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1. Junginys, atitinkantis formulę (1) arba jo tautomeras ar druska,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, parinkta iš grupės, susidedančios iš C1-C6-alkilo, kuris yra mono-, di- arba tri-pakeista tri-C1-C7-alkilsilil-C1-C7-alkoksi, C6-C10-arilo arba heterociklinė grupė, kur arilo žiedas arba heterociklinė grupė yra nepakeista arba pakeista viena, dviem arba trimis liekanomis, parinktomis iš grupės, susidedančios iš C1-C7-alkilo, hidroksilo, C1-C7-alkoksi, C2-C8-alkanoil-oksi, halogeno, nitro, ciano ir CF3; C6-C10-aril-C1-C2-alkoksikarbonilo; C1-C10-alkeniloksikarbonilo; C1-C6-alkilkarbonilo; C6-C10-arilkarbonilo; C1-C6-alkoksikarbonilo; C6-C10-aril-C1-C6-alkoksikarbonilo; alilo; cinamilo; sulfonilo; sulfenilo; sukcinimidilo grupės; ir SiR’R"R"’, kur R’, R" ir R’" nepriklausomai vienas nuo kito, yra C1-C7-alkilas, C6-C10-arilas arba fenil-C1-C4-alkilas;

kur minėtas heterociklilas yra mono- arba policiklinė, nesoti, dalinai prisotinta, soti arba aromatinė žiedo sistema iš 5-14 žiedo atomų ir vienu arba daugiau heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies, sieros S(=O)- arba S-(=O)2.

2. Junginys pagal 1 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad jo konfigūracija atitinka pavaizduotą formulėje (1-a)
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, kaip apibrėžta 1 punkte.

3. Junginys pagal 1 arba 2 punktą, kur R1 yra vandenilis.

4. Junginys pagal 1 arba 2 punktą, kur R1 yra azotą blokuojanti grupė, parinkta iš pivaloilo, pirolidinilmetilo, t-butoksikarbonilo, benzilo, trietilsililo, acetilo, benziloksikarbonilo (Cbz) ir trimetilsililetoksimetilo (SEM).

5. Junginys pagal bet kurį iš 1-4 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad junginys yra enolinis tautomeras, atitinkantis formulę (1’)
[image: image3.emf]
kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, kaip apibrėžta 1 punkte, ir R1’ yra vandenilis.

6. Junginys, atitinkantis formulę (1’), arba jo druska
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, parinkta iš grupės, susidedančios iš C1-C6-alkilo, kuris yra mono-, di- arba tri-pakeistas tri-C1-C7-alkilsilil-C1-C7-alkoksi, C6-C10-arilo arba heterociklinės grupės, kur arilo žiedas arba heterociklinė grupė yra nepakeista arba pakeista viena, dviem arba trimis liekanomis, parinktomis iš grupės, susidedančios iš C1-C7-alkilo, hidroksilo, C1-C7-alkoksi, C2-C8-alkanoil-oksi, halogeno, nitro, ciano ir CF3; C6-C10-aril-C1-C2-alkoksikarbonilo; C1-C10-alkeniloksikarbonilo; C1-C6-alkilkarbonilo; C6-C10-arilkarbonilo; C1-C6-alkoksikarbonilo; C6-C10-aril-C1-C6-alkoksikarbonilo; alilo; cinamilo; sulfonilo; sulfenilo; sukcinimidilo grupės; ir SiR’R"R"’, kur R’, R" ir R’" nepriklausomai vienas nuo kito, yra C1-C7-alkilas, C6-C10-arilas arba fenil-C1-C4-alkilas;

kur minėtas heterociklilas yra mono- arba policiklinė, nesoti, dalinai prisotinta, soti arba aromatinė žiedo sistema iš 5-14 žiedo atomų ir su vienu arba daugiau heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies, sieros, S(=O)- arba S-(=O)2 ir R1’ yra vandenilis arba deguonį blokuojanti grupė, kurios formulė SiR7R8R9, kur R7, R8 ir R9 nepriklausomai vienas nuo kito, yra C1-C7-alkilas arba C6-C10-arilas.

7. Junginys pagal 6 punktą, turintis struktūrą, kokia yra parodyta formule (1")
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kur R7, R8 ir R9 nepriklausomai vienas nuo kito, yra C6-C10-arilas arba C1-C7-alkilas, geriau, metilas arba etilas.

8. Junginio, atitinkančio formulę (2), 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, 
arba jo druskos gavimo būdas, apimantis junginio, atitinkančio formulę (1), 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

arba jo druskos metilinimą, geriau, metilinimą junginio, atitinkančio formulę (1-a), arba jo druskos
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė.

9. Būdas pagal 8 punktą, apimantis junginio, kurio formulė (1), arba jo druskos veikimą baze ir metilinančiu reagentu, geriau, veikimą junginio, kurio formulė (1-a) arba jo druskos.

