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1. Boro esterio junginio, kurio formulė (I):
[image: image1.emf]
kurioje:

R1 yra pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė;

R2 yra vandenilis, nuo branduolio judanti grupė arba pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė;

R3 yra nuo branduolio judanti grupė arba pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė; ir

kiekviena R4 ir R5 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė arba R4 ir R5 kartu su įsiterpusiais deguonies ir boro atomais sudaro pasirinktinai pakeistą 5-10-narį žiedą, turintį 0-2 papildomus žiedo heteroatomus, parinktus iš N, O arba S;

gavimo būdas, kur minėtas būdas apima:

(a) boro „ate“ komplekso, kurio formulė (II):
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kurioje:

Y yra nuo branduolio judanti grupė;

M+ yra katijonas; ir

kiekviena iš R1-R5 yra tokia, kaip apibūdinta aukščiau; 

mažiausiai 5 molių paruošimą;

(b) (II) formulės boro „ate“ komplekso kontaktavimą su Lewis rūgštimi sąlygomis, kuriose gaunamas (I) formulės boro esterio junginys, kur minėta kontaktavimo pakopa yra vykdoma reakcijos mišinyje, apimančiame:

(i) priderintą eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu; arba
(ii) eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, ir priderintą bendratirpiklį, su sąlyga, kad priderintas bendratirpiklis sudaro ne daugiau kaip 20 v/v % reakcijos mišinio;

kur vandens tirpumas (i) arba (ii) eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m %; ir kur (i) arba (ii) eterio tirpiklis, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, sudaro mažiausiai 70 v/v % reakcijos mišinio.

2. Būdas pagal 1 punktą, kuriame reakcijos mišinys apima priderintą bendratirpiklį.

3. Būdas pagal 2 punktą, kuriame priderintas bendratirpiklis yra parinktas iš grupės, susidedančios iš tetrahidrofurano, dioksano, vandens ir jų mišinių.

4. Būdas pagal 3 punktą, kuriame priderintas bendratirpiklis sudaro ne daugiau kaip 15 v/v % reakcijos mišinio.

5. Būdas pagal 1 punktą, kuriame vandens tirpumas eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 2 m/m %.

6. Būdas pagal 5 punktą, kuriame eterio tirpiklis, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra parinktas iš grupės, susidedančios iš tret-butilo metilo eterio, tret-butilo etilo eterio, tret-amilo metilo eterio, izopropilo eterio ir jų mišinių. 
7. Būdas pagal 6 punktą, kuriame eterio tirpiklis, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, sudaro mažiausiai 80 v/v % reakcijos mišinio.

8. Būdas pagal 1 punktą, kuriame (a) pakopoje yra paruošiama mažiausiai 20 molių, mažiausiai 50 molių arba mažiausiai 100 molių (II) formulės boro „ate“ komplekso.

9. Būdas pagal 1 punktą, kuriame Lewis rūgštis yra parinkta iš grupės, susidedančios iš cinko chlorido, cinko bromido, geležies chlorido ir geležies bromido.

10. Būdas pagal 9 punktą, kuriame:

(a) Lewis rūgštis yra drėgna;

(b) (a) pakopoje (II) formulės boro „ate“ kompleksas yra paruošiamas tirpale, apimančiame eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, ir kontaktavimo pakopa (b) apima pakopas:

(i) tirpalo, apimančio Lewis rūgštį tetrahidrofurane, paruošimą; ir

(ii) Lewis rūgšties tirpalo pridėjimą į (II) formulės boro „ate“ komplekso tirpalą iš (a) pakopos;

kur vandens tirpumas eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m %; arba

(c) (a) pakopoje (II) formulės boro „ate“ kompleksas yra paruošiamas tirpale, apimančiame eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, ir kontaktavimo pakopa (b) apima pakopas:
(i) tirpalo, apimančio Lewis rūgštį ir vandenį, paruošimą; ir

(ii) Lewis rūgšties tirpalo pridėjimą į (II) formulės boro „ate“ komplekso tirpalą iš (a) pakopos;

kur vandens tirpumas eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m %.

11. Būdas pagal 1 punktą, kuriame:
(a) Y yra halogenas (pavyzdžiui, chloras); ir/arba

(b) R1 yra C1-8alifatinė, C6-10arilo arba (C6-10aril)(C1-6alifatinė) grupė; ir/arba

c) M+ yra parinkta iš grupės, susidedančios iš Li+, Na+ ir K+; ir/arba

(d) R4 ir R5 kartu su įsiterpusiais deguonies ir boro atomais sudaro pasirinktinai pakeistą 5-narį žiedą.

