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Formuleése (1) ir (II)

- R, reiskia vandenilj, alkoksi, aciloksi arba alkoksiacetoksi ir

- Z reidkia vandenilio atoma arba radikala, kurio bendroji formulé (lll); $ioje formuléje R, reiSkia benzoilo radikala,
kuriame gali biti pakaitai, arba R', - O - CO -radikala, kuriame R'; reiskia alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo,
cikloalkenilo, bicikloalkilo, fenilo radikala, kuriame gali biti pakaitai, arba heterociklilo radikala,

- R4 reigkia alkilo, alkenilo, alkinilo, cikloalkilo, fenilo, naftilo arba aromatinio heterociklilo radikalg, ir

- arba R, rei$kia vandenilio atoma, o Rs - hidroksila apsaugandia grupe, arba R, ir Rs kartu sudaro 5- arba 6-narj
prisotintajj heterocikia.

Bendrojoje formuléje (lll) kiekvienas vienodas arba skirtingas simbolis R reiskia alkilo radikala, prireikus pakeistg
fenilo radikalu.
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Sis iSradimas priskiriamas organinés chemijos sri¢iai ir yra susijes su 7-

hidroksitaksany, kuriy bendroji formule:

R 0
@
Z-0 -
5 0
OCOCgH s
gavimo biidu, iSeinant i§ produkto, kurio bendroji formule:
R, 0 OsiR),
()

H
! OCOCH 4

HO

Bendrosiose formulése (1) ir (I1):
R, reiskia vandenilio atomg arba alkoksi radikalg, kuriame yra nuo 1 iki 4 anglies
atomy, arba alkoksiacetoksi radikalg, kurio alkilo dalyje yra nuo 1 iki 4 anglies atomuy,
arba alkanoiloksi radikala, turintj nuo 1 iki 4 anglies atomy, o Z reiSkia vandenilio

atomg arba radikala, kurio bendroji formulé:

kurioje:
R, reiskia benzoilo radikalg, prireikus pakeistg vienu arba keletu vienody arba

skirtingy atomy arba radikaly, parinkty i halogeno atomy ir alkily radikaly, turindiy
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nuo 1 iki 4 anglies atomy, alkoksi radikaly, turinCiy nuo 1 iki 4 anglies atomy, ir
trittuormetilo, arba R’> -O-CO- radikalg, kuriame R’> reiSkia alkilo radikala, turintj nuo
1 iki 8 anglies atomy, alkenilo radikala, turintj nuo 2 iki 8 anglies atomy, alkinilo
radikalg, turintj nuo 3 iki 8 anglies atomy, cikloalkilo radikalg, turintj nuo 3 iki 6 anglies
atomy, cikloalkenilo radikalg, turintj nuo 4 iki 6 anglies atomy, bicikloalkilo radikalg,
turintj nuo 7 iki 10 anglies atomy; prireikus Siuose radikaluose gali biiti vienas arba
keletas pakaity, parinkty i§ halogeno atomy, hidroksilo radikalo, alkoksi radikalo,
turincio nuo 1 iki 4 anglies atomy, dialkilamino radikalo, kurio kiekvienoje alkilo dalyje
yra nuo 1 iki 4 anglies atomy, piperidino, mortolino, 1-piperazinilo radikalo (prireikus 4-
je padetyje pakeisto alkilo radikalu, turin¢iu nuo 1 iki 4 anglies atomy, arba fenilalkilo
radikalu, kurio alkilo dalyje yra nuo 1 iki 4 anglies atomy), cikloalkilo radikalo, turin&io
nuo 3 iki 6 anglies atomy, cikloalkenilo radikalo, kuriame yra nuo 4 iki 6 anglies atomy,
fenilo radikalo (prireikus pakeisto vienu arba keletu atomy arba radikaly, parinkty i3
halogeno atomy ir alkilo arba alkoksi radikaly, turin¢iy nuo 1 iki 4 anglies atomy),
ciano, karboksilo arba alkoksikarbonilo radikalo, kurio alkilo dalyje yra nuo 1 iki 4
anglies atomy,
- fenilo arba a- arba B-naftilo radikalg, prireikus pakeistg vienu arba keletu atomy arba
radikaly, parinkty i$ halogeno atomy ir alkilo arba alkoksi radikaly, turinéiy nuo 1 iki 4
anglies atomy, arba 5-narj aromatinj heterociklinj radikalg, daZniausiai parinkta i$ furilo
ir tienilo radikaly,
- arba sotyjj azotg turintj heterociklilo radikalg, kuriame yra nuo 4 iki 6 anglies atomy,
prireikus pakeistg vienu arba keletu alkilo radikaly, turinéiy nuo 1 iki 4 anglies atomy, o
Rs reikia tiesyjj arba iSsiSakojusj alkilo radikala, turintj nuo 1 iki 8 anglies
atomuy, tiesyjj arba i3siSakojusj alkenilo radikalg, turintj nuo 2 iki 8 anglies atomy, tiesyjj
arba i8siSakojusj alkinilo radikalg, turintj nuo 2 iki 8 anglies atomy, cikloalkilo radikala,
turintj nuo 3 iki 6 anglies atomy, fenilo arba «- arba B-naftilo radikalg, prireikus
pakeistg vienu arba keletu atomy arba radikaly, parinkty i§ halogeno atomy ir alkily,
alkenily, alkinily, arily, alkilarily, alkoksi, alkiltio, ariloksi, ariltio, hidroksi,
hidroksialkilo, merkapto, formilo, acilo, acilamino, aroilamino, alkoksikarbonilamino,