10. Būdas pagal 8 punktą, apimantis:

a) junginio, kurio formulė (1), arba jo druskos veikimą pirmiausia baze, o po to junginiu, kurio formulė YCO2R, kur Y yra halogenas arba -OR’, ir kur R ir R’ yra nepriklausomai parinkti iš alkilo, arilo ir arilalkilo, gaunant junginį, kurio formulė (20), arba jo druską,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, R11 yra vandenilis ir R10 yra OR, kur R yra alkilas, arilas arba arilalkilas;

b) susidariusio junginio, kurio formulė (20) reakciją su baze ir metilimnančiu reagentu, gaunant junginį, kurio formulė (20), arba jo druską, kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, R11 yra metilas ir R10 yra OR, kur R yra alkilas, arilas arba arilalkilas;

c) pasirinktinai, junginio, kurio formulė (20), kurioje R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, R11 yra metilas ir R10 yra OR, kur R yra alkilas, arilas arba arilalkilas, veikimą muilinančiu reagentu, gaunant junginį, kurio formulė (20) arba jo druską, kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, R11 yra metilas ir R10 yra OH;

d) junginio, gauto pakopoje (b) arba (c) veikimą dekarboksilinimo sąlygose, gaunant junginį, kurio formulė (2).

11. Būdas pagal 10 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad junginio formulės (20) konfigūracija atitinka formulę (20-a)
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12. Būdas pagal bet kurį iš 8-10 punktą, kur gaunamas junginys arba jo druska, kurio konfigūracija atitinka formulę (2-a),
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kurioje R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė.
13. Būdas pagal 8 punktą, kur formulės (1-a) junginys arba jo druska naudojamas kaip pradinė medžiaga, ir gaunamas formulės (2-a) junginys arba jo druska diastereomeriniu santykiu tarp diastereomerų (2-a) su (2-b)
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didesniu nei 60 : 40, geriau, didesniu nei 70 : 30.

14. Būdas pagal 9 punktą, kur formulės (1) junginys arba jo druska yra charakterizuojamas kaip turintis konfigūraciją, atitinkančią pavaizduotą formulėje (1-a), ir kur formulės (2) junginys gaunamas diasteromerų (2-a) su (2-b) 
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santykiu bent 80 : 20, geriau, bent 91 : 9.

15. Būdas pagal 10 arba 11 punktą, kur formulės (1) junginys arba jo druska yra charakterizuojamas kaip turintis konfigūraciją, atitinkančią pavaizduotą formulėje (1-a), ir kur formulės (2) junginys gaunamas diasteromerų (2-a) su (2-b)
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santykiu bent 55 : 45.

16. Būdas pagal 10 arba 11 punktą, kur formulės (1) junginys arba jo druska yra charakterizuojamas kaip turintis konfigūraciją, atitinkančią pavaizduotą formulėje (1-a), ir kur formulės (2) junginys gaunamas diasteromerų (2-a) su (2-b)
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santykiu bent 29 : 79.

17. Būdas pagal bet kurį iš 8-16 punktą, kur gautas formulės (2) junginys arba jo druska 
[image: image16.emf]
reaguoja su žiedą skaldančiu agentu, gaunant junginį, atitinkantį formulę (3) arba jo druską, 
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kur aukščiau pateiktose formulėse R1 ir R2 nepriklausomai vienas nuo kito yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, ir R3 yra vandenilis arba alkilas.

18. Būdas pagal 17 punktą,  b e s i s k i r i a n t i s  tuo, kad gaunamas junginys, turintis konfigūraciją, atitinkančią pavaizduotą formulėje (3-a), arba jo druska, 
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kur R1 ir R2 nepriklausomai vienas nuo kito yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, ir R3 yra vandenilis arba alkilas.

19. Būdas pagal 17 arba 18 punktą, kur R1 ir R2 yra vandenilis, ir R3 yra etilo grupė.

20. Būdas pagal bet kurį iš 17-19 punktą, kur formulės (3) junginys gaunamas diastereomerų santykiu (3-a) su (3-b)
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bent 60 : 40, geriau, bent 70 : 30, dar geriau, bent 80 : 20, netgi dar geriau, bent 90 : 10, geriausia, bent 99 : 1.

21. Junginio, kurio formulė (18) arba jo druskos 
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gavimo būdas, apimantis šias pakopas:

a) pateikimas junginio, kurio formulė (1-a), arba jo druskos,
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b) junginio, kurio formulė (1-a), arba jo druskos metilinimas, gaunant junginį, kurio formulė (2-a) arba jo druską,
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c) junginio, kurio formulė (2-a), arba jo druskos reakcija su žiedą skaldančiu agentu, gaunant junginį, kurio formulė (3-a) arba jo druską,
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d) junginio, kurio formulė (3-a), arba jo druskos reakcija, gaunant junginį, kurio formulė (18) arba jo druską,

kur aukščiau pateiktose formulėse R1 ir R2 nepriklausomai vienas nuo kito yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, ir R3 yra vandenilis arba alkilas.

