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1. 5-hidroksimetil-pakeistų oksazolidinonų, turinčių III formulę, 
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kurioje R1 yra
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kur X1 yra -H arba -F;

kur X2 yra -H arba -F;

kur Q1 yra:

a) 
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c)
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Q1 ir X2 kartu yra:
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kur Z1 yra:

a) -CH2-,

b) -CH(R4)-CH2-,

c) -C(O)-, arba

d) -CH2(CH2CH2)-;

kur Z2 yra:

a) -O2S-,

b) -O-,

c) -N(R7)-,

d) -OS-, arba

e) -S-;

kur Z3 yra:

a) -O2S-,

b) -O-,

c) -OS-, arba

d) -S-;

kur A1 yra:

a) H- arba

b) CH3;

kur A2 yra:

a) H-,

b) HO-,

c) CH3-,

d) CH3O-,

e) R2O-CH2-C(O)-NH-,

f) R3O-C(O)-NH-,

g) (C1-C2)alkil-O-C(O)-,

h) HO-CH2-,

i) CH3O-NH-,

j) (C1-C3)alkil-O2C-,

k) CH3-C(O)-,

l) CH3-C(O)-CH2-,

m)
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A1 ir A2 kartu yra:

a)
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kur R2 yra:

a) H-,

b) CH3-,

c) fenil-CH2-, arba

d) CH3C(O)-;

kur R3 yra:

a) (C1-C3)alkil-, arba

b) fenil-;

kur R4 yra:

a) H-, arba

b) HO-;

kur R6 yra:

a) CH3-C(O)-,

b) H-C(O)-,

c) Cl2CH-C(O)-,

d) HOCH2-C(O)-,

e) CH3SO2-,

f)
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g) F2CHC(O)-,

h)
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i) H3C-C(O)-O-CH2-C(O)-,

j) H-C(O)-O-CH2-C(O)-,

k)
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l) HC( CH-CH2O-CH2-C(O)- arba

m) fenil-CH2-O-CH2-C(O)-;

kur R7 yra:

a) R2O-C(R10)(R11)-C(O)-,

b) R3O-C(O)-,

c) R8-C(O)-,

d)

[image: image22.wmf]O

O

H


e)

[image: image23.wmf]O

O

H

O


f) H3C-C(O)-(CH2)2-C(O)-,

g) R9-SO2-,

h)
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i) HO-CH2-C(O)-,

j) R16-(CH2)2-,

k) R13-C(O)-O-CH2-C(O)-,

l) (CH3)2N-CH2-C(O)-NH-,

m) NC-CH2- arba

n) F2-CH-CH2-;

kur R8 yra:

a) H-,

b) (C1-C4)alkil,

c) aril-(CH2)p,

d) CIH2C-,

e) Cl2HC-,

f) FH2C-,

g) F2HC- arba

h) (C3-C6)cikloalkil;

kur R9 yra:

a) -CH3,

b) -CH2Cl,

c) -CH2CH=CH2,

d) arilas arba

e) -CH2CN;

kur R10 yra H- arba CH3-;

kur R11 yra H- arba CH3-;

kur R12 yra:

a) H-,

b) CH3O-CH2O-CH2- arba

c) HOCH2-;

kur R13 yra:

a) CH3-,

b) HOCH2-,

c) (CH3)2N-fenil, arba

d) (CH3)2N-CH2-;

kur R14 yra:

a) HO-,

b) CH3O-,

c) H2N-,

d) CH3O-C(O)-O-,

e) CH3-C(O)-O-CH2-C(O)-O-,

f) fenil-CH2-O-CH2-C(O)-O-,

g) HO-(CH2)2-O-,

h) CH3O-CH2-O-(CH2)2-O-, arba

i) CH3O-CH2-O-;

kur R15 yra:

a) H- arba

b) Cl-;

kur R16 yra:

a) HO-,

b) CH3O-, arba

c) F;

kur m yra 0 arba 1;

kur n yra nuo 1 iki 3;

kur p yra 0 arba 1;

kur arilas yra fenilas, nulį (0) arba vieną (1) kartą pakeistas šiais pakaitais:

a) -F,

b) -Cl,

c) -OCH3,

d) -OH,

e) -NH2,

f) -(C1-C4)alkil,

g) -O-C(O)-OCH3, arba

h) -NO2;

ir jo blokuotų formų gavimo būdas, apimantis hidroksijunginio, parinkto iš (I) formulės 