12. Būdas pagal 7 (d) punktą, kuriame R4 ir R5 kartu yra chiralinė liekana.

13. Būdas pagal 12 punktą, kuriame (II) formulės boto „ate“ kompleksas yra:
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14. Būdas pagal 12 punktą, kuriame (b) pakopoje yra paruošiamas (I) formulės boro esterio junginys, kuriame anglies atomas, rišantis R1, R2 ir R3, yra chiralinis centras, turintis mažiausiai 96:4 arba mažiausiai 97:3 diastereomerinį santykį chiralinio centro R4-R5 chiralinėje liekanoje atžvilgiu.

15. Būdas pagal 12 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  mažiausiai viena iš sekančių savybių: 

(a) kontaktavimo pakopa (b) yra vykdoma reakcijos mišinyje, apimančiame tret-butilo metilo eterį;

(b) Lewis rūgštis yra cinko chloridas;

(c) kontaktavimo pakopa (b) yra vykdoma reakcijos temperatūrų intervale nuo -60oC iki -30oC;

(d) Lewis rūgštis yra drėgna;

(e) Y yra chloras;

(f) R3 yra chloras;

(g) R2 yra vandenilis; ir

(h) R1 yra C1-4alifatinė grupė.

16. Būdas pagal 15 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  mažiausiai dviem iš (a)-(g) savybių, mažiausiai trimis iš (a)-(g) savybių arba visomis iš (a)-(g) savybių.

17. Būdas pagal 12 punktą, papildomai apimantis:

(c) reakcijos mišinio plovimą su vandeniniu tirpalu; ir

(d) išplauto reakcijos mišinio koncentravimą, pašalinant tirpiklius, siekiant gauti liekaną, apimančią (I) formulės boro esterio junginį.

18. Būdas pagal 17 punktą, kuriame liekana apima mažiausiai penkis molius (I) formulės boro esterio junginio.

19. Būdas pagal 18 punktą, kuriame liekanoje esantis (I) formulės boro esterio junginys turi mažiausiai 96:4 arba mažiausiai 97:3 diastereomerinį santykį ties anglies atomu, rišančiu R1, R2 ir R3, chiralinio centro R4-R5 chiralinėje liekanoje atžvilgiu.

20. Kompozicija, apimanti eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, ir mažiausiai dešimt molių boro esterio junginio, kurio formulė (I):
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kurioje:

R1 yra pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė;

R2 yra vandenilis, nuo branduolio judanti grupė arba pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė;

R3 yra nuo branduolio judanti grupė arba pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė; ir

kiekviena R4 ir R5 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė arba R4 ir R5 kartu su įsiterpusiais deguonies ir boro atomais sudaro pasirinktinai pakeistą 5-10-narį žiedą, turintį 0-2 papildomus žiedo heteroatomus, parinktus iš N, O arba S;

kur vandens tirpumas eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m %.
21. Kompozicija pagal 20 punktą, kurioje anglies atomas, prie kurio yra prisijungusios R1, R2 ir R3, yra chiralinis centras, turintis mažiausiai 96:4 diastereomerinį santykį, chiralinio centro R4-R5 chiralinėje liekanoje atžvilgiu.

22. Kompozicija pagal 20 punktą, kurioje anglies atomas, prie kurio yra prisijungusios R1, R2 ir R3, yra chiralinis centras, turintis mažiausiai 96:4 epimetrinį santykį. 

23. Kompozicija pagal bet kurį iš 20-22 punktų, kurioje vandens tirpumas eterio tirpiklyje yra mažesnis negu 2 m/m %.
24. Kompozicija pagal bet kurį iš 20-22 punktų, kurioje eterio tirpiklis yra parinktas iš grupės, susidedančios iš tret-butilo metilo eterio, tret-butilo etilo eterio, tret-amilo metilo eterio, izopropilo eterio ir jų mišinių.

25. Kompozicija pagal bet kurį iš 20-22 punktų:
(a) kurioje R1 yra C1-8alifatinė, C6-10arilo arba (C6-10aril)(C1-6alifatinė) grupė; arba

(b)  b e s i s k i r i a n t i  mažiausiai viena iš sekančių savybių:

(a) R3 yra chloras;

(b) R2 yra vandenilis; ir

(c) R1 yra C1-4alifatinė grupė; arba

(c) R4 ir R5 kartu su įsiterpusiais deguonies ir boro atomais sudaro pasirinktinai pakeistą 5-narį žiedą; arba

(d) kurioje (I) formulės junginys yra:
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26. Kompozicija pagal 20 punktą, kurioje (I) formulės boro esterio junginys sudaro mažiausiai 70 m/m % kompozicijos.