22. Junginio, kurio formulė (1) arba jo druskos
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, 

gavimo būdas, apimantis šias pakopas:

a) pateikimas junginio, kurio formulė (4) arba jo druskos, 

[image: image26.emf]
kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, ir R4 yra CO-aktyvuojanti grupė,

b) junginio, kurio formulė (4), arba jo druskos reakcija su bifenilo junginiu, gaunant junginį, kurio formulė (5), arba jo druską
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, ir
c) junginio, kurio formulė (5), arba jo druskos redukavimas, gaunant junginį, kurio formulė (1) arba jo druską.

23. Junginio, kurio formulė (1) arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,
gavimo būdas, apimantis junginio, kurio formulė (5), arba jo druskos redukavimą,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,
gaunant junginį, kurio formulė (1) arba jo druską.

24. Būdas pagal 23 punktą, kur redukavimas apima veikimą vandeniliu ir katalizatorium.

25. Būdas pagal 24 punktą, kur katalizatorius yra Pd/C.

26. Būdas pagal 25 punktą, kur Pd/C katalizatorius yra parinktas iš grupės, susidedančios iš 10 % Pd/C tipo K-0218, 10 % tipo PD CP 4505 D/R, 5 % Pd/C tipo 39, 10 % Pd/C tipo 39, 10 % Pd/C tipo 39 (7200), 20 % Pd/C tipo 91, 10 % Pd/C tipo 338, 10 % Pd/C tipo 394, 10 % Pd/C tipo 394 (6065), 10 % Pd/C tipo 394 (6249), 10 % Pd/C tipo 395, 10 % Pd/C tipo 395 (6002), 10 % Pd/C tipo mod (72595), 15 % Pd/C tipo A101023 ir 15 % Pd/C tipo A502085.

27. Būdas pagal 22 punktą, kur CO-aktyvuojanti grupė yra parinkta iš dimetilamino, morfolinilo, imidazolilo, metilmetoksiamino, -O-metilo, -O-etilo, chloro, bromo, pivaloilo ir acetilo.

28. Būdas pagal 27 punktą, kur R4 formulėje (4) yra morfolinilas, ir bifenilo junginys, naudojamas b) pakopoje, yra bifenilmagnio halogenidas.

29. Būdas pagal 27 punktą, kur R4 formulėje (4) yra chloridas, ir bifenilo junginys, naudojamas b) pakopoje, yra bifenilas.

30. Būdas pagal bet kurį iš 22-29 punktą, kur junginių, kurių formulės yra (4), (5) ir (1) arba jų druskų konfigūracija yra tokia, kaip pavaizduota formulėse (4-a), (5-a) ir (1-a),
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, ir R4 yra CO-aktyvuojanti grupė.

31. Junginio, kurio formulė (1) arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis šias pakopas:

a) pateikimas junginio, kurio formulė (7) arba jo druskos, 
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kur R1 ir R2 kiekvienas nepriklausomai, yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

b) junginio, kurio formulė (7) arba jo druskos Wittig‘o reakcija, gaunant junginį, kurio formulė (8) arba jo druską,
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kur R1 and R2 kiekvienas nepriklausomai, yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, ir R5 yra vandenilis arba alkilas,

c) junginio, kurio formulė (8), arba jo druskos redukavimas, gaunant junginį, kurio formulė (9) arba jo druską,
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kur R1 ir R2 kiekvienas nepriklausomai, yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, ir R5 yra vandenilis arba alkilas,

d) pasirinktinai, azotą blokuojančių grupių pašalinimas, tokiu būdu gaunant junginį, kurio formulė (10) arba jo druską,
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kur R5 yra vandenilis arba alkilas, ir
e) junginio, kurio formulė (10), arba jo druskos, kur R5 yra vandenilis arba alkilas, reakcija žiedo uždarymo sąlygose, gaunant junginį, kurio formulė (1) arba jo druską.

32. Būdas pagal 31 punktą, kur junginių arba jų druskų konfigūracija atitinka parodytą formulėse (1-a) ir (7-a) - (10-a)
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kur, aukščiau pateiktose formulėse, R1 ir R2 kiekvienas nepriklausomai, yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, ir R5 yra vandenilis arba alkilas.

33. Junginio, kurio formulė (1) arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis junginio, kurio formulė (11) arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, ir R6 yra atskylanti grupė, 
reakciją su aktyvuotu bifenilo junginiu.

