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PATENTNI ZAHTJEVI

1.

10.

11.

12.

13.

14.

15.

16.

17.

18.

19.

20.

21.

Kristalni oblik, naznacen time, da je od spoja Formule I:

NH,

()
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 1, nazna€en time, da ima uzorak rendgenske difrakcije na prahu koji
sadrZi maksimume na 6,3, 17,91 19,7 stupnjeva 26 + 0,26.
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 2, naznafen time, da ima termogram diferencijalne pretraZzne
kalorimetrije koji sadrzi endotermicki slu¢aj s pocetnom temperaturom od 240°C i maksimum na 243°C.
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 2 ili 3, naznacen time, da ima dijagram termalne gravimetrijske analize
koji sadrzi gubitak mase manji od 0,4% kada se zagrijava od 25°C do 140°C.
Kristalni oblik prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 2 do 4, naznacen time, da je stabilan nakon izlaganja na
25°C 1 60% relativnoj vlaZnosti za vrijeme od 3 mjeseca.
Kristalni oblik prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 2 do 5, naznacen time, da pokazuje povecanje mase od
1% kada se podvrgne porastu u relativnoj vlaznosti od 0% do 95% relativne vlaZnosti.
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 1, naznacen time, da ima uzorak rendgenske difrakcije na prahu koji
sadrZi maksimume na 5,7, 15,3 1 22,5 stupnjeva 20 £ 0,26.
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 7, naznafen time, da ima termogram diferencijalne pretraZne
kalorimetrije koji sadrZi endotermicki slucaj s pocetnom temperaturom od 143°C i maksimum na 155°C i; i jedan
drugi endotermicki slucaj s pocetnom temperaturom od 232°C i maksimum na 235°C.
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 7 ili 8, naznacen time, da ima dijagram termalne gravimetrijske analize
koji sadrzi gubitak mase od 2,2% kada se zagrijava od 25°C do 140°C.
Kristalni oblik prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 7 do 9, naznacen time, da pokazuje povecanje mase od
0,5% kada se podvrgne porastu u relativnoj vlaznosti od 0% do 95% relativne vlaZnosti.
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 1, naznaCen time, da ima uzorak rendgenske difrakcije na prahu koji
sadrZi maksimume na 6,3, 18,3, 18,9, 19,8 i 20,4 stupnjeva 26 + 0,26.
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 11, naznafen time, da ima termogram diferencijalne pretraZne
kalorimetrije koji sadrzi endotermicke slucajeve s temperaturama od 93°C, 158°C i 230°C.
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 11 ili 12, naznacen time, da ima dijagram termalne gravimetrijske
analize koji sadrzi dva gubitka mase od 2,7% i 8,86% kada se zagrijava od 25°C do 140°C.
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 1, naznaCen time, da ima uzorak rendgenske difrakcije na prahu koji
sadrZi maksimume na 6,2, 10,4, 17,9, 19,2, 19,9 i 20,2 stupnjeva 20 + (,26.
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 14, naznaCen time, da ima termogram diferencijalne pretraZne
kalorimetrije koji sadrZi endotermicke slucajeve s temperaturama od 128°C, 159°C i 237°C.
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 14 ili 15, naznacen time, da ima dijagram termalne gravimetrijske
analize koji sadrZi gubitak mase od 3,3% kada se zagrijava od 25°C do 140°C.
Kristalni oblik prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 14 do 16, naznacen time, da pokazuje povecanje mase od
3,4% kada se podvrgne porastu u relativnoj vlaznosti od 0% do 95% relativne vlaZnosti.
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 1, naznaCen time, da ima uzorak rendgenske difrakcije na prahu koji
sadrzi maksimume na 6,7, 7,9, 10,7, 12,8, 17,1 1 23,7 stupnjeva 26 + 0,26.
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 18, naznaCen time, da ima termogram diferencijalne pretraZne
kalorimetrije koji sadrZi endotermicke slucajeve s temperaturama od 113°C i 181°C.
Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 18 ili 19, naznacen time, da ima dijagram termalne gravimetrijske
analize koji sadrZi gubitak mase od 4,1% kada se zagrijava od 25°C do 140°C.
Kristalni oblik prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 18 do 20, naznacen time, da pokazuje poveéanje mase od
1% kada se podvrgne porastu u relativnoj vlaznosti od 0% do 95% relativne vlaZnosti.
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Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 1, naznaCen time, da ima uzorak rendgenske difrakcije na prahu koji
sadrZi maksimume na 6,8, 8,0, 16,3 1 17,5 stupnjeva 26 £ 0,26.

Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 22, naznaCen time, da ima termogram diferencijalne pretraZne
kalorimetrije koji sadrZi endotermicke slucajeve s temperaturama od 175°C i 238°C.