27. Kompozicija pagal 22 punktą, apimanti mažiausiai 20 molių (I) formulės boro esterio junginio.

28. Kompozicija pagal 22 punktą, kurioje anglies atomas, prie kurio yra prisijungusios R1, R2 ir R3, turi mažiausiai 97:3 diastereomerinį santykį chiralinio centro R4-R5 chiralinėje liekanoje atžvilgiu.

29. Kompozicija pagal 22 punktą, kurioje visas kompozicijoje esantis (I) formulės boro esterio junginys yra gautas viena partija būdu pagal 1 punktą.
30. Kompozicija pagal 22 punktą, kuri pasižymi mažiausiai viena iš sekančių savybių:

(a) R3 yra chloras;

(b) (I) formulės boro esterio junginys yra:
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(c) R2 yra vandenilis; ir

(d) R1 yra C1-4alifatinė grupė.

31. Mažiausiai vienos pradinės medžiagos mažiausiai penkių molių panaudojimo būdas, skirtas boro esterio junginio, kurio formulė (I):
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kurioje:

R1 yra pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė;

R2 yra vandenilis, nuo branduolio judanti grupė arba pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė;

R3 yra nuo branduolio judanti grupė arba pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė; ir

kiekviena R4 ir R5 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė arba R4 ir R5 kartu su įsiterpusiais deguonies ir boro atomais sudaro pasirinktinai pakeistą 5-10-narį žiedą, turintį 0-2 papildomus žiedo heteroatomus, parinktus iš N, O arba S;

gavimui, kur minėtas būdas apima:
(a) tirpalo, apimančio:

(i) boro esterį, kurio formulė (III):
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kurioje R1, R4 ir R5 yra tokios, kaip apibūdinta aukščiau; ir

(ii) eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, kur vandens tirpumas eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m %, paruošimą;
(b) tirpalo apdorojimą reagentu, kurio formulė (IV):
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siekiant gauti boro „ate“ kompleksą, kurio formulė (II):
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kurioje:

Y yra nuo branduolio judanti grupė;

M+ yra katijonas; ir

kiekviena R1-R5 yra tokia, kaip apibūdinta aukščiau; ir

(c) (II) formulės boro „ate“ komplekso kontaktavimą su Lewis rūgštimi sąlygomis, kuriose gaunamas (I) formulės boro esterio junginys, kur minėta kontaktavimo pakopa yra vykdoma reakcijos mišinyje, apimančiame:

(i) priderintą eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu; arba

(ii) eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu ir priderintą bendratirpiklį, su sąlyga, kad priderintas bendratirpiklis sudaro ne daugiau kaip 20 v/v % reakcijos mišinio;

kur vandens tirpumas (i) arba (ii) eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m %; ir 

kur (i) arba (ii) eterio tirpiklis, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, sudaro mažiausiai 70 v/v % reakcijos mišinio.

32. Mažiausiai vienos pradinės medžiagos mažiausiai penkių molių panaudojimo būdas, skirtas boro esterio junginio, kurio formulė (I):
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kurioje:

R1 yra pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė;

R2 yra vandenilis, nuo branduolio judanti grupė arba pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė;

R3 yra nuo branduolio judanti grupė arba pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė; ir

kiekviena R4 ir R5 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė arba R4 ir R5 kartu su įsiterpusiais deguonies ir boro atomais sudaro pasirinktinai pakeistą 5-10-narį žiedą, turintį 0-2 papildomus žiedo heteroatomus, parinktus iš N, O arba S;

gavimui, kur minėtas būdas apima:

(a) tirpalo, apimančio:

(i) boro esterį, kurio formulė (III):
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kurioje R1, R4 ir R5 yra tokios, kaip apibūdinta aukščiau;

(ii) junginį, kurio formulė (V):
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kurioje Y yra nuo branduolio judanti grupė ir R2 ir R3 yra tokios, kaip apibūdinta aukščiau; ir

(iii) tirpiklį, apimantį:

(aa) priderintą eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu; arba

(bb) eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, ir priderintą bendratirpiklį, su sąlyga, kad priderintas bendratirpiklis sudaro ne daugiau kaip 20 v/v % reakcijos mišinio;

paruošimą; kur vandens tirpumas (aa) arba (bb) eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m %; ir 

kur (aa) arba (bb) eterio tirpiklis, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, sudaro mažiausiai 70 v/v % reakcijos mišinio;
(b) (a) pakopos tirpalo apdorojimą stipria, steriškai užstota baze, siekiant gauti boro „ate“ kompleksą, kurio formulė (II):
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kurioje M+ yra iš bazės gautas katijonas ir kiekviena Y ir R1-R5 yra tokios, kaip apibūdinta aukščiau; ir