amino, alkilamino, dialkilamino, karboksi, alkoksilkarbonilo, karbamoilo,
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alkilkarbamoilo, dialkilkarbamoilo, ciano, nitro ir trifluormetilo radikaly, arba 5-nario
aromatinio heterociklo, turindio vieng arba keletg vienody arba skirtingy heteroatomy,
parinkty i§ azoto, deguonies arba sieros atomy, ir prireikus pakeistg vienu arba keletu
vienody arba skirtingy pakaity, parinkty i$ halogeny atomy ir alkily, arily radikaly,
amino, alkilamino, dialkilamino, alkoksikarbonilamino, acilo, arilkarbonilo, ciano,
karboksi, karbamoilo, alkilkarbamoilo, dialkilkarbamoilo arba alkoksikarbonilo
radikaly, su salyga, kad fenilo, a- arba f- naftilo ir aromatiniy heterocikly radikaly
pakaituose, alkily radikaluose ir kity radikaly alkily dalyse yra nuo 1 ikiﬁ4 anglieé atomy
ir kad alkenily ir alkinily radikaluose yra nuo 2 iki 8 anglies atomy ir kad arily radikalai
yra fenily arba o- arba p-naftily radikalai, ir

- arba Ry reigkia vandenilio atoma, o Rs - vandenilio atomg arba grupeg, apsaugancia
hidroksila, arba Ry ir Rs, kartu paimti, sudaro 5- arba 6-narj sotyjj heterocikla.

Bendrojoje formuléje (II) kiekvienas vienodas arba skirtingas simbolis R reiskia
tiesyjj arba iSsiSakojusj alkilo radikalg, kuriame yra nuo 1 iki 4 anglies atomy, prireikus
pakeistg fenilo radikalu.

Sis isradimas ypatingai yra susijes su 7-hidroksitaksany, apraSomy bendraja
formule (1), kurioje R, reiskia vandenilio atomga arba alkoksi radikala, turintj nuo 1 iki 4
anglies atomy, aciloksi radikalg, turintj nuo 1 iki 4 anglies atomy, arba alkoksiacetoksi
radikala, kurio alkilo dalyje yra nuo 1 iki 4 anglies atomy, Z reiSkia vandenilio atomg
arba radikala, isreikstg formule (I11), kurioje Ra yra benzoilo radikalas arba R'>-O-CO-
radikalas, kuriame R’> reidkia tret-butilo radikala, o Rj reiskia alkilo radikalg, turintj
nuo 1 iki 6 anglies atomy, alkenilo radikala, turintj nuo 2 iki 6 anglies atomy, cikloalkilo
radikala, turintj nuo 3 iki 6 anglies atomy, fenilo radikala, prireikus pakeista vienu arba
keletu vienody arba skirtingy atomy arba radikaly, parinkty i§ halogeno (fluoras,
chloras) atomy arba alkilo (metilas), alkoksi (metoksi), dialkilamino (dimetilamino),
acilamino (acetilamino), alkoksikarbonilamino (tret-butoksikarbonilamino) arba
tritluormetilo radikaly, arba 2- arba 3-turilo, 2- arba 3-tienilo radikala, arba 2-, 4- arba
5-tiazolilo radikalg ir, arba Ry reiskia vandenilio atomg, o Rs - vandenilio atomg arba

metoksimetilo, 1-etoksietilo, benziloksimetilo arba tetrahidropiranilo radikalg, arba Ry
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ir Rs kartu paimti sudaro 2-je padétyje monopakeista arba hem-dipakeista oksazolidino
ciklg, gavimo biidu.