M1-CH2CH(OH)-CH2-OH

(I),

kurioje M1 yra –Cl, -Br arba –O-SO2-(-CH3,

glicidolių ir dihidroksijunginių arba enantiomero, arba enantiomerų mišinio reakcijos su (IIA) formulės karbamatu

R1-NH-CO-O-M2


(IIA)

arba su formulės (IIB) trifluoracetamidu

R1-NH-CO-CF3


(II)B

kur R1 yra toks, kaip apibrėžta aukščiau, ir M2 yra toks, kad rūgštis M2OH turi pKa reikšmę tarp 8 ir 24, dalyvaujant ličio katijonui ir pirmajai bazei, kur pirmosios bazės konjuguota rūgštis turi pKa reikšmę didesnę nei 8.

2. Būdas pagal 1 punktą, kuriame hidroksijunginys yra glicidolis.

3. Būdas pagal 1 punktą, kuriame hidroksijunginys yra formulės (I) dihidroksijunginys.

4. Būdas pagal 3 punktą, kuris papildomai apima dihidroksijunginio (I), prieš jo reakciją su karbamatu (IIA) arba trifluoracetamidu (IIB), reakciją su antrąja baze, kur antrosios bazės konjuguota  rūgštis turi pKa reikšmę, didesnę nei maždaug 7.

5. Būdas pagal 3 arba 4 punktą, kur dihidroksijunginys (I) yra (S)-enantiomeras.

6. Būdas pagal bet kurį prieš tai einančių punktų, kur hidroksijunginys reaguoja su karbamatu (IIA) ir M2 yra parinktas iš 

C1-C20 alkilo, 

C3-C7 cikloalkilo,

(-pasirinktinai pakeistas vienu arba dviem : C1-C3 alkilu, F-, Cl-, Br-, I-,

CH2(CH-CH2-,

CH3-CH(CH-CH2-,

(CH3)2C(CH-CH2-,

CH2(CH-,

(-CH(CH-CH2-,

(-CH2- pasirinktinai pakeistas ( fragmente viena ar daugiau –Cl, C1-C4 alkilu, -NO2, -CN arba –CF3,

9-fluorenilmetil,

(Cl)3C-CH2-,

2-trimetilsililetil,

(-CH2-CH2-,

1-adamantil, 

(()2-CH-,

2-furanilmetil, ir

izobornil.

7. Būdas pagal bet kurį iš prieš tai einančių punktų, kur R1 yra fenilas, pakeistas viena –F ir viena pakeista aminogrupe.

8. Būdas pagal bet kurį iš prieš tai einančių punktų, kur M2O arba bazė M2OH yra parinkti iš:

C1-7 alkoksijunginių,

karbonato,

metilo, antr.-butilo ir tret.-butilo karbanijonų,

tri(C1-4alkil)aminų,

karbamato (II) konjuguotos bazės,

DBU,

DBN,

N-metilpiperidino,

N-metilmorfolino,

2,2,2-trichloretoksido, ir

Cl3C-CH2-O-.

9. Būdas pagal bet kurį iš prieš tai einančių punktų, kur R1 turi alkoholio grupę, blokuotą

C1-C5 alkilu,

(-CH2-,

CH3-O-CH2-,

(-CH2-O-CH2-,

tetrahidropiranilu,

CH3CH(-O-C2H5)-,

p-metoksibenzilu,

p-metoksibenzilu,

p-nitrobenzilu,

(()3C-,

(CH3)3Si-,

[CH3-CH(CH3)]3Si- ir

((CH3)2Si-.

10. Būdas pagal bet kurį iš prieš tai einančių punktų, kur R1 yra aminogrupę blokuojanti grupė, parinkta iš grupės, susidedančios iš:

(I) C1-C4 alkilo,

(II) (-CH2-,

(III) (()3C-,

(IV) Ra-CO-, kur Ra yra (A) H-, (B) C1-C4 alkilas, (C) C5-C7 cikloalkilas, (D) (C1-C5 alkil)-O-, (E) Cl3C-CH2-O-, (F) H2C(CH-CH2-O-, (G) (-CH(CH-CH2-O-, (H) (-CH2-O-, (I) p-metoksifenil-CH2-O-, (J) p-nitrofenil-CH2-O-, (K) (-O-, (L) CH3-CO-CH2-, (M) (CH3)3Si-O-,

(V) Rb-SO2 kur Rb yra: (A) metilas, (B) (-, (C) p-metilfenil arba (D) (-CH2-.

