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vrci All Ai 
ta-  trol -c:.--1 trol 1 : Jo- PE ,--:: ul- c).0 1- Al- -g-  VI 711 	el ---g-  ti-  All ---1P-5" 

Tit 01s-3 71- 111- 4=5-.) se -V- 401 A-t1-1-0--ie Al z-__ t1-1-,---: 11: -t 
71 .1i- sot 

[1]  v %lig -.A-, 9-1 94  ;---±, 011-1- *94, A A-Ai ,_ EF:-----  1 1 -W- 9-1 ---- 71-  Al ,- Al- -2- 	_.) • s-r--  9r.---  

4'41 19-1 	.5-1-.1]-1-X--ca: 1-X-  EE-t---:-  r---q 1-- Al--ca: 4171-Al ,- °1-2-1--  All,-? 4°1-a-41 71- 

VI---g-(Michael-addition reaction) 	Y,  tl- 02  Al Zi s_t1---,--i- VA 1 -57-1- 1-  3-3, °1  r----. 

1111 7.:1 14- 
[2]  -1-q-1 19-I 	-.1]-1-X--(A-  r---ql- --41-1 -ca: 71- 	-17-- V1L--/ , -E'er- -1--  1 -X-  q- -1 ti-AJ -ca: 71- 	- 7-- 

9.,1\ 71 ul '-il-  cll 9-1 9-1;z±i' °1 1-1- -W-9-1, AlA-4 -,- EF:-----  1 1 Al -,- -W---ca: ItA-c] tr---- 

---g---71-4 ._,1 14-  01 Al --2--.Y_ al Vr.---.  

[31 [441 11 
[4] 

Pi 
R6 R6 

[51 2'01-71 4'41 1611A1, 
[6] A-t"--:- R1-C(=0)-, Li __,A--1-  EF--t"--:-  Ill A '§-1- C 	VV A 7d, T 2 	A §- EFt1 	10 	_-L 	- 

1111 

 

§-1-  C6-C10 °1-V'd2-7-- U°11]---/, c:71A1 R1- '''_' : ' i-  '±- ; A §-1-  EF--t---:-  ill A §-1-  C1-C10 

A '1__--  EF--t"--:-  fit Al 1-  c3-c10 Al -U- -V- V; Al 1-  EF--t"--:-  fil Al 1-  c6-c10 Ol-V; Al 1-  EF--t"--:- 

filAO: 5—V(5-membered) 1-P1 10---Iti (10-membered) 11 Ell .-- 61-V ; '=,f,' A 	IE--,"---_ 

111 A §-1-  C1-05 V: --TT Al.-- °1-7-  °-1 1_ 	O]1)1-- 	Al F---1,1 Y L, EE1=--  , A71-  R3011 7d %1- -Y -t---:- 

1 -?-, A, R3 1;Q °1 	°l 44 7d .--it 	E__--- _-----  tl- Pil, -(2, _-__(=0) _ail- 0 	_A'§-1-1 

[71 

_-_'-7_, .4 EE-t---:-  N Y__-  ,-1-  c6-c10  Al -U- - V: V -ca -6-J AJ al-a, 
R2, R3 ';'- R4-t---:-  44 -, 	i-] 1 O 	• s-r-- __ -__; A §-1-  EF:-----  fil A §-1-  cl-c10 V- V; A §-1-  EF ----- 

fl1A -  c3-c10 Al V-  ,_ V- V ; A '1-_ EF--t"--:-  Ili A 	--1: C6-C10  qua; A '1-_ EF--t"--:- 	- 5-  5--14 
IA 	io-V_ all Ell .-ol-V ; Al 'A- EF'-i---1-  Ili Al 'A-  CI-05 V---TT Al ; 1-1 -E V;ALEF-'-i--1- 

[81 

111A§-1-  C1-C10  V- V 2d2-7_,- Id- 01 ---7--°P 1 	- 1,1 A-1 1 -Y- lit , 
R5 ';'- R6---  44 -, 	i] 1 0  -- 's-r--- --; V-  --711  (-- - -, , F, Cl, Br, 	-- I); ;--1 -- EF:-----  

[91 

Ill A '1-  c1-c4 V_-  V ,- °I-7-cl A ,-._ I Al Al F-Ail  Y -11--, 

Pft"--:-  ']A 71, 1 V71, 1 V71 , i--IT----V71 1;r-  t-li-V 71- 01 -7-  °-] 	_l_ -._ 'IN 
Al FA Ylu--. 

[10] 4'41 1-(':-_ r---- 71,- -Id Al A '1-V-  ' 91 	I ?---- El :41  4-ca 7M -17-- V 71 

14 ji__7-1 r---°c -1--  *71 	.5-1-.1]-1-X-  ItAJ 1 *-2--j-)1-Al Al-  2-Y '----- 	01- i,--ca-  7M L-_/ 9,)r----. 

tr-- - Al 	1'41 191 Al ---- 11(11 1 El .-1- c l_ --Y--t---_-_- ald-'4,1  -id -.61-  Al 01 -7-  °-1 A V 1]---/ , *71 
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-1-11-Aj 41-4-'2- oil 214 r_:.q-m_ %1-A-61 IA °1 711 -1ty_ ci 1._._)_ _v_ -6-1 oil j__-_-,-Ly_ (31 9 I____. 

