1. Gamybos būdas junginio, kurio formulė (7)

[image: image1.emf]
arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos;

kur

n yra 0, 1 arba 2;

s yra 0, 1, 2, 3 arba 4;

u ir v yra kiekvienas nepriklausomai parinktas iš 0, 1, 2 arba 3;

X yra parinktas iš O, S, S(O), SO2, CH2, CHR5 ir C(R5)2;

numatant, kad jeigu n yra 0, X yra parinktas iš CH2, CHR5 ir C(R5)2;

R1 ir R2 yra kiekvienas nepriklausomai parinktas iš alkoksi, alkilo ir halogeno; ir
jeigu s yra 2, 3 arba 4, kiekvienas R5 prie žiedo yra nepriklausomai parinktas iš alkoksi, alkilo ir arilo, kur alkilas gali pasirinktinai sudaryti sulietą nuo trinario iki šešianario žiedą su gretimu anglies atomu, kur trinaris - šešianaris žiedas yra pasirinktinai pakeistas viena arba dviem alkilo grupėmis;

numatant, kad du heterocikliniai žiedai, pakeičiantys imidazolo žiedus yra identiški;

kur būdas apima:

(a) reagavimą formulės (3) junginio
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kur
u, v, R1 ir R2 yra kaip aprašyta formulei (7); ir
LG yra pasišalinančioji grupė;

su formulės (4) junginiu
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kur PG yra azotą apsauganti grupė:

(b) (a) pakopos produkto apdorojimą reagentu, parinktu iš amonio acetato, amonio formiato, amonio sulfamato, amonio fosfato, amonio citrato, amonio karbamato ir amoniako; ir
(c) (b) pakopos produkto apdorojimą apsaugą pašalinančiu agentu.

2. Gamybos būdas junginio, kurio formulė (I)
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kur
n yra 0, 1 arba 2;

s yra 0, 1, 2, 3 arba 4;

u ir v yra kiekvienas nepriklausomai parinktas iš 0, 1, 2 arba 3;

X yra parinktas iš O, S, S(O), SO2, CH2, CHR5 ir C(R5)2;

numatant, kad jeigu n yra 0, X yra parinktas iš CH2, CHR5 ir C(R5)2;

R1 ir R2 yra kiekvienas nepriklausomai parinktas iš alkoksi, alkilo ir halogeno; ir
jeigu s yra 2, 3 arba 4, kiekvienas R5 ant žiedo yra nepriklausomai parinktas iš alkoksi, alkilo ir arilo, kur alkilas gali pasirinktinai sudaryti sulietą nuo trinario iki šešianario žiedą su gretimu anglies atomu, kur trinaris - šešianaris žiedas yra pasirinktinai pakeistas viena arba dviem alkilo grupėmis;

numatant, kad du heterocikliniai žiedai, pakeičiantys imidazolo žiedus yra identiški; ir
R9 yra parinktas iš alkoksi, alkoksialkilo, alkoksikarbonilo, alkoksikarbonilalkilo, alkilo, alkilkarbonilalkilo, arilo, arilalkenilo, arilalkoksi, arilalkilo, ariloksialkilo, cikloalkilo, (cikloalkil)alkenilo, (cikloalkil)alkilo, cikloalkiloksialkilo, haloalkilo, heterociklilo, heterociklilalkenilo, heterociklilalkoksi, heterociklilalkilo, heterocikliloksialkilo, hidroksialkilo, -NReRd, (NRcRd)alkenilo, (NRcRd)alkilo ir (NRcRd)karbonilo;

kur būdas apima:

(a) reagavimą formulės (3) junginio
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kur
u, v, R1 ir R2 yra kaip aprašyta formulei (7); ir
LG yra pasišalinančioji grupė;

su formulės (4) junginiu
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kur PG yra azotą apsauganti grupė;

(b) (a) pakopos produkto apdorojimą reagentu, parinktu iš amonio acetato, amonio formiato, amonio sulfamato, amonio fosfato, amonio citrato, amonio karbamato ir amoniako; ir;

(c) (b) pakopos produkto apdorojimą apsaugą pašalinančiu agentu, kad gautų formulės (7) junginį
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(7)

ir
(d) formulės (7) junginio apdorojimą formulės (8) junginiu
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3)

R’




kur R9 yra kaip apibrėžta aukščiau.

3. Būdas pagal 1 arba 2 punktą, kur
n yra 1;

s yra 0;

u ir v yra kiekvienas 0; ir
X yra CH2.

4. Būdas pagal 1 arba 2 punktą, kur LG yra halidas.

5. Būdas pagal 4 punktą, kur halidas yra bromidas.

6. Būdas pagal 1 arba 2 punktą, kur pakopa (a) yra vykdoma su baze.

7. Būdas pagal 6 punktą, kur bazė yra diizopropiletilaminas.

8. Būdas pagal 1 arba 2 punktą, kur (b) pakopoje naudojamas reagentas yra amonio acetatas.

9. Būdas pagal 1 arba 2 punktą, kur PG yra pavaizduota formule:
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kur [image: image10.emf] reiškia prisijungimo prie pagrindinės molekulės fragmento tašką; ir
R’ yra parinktas iš alkilo, arilo ir arilalkilo.

10. Būdas pagal 9 punktą, kur PG yra tret-butoksikarbonilas.

11. Būdas pagal 10 punktą, kur (c) apsaugą pašalinantis agentas yra rūgštis.

12. Būdas pagal 11 punktą, kur rūgštis yra druskos rūgštis.