Dar daugiau, §is iSradimas yra susijes su 7-hidroksitaksany, aprasomy bendrgja
formule (I), kurioje R, reiskia acetiloksi radikala, Z - vandenilio atoma arba radikal,
isreiskiamg bendrgja formule (III), kurioje R» yra benzoilo radikalas arba R’>-0O-CO-
radikalas, kuriame R’ reidkia tretbutilo radikalg, Rs; yra izobutilo, izobutenilo,
cikloheksilo, fenilo, 2-furilo, 3-furilo, 2-tienilo, 3-tienilo, 2-tiazolilo, 4-tiazolilo arba 5-
tiazolilo radikalas, o Ry ir Rs kartu paimti sudaro oksazolidino ciklé, 2-0je padétyje
pakeistg 4-metoksifenilo radikalu, gavimo bidu.

Pagal §j iSradima galima selektyviai deblokuoti taksano 7-jg padétj, tuo tarpu kai
EP-A-336840 apradytame bude, kuriame pradinis blokuotas esteris veikiamas druskos
riigitimi alkoholio, tokio kaip etanolis, tirpale, tuo padiu metu vyksta ir taksano Ziedo
13-je padétyje esancios Soninés grandinés grupés [2-(1-etoksietoksi)] pakeitimas, ir 7-je
taksano Ziedo padétyje esancios blokuotos (7p-trietilsililoksi) hidroksilo grupes
deblokavimas.

Pagal § iSradimg, bendrosios formulés (I) produktai gaunami, veikiant
bendrosios formulés (II) produktg trifluoracto rigstimi, tirpikliu naudojant organing
baze, tokia kaip piridinas, kuris gali turéti viénq arba keletg pakaity, tokiy kaip alkilo
radikalai, turintys nuo 1 iki 4 anglies atomy, esant reikalui, sumaidyta su inertiniu
organiniu tirpikliu, tokiu kaip acetonitrilas, 20-80 °C temperatiiroje. Pirmenybe teikiama
produktui, kurio bendrosios formulés (IT) kiekvienas simbolis R rei¥kia etilo radikala.

Ypa¢, veikiant pagal iSradime aprasyto biado salygas, trialkilsililoksi radikalo
pakeitimas hidroksilu vyksta, nepalieCiant likusios molekulés dalies ir ypal, kai Z yra
bendraja formule (III) iSreikStas radikalas, nepalieCiant apsauginés grupésRs, arba
nepaliediant ciklo, kurj sudaro Ry ir Rs.

Bendraja formule (I) atitinkantys produktai ypa¢ naudingi gaminant taksoidus,

atitinkancius bendrgsias formules:
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kuriose esantys simboliai R, ir Z jau apibidinti, pereinant per tarpini' produkté}, kurio
bendroji formulé:
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(VD)

kurioje esantys simboliai R, ir Z jau aprasyti.

Bendrosios formulés (IV) produktai gali biiti gauti, veikiant formulés (VI) junginj
Sarminio metalo halogenidu (natrio chloridu, natrio jodidu, kalio fluoridu) arba
Sarminio metalo nitritu (natrio nitritu), arba ketvirtine amonio druska, arba Sarminiu
fosfatu organiniame tirpiklyje, parinktame i§ eteriy (tetrahidrofurano, diizopropilo
eterio, tret-butilmetilo eterio) ir nitrily (acetonitrilo), gryny arba jy misiniy, tarp 20 °C ir
reakcijos miSinio virimo temperatiiros.

Bendrosios formulés (V) junginiai gali biiti gauti, veikiant bendrosios formulés
(VI) junginj baze, parinkta i§ organiniy baziy, tokiy kaip piridinas, piridinai, pakeisti
vienu arba keletu alkilo radikaly, turin¢iy nuo 1 iki 4 anglies atomy, ir chinolinas 30-80
°C temperatiiroje.