[11]  ..-1--'6-1-1 1 AA1-1-X- ---- (11A1 --?1-71 N '_ *.Y__Al -E-- 7l-A 	.5-1-'1]-1-X-ol ti-igtl c.]_ --Y--Y i--/ 
5.),1\  --,---: Ell,  -_-7-,- --6-1 Itsumaro Kumadaki _a ,-1- (Setsunan University, Japan)O]1  Al V-01 

c'l --Y- Y al-- 9,1\r----. -a -11-1-- 14 01 -a- '1]71-  111--g-g: Y) 	-6-11 °1 al *71 N -''-- -PF-Y--4 -E-- 71-A 

.51-'1]-1-X---a-  ItAJ tr. 	till '----- 	V---- •1-ill 	- -- 01 ----- Al • - l-r----. _a 	--1 • -1-  • -1- 7l1]--- _ -t-----  

NAI, --ill-q9-1 --Y- 	'4-'rg-  Al--2-(6 rd-q °l), --ml, ill .-)j1-1 7,1 fil--g-  Al 	1-(1 Elll 
7,11:), um 1.4._c. 	111311 ,--,--°_.-_ -21--  a 	(20 IA 	70%)--8-_' --_- 2r--  °,1\U. O] ',1---': 71 -t---  '•=1 
111- '2-Ha °]-2-ti- 	El q 0 	ItAJ V-  Trl 	ill* ';'- 	Al 	-W-9-I -.----, iiq cll Al 	''-i__-  A171- 	_., • s-1-  
5.),1\ r----- [Chem. Pharm. Bull. 1999, 47, 1023; Chem. Phann. Bull. 2000, 48, 1023; J. 

Fluorine Chem. 2003, 121, 105; J. Fluorine Chem. 2004, 125, 509]. 

[12]  5-1-q-1 1 A-  It 1-X-a ItAJ V-  • s-r-  9,,r---- 721  ° ._- V: 	Atl-9  	V all 	_Ai , --y- 

1-  'a -a 01 -2-tl-o-  tl-71 	.5-1-q-1 2 .5-1-'1]-1-X---4 .5-1-q-1 3 .5-1-I1 R R- 

fil--g-tr---- il(1- '11 ol VU. 
[13]  [ 5-1-q-1 2] 
[14]  

2 

R3 	4 

[15]  PAT-1 3] 
[16]  0 

R5 R6 

[17]  1-71 011 Al , A, R2 LI] 	R6 ';'- P1.--c:-_ 01- 71 .4 •- ",1-  --1 1011 Al 1 21 • -1- 1-9:- -(T. 	od tl- al , x-t---_-_- 

V- 	7--,11j------, , F, Cl, Br, 1E--,--::- 1) 0] r-----. 

[18]  -a --1 1-1--, u'l- nt] --Y- 	14-1a1=11-a Al--2-trj__- 71 --t--9-1 4°1-a- 1]71-- 1114--,-('_': 111.-)j1-1 7,1_ 
fii___cc:73. 	Ai 71_37  311,_e___ T„--3+1____ _v_4 71_ vaL,  N  __-,--__'_N_ A.  A-61 _w_ 0 ._ 01-4 41-1 1 

41]--X- a-  --- --':- z-r-  A ,_ V 71 -q .- _-- 	'----- ul 	ol Vr----. 

'al .s1 1-All '1- V 1 
71.31 *11 

[19]  	 ST:171,) ° 	•5-1-q-1 1 A-  %I- i-x-  a ---- --q- z-r-  A,-  4_____V- z-r-  9r---  All_-?-  Al lIsa- 

4 --g-tr--- 7A-a _a ---, -1 ° ._- . -1-r---- • 

31-  Al til 	4-- ri_4: 

[20]  Ai 	 ST:li) --q- .5-1-q-1 1 .5-1-%'-1-X-9-1 AN,--?-  Al 1I-a-  4 --x-- 	1- r----. 	igiA oil 

tr---q iiit --Y- 	'4-va-9-1 -t-- Al tl-011 tl-71 	.5-1-01 2 .5-1-'1-1-X---4 tl-71 	.5-1-q-1 3 .5-1-%'-1-X-9-1 
ul- 01 0- 4,1  71-  fit---g-(Michael-addition reaction) --a' 0 	-6-0 471 A- 6_:,1-1 1 0.1]-1----a- 
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4 _____ t1- 011 V 01 Al, '-x-  EE-I---  Al-  EF-I----  c)1.---9--1 -6- 	1H--ca: '11-* -6- 	%1-1-X-1 4,171-731--I--- 

31-a- --7--i- Ol O  -- tl---t---:- .5-1-q-1 1 A- It 1-x- 9-1 4 ____,J(11 01 4 --g- 	r---: 
[21]  [ •5-1- --1-1 	11 
[22]  

R 

R
°  Pi. 

. 	R 
 

[23]  [A-  '41 2] 

[24]  - - A -- 	, R2 

..-... 
R3' 

, 
	R4 

[25]  [ 5-1- .---1-1 31 

[26]  0 
II 

P1O 

R5 R6 

[27]  A01-711 Ai , 

[28]  A-t"--:- R1-C(=0)-, Li E  V, A '1-  EF--t---_-: 111A --1-  c,-c10  cd- V Ad 27-Pd, EE -t"--:-  A --1-  EF-t' 

Eli A §-1-  C6-C10 of ud Ad 2---Pdoli--7, 	71,1 R1.-c:-_ 21-- Z,''i; A ' 1-  EF--t---:-  fli A §-1-  Cl-C10  V:V ; 

A'§--1--  EF--t"--:-  fl1A §-1-  C3-C10  Al -U- -°a- V; A '§-1-  EF--t"--:-  fl1A '§-1-  C6-C10  qua ;A'§-1-  EF--t"--:-  

