199 DANMARK @9 DK 2001 00223 L

12 PATENTANS@GNING

Patent- og
Varemaerkestyrelsen

(51) Int.CI’.: C 07 D 405/12

(21) Patentansggning nr: PA 2001 00223

(22) Indleveringsdag: 2001-02-12

(24) Leobedag: 1996-02-05

(41) AIm. tilgeengelig: 2001-02-12

(30) Prioritet: 1995-02-06 GB 9502297.6 1995-02-17 GB 9503112.6 1995-05-15 GB 9509807.5

(71) Ansgger: SmithKline Beecham p.l.c., New Horizons Court, Brentford Middlesex, TW8 9EP, Storbritannien

(72) Opfinder: Victor Witold Jacewicz, SmithKline Beecham Pharmaceuticals , Old Powder Mills, Near Leigh, Tonbridge,
Kent TN11 9AN, Storbritannien
Neal Ward, SmithKline Beecham Pharmaceuticals, Old Powder Mills, Near Leigh, Tonbridge, Kent TN11 9 AN,
Storbritannien

(74) Fuldmeegtig: Hofman-Bang A/S, Hans Bekkevolds Allé 7, 2900 Hellerup, Danmark

(54) Benzevnelse: Paroxetin-hydrochloridanhydrat og fremgangsmade til fremstilling deraf

(67) Sammendrag:
Den foreliggende opfindelse angar paroxetin-hydrochlorid-
anhydrat, som 1 det vasentlige er frit for bundet propan-
2-0l o©g acetone og en fremgangsmdde til fremstilling
deraf.

Fig. la: Paroxetinohydrochloridanhydrat og polymorf "A"
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Patentkravwv:

1. Paroxetin-hydrochloridanhydrat, som i det vasentlige er

frit for bundet propan-2-ol og acetone

2. Paroxetin-hydrochloridanhydrat, som i det wvasentlige er

frit for bundet organisk oplesningsmiddel.

3. Paroxetin-hydrochloridanhydrat ifelge krav 1 eller 2,

pa i det vasentlige ren form.

4. Fremgangsmade til fremstilling af paroxetin-hydrochlo-
ridanhydrat, som 1 det vasentlige er frit for bundet
organisk oplesningsmiddel, som omfatter krystallisation af

paroxetin-hydrochlorid i enten;

1) et organisk oplesningsmiddel eller en blanding af
organiske oplesningsmidler, som danner et solvat med
paroxetin-hydrochloridet, og som ikke kan fjernes

ved traditionelle tgrreteknikker; eller

ii) et organisk oplesningsmiddel eller en blanding af
organiske oplesningsmidler, som danner eller ikke
danner et solvat med paroxetin-hydrochloridet, men

som kan fjernes ved traditionel terring i wvakuumovn;

og derefter, hvor der er tale om 1), fortrengning af det
eller de solvatiserede opleosningsmidler ved at anvende et
fortrengningsmiddel og, hvor der er tale om 1ii), ved

fjernelse af ople@sningsmidlet.

5. Fremgangsméde til fremstilling af paroxetin-hydrochlo-
ridanhydrat, som 1 det vasentlige er frit for bundet

organisk opleosningsmiddel, hvilken fremgangsmdde omfatter
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fortrengning af det eller de solvatiserede oplesnings-
midler fra et paroxetin-hydrochloridsoclvat ved at anvende

et fortrzngningsmiddel.
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Fig. 8
Fast tilstand, C13 NMR-spektrum,

paroxetinhydrochloridanhydrat,

polymorf B
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