34. Būdas pagal 33 punktą, kur aktyvuotas bifenilo junginys yra bifenilmagnio halogenidas.

35. Būdas pagal 33 arba 34 punktą, kur formulės (11) junginio reakcija su aktyvuotu bifenilo junginiu vyksta Fe- arba Mn-katalizuojamos kryžminio susijungimo reakcijos sąlygomis.

36. Būdas pagal 35 punktą, kur formulės (11) junginio reakcija su aktyvuotu bifenilo junginiu vyksta naudojant FeCl3, Fe(acac)3 arba MnCl2.

37. Būdas pagal 33 arba 34 punktą, kur formulės (11) junginio reakcija su aktyvuotu bifenilo junginiu vyksta dalyvaujant metalo druskos priedui.

38. Būdas pagal bet kurį iš 33-37 punktą, kur naudojamas formulės (11) junginys arba jo druska, turintis konfigūraciją, atitinkančią pavaizduotą formulėje (11-a), 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, ir R6 yra atskylanti grupė.

39. Junginio, kurio formulė (1) arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, 
gavimo būdas, apimantis šias pakopas:

a) pateikimas junginio, kurio formulė (12) arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

b) junginio, kurio formulė (12), arba jo druskos reakcija su aktyvuotu (pvz., metalintu) bifenilo junginiu, gaunant junginį, kurio formulė (13), arba jo druską,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, ir
c) junginio, kurio formulė (13), arba jo druskos redukavimas, gaunant junginį, kurio formulė (1), arba jo druską.

40. Junginio, kurio formulė (13) arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis junginio, kurio formulė (12), arba jo druskos
[image: image50.emf]
kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, reakciją su aktyvuotu bifenilo junginiu, gaunant junginį, kurio formulė (13).

41. Junginio, kurio formulė (1) arba jo druskos,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis junginio, kurio formulė (13), arba jo druskos,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

reakciją gaunant junginį, kurio formulė (1), arba jo druską.

42. Būdas pagal bet kurš iš 39-41 punktą, kur junginių, kurių formulės (12) ir (13), arba jų druskų konfigūracija atitinka parodytą formulėse (12-a) ir (13-a),
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kur aukščiau pateiktose formulėse R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė.

43. Junginio, kurio formulė (1) arba jo druskos,
[image: image55.emf]
kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis šias pakopas:

a) pateikimas junginio, kurio formulė (14), arba jo druskos,
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b) junginio, kurio formulė (14), arba jo druskos reakcija su 4-formilbifenilu, gaunant junginį, kurio formulė (15), arba jo druską,
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c) junginio (15) arba jo druskos hidrinimas, gaunant junginį, kurio formulė (16), arba jo druską, 
[image: image58.emf]
ir
d) junginio, kurio formulė (16), arba jo druskos redukavimas, gaunant junginį, kurio formulė (1), arba jo druską,

kur formulėse (14) - (16) R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė.

44. Junginio, kurio formulė (16), arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,
gavimo būdas, apimantis junginio, kurio formulė (15), arba jo druskos hidrinimą, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,
gaunant junginį, kurio formulė (16).

45. Junginio, kurio formulė (1) arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis junginio, kurio formulė (16), arba jo druskos redukavimą, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,
gaunant junginį, kurio formulė (1), arba jo druską,

46. Junginio, kurio formulė (1) arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis junginio, kurio formulė (15), arba jo druskos hidrinimą,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,
gaunant junginį, kurio formulė (1), arba jo druską,

47. Junginio, kurio formulė (1) arba jo druskos,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis junginio, kurio formulė (21), arba jo druskos hidrinimą,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gaunant junginį, kurio formulė (1), arba jo druską,

48. Junginio, kurio formulė (1), arba jo druskos, 
[image: image67.emf]
kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis šias pakopas:

a) pateikimas junginio, kurio formulė (14) arba jo druskos (14), 
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b) junginio, kurio formulė (14), arba jo druskos reakcija su 4-formilbifenilu, gaunant junginį, kurio formulė (15), arba jo druską,
[image: image69.emf]
c) junginio (15) arba jo druskos redukavimas, gaunant junginį, kurio formulė (21), arba jo druską, 
[image: image70.emf]
ir
d) junginio, kurio formulė (21), arba jo druskos hidrinimas, gaunant junginį, kurio formulė (1), arba jo druską,

kur formulėse (14), (15) ir (21) R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė.

49. Junginio, kurio formulė (1), arba jo druskos, 
[image: image71.emf]
kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis šias pakopas:

a) pateikimas junginio, kurio formulė (14) arba jo druskos,
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b) junginio, kurio formulė (14), arba jo druskos reakcija su 4-formilbifenilu, gaunant junginį, kurio formulė (15), arba jo druską,
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c) junginio (15) arba jo druskos hidrinimas, gaunant junginį, kurio formulė (1), arba jo druską,

kur formulėse (14) ir (15) R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė.