Ell A -0: 5--V (5-membered) 1-111 10—V(10-membered) -6-11El1.--61-V; '=,f,' A :V: ELE---,-- 

111 A §-1-  C1-05  V_----TTA1,_ 01 -7cd A 	- O]1 )1- 	Al F-11, Y-1L--7 ,EE-t---=-, A71-  R31 d%1- Y- -t---:- 

1 --(1--, A, R3 1;Q 01 --- 01 44 7d %1-1  F-T- Z;-__ - _---- - 11-7711, -(2, __';'-__(=0) _ail-  ° ,_ A §-1- 1 

[29]  

EL N --_'-7:5-.1-  c6-clo Al -U- - V- V--ca -6-J AJ ti- 1]-- -7  , 

R2, R3 ';'- R4'-----  44 -, 	1 ° 	2--z;-_; A §-1-  EF:= fit  A '-1-  CI-Cm V- V., A §-1-  EU' 

fl1A 	--1-  C3-C10 Al -U- -°a- V; A '- 1_ : EF--t"--:-  fl1A 	-_1_-  C6-C10  qua; A '- 1_ : EF--t"--:-  fl1A 	--1--  5--14 

[30]  

1-II 	10--9--1 -EliEli.--qua; A '§-1-  EF--t"--:-  ill A '§-1-  Cl-05  V----TTAl; 1-1 E  V; 	-1 '§-1-  EE -t---:-  

ill A ' 1- C1-C10 V-V AdY__- 'd - 01 -7--61A - __clAi Al FA -Y- 1:  , 

R5 ';'- R6---  44 -, 	i] 1 ° -- 21-- --';`-; V-  --711 ( .-- - - ; , F, Cl, Br, EE '------ I); ;- Al -- EU' 

[31]  

Eli A 	- ci-c4 	_V - °1-7--°-] A -- 1 Ai Al Fjil  Y-  al, 

P1-('_' -_ 'VIA 71,'A1 	71, 1 V71 , i--IT----V71 1;r-  t-N-V 71-- 01 -7 °-11 _X111 
Alm 

[32]  Vt-i- V-,_4_11(---'-- -,., F, Cl, Br, EE 't-i- I)01r-----. 

[33]  %lig I Al `V-V'--  Et';`21--  1 IAx1 10(EF:----  1 1-111 4)-)1 1 4 Aoi- EF:--- -1_ 	21-il 

ET- -- --A1-4-ca-  V V ----u--. -Y- Al -1 ° .--'.=, -IV, c11V, n- IT-  .--ffd, 	it 	V1  n--V-V, 

i-N-V, sec-N- V, t-N-V, AV, Ell ° -AV, 	r-•-ii1 , 01Ziir:-1 	-W-01 3-i- --0- _.) 21• 9,1\r---. 

[34]  Vigq1 Al 'Al -E--,-V- V'--°-- 3 1-11 	10711 21 ii_7 -- 	El-Zii l','-'-1A--E-- 7 .--=---  2_7_ 1-  EF_ '._-_ = - 
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14-1,- 1-A-_-_,-,L___I- 	2,=,__,,-___ EE 1---- 	--i- 	-A-.P__A1 V .-1 ai__-E-- VV1--r---. --Y-1 -1 °.-'.-----, 

Al -ff ._- Al V, Al V-  ,_,A1 Ella, Al V ,--,-,, Al V ._- -1A-11 id, Al -U- Iud -W-01 
-7-  i•A 	• 

[35]  v 'JAI Al 'Oi-V'---  6 1-111 HA 1  1]---1 - Ei--- -- -Y=1 4* 7.  '-'--- 1( 4 -±,-- -v--1- - EE-'-'- 
Y- 	-A--V--A1VA al 	--N- ca V -t---=x----. 	Ail ° 	-t---_-_-, Yr-  

oi M_--- 
),A 	• 

[36]  V__ ST:1'0.1 	. Al "Eli Eli -°1-'d -,(_ '- -61 Ell __ -1---P1---Al 	1 I-11 1 2711 91 •_1- __-,-__, 	__-,-__ EE -t---_-_-  

1--R-  27-L-  t1--.31--  5 1-111 10711 22 IL/ 	-7 AJ -9---1 4- °1T6 A 11(14-±,-- -11-1-E-- 
ca V -t---_-_-r---. -Y-Al 1 °- *al- 	A °4-, Ol- -_-'111 -------4-, H.--'111 -W- °1 Y-_-'6J-V •s-r- O1r---. 

[37]  41 igliJ 1 Ai " ----TiA1' ''-'--- El-----'1--  1 1-P1 591 1 4 Ad-  EF:----- 14-1 Ao/-9-I El----A1-* 
vd-q- Al-___71-- 7d .%1-1  -a-,-,v---a-  cav,---=---. -7 All ° .-- '-----, 1 Yi 	Al, c11 -mi- Al , 
n- Yr- ,_4A1 , i- Yr- ,_A-A1 , n-N- 	Y, Al , i-14--,-A1, sec-*  Y, Al , t-N----Al , Al Y, 	A], 
til_5,_) _ffil Y_, Al -W-o] 2-1--L- tl-_-1 	12- 51r____.  

