1. Gamybos būdas junginio, kurio formulė (I)
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kur žiedas A ir žiedas B yra vienas iš šių:

(1) žiedas A yra pasirinktinai pakeistas neprisotintas monociklinis heterociklinis žiedas, ir žiedas B yra pasirinktinai pakeistas neprisotintas monociklinis heterociklinis žiedas, pasirinktinai pakeistas neprisotintas kondensuotas heterobiciklinis žiedas, arba pasirinktinai pakeistas benzeno žiedas; arba
(2) žiedas A yra pasirinktinai pakeistas benzeno žiedas ir žiedas B yra pasirinktinai pakeistas neprisotintas monociklinis heterociklinis žiedas arba pasirinktinai pakeistas neprisotintas kondensuotas heterobiciklinis žiedas, kur Y yra sujungtas su kondensuoto heterobiciklinio žiedo heterocikliniu žiedu; arba
(3) žiedas A yra pasirinktinai pakeistas kondensuotas heterobiciklinis žiedas, kur cukraus fragmentas X-(cukrus) ir fragmentas -Y-(žiedas B) abu yra prie to paties kondensuoto heterobiciklinio žiedo heterociklinio žiedo ir žiedas B yra pasirinktinai pakeistas neprisotintas monociklinis heterociklinis žiedas, pasirinktinai pakeistas neprisotintas kondensuotas heterobiciklinis žiedas, arba pasirinktinai pakeistas benzeno žiedas;

X yra anglies atomas;

Y yra -(CH2)n-; kur n yra 1 arba 2;

numatant, kad žiede A, X yra dalis neprisotinto ryšio;

arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos;

apimantis
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reagavimą junginio, kurio formulė (V) su junginiu, kurio formulė (VI-S), dalyvaujant alkilličiui, parinktam iš grupės, susidedančios iš (trimetilsilil)metilličio, 2,4,6-trimetilfenilličio ir (trietilsilil)metilličio organiniame tirpiklyje, esant temperatūrai intervale nuo 0 °C iki -78 °C; siekiant gauti atitinkamą formulės (VII) junginį;

ir kur alkillitis yra pridedamas į mišinį junginio, kurio formulė (V) ir junginio, kurio formulė (VI-S);
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reagavimą junginio, kurio formulė (VII) su BF3OEt2, dalyvaujant trialkilsilanui, organiniame tirpiklyje, siekiant gauti atitinkamą formulės (VIII) junginį;
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reagavimą junginio, kurio formulė (VIII) su acto rūgšties anhidridu arba acetilchloridu, dalyvaujant organinei bazei, nepraskiestų arba organiniame tirpiklyje, siekiant gauti atitinkamą formulės (IX) junginį; ir
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apsaugos pašalinimą nuo formulės (IX) junginio, siekiant gauti atitinkamą formulės (I) junginį.

2. Gamybos būdas junginio, kurio formulė (I-S)
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos;

apimantis
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reagavimą formulės (V-S) junginio su formulės (VI-S) junginiu, dalyvaujant alkillitčiui, parinktam iš grupės, susidedančios iš (trimetilsilil)metilličio, 2,4,6-trimetilfenilličio ir (trietilsilil)metilličio, organiniame tirpiklyje, esant temperatūrai intervale nuo 0 °C iki -78 °C, siekiant gauti atitinkamą formulės (VII-S) junginį;

ir kur alkillitis yra pridedamas į formulės (V-S) junginio ir formulės (VI-S) junginio mišinį;

[image: image9.emf]
reagavimą formulės (VII-S) junginio su BF3OEt2, dalyvaujant trialkilsilanui, organiniame tirpiklyje, siekiant gauti atitinkamą formulės (VIII-S) junginį;
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reagavimą formulės (VIII-S) junginio su acto rūgšties anhidridu arba acetilchloridu, dalyvaujant organinei bazei, nepraskiestų arba organiniame tirpiklyje, siekiant gauti atitinkamą formulės (IX-S) junginį; ir
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pašalinant apsaugą nuo formulės (IX-S) junginio, siekiant gauti atitinkamą formulės (I-S) junginį.