50. Būdas pagal bet kurį iš 43, 44, 46, 47 ir 48 punktą, kur hidrinimas vyksta enantioselektyvaus hidrinimo reakcijos sąlygose.
51. Būdas pagal bet kurį iš 43-50 punktą, kur formulių (1) and (16) junginiai arba jų druskos turi konfigūraciją, atitinkančią parodytą formulėse (1-a) ir (16-a), 

[image: image74.emf]
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kur aukščiau pateiktose formulėse R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė.

52. Junginio, kurio formulė (15) arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis junginio, kurio formulė (14) arba jo druskos
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reakciją su 4-formilbifenilu, gaunant junginį, kurio formulė (15).

53. Junginio, kurio formulė (21) arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,
gavimo būdas, apimantis junginio, kurio formulė (15), arba jo druskos,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

redukavimą, gaunant junginį, kurio formulė (21).

54. Junginio, kurio formulė (16), arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis junginio, kurio formulė (14), arba jo druskos
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

reakciją su 4-metilbifenilo junginiu, turinčiu formulę 4-bifenil-CH2-X, kur X yra atskylanti grupė, gaunant junginį, kurio formulė (16), arba jo druską, dalyvaujant bazei, geriau, dalyvaujant bazei ir chiraliniam fazių pernešimo katalizatoriui.

55. Būdas pagal 54 punktą, kur junginio (16) arba jo druskos konfigūracija atitinka parodytą formulėje (16-a)
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė.

56. Junginio, kurio formulė (15), arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis junginio, kurio formulė (17), arba jo druskos,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

reakciją su organometaliniu reagentu, gautu iš 4-metilbifenilo, gaunant junginį, kurio formulė (15), arba jo druską.

57. Junginio, kurio formulė (1), arba jo druskos,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, 
panaudojimas kaip tarpinio junginio arba pradinės medžiagos NEP-inhibitoriaus provaisto N-(3-karboksil-1-oksopropil)-(4S)-(p-fenilfenilmetil)-4-amino-(2R)-metilbutano rūgšties etilo esterio arba jo druskos sintezėje.
58. Panaudojimas pagal 57 punktą, kur junginys arba jo druska, turi konfigūraciją, atitinkančią parodytą formulėje (1-a)
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė.

59. Panaudojimas pagal 58 punktą, kur sintezė vykdoma būdu, pareikštu 21 punkte.

60. Junginys, kurio formulė (2), arba jo druska,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, parinkta iš grupės, susidedančios iš C1-C6-alkilo, kuris yra mono-, di- arba tri-pakeistas tri-C1-C7-alkilsilil-C1-C7-alkoksi, C6-C10-arilo arba heterocikline grupe, kur arilo žiedas arba heterociklinė grupė yra nepakeista arba pakeista viena, dviem arba trimis liekanomis, parinktomis iš grupės, susidedančios iš C1-C7-alkilo, hidroksilo, C1-C7-alkoksi, C2-C8-alkanoil-oksi, halogeno, nitro, ciano ir CF3; C6-C10-aril-C1-C2-alkoksikarbonilo; C1-C10-alkeniloksikarbonilo; C1-C6-alkilkarbonilo; C6-C10-arilkarbonilo; C1-C6-alkoksikarbonilo; C6-C10-aril-C1-C6-alkoksikarbonilo; alilo; cinamilo; sulfonilo; sulfenilo; sukcinimidilo grupės; ir SiR’R"R"’, kur R’, R" ir R’" nepriklausomai vienas nuo kito, yra C1-C7-alkilas, C6-C10-arilas arba fenil-C1-C4-alkilas;

kur minėtas heterociklilas yra mono- arba policiklinė, neprisotinta, dalinai prisotinta, soti arba aromatinė žiedo sistema iš 5-14 žiedo atomų ir su vienu arba daugiau heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies, sieros, S(=O)- arba S-(=O)2, geriau, turinti konfigūraciją, atitinkančią formulę (2-a)
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61. Junginys pagal 60 punktą, kur formulėje (2-a) R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, parinkta iš pivaloilo ir t-butiloksikarbonilo (BOC).