Kristalni oblik prema patentnom zahtjevu 22 ili 23, naznaCen time, da ima dijagram termalne gravimetrijske
analize koji sadrzi gubitak mase od 1% kada se zagrijava od 25°C do 140°C.

Kristalni oblik prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 22 do 24, naznacen time, da pokazuje poveéanje mase od
0,5% kada se podvrgne porastu u relativnoj vlaznosti od 40% do 80% relativne vlaZnosti.

Amorfni oblik, naznacen time, da je od spoja Formule I:

I
O

O

(h.

Farmaceutski pripravak, naznacen time, da sadrZi kristalni oblik prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 25
ili amorfni oblik prema patentnom zahtjevu 26, i farmaceutski prihvatljiv nosac.
Farmaceutski pripravak prema patentnom zahtjevu 27, naznafen time, da se pripravak formulira za oralnu
primjenu.
Farmaceutski pripravak prema patentnom zahtjevu 27 ili 28, naznacen time, da se pripravak formulira kao
jednostruki oblik za doziranje.
Kristalni oblik prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 25 ili amorfni oblik prema patentnom zahtjevu 26,
naznacen time, da je za uporabu u postupku inhibicije izooblika 2 vezikularnog monoaminskog transportera kod
pojedinca.
Kristalni oblik prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 25 ili amorfni oblik prema patentnom zahtjevu 26,
naznaen time, da je za uporabu u postupku lijeCenja, prevencije, ili ublaZavanja jednog ili vie simptoma
hiperkineti¢kog poremecaja.
Kristalni oblik ili amorfni oblik za uporabu prema patentnom zahtjevu 31, naznacen time, da se kod
hiperkinetickog poremedaja radi o Huntingtonovoj bolesti, tardivnoj diskineziji, Tourettecovom sindromu, distoniji,
hemibalizmu, koreji, senilnoj koreji ili tikovima.
Kristalni oblik ili amorfni oblik za uporabu prema patentnom zahtjevu 31, naznafen time, da hiperkineticki
poremecaj jest Huntingtonova bolest.
Kristalni oblik ili amorfni oblik za uporabu prema patentnom zahtjevu 31, naznafen time, da hiperkineticki
poremecaj jest tardivna diskinezija.
Kristalni oblik ili amorfni oblik za uporabu prema patentnom zahtjevu 31, naznafen time, da hiperkineticki
poremecaj jest Touretteov sindrom.
Kristalni oblik ili amorfni oblik za uporabu prema patentnom zahtjevu 31, naznafen time, da hiperkineticki
poremecaj jesu tikovi.
Postupak za proizvodnju kristalnog oblika prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 25 ili amorfnog oblika
prema patentnom zahtjevu 26, naznacen time, da obuhvaca sljedece korake:

(a) pripravljanje kaSaste smjese spoja Formule I u otapalu na prvoj temperaturi; i

(b) generiranje kristalnog oblika ili amorfnog oblika pomoc¢u hladenja otopine na drugu temperaturu.
Postupak za proizvodnju kristalnog oblika prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 1 do 25 ili amorfnog oblika
prema patentnom zahtjevu 26, naznacen time, da obuhvaca sljedece korake:

(a) pripravljanje otopine spoja Formule I u otapalu na prvoj temperaturi;

(b) formiranje kaSaste smjese pomocu hladenja otopine na drugu temperaturu; i

(c) generiranje kristalnog oblika ili amorfnog oblika putem obrade kaSaste smjese kroz jedan ili vise ciklusa

zagrijavanja i hladenja.
Postupak prema patentnom zahtjevu 38, naznacen time, da se ciklus zagrijavanja i hladenja izvodi na temperaturi
u rasponu od -50 do 120°C.
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Postupak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 37 do 39, naznacen time, da prva temperatura iznosi od 20 do
200°C.

Postupak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 37 do 40, naznacen time, da druga temperatura iznosi od -100
do 100°C.

Postupak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 37 do 41, naznacen time, da nadalje obuhvaca korak izolacije
kristalnog oblika ili amorfnog oblika.

Postupak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 37 do 42, naznacen time, da se otapalo odabire od:
ugljikovodika, kloriranog ugljikovodika, alkohola, etera, ketona, estera, karbonata, amida, nitrila, nitro spoja,
heterocikla, vode, i njihovih mjeSavina.

Postupak prema bilo kojem od patentnih zahtjeva 37 do 42, naznacen time, da se otapalo odabire od: acetonitrila,
1,2-dikloroetana, DMF, 1,4-dioksana, metanola, 2-metoksietanola, MIBK, toluena, heptana, kumena, acetona, 1-
butanola, MTBE, etanola, etil acetata, etil formijata, izobutil acetata, izopropil acetata, metil acetata, nitrometana,
1-propanola, IPA, MEK, THF, vode, i njihovih mjeSavina.
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