Bendrosios  formulés  (VI)  junginiai  gali  bati  gauti, veikiant

trifluormetansulforiigdties darinj, tokj kaip anhidridas, riigsties fluoranhidridas arba N-
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feniltrifluvormetansulfonimidas,  inertiniame  organiniame  tirpiklyje  (prireikus
halogenintuose alifatiniuose angliavandeniliuose, aromatiniuose angliavandeniliuose),
esant organinei bazei, tokiai kaip tretinis alifatinis aminas (trietilaminas) arba piridinas
-50 - +20 °C temperatiroje.

Produktai, turintys bendrgsias formules (IV) ir (V), kuriose Z yra radikalas,
iSreiskiamas formule (III), kurioje R, ir R; yra tokie kaip apra$yta auki¢iau, o
kiekvienas Ry ir Rs reiskia vandenilio atoma, pasizymi puikiomis priedvéZinémis ir
priesliaukeminémis savybémis. '.

Pateikti pavyzdziai iliustruoja §j iSradima.

1 PAVYZDYS

[ atdaldytg iki 5 °C tirpalg, sudaryty i§ 25 g 40,10B-diacetoksi-2a-benzoiloksi-58,
20-epoksi-7p-trietilsililoksi-9-okso-1f-hidroksi-11-taksen-13a-il-3-tretbutoksikarbonil -2-
(4-metoksifenil)-4-fenil-5-(2R,4S,5R )-oksazolidinkarboksilato ir 125 cm? acetonitrilo bei
111 em? piridino, per 45 minutes pridedama 103,6 g trifluoracto riigities ir maisoma 15
valandy 50 °C temperatiiroje. Ipilama dar 28 cm® piridino ir 25,9 g trifluoracto rugsties ir
vél maiSoma 10 valandy 50 °C temperatiiroje. Dar kartg jpilama 28 cm? piridino ir 25,9 g
trifluoracto ragsties ir 15 valandy maiSoma 50°C temperatiroje. Reakcijos misinys
atSaldomas iki 20 °C temperatiiros, po to i3pilamas j 4 litrus ledinio vandens. Suspensija
nufiltruojama. Nuosédos plaunamos 10 karty po 200 cm® distiliuoto vandens,
dziovinamos ore, po to plaunamos 140 cm’ izopropilo oksido, centrifuguojant
pasalinamas vanduo ir pagaliau dar 2 kartus plaunamos 46 cm® izopropilo oksido. Tokiu
budu gaunama, esant 97 % i3eigai, 21,7 g 4a,10B-diacetoksi-2a-benziloksi-58,20-epoksi-
1B,7B-dihidroksi-9-okso-11-taksen-13c.-il-3-tretbutolsikarbonil-2-(4-metoksitenil )-4-
fenil-5-(2R,4S,5R)-oksazolidinkarboksilato, kurio charakteristikos yra $ios:
- lydymosi temperatiira: 178 °C
- branduoliy (protony) magnetinio rezonanso spektras: (400 Mhz; CDCl;; 323 °K
temperatura, 6 iSreikStas m.d.): 1,07 [s, 9H : C(CH3):); 1,12 (s, 3H : CH3); 1,27 (s, 3H :
CHs); 1,58 (s, 3H : CHa); 1,66 (s, 3H : CH;); 1,85 ir 2,50 (2mt, 1H kiekvienas : CH; 6-oje
padetyje); 1,86 (s, 3H : COCH3); 2,13 ir 2,21 (2dd, J=16 ir 9 Hz, 1H kiekvienas : CH,
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14-oje padétyje); 2,24 (s, 3H : COCH3;); 3,72 (d, J=7 Hz, 1H : H 3-oje padétyje); 3,82 (s,
3H : OCHs); 4,12 ir 4,24 (2d, J=8Hz, 1H kickvienas : CH, 20-oje padétyje); 4,38 (dd,
J=111ir 6Hz, 1H : H7); 4,58 (d, J=5,5 Hz, 1H : H2); 4,89 (dd, J=10ir 3,5 Hz, 1H : H 5-
oje padetyje); 5,43 (d, J=5,5 Hz, 1H : H 3-oje padétyje); 5,63 (d, J=7Hz, 1H : H 2-0je
padetyje); 6,14 (t, J=9Hz, 1H : H 13-oje padctyje); 6,22 (s, 1H : H10); 6,38 (s platus,
1H: H5); 6,93 (d, J=8,5Hz 2H : CsHs H OCH; grupés orto padétyje); nuo 7,30 iki 7,50
(mt, 7H : G¢H;s 3-oje padétyje ir CsHs OCHs grupés meta padétyje); 7,48 (1, J=8,5 Hz,
2H : -OCOGCsHs H meta padétyje); 7,62 (t, J=8,5 Hz, 1H : -OCOCsH; H para
padétyje); 8,03 9d, J=8,5Hz, 2H :-OCOCsHs H orto padétyje).