62. Junginys, atitinkantis formulę (2’), arba jo druska,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, parinkta iš grupės, susidedančios iš C1-C6-alkilo, kuris yra mono-, di- arba tri-pakeistas tri-C1-C7-alkilsilil-C1-C7-alkoksi, C6-C10-arilo arba heterocikline grupe, kur arilo žiedas arba heterociklinė grupė yra nepakeista arba pakeista viena, dviem arba trimis liekanomis, parinktomis iš grupės, susidedančios iš C1-C7-alkilo, hidroksilo, C1-C7-alkoksi, C2-C8-alkanoil-oksi, halogeno, nitro, ciano, ir CF3; C6-C10-aril-C1-C2-alkoksikarbonilo; C1-C10-alkeniloksikarbonilo; C1-C6-alkilkarbonilo; C6-C10-arilkarbonilo; C1-C6-alkoksikarbonilo; C6-C10-aril-C1-C6-alkoksikarbonilo; alilo; cinamilo; sulfonilo; sulfenilo; sukcinimidilo grupės; ir SiR’R"R"’, kur R’, R" ir R’" nepriklausomai vienas nuo kito, yra C1-C7-alkilas, C6-C10-arilas arba fenil-C1-C4-alkilas;

kur minėtas heterociklilas yra mono- arba policiklinė, neprisotinta, dalinai prisotinta, soti arba aromatinė žiedo sistema iš 5-14 žiedo atomų ir su vienu arba daugiau heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies, sieros, S(=O)- arba S-(=O)2, ir R1’ yra vandenilis arba deguonį blokuojanti grupė, kurios formulė SiR7R8R9, kur R7, R8 ir R9 nepriklausomai vienas nuo kito, yra C1-C7-alkilas arba C6-C10-arilas, geriau, turinti konfigūraciją, atitinkančią formulę (2’-a)
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63. Junginys, kurio formulė (13), arba jo druska,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, parinkta iš grupės, susidedančios iš C1-C6-alkilo, kuris yra mono-, di- arba tri-pakeistas tri-C1-C7-alkilsilil-C1-C7-alkoksi, C6-C10-arilo arba heterocikline grupe, kur arilo žiedas arba heterociklinė grupė yra nepakeista arba pakeista viena, dviem arba trimis liekanomis, parinktomis iš grupės, susidedančios iš C1-C7-alkilo, hidroksilo, C1-C7-alkoksi, C2-C8-alkanoil-oksi, halogeno, nitro, ciano, ir CF3; C6-C10-aril-C1-C2-alkoksikarbonilo; C1-C10-alkeniloksikarbonilo; C1-C6-alkilkarbonilo; C6-C10-arilkarbonilo; C1-C6-alkoksikarbonilo; C6-C10-aril-C1-C6-alkoksikarbonilo; alilo; cinamilo; sulfonilo; sulfenilo; sukcinimidilo grupės; ir SiR’R"R"’, kur R’, R" ir R’" nepriklausomai vienas nuo kito, yra C1-C7-alkilas, C6-C10-arilas arba fenil-C1-C4-alkilas;

kur minėtas heterociklilas yra mono- arba policiklinė, neprisotinta, dalinai prisotinta, soti arba aromatinė žiedo sistema iš 5-14 žiedo atomų ir su vienu arba daugiau heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies, sieros, S(=O)- arba S-(=O)2, geriau, turinti konfigūraciją, atitinkančią formulę (13-a),
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64. Junginys, kurio formulė (15), arba jo druska,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, parinkta iš grupės, susidedančios iš C1-C6-alkilo, kuris yra mono-, di- arba tri-pakeistas tri-C1-C7-alkilsilil-C1-C7-alkoksi, C6-C10-arilo arba heterocikline grupe, kur arilo žiedas arba heterociklinė grupė yra nepakeista arba pakeista viena, dviem arba trimis liekanomis, parinktomis iš grupės, susidedančios iš C1-C7-alkilo, hidroksilo, C1-C7-alkoksi, C2-C8-alkanoil-oksi, halogeno, nitro, ciano, ir CF3; C6-C10-aril-C1-C2-alkoksikarbonilo; C1-C10-alkeniloksikarbonilo; C1-C6-alkilkarbonilo; C6-C10-arilkarbonilo; C1-C6-alkoksikarbonilo; C6-C10-aril-C1-C6-alkoksikarbonilo; alilo; cinamilo; sulfonilo; sulfenilo; sukcinimidilo grupės; ir SiR’R"R"’, kur R’, R" ir R’" nepriklausomai vienas nuo kito, yra C1-C7-alkilas, C6-C10-arilas arba fenil-C1-C4-alkilas;