(c) (II) formulės boro „ate“ komplekso kontaktavimą su Lewis rūgštimi tirpale, apimančiame eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, siekiant gauti (I) formulės boro esterio junginį, kur vandens tirpumas eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m %.
33. Mažiausiai vienos pradinės medžiagos mažiausiai penkių molių panaudojimo būdas, skirtas boro esterio junginio, kurio formulė (I):
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kurioje:

R1 yra pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė;

R2 yra vandenilis, nuo branduolio judanti grupė arba pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė;

R3 yra nuo branduolio judanti grupė arba pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė; ir

kiekviena R4 ir R5 kartu sudaro pasirinktinai pakeistą jungiančią grandinę, apimančią 2-5 anglies atomus ir 0-2 heteroatomus, parinktus iš grupės, susidedančios iš N, O arba S;

gavimui, kur minėtas būdas apima:

(a) tirpalo, apimančio:

(i) boro rūgšties junginį, kurio formulė (VI):
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kurioje R1 yra tokia, kaip apibūdinta aukščiau; 
(ii) junginį, kurio formulė HO-R4-R5-OH, kurioje R4 ir R5 yra tokios, kaip apibūdinta aukščiau; ir

(iii) organinį tirpiklį, kuris sudaro azeotropą su vandeniu, paruošimą;

(b) (a) pakopos tirpalo kaitinimą grįžtamajame šaldytuve su azeotropiniu vandens pašalinimu, siekiant gauti boro esterį, kurio formulė (III):
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kurioje R1, R4 ir R5 yra tokios, kaip apibūdinta aukščiau;

(c) tirpalo, apimančio:

(i) boro esterį, kurio formulė (III):

(ii) junginį, kurio formulė (V):
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kurioje Y yra nuo branduolio judanti grupė ir R2 ir R3 yra tokios, kaip apibūdinta aukščiau; ir

(iii) tirpiklį, apimantį:

(aa) priderintą eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu; arba

(bb) eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, ir priderintą bendratirpiklį, su sąlyga, kad priderintas bendratirpiklis sudaro ne daugiau kaip 20 v/v % reakcijos mišinio, paruošimą;
kur vandens tirpumas (aa) arba (bb) eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m %; ir 

kur (aa) arba (bb) eterio tirpiklis, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, sudaro mažiausiai 70 v/v % reakcijos mišinio;

paruošimą;

(d) (c) pakopos tirpalo apdorojimą stipria, steriškai užstota baze, siekiant gauti boro „ate“ kompleksą, kurio formulė (II):
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kurioje M+ yra iš bazės gautas katijonas ir kiekviena Y ir R1-R5 yra tokios, kaip apibūdinta aukščiau; ir

(c) (II) formulės boro „ate“ komplekso kontaktavimą su Lewis rūgštimi tirpale, apimančiame eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, siekiant gauti (I) formulės boro esterio junginį, kur vandens tirpumas eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m %.

34. Būdas pagal 32 arba 33 punktą, kuriame steriškai užstota bazė yra šarminio metalo dialkilamido bazė, kurios formulė M2N(R#)2, kurioje M2 yra parinkta iš grupės, susidedančios iš Li, Na ir K, ir kiekviena R# nepriklausomai yra šakota arba ciklinė C3-6alifatinė grupė.

35. Būdas pagal 33 punktą, kuriame organinis tirpiklis (a) pakopoje yra parinktas iš grupės, susidedančios iš acetonitrilo, tolueno, heksano, heptano ir jų mišinių arba eterio tirpiklio, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, kur vandens tirpumas eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m %.

36. Būdas pagal 35 punktą, kuriame tirpalai (a) ir (c) pakopose kiekvienas apima tokį patį eterio tirpiklį.
37. Būdas pagal 35 punktą, kuriame (b) pakopa pateikia produkto tirpalą, apimantį (III) formulės boro esterį, ir produkto tirpalas iš (b) pakopos yra naudojamas (c) pakopoje, neatskiriant (III) formulės boro esterio.