4at,10B-Diacetoksi-2a-benzoiloksi-58,20-epoksi-7B-trietilsililoksi-9-okso- 1 p-
hidroksi-11-taksen-13a-il-3-tret-butoksikarbonil-2-(4-metoksifenil)-4-fenil-5-
(2R,4S,5R)-oksazolidinkarboksilatas gali biiti gaunamas $iuo biidu:

I atSaldytg iki temperatiiros, artimos S °C, tirpalg, sudarytg i$ 147 g 7-trietilsilil-
bakatino-III ir 100 g 3-tret-butoksikarbonil-2-(4-metoksifenil )-4-fenil-5-
karboksioksazolidino riigsties, iStirpinty 720 cm? etilacetato, paeiliui jdedama 64,7 g 13-
dicikloheksilkarbodiimido ir 5,6 g 4-dimetilaminopiridino.

Taip gauta suspensija 4 valandas maiSoma 20 °C temperatiroje, po to
filtruojama. Filtratas 2 kartus plaunamas po 500 cm® pusiau sotaus natrio bikarbonato, 2
kartus po 500 cm® distiliuoto vandens ir 2 kartus po 500 cm® sotaus natrio chlorido
tirpalo.

Organiné fazé dziovinama magnio sulfatu. Nufiltravus ir sausai nugarinus
sumazinto slégio salygomis, gautasis produktas perkristalinamas i§ 750 cm® metil-tret-
butileterio. Gaunama 126,9 g 4q,10B-diacetoksi-2a-benziloksi-5p,20-epoksi-7p-
trietilsililoksi-9-okso-1B-hidroksi-11-taksen-13a-il-3-tret-butoksikarbonil-2-(4-
metoksife-nil)-4-fenil-5-(2R,4S,5R)-oksazolidinkarboksilato, kurio charakteristikos yra
Sios:

- lydymosi temperatira: 174 °C

- branduoliy (protony) magnetinio rezonanso spektras: (400 Mhz; CDCls; § i3reikstas
m.d.) : 0,58 (mt, 6H : CH>); 0,92 (t,J=7,5 Hz, 9H : CH3); 1,02 9s, 3H : CHa); 1,18 (s, 3H
: CH3); 1,68 (s, 3H : CHa); 1,75 (s platus, 1H : OH 1-oje padétyje); 1,87 ir 2,53 (2 mt, 1H
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kiekvienas : CH; 6-oje padétyje); 2,18 (s, 6H : CH; ir COCH3); 2,27 (mt, 2H : CH, 14-
oje padetyje); 2,28 (s, 3H : COCHGs); 2,47 (s, platus, 1H : OH 13-0je padétyje); 3,88 (d,
J=7 Hz, 1H : H 3-oje padétyje); 4,13 ir 4,30 (2d, J=8,5 Hz, 1H kiekvienas: CH, 20-oje
padétyje); 4,50 (dd, J=11ir 7 Hz, 1H : H7); 4,81 (mt, 1H : H 13-0je padétyje); 4,95 (d
platus, J=10 Hz, 1H : H 5-oje padetyje); 5,63 (d, J=7 Hz, 1H H2); 6,46 (s, 1H :H 10-oje
padetyje); 7,46 (t, J=38,5 Hz, 2H : -OCOC¢H;s; H meta padétyje); 7,60 (t, J=8,5 Hz, 1H :
-OCOCsHs H para padeétyje); 8,10 (d, J=8,5 Hz, 2H : -OCOC¢Hs H orto padétyje.
7-Trietilsilil-bakatinas-III gali biiti gautas $iuo badu: ‘