[38]  0 9_,_-_y__ ,  
E  igiltj oil Ai A, ';Q R1 LP] R67}- 	-1- ___1 _a-HV-  °,_1_ 1 -?-, 01-t---_-_- V ,_,,, , 

'1  .---"-Y-, 1 V, 1 V, n- Yr-  --I-4, °1 ----- 3--f- --YA, -4V, ili Yi Ai, 1 Yi 	Ai, Yr-  ----g- Al , 
N- 	Yi Al , ';'- °1-A -11V ----- (11 1 A-11 	44 °11--c21 Al 1-Al .-- A 1-1 71 ci-a- 

[39]  41  %110. S21 ca -T- Al allqi tr-- ' 'A , 01-71 4q-  1 1 ';Q 2°11A1 -, 	V -1 ° .--, 
[40]  A-t---_-_- R1-C(=O)-, 1-1 E  V, A A-  EE -t---_---  fli -.1-1-  Cl-C10 ca- V 2dY 	'.J, EE-t---_-_- 	--1- EE-ij--:- 

ill A ' 1- C6-c10 °1-ViAx1 Y--id°1a--/, c' 71A1 R1  -''': : zi-  --__ ; AA-  EE -t---_-_-  ill A '1- ci-c5  V-V; 
A '§-1- EE-t--_-_- 111A '1- C3-C6  Al V ,-; A A-  EF-t---_-: fli A '-1-  C6-C8 Ol-  V ; A '-1-  EF--t--_-_- 
fli .- i-----,_1--  5--9A (5-membered) 1-111 8--V (8-membered) -11 Ell.-01-V ; 1;q 	.-1:_-1-  EE---ti'--: 
ill N A" CFC5 V_----TT Ai .-.- °1--7-C1 	_l_ -T:(11 Ai J_U:- 14 VA ti-  Al Al VI/  -Y.1 a"-, EE-t---_-_-, AI- 
RY]] 7d%1- -Y-.2=--  1-?-, A, R3 ';'- °1---°1 44 7d%1-1  F-1-- _----- 'OA, -(2, 	=0) 

[41]  

-a-HV-  ° ,- 7 	1  Y__-  4 EF:.---  NY__.-..-1- C6-C10  Al -U-,-V- V---a- -6-J AO 731-a-7 , 
R2, R3 ';'- R4'.--= 1-1- - I 	V] 1 ° .-- 21-----; A 'A-  EF:= fli A '1-  Cl-Cs V:V; A -1-  EF:=--- 

ill A 	1__-  c3-c6 Al -U--, V- V ; A 	-_1-_ EE -t---_-_-  Ili 	i 	_1_--  C6-Cs cl-  V ; 	i 	1-  EE-t"--_7 ill 	i 	_1-  5--V 
LI] 	8-9--1  'al Eli 	-€)}. V ;.1A-  EFt-  fli . 1 ' 1- CFCs V_----TTAI ; 1-1 E  V ; 1;Q A A- 
111A '1- c1-c10  Od-V Ad 27__- id ,- 01 -7--cdA -T--1 Ai V  r----  1- 141 -al-Al A-11 	1 r---. 

[42]  41  /A c11 tr---.' 01-71 4'6,1-1 1 ---%1-1-X-2-1 A1 -----'.:114111 - -  01-71 4'41 2 4%1'X-4 
1-q-1 3 -4.1]-1--  ---g: --Y- -1 -",-vd-2-] ----Ai -a1-1 'A- °1 V- -,J71--  '11-* ---1-- ql V °1 Ai 1--  EE'--- 

U 	Al—a-  4,1 71-4 .-- Al--2-73F-----  31-a-  ---7-id. ° ,- . - l- r----. v 1,-171,) 9-1 V --Y-1 1°11 
tr-- 	'A , 1 1  El 	.% fil-*1 1-a-  Y) 731-°-  4'41 1 .5-1-W-X-°1 4-__-V zsc-  9,,,1\r---. 

[43]  []:1-O-1 11 
[44]  
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R5 	R6 	 OP1  
R3 	R4 	 R6 

(2) 	 (1) 

[45]  Ad-71 11141 1611 11 , 

[46]  a.2,---i --Y- 	.1,- ia, 4,71-A1 ( 1-X-  EF--t"--:-  U c'c -1- Al"), °Pi 	.5-1-1-1-X-  1;Q -2-1j11°1a-7 , 
[47]  A, R2, R3, R4, R5, R6, P1  ';Q V-i---i-  ',1- 71 O]1 Al 1-91 vl-  fi1-9--- V-u----. 

[48]  v  %Eg -P-1 5-1-q-1 1 	1- 	Al -----11g1 1 91\ Ol il, --Y- 	14-  %--P1 A1-2-  q 1 '.--= ---7--, 11--  
Al ,-1-___8E- __y__ 	,c,),4- 0  1-1-, 0-  e=1 7M 0- 71 -8E- al '-' al-%--ca- Tri -,1- 71 4-011 2 .5-1--6d-1-X- 

1-N-1 L} -6-1- 	1.0 IA 	6.0 tolV %1 --id ,- Al --2-) ti--t---:- 7A °1  fi1-V-1  d1 	1-, 2.0 tol-q 

°11-9-1 141] -id -- Ai--2-ti--t--=-  31 °1 -V--r---  fi1-  P1 ti-r---. 

