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Patentkrav 

1. En fremgangsmåte for fremstilling av en forbindelse med formelen

5 

hvor R1 og R2 er uavhengig valgt fra hydrogen, C1-6Alkyl, C3-7Cykloalkyl, C3-6Alkenyl

eller fenyl; hvor C1-6Alkyl, cykloalkyl, C3-6Alkenyl eller fenyl kan eventuelt være 

substituert med halogen, hydroksyl, C1-6Alkoksykarbonyl eller fenyl; eller 10 

R1 og R2, sammen med karbonet som de er festet til, danner en C3-7Cykloalkyl;

omfattende de følgende trinn 

a) beskyttelse av 3-aminopyrazol med et karboksyleringsmiddel i et løsningsmiddel15 

ved en reaksjonstemperatur mellom 20 og 100 °C for å danne en forbindelse med 

formel (II);  

20 

hvor R3 er C1-6Alkyl, cykloalkyl eller fenyl;

b) 1-substitusjon av det beskyttede 3-aminopyrazol med formel (II) for å danne en

forbindelse med formel (III); 

25 
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c) hydrolyse av den beskyttede 3-aminopyrazol med formel (III) under basiske

betingelser for å danne en forbindelse med formel (I); 

5 

2. Fremgangsmåte ifølge krav 1, for fremstilling av en forbindelse med formel (la)

10 

3. Fremgangsmåte ifølge krav 1 eller 2, hvor forbindelsen med formel (I) eller (la) er

1-((R)2,2-dimetyl-[1,3]dioksolan-4-ylmetyl)-1H-pyrazol-3-ylamin. 

15 

4. Fremgangsmåte ifølge krav 1, hvor trinn a) utføres i et løsningsmiddel valgt fra

tetrahydrofuran, eddiksyre, vann, isopropylacetat eller etylacetat. 

5. Fremgangsmåte ifølge krav 1 eller 4, hvor karboksyleringsmidlet er eddiksyre-20 

anhydrid, acetylklorid, benzosyreanhydrid, benzoylklorid eller pivaloylklorid. 

6. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 5, hvor trinn b) utføres med

et alkyleringsmiddel i et organisk løsningsmiddel med en base og et litiumsaltadditiv ved 

en temperatur på 70 til 150 °C. 25 
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7. Fremgangsmåte ifølge krav 6, hvor løsningsmidlet anvendt i trinn b) er 

dimetylformamid, dimetylacetamid, N-metylpyrrolidinon eller dimetylsulfoksid. 

  

8. Fremgangsmåte ifølge krav 6 eller 7, hvor basen i trinn b) er natrium-, litium- eller 

kaliumsalter av alkoksid. 5 

  

9. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 6 til 8, hvor litiumsaltet anvendt i 

trinn b) er litiumklorid, litiumbromid eller litiumjodid. 

  

10. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 6 til 9, hvor alkyleringsmidlet i 10 

trinn b) er  

 

 

 

hvor R1 og R2 er definert som i krav 1 eller 3; 15 

R4 er klor, brom, jod eller -O-SO2-R
5, hvor R5 er C1-6Alkyl, fenyl eller fenyl 

substituert med en til tre substituenter uavhengig valgt fra C1-6Alkyl, halogen eller 

nitro. 

  

11. 12. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 10, hvor 20 

alkyleringsmidlet i trinn b) er  

 

 

 

hvor R1, R2 og R4 er definert som i krav 10. 25 

  

12. Fremgangsmåte ifølge hvilket som helst av kravene 1 til 10, hvor trinn c) utføres i 

løsningsmiddel med en base ved en temperatur på 40 til 100 °C. 

  

13. Fremgangsmåte ifølge krav 12, hvor løsningsmidlet anvendt i trinn c) er metanol, 30 

etanol eller vann, eller en blanding derav. 

  

14. Fremgangsmåte ifølge krav 12 eller 13, hvor basen anvendt i trinn c) er 

natriumhydroksid, litiumhydroksid eller kaliumhydroksid. 
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15. En forbindelse med formel (III);

hvor R1 er metyl, R2 er metyl og R3 er metyl. 5 
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