kur minėtas heterociklilas yra mono- arba policiklinė, neprisotinta, dalinai prisotinta, soti arba aromatinė žiedo sistema iš 5-14 žiedo atomų ir su vienu arba daugiau heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies, sieros, S(=O)- arba S-(=O)2.
65. Junginys, kurio formulė (16), arba jo druska,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, parinkta iš grupės, susidedančios iš C1-C6-alkilo, kuris yra mono-, di- arba tri-pakeistas tri-C1-C7-alkilsilil-C1-C7-alkoksi, C6-C10-arilo arba heterocikline grupe, kur arilo žiedas arba heterociklinė grupė yra nepakeista arba pakeista viena, dviem arba trimis liekanomis, parinktomis iš grupės, susidedančios iš C1-C7-alkilo, hidroksilo, C1-C7-alkoksi, C2-C8-alkanoil-oksi, halogeno, nitro, ciano, ir CF3; C6-C10-aril-C1-C2-alkoksikarbonilo; C1-C10-alkeniloksikarbonilo; C1-C6-alkilkarbonilo; C6-C10-arilkarbonilo; C1-C6-alkoksikarbonilo; C6-C10-aril-C1-C6-alkoksikarbonilo; alilo; cinamilo; sulfonilo; sulfenilo; sukcinimidilo grupės; ir SiR’R"R"’, kur R’, R" ir R’" nepriklausomai vienas nuo kito, yra C1-C7-alkilas, C6-C10-arilas arba fenil-C1-C4-alkilas;

kur minėtas heterociklilas yra mono- arba policiklinė, neprisotinta, dalinai prisotinta, soti arba aromatinė žiedo sistema iš 5-14 žiedo atomų ir su vienu arba daugiau heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies, sieros, S(=O)- arba S-(=O)2, geriau, turinti konfigūraciją, atitinkančią parodytą formulėje (16-a)
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66. Junginys, kurio formulė (20), arba jo druska,
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geriau, turintis konfigūraciją, atitinkančią parodytą formulėje (20-a)
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kur, aukščiau pateiktose formulėse, R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, parinkta iš grupės, susidedančios iš C1-C6-alkilo, kuris yra mono-, di- arba tri-pakeistas tri-C1-C7-alkilsilil-C1-C7-alkoksi, C6-C10-arilo arba heterocikline grupe, kur arilo žiedas arba heterociklinė grupė yra nepakeista arba pakeista viena, dviem arba trimis liekanomis, parinktomis iš grupės, susidedančios iš C1-C7-alkilo, hidroksilo, C1-C7-alkoksi, C2-C8-alkanoil-oksi, halogeno, nitro, ciano, ir CF3; C6-C10-aril-C1-C2-alkoksikarbonilo; C1-C10-alkeniloksikarbonilo; C1-C6-alkilkarbonilo; C6-C10-arilkarbonilo; C1-C6-alkoksikarbonilo; C6-C10-aril-C1-C6-alkoksikarbonilo; alilo; cinamilo; sulfonilo; sulfenilo; sukcinimidilo grupės; ir SiR’R"R"’, kur R’, R" ir R’" nepriklausomai vienas nuo kito, yra C1-C7-alkilas, C6-C10-arilas arba fenil-C1-C4-alkilas;

kur minėtas heterociklilas yra mono- arba policiklinė, neprisotinta, dalinai prisotinta, soti arba aromatinė žiedo sistema iš 5-14 žiedo atomų ir su vienu arba daugiau heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies, sieros, S(=O)- arba S-(=O)2,

R10 yra grupė –OR, kur R yra C1-C7-alkilas, C6-C10-arilas arba C6-C10-aril-C1-C7-alkilas, ir
R11 yra vandenilis arba metilas.
67. Junginys, kurio formulė (21), arba jo druska,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, parinkta iš grupės, susidedančios iš C1-C6-alkilo, kuris yra mono-, di- arba tri-pakeistas tri-C1-C7-alkilsilil-C1-C7-alkoksi, C6-C10-arilo arba heterocikline grupe, kur arilo žiedas arba heterociklinė grupė yra nepakeista arba pakeista viena, dviem arba trimis liekanomis, parinktomis iš grupės, susidedančios iš C1-C7-alkilo, hidroksilo, C1-C7-alkoksi, C2-C8-alkanoil-oksi, halogeno, nitro, ciano, ir CF3; C6-C10-aril-C1-C2-alkoksikarbonilo; C1-C10-alkeniloksikarbonilo; C1-C6-alkilkarbonilo; C6-C10-arilkarbonilo; C1-C6-alkoksikarbonilo; C6-C10-aril-C1-C6-alkoksikarbonilo; alilo; cinamilo; sulfonilo; sulfenilo; sukcinimidilo grupės; ir SiR’R"R"’, kur R’, R" ir R’" nepriklausomai vienas nuo kito, yra C1-C7-alkilas, C6-C10-arilas arba fenil-C1-C4-alkilas;

kur minėtas heterociklilas yra mono- arba policiklinė, neprisotinta, dalinai prisotinta, soti arba aromatinė žiedo sistema iš 5-14 žiedo atomų ir su vienu arba daugiau heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies, sieros, S(=O)- arba S-(=O)2.