38. Mažiausiai vienos pradinės medžiagos mažiausiai penkių molių panaudojimo būdas, skirtas aminoboro esterio junginio, kurio formulė (VII):
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kurioje:

R1 yra pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė; ir
kiekviena R4 ir R5 nepriklausomai yra pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė arba R4 ir R5 kartu su įsiterpusiais deguonies ir boro atomais sudaro pasirinktinai pakeistą 5-10-narį žiedą, turintį 0-2 papildomus žiedo heteroatomus, parinktus iš N, O arba S;

gavimui, kur minėtas būdas apima:

(a) boro „ate“ komplekso, kurio formulė (II):

[image: image24.emf]
kurioje:

Y yra nuo branduolio judanti grupė;

M+ yra katijonas; 

R2 yra vandenilis;

R3 yra nuo branduolio judanti grupė; ir

kiekviena R1, R4 ir R5 yra tokia, kaip apibūdinta aukščiau; 

paruošimą;

(b) (II) formulės boro „ate“ komplekso kontaktavimą su Lewis rūgštimi sąlygomis, kuriose gaunamas boro esterio junginys, kurio formulė (I):

[image: image25.emf]
kurioje kiekviena R1-R5 yra tokia, kaip apibūdinta aukščiau, kur minėta kontaktavimo pakopa yra vykdoma reakcijos mišinyje, apimančiame:

(i) priderintą eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu; arba

(ii) eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, ir priderintą bendratirpiklį, su sąlyga, kad priderintas bendratirpiklis sudaro ne daugiau kaip 20 v/v % reakcijos mišinio;

kur vandens tirpumas (i) arba (ii) eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m %; ir 

kur (i) arba (ii) eterio tirpiklis, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, sudaro mažiausiai 70 v/v % reakcijos mišinio;
(c) (I) formulės boro esterio junginio apdorojimą reagentu, kurio formulė M1-N(Si(R6)3)2, kurioje M1 yra šarminis metalas ir kiekviena R6 nepriklausomai yra parinkta iš grupės, susidedančios iš alkilo, aralkilo ir arilo, kur arilas arba aralkilo arilo dalis pasirinktinai yra pakeista, siekiant gauti šalutinį produktą, kurio formulė M1-R3 ir junginį, kurio formulė (VIII):
[image: image26.emf]
kurioje kiekviena G yra -Si(R6)3 ir R1-R5 yra tokios, kaip apibūdinta aukščiau; ir

(d) G grupių pašalinimą, siekiant gauti junginį, kurio formulė (VII):

[image: image27.emf]
arba jo rūgšties adityvinę druską.

39. Būdas pagal 38 punktą, kuriame reakcijos mišinys (c) pakopoje apima organinį tirpiklį, kuriame M1-R3 šalutinis produktas pasižymi mažu tirpumu, parinktą iš grupės, susidedančios iš metilcikloheksano, cikloheksano, heptano, heksano, tolueno ir jų mišinių.
40. Būdas pagal 39 punktą, kuriame M1 yra Li ir R3 yra Cl.

41. Būdas pagal 38 punktą, kuriame reakcija (c) pakopoje yra vykdoma reakcijos temperatūroje nuo -100oC iki 50oC, nuo -50oC iki 25oC arba nuo -30oC iki 0oC intervale.
42. Būdas pagal 38 punktą, kuriame (d) pakopa apima (VIII) formulės junginio apdorojimą rūgštimi (pavyzdžiui, trifluoracto rūgštimi) ir (VII) formulės junginio, kaip rūgšties adityvinės druskos, atskyrimą.
43. Būdas pagal 38 punktą, kuriame (c) pakopa papildomai apima reakcijos mišinio filtravimą, siekiant gauti filtratą, apimantį (VIII) formulės junginį.

44. Būdas pagal 43 punktą, kur (c) pakopoje į reakcijos mišinį, kaip tetrahidrofurano turintį tirpalą, yra pridedama M1-N(Si(R6)3)2 formulės reagento ir (c) pakopa papildomai apima tetrahidrofurano pašalinimą prieš reakcijos mišinio filtravimą arba kur filtratas yra naudojamas tiesiogiai (d) pakopoje.

45. Būdas pagal 38 punktą, papildomai apimantis pakopą:
(e) (VII) formulės junginio kopuliavimą su junginiu, kurio formulė (IX):

[image: image28.emf]
kurioje:
P1 yra amino grupę blokuojanti liekana;

R7 yra parinkta iš grupės, susidedančios iš vandenilio, C1-10alifatinės, pasirinktinai pakeisto C6-10arilo arba C1-6alifatinė-R8 grupės; ir

R8 yra parinkta iš grupės, susidedančios iš alkoksi, alkiltio, pasirinktinai pakeisto arilo, heteroarilo ir heterociklilo grupių, ir pasirinktinai apsaugotų amino, hidroksi ir guanidino grupių; ir

X yra OH arba paliekanti grupė;

siekiant gauti junginį, kurio formulė (X):

[image: image29.emf]
kurioje kiekviena iš P1, R1, R4, R5 ir R7 yra tokia, kaip apibūdinta aukščiau.

