytisk akseptabelt salt i
krystallinsk form eller en kokrystall ifglge et hvilket som helst av kravene 1-13, og

minst én farmasgytisk akseptabel eksipiens.

17. Farmasgytisk akseptabelt salt i krystallinsk form eller en kokrystall ifglge et

hvilket som helst av kravene 1-13, for anvendelse i terapi.

18. Farmasgytisk akseptabelt salt i krystallinsk form eller en kokrystall ifglge et
hvilket som helst av kravene 1-13, for anvendelse i en fremgangsmate for
behandling eller forebyggelse av en infeksjon med humant immunsviktvirus (HIV),
omfattende & administrere en terapeutisk virksom mengde av det farmasgytisk
akseptable salt i krystallinsk form eller kokrystall til et individ som har behov for

det.

19. Fremgangsmate for 8 gke mengden av en isomer forbindelse av Isomer A:
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Isomer A

i forhold til mengden av en isomer forbindelse av Isomer B:

Isomer B

eller mengden av en isomer forbindelse av Isomer B i forhold til mengden av en
isomer forbindelse av Isomer A, i en utgangsblanding omfattende begge isomere
forbindelser, hvilken fremgangsmate omfatter a:

bringe utgangsblandingen i bergring med en syre eller en base i neerveer av et
lgsemiddel for & danne en saltblanding med begge isomere forbindelser, hvor
saltblandingen har en hevet mengde av det isomere salt av Isomer A i forhold til
mengden av det isomere salt av Isomer B, eller en hevet mengde av det isomere
salt av Isomer B i forhold til mengden av det isomere salt av Isomer A,
sammenlignet med de relative mengder av de isomere forbindelser av Isomer A og

Isomer B i utgangsblandingen.

20. Fremgangsmate ifglge krav 19, hvilken fremgangsmate omfatter a gke
mengden av en isomer forbindelse av Isomer A i forhold til mengden av en isomer

forbindelse av Isomer B.

21. Fremgangsmate ifglge krav 19, hvilken fremgangsmate omfatter a gke
mengden av en isomer forbindelse av Isomer B i forhold til mengden av en isomer

forbindelse av Isomer A.
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