3. Gamybos būdas junginio, kurio formulė (I-K)
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arba jo farmaciniu požiūriu priimtinos druskos;

apimantis
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reagavimą formulės (V-K) junginio su formulės (VI-S) junginiu dalyvaujant alkilličiui, parinktam iš grupės, susidedančios iš (trimetilsilil)metilličio, 2,4,6-trimetilfenilličio ir (trietilsilil)metilličio, organiniame tirpiklyje, esant temperatūrai intervale nuo 0 °C iki -78 °C, siekiant gauti atitinkamą formulės (VII-K) junginį;

ir kur alkillitis yra pridedamas į formulės (V-K) junginio ir formulės (VI-S) junginio mišinį;
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apsaugos pašalinimą nuo formulės (VII-K) junginio, siekiant gauti atitinkamą formulės (X-K) junginį;
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reagavimą formulės (X-K) junginio su BF3OEt2, dalyvaujant trialkilsilanui, organiniame tirpiklyje, siekiant gauti atitinkamą formulės (VIII-K) junginį;
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reaguojant formulės (VIII-K) junginiui su acto rūgšties anhidridu arba acetilchloridu, dalyvaujant organinei bazei, nepraskiestų arba organiniame tirpiklyje, siekiant gauti atitinkamą formulės (IX-K) junginį; ir
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apsaugos pašalinimą nuo formulės (IX-K) junginio, siekiant gauti atitinkamą formulės (I-K) junginį.

4. Būdas pagal 1 punktą, 2 punktą arba 3 punktą, kur formulės (VI-S) junginio kiekis yra intervale nuo 1,0 iki 1,25 molinių ekvivalentų.

5. Būdas pagal 1 punktą, 2 punktą arba 3 punktą, kur alkillitis yra (trimetilsilil)metillitis ir kur alkilličio kiekis yra intervale nuo 2,0 iki 2,5 molinių ekvivalentų.

6. Būdas pagal 1 punktą, 2 punktą arba 3 punktą, kur BF3OEt2 kiekis yra intervale nuo 2,0 iki 6,0 molinių ekvivalentų ir kur trialkilsilanas yra Et3SiH ir jo kiekis yra intervale nuo 2,0 iki 6,0 molinių ekvivalentų.

7. Būdas pagal 6 punktą, kur BF3OEt2 : Et3SiH molinis santykis yra 1:1.

8. Būdas pagal 1 punktą, 2 punktą arba 3 punktą, kur organinė bazė yra NMM.

9. Būdas pagal 1 punktą, kur formulės (VIII) junginys reaguoja su acto rūgšties anhidridu ir kur acto rūgšties anhidrido kiekis yra intervale nuo 4,5 iki 5,0 molinių ekvivalentų.

10. Būdas pagal 1 punktą, kur formulės (VIII) junginys reaguoja su acto rūgšties anhidridu, dalyvaujant katalitiniam kiekiui DMAP.

11. Būdas pagal 1 punktą, kur formulės (IX) junginio apsauga yra pašalinama reaguojant su baze.

12. Būdas pagal 2 punktą, kur formulės (VIII-S) junginys reaguoja su acto rūgšties anhidridu ir kur acto rūgšties anhidrido kiekis yra intervale nuo 4,5 iki 5,0 molinių ekvivalentų.

13. Būdas pagal 2 punktą, kur formulės (VIII-S) junginys reaguoja su acto rūgšties anhidridu dalyvaujant katalitiniam kiekiui DMAP.

14. Būdas pagal 2 punktą, kur formulės (IX-S) junginys yra paskui suspenduojamas metanolyje ir filtruojamas.

15. Būdas pagal 2 punktą, kur formulės (IX-S) junginio apsauga yra pašalinama reaguojant su baze.

16. Būdas pagal 3 punktą, kur formulės (VIII-K) junginys reaguoja su acto rūgšties anhidridu ir kur acto rūgšties anhidrido kiekis yra intervale nuo 4,5 iki 5,0 molinių ekvivalentų.

17. Būdas pagal 3 punktą, kur formulės (VIII-K) junginys reaguoja su acto rūgšties anhidridu, dalyvaujant katalitiniam kiekiui DMAP.

18. Būdas pagal 3 punktą, kur formulės (IX-K) junginio apsauga yra pašalinama reaguojant su baze.