46. Būdas pagal 45 punktą, kuriame P1 yra atskylanti apsauginė grupė.

47. Būdas pagal 46 punktą, papildomai apimantis pakopas:

(f) P1 apsauginės grupės atskėlimą, siekiant gauti junginį, kurio formulė (XI):

[image: image30.emf]
arba jo rūgšties adityvinę druską, kur kiekviena iš R1, R4, R5 ir R7 yra tokia, kaip apibūdinta aukščiau;
(g) (XI) formulės junginio kopuliavimą su reagentu, kurio formulė P2-X, kurioje P2 yra amino grupę blokuojanti liekana ir X yra paliekanti grupė, siekiant gauti junginį, kurio formulė (XII):

[image: image31.emf]
kurioje kiekviena iš P2, R1, R4, R5 ir R7 yra tokia, kaip apibūdinta aukščiau; ir
(h) boro rūgšties liekanos deblokavimą, siekiant gauti junginį, kurio formulė (XIII):

[image: image32.emf]
arba jo boro rūgšties anhidridą, kurioje kiekviena iš P1, R1 ir R7 yra tokia, kaip apibūdinta aukščiau.

48. Mažiausiai vienos pradinės medžiagos mažiausiai penkių molių panaudojimo būdas, skirtas aminoboro esterio junginio, kurio formulė (VIIa) arba (VIIb):

[image: image33.emf]
kurioje:

R1 yra pasirinktinai pakeista alifatinė, aromatinė arba heteroaromatinė grupė;

R4 ir R5 kartu su įsiterpusiais deguonies ir boro atomais sudaro pasirinktinai pakeistą chiralinį ciklinį boro esterį;
arba jo rūgšties adityvinės druskos gavimui, kur minėtas būdas apima:

(a) boro „ate“ komplekso, kurio formulė (IIa) arba (IIb):

[image: image34.emf]
kurioje:

Y yra nuo branduolio judanti grupė;

M+ yra katijonas; 

R2 yra vandenilis;

R3 yra nuo branduolio judanti grupė; ir

R4 ir R5 yra tokios, kaip apibūdinta aukščiau;
paruošimą;

(b) (IIa) arba (IIb) formulės boro „ate“ komplekso kontaktavimą su Lewis rūgštimi sąlygomis, kuriose yra gaunamas boro esterio junginys, kurio formulė (Ia) arba (Ib):

[image: image35.emf]
kurioje kiekviena R1-R5 yra tokia, kaip apibūdinta aukščiau, kur minėta kontaktavimo pakopa yra vykdoma reakcijos mišinyje, apimančiame:

(i) priderintą eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu; arba

(ii) eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, ir priderintą bendratirpiklį, su sąlyga, kad priderintas bendratirpiklis sudaro ne daugiau kaip 20 v/v % reakcijos mišinio;

kur vandens tirpumas (i) arba (ii) eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m %; ir 

kur (i) arba (ii) eterio tirpiklis, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, sudaro mažiausiai 70 v/v % reakcijos mišinio;

(c) (Ia) arba (Ib) formulės boro esterio junginio apdorojimą reagentu, kurio formulė M1-N(G)2, kurioje M1 yra šarminis metalas ir kiekviena G yra amino grupės apsauginė liekana, siekiant gauti junginį, kurio formulė (VIIIa) arba (VIIIb):

[image: image36.emf]
kurioje kiekviena G ir R1-R5 yra tokios, kaip apibūdinta aukščiau; ir

(d) G grupių pašalinimą, siekiant gauti junginį, kurio formulė (VIIa) arba (VIIb):

[image: image37.emf]
arba jo rūgšties adityvinę druską.