[49]  v S1:17:). '•=1 4-°--1-1 1 4 .-d-l-X-  Al ----111-1-111 il -t---_-: 111491 -71 4,1 71-A1 	-A1 1-X-  EE-t---:- 

u--qm- Ai- EF_'----  °1 ---9--1 	6- 	W-x---ca- 01 -2-1--r----. v %E.0,) Olt Al Al--2-71-2-d--  -1-  Al-  0  ,_ 1---- 

°,A Al-, 4A1-, 	Al-, Ol Al-  -W-  P1 T-71 Al-- ; EF--t---_-: Y-Vi A1-, _.7_- Al-, -T.1 Al-  -W-9-1 --1( r'  71A1-a 
Li- 	0 	LE  '------ 2--t- °] A1- 	6-  %1"-al--°-  Ai--O-V.  '-r-  9,,1\ ° lit  , --7-M ill-g-1 °I-  c). AO 1;Q 

A '-P1 Al -w---a- al 	v- 14 , -,„1-71 4,171-4 	_il 	i-x- EE-1,----: ____;1----8-:  AR-7,31-t 3-101 

fil-V-1 tl-r----. v  1TEO (>11 9,1\ °-111 Ad-71 	' 171-Al ,-A1 	1-X-  EF--t---:- Al-91 Ai--2-q--_ 01-71 

..-1- ---,1-1 2 ..1-%1-1-X-  1-N- 011 El -j-)1- 	0.1 1-111 6 qq,9-1 I] -cd (Zi 3-101 fl-  VAtl-i-L, 0.1 

LH 	1 tol-q I] -d ,- Al--2-4-t---:-  31°1 •P__r---  fil-V-ltl-r---. 
[50]  v  %lig -P-1 	.5-1-q-1 1 .5-1-1-1-X-  Al-----11g1.,-P-- 41=1  5-1-1-1-X-21 --t-Al tl-cllil .s-r-  1 	_.1 .s-1- 

5)r-----. °1 1 --P-, N,N,AP,N'-E-11,-- ullF-El 1F-El K11r-1 °1-1fl__(TMEDA; N,N,N',N' 

-Tetramethylethylenediamine), 1V,N,N',N'-E11 __-___- 11F-EI -1,3-±Tr-__ 	. -A- r-1 61- 1=,r1(TMPDA; 

N,N,N',N'-Tetramethy1-1,3-propanediamine), N,N,N',N',N'- 

411E---1 F-El ri O]1 P-E)  o_ - _- 01-1,,i(pmDTA; N,N,N',N',N'- 

Pentamethyldiethylenetriamine), 2-(r] uil V 61-1 :IT--  )1 

011 E-11 _q(2-(Dimethylamino)ethyl ether), N,N 

1 --2-(4-111 	-1-1-" 11-514 	7j V ) cll V-1-01-1:,r1(N,N-dimethyl-2-(4-methyl-1-1-piperaz 

	

ylyl)ethanamine) -W--9-1 61- 1=`,1 	.5-1--6,-H- ja-  A14 V" 4---  9,1L:) 1---1-  011 .V-1-1 Y -1.--t-i- 7.2-1, -;_:-,_)- 

°1- -1r---. °K1 .5-1-WX--P-1 Al 	2-q.,-P-- Ad-71 .5-1-q-1 2 	-1-W-X-  1*(>11 L} --6-1- 	0.1 Lp1 6 

tolV 141] -id -- Ai--2-4-t---:-  31 01 fii-V1 ti-a-1 , 0.1 1-111 1 td-q 141] -id -- Ai--2-ti--t--=-  31 °1 
j_r_:. fii_ _jy-1 --al-r:-.  E  -Hd-Eg 21 od --y-4 011 oil Ai -it-- 4 IA- 1 _52_ 	TMEDA-3-  Al---O-Vi- r-----. 

[51]  v  %lig -P-1 	.5-1-'41 1 .5-1-1-1-X-  Al -----11g1 1 A1-2-Y- '.--= -2-1=r11'.= Y) 	1-21 *71 01j11°111  , 

	

(41 	LI - 	V , 	111(1--±,--  LI ----- V -Vr, V-,7  -5-1- 	111(1--±,-- Fit .5-K-------Vr 01 	El, 

	

-U- 	_ -111 FA-, q V- 	_,- 1 Fit -W-) 	 - c'll Ell --q (1-1  El , 

	

E-11__- _- 	tl -- ,---Th -1-, 1,4-q _.'2, 	-o: -w-)g-- Al-2-V-  • s-r--  9,,t _c_'-' 1-1-, °1 1 	M:2,-). -Y- t---__ 7>1.---_ 

OP--1  U. E %Eg 2-1 V -Y-  Al all c'll Al -it-T7 El Fil 1 -C-'-' .-- Ell - 	tl 	,---Th -1---ca A14,-) 	1-u---. 
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[52]  d1-71 4.-41 2 .5-1A-1-X-37-1--  4 .-41 3 .5-1-%'-1-X-9-1 14 01-a- 1] 71--  fil--g---_ 15°C 1-111 	'1---Vr 

-?: -Y77M o 	o 	o 	L '---- -?-c01AY +A V 2-  9)\r----. 
[53]  v 	1,-1'11) 9-1 fil--g-  A] 71---  111---g--X, -2-- ull 9-1 --t----Vr ';'- 	-2-- ull 9-1 	'').o 	-W-9-1 _____ 71  1 Tr-- 

21-- V ° 4, -(T. .) • -1-  _____ 71 9-1 --t-- 4 itl 1 ill -al Al -I---  fil---g-Ai 71- a  4 4 	ca 
21- 5,),1\  r---. TLC, 'H NMR, HPLC, GC -7;----a-  Y, '&1- 	'a' 	°1 41-1 2 A-It-x-01 

si_-. 1-  z;-____v_--Y 91,, --g---ca-  -*()11- 4 111-*-ca- -t--7dillr---. fil---g-01 --t--7dY Ill] 7110-4°11A1 