68. Junginys, kurio formulė (22), arba jo druska,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, parinkta iš grupės, susidedančios iš C1-C6-alkilo, kuris yra mono-, di- arba tri-pakeistas tri-C1-C7-alkilsilil-C1-C7-alkoksi, C6-C10-arilo arba heterocikline grupe, kur arilo žiedas arba heterociklinė grupė yra nepakeista arba pakeista viena, dviem arba trimis liekanomis, parinktomis iš grupės, susidedančios iš C1-C7-alkilo, hidroksilo, C1-C7-alkoksi, C2-C8-alkanoil-oksi, halogeno, nitro, ciano, ir CF3; C6-C10-aril-C1-C2-alkoksikarbonilo; C1-C10-alkeniloksikarbonilo; C1-C6-alkilkarbonilo; C6-C10-arilkarbonilo; C1-C6-alkoksikarbonilo; C6-C10-aril-C1-C6-alkoksikarbonilo; alilo; cinamilo; sulfonilo; sulfenilo; sukcinimidilo grupės; ir SiR’R"R"’, kur R’, R" ir R’" nepriklausomai vienas nuo kito, yra C1-C7-alkilas, C6-C10-arilas arba fenil-C1-C4-alkilas;

kur minėtas heterociklilas yra mono- arba policiklinė, neprisotinta, dalinai prisotinta, soti arba aromatinė žiedo sistema iš 5-14 žiedo atomų ir su vienu arba daugiau heteroatomų, nepriklausomai parinktų iš azoto, deguonies, sieros, S(=O)- arba S-(=O)2.

69. Junginio, kurio formulė (1) arba jo druska, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis šias pakopas:

a) pateikimas junginio, kurio formulė (6) arba jo druskos,

[image: image101.emf]
b) junginio, kurio formulė (6), arba jo druskos reakcija su organometaliniu reagentu, gautu iš 4-metilbifenilo, gaunant junginį, kurio formulė (22), arba jo druską,
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c) junginio, kurio formulė (22), arba jo druskos dehidratacija, gaunant junginį, kurio formulė (21), arba jo druską,

[image: image103.emf]
d) junginio, kurio formulė (21), arba jo druskos hidrinimas, gaunant junginį, kurio formulė (1), arba jo druską,

kur formulėse (6), (22) ir (21) R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė.

70. Junginio, kurio formulė (22) arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis junginio, kurio formulė (6), arba jo druskos,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

reakciją su organometaliniu reagentu, gautu iš 4-metilbifenilo, gaunant junginį, kurio formulė (22), arba jo druską.

71. Junginio, kurio formulė (21), arba jo druskos, 
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

gavimo būdas, apimantis junginio, kurio formulė (22), arba jo druskos,
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kur R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė,

dehidrataciją, gaunant junginį, kurio formulė (21), arba jo druską.

72. Būdas pagal 69 punktą, kur hidrinimas vyksta enantioselektyvaus hidrinimo reakcijos sąlygose.

73. Būdas pagal 69 arba 72 punktą, kur formulės (1) junginys arba jo druska turi konfigūraciją, atitinkančią parodytą formulėje (1-a),
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kur aukščiau pateiktoje formulėje R1 yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė.

74. Junginio, kurio formulė (18) arba jo druskos 
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gavimo būdas, apimantis šias pakopas:
a) pateikimas junginio, kurio formulė (1), arba jo druskos
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b) junginio, kurio formulė (1), arba jo druskos metilinimas, gaunant junginį, kurio formulė (2), arba jo druską,
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c) junginio, kurio formulė (2), arba jo druskos reakcija su žiedą skaldančiu agentu, gaunant junginį, kurio formulė (3), arba jo druską
[image: image112.emf]
d) junginio, kurio formulė (3), arba jo druskos reakcija, gaunant junginį, kurio formulė (18), arba jo druską,

kur aukščiau pateiktose formulėse R1 ir R2 kiekvienas nepriklausomai, yra vandenilis arba azotą blokuojanti grupė, ir R3 yra vandenilis arba alkilas.

75. Būdas pagal 74 punktą, kur junginys, kurio formulė (1), arba jo druska yra gaunami būdu, pareikštu bet kuriame iš 22, 23, 31, 33, 39, 41, 43, 45, 46, 47, 48, 49 arba 69 punktų.

76. Būdas pagal 74 punktą, kur 
- junginys, kurio formulė (1), arba jo druska yra gaunami būdu, pareikštu bet kuriame iš 22, 23, 31, 33, 39, 41, 43, 45, 46, 47, 48, 49 arba 69 punktų, ir 

- junginys, kurio formulė (2), arba jo druska yra gaunami būdu pagal bet kurį iš 8-16 punktą.

77. Būdas pagal bet kurį iš 74-76 punktą, kur junginių, kurių formulės yra (1), (2) ir (3), arba jų druskų konfigūracija atitinka parodytą formulėse (1-a), (2-a) ir (3-a),
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78. Junginys pagal 60 punktą kristaliniame pavidale.