49. Mažiausiai vienos pradinės medžiagos mažiausiai penkių molių panaudojimo būdas, skirtas junginio, kurio formulė (XIV):
[image: image38.emf]
arba jo boro rūgšties anhidrido gavimui, kur minėtas būdas apima:

(a) boro „ate“ komplekso, kurio formulė (XV):

[image: image39.emf]
kurioje:

R3 yra nuo branduolio judanti grupė;
Y yra nuo branduolio judanti grupė;

M+ yra šarminis metalas; 

paruošimą;

(b) (XV) formulės boro „ate“ komplekso kontaktavimą su Lewis rūgštimi sąlygomis, kuriose yra gaunamas boro esterio junginį, kurio formulė (XVI):

[image: image40.emf]
kur minėta kontaktavimo pakopa yra vykdoma reakcijos mišinyje, apimančiame eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, kur vandens tirpumas eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m % ir kur eterio tirpiklis, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, sudaro mažiausiai 70 v/v % reakcijos mišinio;

(c) (XVI) formulės boro esterio junginio apdorojimą reagentu, kurio formulė M1-N(G)2, kurioje M1 yra šarminis metalas ir kiekviena G atskirai arba kartu yra amino grupės apsauginė grupė, siekiant gauti junginį, kurio formulė (XVII):

[image: image41.emf]
(d) G grupių pašalinimą, siekiant gauti junginį, kurio formulė (XVIII):

[image: image42.emf]
arba jo rūgšties adityvinę druską;
(e) (XVIII) formulės junginio kopuliavimą su junginiu, kurio formulė (XIX):

[image: image43.emf]
kurioje:

P1 yra atskylanti amino grupės apsauginė liekana; ir

X yra OH arba paliekanti grupė;

siekiant gauti junginį, kurio formulė (XX):

[image: image44.emf]
kurioje P1 yra tokia, kaip apibūdinta aukščiau;

(f) P1 apsauginės grupės pašalinimą, siekiant gauti junginį, kurio formulė (XXI):

[image: image45.emf]
arba jo rūgšties adityvinę druską, 

(g) (XXI) formulės junginio kopuliavimą su reagentu, kurio formulė (XXII): 

[image: image46.emf]
kurioje X yra OH arba paliekanti grupė, siekiant gauti junginį, kurio formulė (XXIII):

[image: image47.emf]
ir

(h) boro rūgšties liekanos deblokavimą, siekiant gauti junginį, kurio formulė (XIV) arba jo boro rūgšties anhidridą.

50. Būdas pagal 49 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  mažiausiai viena iš sekančių savybių (1)-(5):

(1) (XV) formulės boro „ate“ komplekse R3 ir Y abi yra chloras;
(2) (e) kopuliavimo pakopa apima pakopas:

(i) (XVIII) formulės junginio kopuliavimą su junginiu, kurio formulė (XIX), kurioje X yra OH, naudojant 2-(1H-benzotriazol-1-il)-1,1,3,3-tetrametiluronio tetrafluorboratą (TBTU) ir tretinį aminą dichlormetane;

(ii) tirpiklio pakeitimą, siekiant pakeisti dichlormetaną etilo acetatu; ir

(iii) etilo acetato tirpalo plovimą vandeniu;

(3) apsauginės grupės pašalinimo (f) pakopa apima pakopas:

(i) (XX) formulės junginio poveikį HCl etilo acetate;

(ii) heptano pridėjimą į reakcijos mišinį; ir

(iii) (XXI) formulės junginio, kaip jo HCl adityvinės druskos, atskyrimą kristalizacija;

(4) kopuliavimo (g) pakopa apima pakopas:

(i) (XXI) formulės junginio kopuliavimą su 2-pirazinkarboksirūgštimi, naudojant TBTU ir tretinį aminą dichlormetane;

(ii) tirpiklio pakeitimą, siekiant pakeisti dichlormetaną etilo acetatu; ir

(iii) etilo acetato tirpalo plovimą vandeniu; ir

(5) boro rūgšties deblokavimo (h) pakopa apima pakopas:

(i) dviejų fazių mišinio, apimančio (XXIII) formulės junginį, organinį boro rūgšties akceptorių, žemesnįjį alkanolį, C5-8angliavandenilių tirpiklį ir vandeninę mineralinę rūgštį, paruošimą;

(ii) dviejų fazių mišinio maišymą, siekiant gauti (XIV) formulės junginį;

(iii) tirpiklio sluoksnių atskyrimą; ir

(iv) (XIV) formulės junginio arba jo boro rūgšties anhidrido ekstrahavimą organiniame tirpiklyje.