-2-1111 -a -----VrAl A 4-, V 	--a-u1-- _a?-1 A -W-9-1 Y, 	781-9-1 %%  La Y, -j-)1- 	5- -q-1 1 

lal .s-1 k-57-1- 

[54]  v Vig c11 tr-- 	11I] , 	i-7,77M A-I _1E, Y1 1-71- IV -)t-_-- 1-X- :_t_E't-- r:---00 -1- Al- EE -)t-- _a 91 

Ill  71- 11-- °I-aJ-4- 	.5-1-q-1 1 .5-1A-1-X--ca-  4 _____V- 21--  Val, Al 1 71*37-1-  

/11 J-51-f)1-°:  M 711/  ° -- // I-4/171-a U1--- A1 	113--7  %I-AC] 21-- -ft-a ---- ca 2-1--  91r---• Tr-- 	Ai 

v 1,-E1). 2-1 Al ____T- 	-ca- V--2-- -j-d- 	P-1 ;---±, 014 -W-  °;,   A A - AI _,- EF-' 1 1 4 _,_ -W-  -P-1 

-6--71-711.- -Pr-2- -T-  -4'41 1 -41]-1-X---ca- Al- 	-1 ° ._- El q1A1-V- 21--  9Jr----. 

lal .-c-q 	Al 2 -71 'm-  V Ell 
[55]  O1 )8/-0.11A1 Ad '1 t-l-  1- 	7d-- -  v WA 1 4 -all 4719 	Al 011* Y, 	-j-,1- 	u-1---,9- 

Aoi-A11 ti 2  lig -,---4- si,'-----  14, --6-1-7121 71A1 011 --_---0--  v 	Vigoll L1} 011 71 --°1 -1-  
71d 	A1 	V  %lig 2-1 141] -id 71- 	71°11 	.-1- 	3-1--_ °1-1-1r---. 

[56]  A1 011 1: u1 c11V 2.2-u1 -g--  --7-_,c) 	VI K-1-u-1 __9__ (1101 	(Diethyl 

2.2-difluoropentanedioate)21 -8,1-AJ 

[57]  0 	0 

Et0 	 OEt 
F 	F 

[58]  -Y- - V-"a(700 mg)-4 Ell __-___ 	tl ------M V:1-(5.8 mL)--c-a- 111-7-?)-  *71°11 1-81  -17- 50 °CIA] 
VIA] 	1 '-q 	'':: 711 c11V °1-a V 41°1_____(0.50 g)-9--- 011 V 

1 	_:1-,__., ri-T-a--y-_,_=_. 	_ 01-A11 El] °1  __-___ (2.53 0-3- 4,1 71--(31-a1, TMEDA(0.29 g)-9--- ____.',1-(0.27 

g) --ca' - '1-4.._ 1 71--1-  -;-1, o.5A1 7,1-  Y) 	91- 111--g-A1 	il_ -V- 111---g---c-a- -t7dts-1- 9Jr----. 7d--4-  

.6- 	Itc)-1 011 10% °,1- __v_ - -U-._-- 01 -- 2-1--2-1--a-  4] 71--jd-i-7 , -Y- : A--Vr 1-X---a-  A171 --6-1-71 
-60 7j_--4 -6-   -III _a 1 	01 E 5-4 	_E- 01 _p-3. 731-0- 0- _A--M-- 4_.,  Iv t_i_y_ud oil Ell 	._ 

--r-- 	tl- 	ul 1 d2,2-u1*---7-9_ 	411 El- ul _2. 011 011(1.09 g, 21--  ft: 97.4%)* 

21-- ---1-731- 9,), 	---. 

[59]  EF- M,-, Ad- 71 11.:111137-1- -(T. 	ca al- Al -j-)1---Y 	____-J_--  EI / 1_ 1-X-(0.10 g) --a- Al--2--ti- 	11 O]1 ud 
2.2-ul 	---7-9_ 	Aqui _9_ 1 011(1.08 g, 21-- -a-  : 96.4%)* 21------1- t1-51r---. 

[60]  
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'H 	NMR 	(400 	MHz, 	CDC1,0 	.67 	1.26 	J=7.2 	Hz, 	3H), 	1.37 	(t, 

1=7.2 	Hz, 	311), 	2.37 	- 	2.49 	(m, 	2H), 	2.55 	(t, 	1=7.2 Hz, 	211), 	4.16 	(q, 

.i=7.2 Hz, 	2H), 	4.29 	(q, 	J=7.2 Hz, 	211). 

[61]  Il_ Al c11 2: O]1 V 2,2-11 *--7-9____-2-(3- '-,) Zi-__Al -E-- --11, 21_)01-A11E-11 01(Ethyl 

2,2-difluoro-2-(3-oxocyclohexyflacetate)-9-1 %1- AJ 

[62]  0 
I 

.1 
'CF2CO2 Et 

[63]  -Y-  V- V*(1.65 g)-4 Ell __-___-- t1-----*V-I__-(7.60 mL) '--8E-  '11--g- -2--71°11 16131  

-0_---Vr -Zi -_ 7±6-1- 011 ig_ VIA] 	;--1, 02  711 2-A1 -E--,- -1/;i1-1---a-(0.50 g)-4 011 v 

__I-Lr-i --g----y--9_,_01-A11 Ell 01 	(2.64 g)--3- 4,1 71---z31-al, TMEDA(0.30 g)-9--- ,_--__)-,i(0.28 

g) 	. 1-4,- -1 71- _1-  :q, 4A11 	-(T. 	ci.1-111--g- Al ,1_ 4- 111--g--g: --t--7d-al-%r---. 7d-4 