[ tirpalg 293,9 g 10-deacetil-bakatino-III tirpalg 2,7 litro piridino per 1 valanda 20
min. pridedama 182 g trietilsililchlorido. Gautas tirpalas 40 valandy maiSomas 5 °C
temperatiroje. Po to pridedama 360 g acto rigdties anhidrido, palaikant 5 °C
temperatiirg. Gautoji suspensija 48 valandas maiSoma 20 °C temperatiiroje, 0 po to
iSpilama j 40 litry ledinio vandens. Susidariusios nuosédos nufiltruojamos, po to 8 kartus
plaunamos po 2 litrus vandens ir pagaliau iStirpinamos 3 litruose etilacetato. Organiné
fazé dziovinama magnio sulfatu. Nufiltravus ir nugarinus sumaZinto slégio sglygose,
gautasis produktas perkristalinamas i§ izopropilo oksido. Taip gaunamas, esant 77 %
iSeigai, 7-trietilsilil-bakatinas-III, kurio charakteristikos yra Sios:

- lydymosi temperatiira: 254 °C;

- branduoliy (protony) magnetinio rezonanso spektras (400 MHz; CDCls, & iSreiktas
m.d.): 0,58 (mt, 6H : CH; etilas); 0,92 (t, J=7,5 Hz, 9H : CHj etilas); 1,02 (s, 3H : CH3);
1,18 (s, 3H : CHa); 1,68 (s, 3H : CHs); 1,75 (s platus, 1H : OH 1-oje padétyje); 1,87 ir
2,53 (2mt, 1H kiekvienas: CH> 6-oje padétyje); 2,18 (s, 6H : CH; ir COCH3); 2,27 (mt,
2H : CH: 14-oje padétyje); 2,28 (s, 3H : COCHs,); 2,47 (s platus, 1H : OH 13-0je
padetyje); 3,88 (d, J=7 Hz, 1H : H3); 4,13 ir 4,30 (2d, J=8,5 Hz, 1H kiekvienas : CH,
20-oje padétyje); 4,50 (dd, J=11 ir 7 Hz, 1H : 7-oje padétyje); 4,81 (mt, 1H : H 13-oje
padetyje); 4,95 (d platus, J=10 Hz, 1H : H S-oje padétyje); 5,63 (d, J=7 Hz, 1H : H2);
6,46 (s, 1H : H 10-oje padetyje); 7,46 (t, J=8,5 Hz, 2H : -OCOCsH;s H meta padétyje);
7,60 (t,J=8,5 Hz, 1H : -OCOCsH;s H para padétyje); 8,10 (d, J=8,5 Hz, 2H :-OCOCsH;
H orto padetyje).
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2 PAVYZDYS

I tirpala, sudarytg i§ 350 mg 7-trietilsilil-bakatino-III ir 3 cm® acetonitrilo bej 2,4
cm’ piridino, pridedama 2,3 g trifluoracto riigsties ir 48 valandas maifoma 50 °C
temperatliroje. AtSaldzius, reakcijos misinys ekstrahuojamas 50 cm® metileno chlorido,
2 kartus plaunamas po 5 cm® distiliuoto vandens, 10 cm® 1N druskos rugsties ir 2 kartus
po 5 cm’ distiliuvoto vandens ir dZiovinamas magnio sulfatu. Nufiltravus ir sausai
nugarinus sumazinto slégio salygose, gaunama 330 mg produkto, kuris gryninamas
chromatografuojant per 30 g silikagelio 2 cm skersmens kolonéléje, iSskyrimui i3
adsorbento naudojant metileno chlorido ir metanolio misinj (99:1 pagal tiirj).

I8skirti pirmieji 300 cm? atmetami. I§ likusiy 275 cm’, sausai nugarinus, gaunama

235 mg baltos masés pavidalo bakatino-III. I3eiga - 83%
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APIBREZTIS

1. 7-Hidroksitaksany, kuriy bendroji formulé:

),

: OCOCH,
OCOCgH 5

HO

kurioje R, reikia vandenilio atomg arba alkoksi radikalg, kuriame yra nuo 1 iki 4
anglies atomy, arba alkoksiacetoksi radikalg, kurio alkilo dalyje yra nuo 1 iki 4 anglies
atomy, arba alkanoiloksi radikalg, turintj nuo 1 iki 4 anglies atomy, o Z reidkia

vandenilio atomg arba radikalg, kurio bendroji formulé:

N0
A
/\/\
R, (),
? ORj

kurioje:

R reiSkia benzoilo radikalg, prireikus pakeistg vienu arba keletu vienody arba
skirtingy atomy arba radikaly, parinkty i§ halogeno atomy ir alkily radikaly, turingiy
nuo 1 iki 4 anglies atomy, alkoksi radikaly, turinéiy nuo 1 iki 4 anglies atomy, ir
trifluormetilo, arba R’; -O-CO- radikalg, kuriame R’; reiskia

- alkilo radikalg, turintj nuo 1 iki 8 anglies atomy, alkenilo radikala, turintj nuo 2
iki 8 anglies atomy, alkinilo radikala, turintj nuo 3 iki 8 anglies atomy, cikloalkilo
radikala, turintj nuo 3 iki 6 anglies atomy, cikloalkenilo radikalg, turintj nuo 4 iki 6
anglies atomy, bicikloalkilo radikala, turintj nuo 7 iki 10 anglies atomy; prireikus $iuose
radikaluose gali bliti vienas arba keletas pakaity, parinkty i$ halogeno atomy, hidroksilo

radikalo, alkoksi radikalo, turin¢io nuo 1 iki 4 anglies atomy, dialkilamino radikalo,

kurio kiekvienoje alkilo dalyje yra nuo 1 iki 4 anglies atomy, piperidino, morfolino, 1-
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piperazinilo radikalo (prireikus 4-je padétyje pakeisto alkilo radikalu, turinéiu nuo 1 iki
4 anglies atomy, arba fenilalkilo radikalu, kurio alkilo dalyje yra nuo 1 iki 4 anglies
atomy), cikloalkilo radikalo, turin¢io nuo 3 iki 6 anglies atomy, cikloalkenilo radikalo,
kuriame yra nuo 4 iki 6 anglies atomy, fenilo radikalo (prireikus pakeisto vienu arba
keletu atomy arba radikaly, parinkty i$ halogeno atomy ir alkilo arba alkoksi radikaly,
turin¢iy nuo 1 iki 4 anglies atomy), ciano, karboksilo arba alkoksikarbonilo radikalo,
kurio alkilo dalyje yra nuo 1 iki 4 anglies atomy,

- fenilo arba - arba B-naftilo radikalg, prireikus pakeistg vienu arba keletu
atomy arba radikaly, parinkty i§ halogeno atomy ir alkilo arba alkoksi radikaly, turinéiy
nuo 1 iki 4 anglies atomy, arba 5-narj aromatinj heterociklinj radikala, daZniausiai
parinktg i$ turilo ir tienilo radikaly,

- arba sotyjj azotg turintj heterociklilo radikala, kuriame yra nuo 4 iki 6 anglies
atomy, prireikus pakeistg vienu arba keletu alkilo radikaly, turinciy nuo 1 iki 4 anglies
atomy, o

R; reiSkia tiesyjj arba iSsiSakojusj alkilo radikala, turintj nuo 1 iki 8 anglies
atomy, tiesyjj arba i3siSakojusj alkenilo radikalg, turintj nuo 2 iki 8 anglies atomy, tiesyjj
arba i3siSakojusj alkinilo radikalg, turintj nuo 2 iki 8 anglies atomy, cikloalkilo radikalg,
turintj nuo 3 iki 6 anglies atomy, fenilo arba - arba B-naftilo radikala, prireikus
pakeistg vienu arba keletu atomy arba radikaly, parinkty i§ halogeno atomy ir alkily,
alkenily, alkinily, arily, alkilarily, alkoksi, alkiltio, ariloksi, ariltio, hidroksi,
hidroksialkilo, merkapto, formilo, acilo, acilamino, aroilamino, alkoksikarbonilamino,
amino, alkilamino, dialkilamino, karboksi, alkoksilkarbonilo, karbamoilo,
alkilkarbamoilo, dialkilkarbamoilo, ciano, nitro ir trifluormetilo radikaly, arba 5-nario
aromatinio heterociklo, turin¢io vieng arba keletg vienody arba skirtingy heteroatomy,
parinkty i8 azoto, deguonies arba sieros atomy, ir prireikus pakeista vienu arba keletu
vienody arba skirtingy pakaity, parinkty i§ halogeny atomy ir alkily, arily radikaly,
amino, alkilamino, dialkilamino, alkoksikarbonilamino, acilo, arilkarbonilo, ciano,
karboksi, karbamoilo, alkilkarbamoilo, dialkilkarbamoilo arba alkoksikarbonilo
radikaly, su sglyga, kad fenilo, - arba B- naftilo ir aromatiniy heterocikly radikaly

pakaituose, alkily radikaluose ir kity radikaly alkily dalyse yra nuo 1 iki 4 anglies atomy
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ir kad alkenily ir alkinily radikaluose yra nuo 2 iki 8 anglies atomy ir kad arily radikalai
yra fenily arba a- arba B-naftily radikalai, ir