51. Būdas pagal 50 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  visomis penkiomis savybėmis (1)-(5).

52. Mažiausiai vienos pradinės medžiagos mažiausiai penkių molių panaudojimo būdas, skirtas junginio, kurio formulė (XIV):

[image: image48.emf]
arba jo boro rūgšties anhidrido gavimui, apimančiam pakopas:

(a) boro „ate“ komplekso, kurio formulė (XV):

[image: image49.emf]
kurioje:

R3 yra nuo branduolio judanti grupė;

Y yra nuo branduolio judanti grupė; ir
M+ yra šarminis metalas; 

paruošimą;

(b) (XV) formulės boro „ate“ komplekso kontaktavimą su Lewis rūgštimi sąlygomis, kuriose yra gaunamas boro esterio junginys, kurio formulė (XVI):

[image: image50.emf]
kur minėta kontaktavimo pakopa yra vykdoma reakcijos mišinyje, apimančiame: 
(i) priderintą eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu; arba

(ii) eterio tirpiklį, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, ir priderintą bendratirpiklį, su sąlyga, kad priderintas bendratirpiklis sudaro ne daugiau kaip 20 v/v % reakcijos mišinio;

kur vandens tirpumas (i) arba (ii) eterio tirpiklyje, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, yra mažesnis negu 5 m/m %; ir 
kur (i) arba (ii) eterio tirpiklis, kuris sunkiai maišosi su vandeniu, sudaro mažiausiai 70 v/v % reakcijos mišinio;

(c) (XVI) formulės boro esterio junginio apdorojimą reagentu, kurio formulė M1-N(Si(R6)3)2, kurioje M1 yra šarminis metalas ir kiekviena R6 nepriklausomai yra parinkta iš grupės, susidedančios iš alkilo, aralkilo ir arilo, kur arilas arba aralkilo arilo dalis pasirinktinai yra pakeista, siekiant gauti junginį, kurio formulė (XVII):

[image: image51.emf]
(d) (R6)3Si grupių pašalinimą, siekiant gauti junginį, kurio formulė (XVIII):

[image: image52.emf]
arba jo rūgšties adityvinę druską;

(e) (XVIII) formulės junginio kopuliavimą su junginiu, kurio formulė (XIXa):

[image: image53.emf]
kurioje:

X yra OH arba paliekanti grupė, siekiant gauti junginį, kurio formulė (XXIII):

[image: image54.emf]
ir
(f) boro rūgšties liekanos deblokavimą, siekiant gauti junginį, kurio formulė (XIV) arba jo boro rūgšties anhidridą.
53. Būdas pagal 52 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  mažiausiai viena iš sekančių savybių (1)-(3):

(1) (XV) formulės boro „ate“ komplekse R3 ir Y abi yra chloras;

(2) (e‘) kopuliavimo pakopa apima pakopas:

(i) (XVIII) formulės junginio kopuliavimą su junginiu, kurio formulė (XIXa), kurioje X yra OH, naudojant 2-(1H-benzotriazol-1-il)-1,1,3,3-tetrametiluronio tetrafluorboratą (TBTU) ir tretinį aminą dichlormetane;

(ii) tirpiklio pakeitimą, siekiant pakeisti dichlormetaną etilo acetatu; ir

(iii) etilo acetato tirpalo plovimą vandeniu;

(3) apsauginės grupės pašalinimo (f‘) pakopa apima pakopas:

(i) dviejų fazių mišinio, apimančio (XXIII) formulės junginį, organinį boro rūgšties akceptorių, žemesnįjį alkanolį, C5-8angliavandenilių tirpiklį ir vandeninę mineralinę rūgštį, paruošimą;

(ii) dviejų fazių mišinio maišymą, siekiant gauti (XIV) formulės junginį;

(iii) tirpiklio sluoksnių atskyrimą; ir

(iv) (XIV) formulės junginio arba jo boro rūgšties anhidrido ekstrahavimą organiniame tirpiklyje.

54. Būdas pagal 50 arba 53 punktą, kuriame (h) (iii) arba (f‘) (iii) pakopa apima pakopas:

(1) tirpiklio sluoksnių atskyrimą;

(2) vandeninio sluoksnio sureguliavimą iki šarminio pH;

(3) vandenilio sluoksnio plovimą organiniu tirpikliu; ir

(4) vandenilio sluoksnio sureguliavimą iki pH mažesnio negu 8.

55. Būdas pagal 54 punktą, kuriame (h) (iii) (3) arba (f‘) (iii) (3) pakopoje vandeninis sluoksnis yra plaunamas dichlormetanu ir/arba
kur (h) (iv) arba (f‘) (iv) pakopoje (XIV) formulės junginys arba jo boro rūgšties anhidridas yra ekstrahuojami dichlormetane, tirpiklis yra pakeičiamas etilo acetatu ir (XIV) formulės junginys arba jo boro rūgšties anhidridas yra kristalizuojami, pridedant heksano arba heptano.
56. Būdas pagal 55 punktą, kuriame pridėjus heksano arba heptano, įvyksta ciklinio trimerinio boro rūgšties anhidrido, kurio formulė (XXIV):

[image: image55.emf]
kristalizacija.