-- 	Itql 10% °J-51-i -U-.--- 01-n 2-1-2-q-a- 4,1 71---ai-i-L, --y- 	A-,Ti-x--a- Al 71 --6-1-71 

-6-11 7dmil-  -6- 	%I- c)11 ---a-  1 	01__- __ Tit ___-E-- 01 00- (- .,- A-  _1-  -V-, Al V t-N-V '1 Ell -q-- 

a- c 	,-u1g°_-2-(3- 	2 	-A1a -11 )0--1E11 01 	2 g, 	- - c  	1V227 	,___ 	--, 	 4 	l- 	A  : 

97.8%)* 'i--- -1--4%r---• 

[64]  
111 NMR (400 MHz, 	CDC13) 	8 4.35 (q, 	J=7.0 Hz, 	2H), 	2.70 	- 	1.66 

(m, 	9H), 	1.37 (t, 	J=7.0 Hz, 	311) 

[65]  it  A1 011 3: c11V 2.2-r-1 *-L ---7-°_,_-3-1/11V -5- '-i)  z1-__1E-1-.1-,--c11 011(Ethyl 

2.2-difluoro-3-methy1-5-oxoheptanoate)21 -6,1-AJ 

[66]  0 
11 , 

'CF2CO2 Et 

[67]  -Y- - V-"a(1.94 0-4 Ell __-___-- t1------MV_-_1-(7.4 mL) '--8E-  '11---g-  *711 1-81-11- 
1---vrz-__7a --(31-011 ig_fij-A1 	_il_ ;-1, 0-:  711 4- -11,4_-3--a--(0.50 g)-4 011 v 

,___I-Lri ---j---7-9_,_ 01-A11E-11 01 	(2.59 g)--3- 4,1 71-4_11, TMEDA(0.30 g)-4 ,_--__)-,i(0.28 

g) 	. 1-4,- 4,71- 1-  :q, 1A11 	-(T. 	ci.1-111--g- A11_ 4- 111--g--g: --t--7d-al-%r--- 	7d-4 

Y'-jc)11 1 10% cd----'ili -U-.--- 01 	21---2-q-sa: 4,171-ti-a-1 , --Y- V- 	_1:--VH-X---a-  471-6-1-71 
--1-1 -6-11 7d-iil- -6- 	%I- c)11 ---a-  1 	of- 	Tit 	.-E-- 01 -2--j--  (- 	.,- -mil- mil-  -V-, Al V t-N-V '1 Ell --q- 

------ 61-(: : 	011V 2,2-r-1 :g ---7--°_,,-3-1/11V-5- 	-L>, z1-__1 	_1,1_1 01(1.04 g, 	-r- 	a: 

91.9%)-3-  4---1--6-1- 9),r---- • 

[68]  
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il-H NMR 	(400 MHz, 	CDC1 3) 	5 4:32 	(q, 	1=7.0 Hz, 	2H), 	2.97 	- 2.84 

(m, 	1H), 	2.77 	(dd, 	J=17.7, 	4.0 Hz, 	1H), 	2.48 	2,33 	(m 	3H), 	1.36 	(t, 

J=7.0 Hz, 	3H), 	1.07 (t, 	J=7.3 Hz, 	3H), 	1.01 (d, 	1=7.0 Hz, 	3H) 

[69]  IIA1 011 4: 

cl1V-2,2-r-1*--7-9_,,-5--L;), z'.,-_-11,A1-1-,--011,1(Ethy1-2,2-difluoro-5-oxohexanoate)S1 
-8-1-A-1 

[70]  0 
I. 

CF2CO2Et 

[71]  

	

-Y-  V- V_L-*(0.48 g)-4 Ell ,__---- t1------*V_l__-  (5.21 mL) 	'11-'01-  *711 V _al ' 1 --a-011 Al 

ig-- VI-Al 	;--I , (:)-: 71'1 1 V ill id 1 F__ (0.25 g)-4 011 v 

pJ=i__.,  q---j----y-__9_,_61-A11E-11 °1 __-___ (1.14 mL)--3- 	71-t1-11-1, TMEDA(0.21 g)-9--- ____.),J-(0.19 

g) -a . 1- 4 ,- 4,71- 1- :q , 1A11- -(T. ci._1-  111--g-il ,1_ 4- 111--g--a --t-- 7d tl- % r--- 7d A- 

Y- 	V21111 10% 'Z1" --V-:14 - a .----c)1E- 21--  "2-  c'111--a- 	,171-731-  a"-, --Y-?- 	_1--41-Z---a- X1171 471 

--1-1 -6-11 7d -4 -6- 	%1- c)1,1 ---a- 1 	°1__- __ gi ,--E-- of -2- tl- 	.'- A- _1  -V-, ull V t-N- V 1 Ell --q ,- 

-r-----.6-1-(:: 	1 V-2,2-11 -i- r----7--__9_,_-5- '-,' z1-___1;A1-_1-,-__ 011,1(0.63 g, 2-r--  a 	: 91.0%)-3- 

•s-r---- -,--.31-%r---- • 

[72]  

	

41 	NMR 	(400 	MHz, 	CDC13) 	5 4:..32 	(q, 	J=7.0 	Hz, 	2H), 	2.69 	(t, 

	

J=7.9 Hz, 	2H), 	2.43 	2.31 	(m, 	2H), 	2.19 	3H), 	1.35 (t, 	J=7.0 Hz, 

3H) 

[73]  I I_ Al °11 5: °11V-4-A1 01-!-,---2,2-r-1*--7-9_,--V-E-1-,1_,-_-°11,1(Ethyl 