- arba Ry reiSkia vandenilio atoma, o Rs - vandenilio atomg arba grupe, apsaugancia
hidroksilg, arba Ry ir R, kartu paimtos, sudaro 5- arba 6-narj sotyjj heterocikla,

gavimo biidas, besiskiriantis tuo, kad junginj, kurio bendroji formulé (ID):

R 0

O-Si(R),

@),

H

OCOCH,
OCOCgH 4
kurioje R, ir Z yra tokie, kaip nurodyta aukiCiau, o kiekvienas vienodas arba skirtingas
simbolis R reidkia tiesyjj arba i8siSakojusj alkilo radikala, turintj nuo 1 iki 4 anglies
atomy, prireikus pakeistg fenilo radikalu, veikia trifluoracto rigstimi, reakcijg vykdant
organings bazés tirpale.

2. Biidas pagal 1 punkta, besiskiriantis tuo, kad organing baze parenka i3 piridino
ir piridiny, kaip pakaitus turinéiy vieng arba keletg alkilo radikaly, kuriuose yra nuo 1
iki 4 anglies atomy.

3. Budas pagal 1 arba 2 punkta, besiskiriantis tuo, kad reakcijg vykdo nuo 20 iki
80 °C temperatiiry intervale.

4. Budas pagal bet kurj i§ 1-3 punkty gauti produktui, kurio bendroji formulé (I),
besiskiriantis tuo, kad Sioje formuléje R reiskia vandenilio atomg arba alkoksi radikalg,
turintj nuo 1 iki 4 anglies atomy, aciloksi radikalg, turintj nuo 1 iki 4 anglies atomy, arba
alkoksiacetoksi radikala, kurio alkilo dalyje yra nuo 1 iki 4 anglies atomy, Z reiskia
vandenilio atomg arba radikala, kurio bendroji formulé (IIT), o ioje formuléje R,
reidkia benzoilo radikalg arba R’,-O-CO- radikalg, kuriame R’; reiskia tret-butilo
radikalg, o R; - alkilo radikalg, turintj nuo 1 iki 6 anglies atomy, alkenilo radikalg,
turintj nuo 2 iki 6 anglies atomy, cikloalkilo radikalg, turintj nuo 3 iki 6 anglies atomy,
fenilo radikalg, prireikus pakeistg vienu arba keliais vienodais arba skirtingais atomais

arba radikalais, parinktais i% halogeny (fluoras, chloras) ir alkily (metilas), alkoksi
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(metoksi), dialkilamino (dimetilamino), acilamino (acetilamino), alkoksikarbonilamino

v ([ret-butéksikarbonilamino) arba trifluormetilo radikaly, arba 2- arba 3-turilo, 2- arba 3-
tienilo arba 2-, 4- arba S-tiazolilo radikalg, ir arba Ry reiskia vandenilio atomg, o R; -
vandenilio atomg arba metoksimetilo, 1-etoksietilo, benziloksimetilo  arba
tetrahidropiranilo radikalg, arba R, jr Rs, kartu paimti, sudaro monopakeistg arba 2-je
padetyje hem-dipakeistg oksazolidino ciklg.

5. Biidas pagal bet kurj i 1-3 punkty gauti produktui, kurio bendroji formule (D),
besiskiriantis tuo, kad Sioje formuléje R, reiskia acetiloksi radikala, Z reiskia vandenilio
atomg arba radikalg, kurio bendroji formulé (I1I), kurioje R; reiskia benzoilo radikalg
arba R’,-O-CO- radikalg, kuriame R’, reiikia tret-butilo radikalg, o R; - izobutilo,
1izobutenilo, cikloheksilo, fenilo, 2-turilo, 3-furilo, 2-tienilo, 3-tienilo, 2-tiazolilo, 4-
tiazolilo arba 5-tiazolilo radikalg, o Ry ir Rs kartu sudaro oksazolidino cikla, kurio 2-je

padetyje, kaip pakaitas, yra 4-metoksifenilo radikalas.
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