4-cyano-2,2-difluorobutanoate)-9-1 1,1- AJ 

[74]  
CF CO-  Et 

NC - 	-- 	- 	-2 	- 

[75]  -Y-  V- Vi-la(1.26 g)-4 Ell __-___-- tl -------ThVT1-(13.8 mL)-ca-  '11-0 *711 1---811-7 11 --?__-- 011 ,1 

iii--111-Al 	_11_ 1,  (:: 71°11 OtaV.--1--1-- -V(0.50 g)-4 011v 

__I-Lri ---j----y-- 9____ 01-A-11 Ell °1 __-___ (4.78 g)--3- i  71'M-111, TMEDA(0.55 g)9  ____.);_1-(0.51 

g) -a . 1- 4 ,- 4,71- 1- :q , 1A11- -(T. ci._1-  111--g-il ,1_ 4- 111--g--a --t-- 7d tl- % r--- 7d A- 

V/ 1 10% qi1---v-- 'ili -U-.-- 	c)1-- +A- qui -a 4,1 71- -.61-  ai-- , --Y-  v- A-Vr 1-X---a- Al 71 471 

--1-1 -6-11 7d -iii- -6- 	%1- c)1,1 ---a- 1 	01__- __ gi ,--E-- of -2- tl- 	.'- A- 	_1-  -V-, ull V t-N- V 1 Ell --q-- 

-'r---  4°2  1v-4-Al ot_1,-2,2-ri ---g----y--9___N-F--_,_-,-__ oil __- ___(1.52 g, 2-r 	a 	: 91.1%)-3-  

•s-r---- -,--.31-%r---- • 

[76] EF- 	_1-, 01-71 11.:11 -A- -(T. 	V tl- Al tl- -Y- ___-._1- L}  /1_ 1-X-(0.17g)--a-  Al--2-4' 
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[77]  

[78]  

[79]  

[80]  

[81]  

[82]  

[83]  

[84]  

[85]  

1 V -4-A141-----  -2,2-r-1-----7-__9_,_-V-E--1,-011 __-___ (1.48 g, 2,- 	 a : 88.7%)-E-- ter--,--.61-% U. 

	

1H 	NMR 	(400 	MHz, 	CDC13) 	o 4.37 	(q, 	J-,--7.0 	Hz, 	2H), 	2..62 	(t. 

	

../7.6 Hz, 	2H), 	2,-.48 	(m, 	2H), 	1.g.  (t, 	j'.-7.0 Hz, 	3H) 

A1011 6: 1 uJ 2.2-q -g--  ---7-°_,_-3-4 V -5- -(2, ____411F-1-1_,_- 011011(Ethyl 

2.2-difluoro-3-methy1-5-oxopentanoate)21 -6,H1-AJ 

C- 	[ 
H 	- . 'CF2CO2Et 

	

-Y- - V*(1.81 034 Ell -- 	ti -------MV_-_1-(10.40 mL) '--8E- 111--g- *71°11 181  _31/ 	,_ _  - -vr .._--_ _ 7,ii 

ti-°l1 Al ._-)-2_fid-Al 	_j_ •yri , 0-  71011 _ H ,_- 	0  E1lt1...40.50 g)-9- qua 

pJ=i__.,  ri ---j----y-- 9____01-A-11 Ell 01__- ___ (3.62 g)--3- --1, 71-731-al, TMEDA(0.41 g)9- ____.),J-(0.39 

g)--a- . 1-4,- 4,171-1-  :q , 1A11- -,T. ci.1- 11,1--g-Al 7l  _l__-g--g: -t-moo} % r--- 7d A- 

Y 	.'j °Ill 10% °J--V-Ali -U-.-- 	c)i -- +A-  1 ---a-  4,171-6-1--17--, --Y- v- 	_I---Vr 1-X---a-  Al 71 -471 

--1-1 -6-11 7A-111-- -,-°-__%1-1-sa: 1- 01__- __ A ---E--  o1-2--ai- 	''- -11-1-M,-  -V-, Al V t-N-V°11 Ell --q- 

-r---  -4° 	O]1 V -4-A1 01-_,_,-2,2-11 ---g----y--9_,_-v-- 	_1-,__011 01 	(0.79 g, 2,--  a 	: 57.0%)-3- 

'i--- -1- 731-%r----• 

	

1H NMR (400 MHz 	CDC13) 	5 9.77 (--s., 	1}1) , 	4 34. (1, 	J=7.0 Hz , 	211) , 

3.02 - .2,87 (n, 	1H) , 2-84 (dd, 	J18 .0, 	4.0 Hz, 	111), 	2.46 (ddd, 	J=18.0, 

La, 2..:6 Hz, 	1H) , 	1.36 ( t . 	J=7 .0 Hz, 	3H) , 	1.08 (d, 	J=7.0 Hz 	311) 

1,1 21  Al 1 1 Ai 11,1=-__ -t- ?-1- 71 *(J. Fluorine Chem. 2003, 121, 105)-91 4 	----r-g-(23%) 

fid-*A1_1:(3Al_t) r-} 111 34%2-1 'i----1--g- 4Aol- 1;r- 2A1_1:-9-1 VI- d'1 	-0.-----a- V-AJ V- 
---- 	oi oi r____ -r ),A )v \ U. 

I_ Al 	11 7: cd1V 2,2-q*--7-9_,--5-q____-3-2711 id '-ill AP--,--- (11011(Ethyl 

2,2-difluoro-5-exo-3-phenylhexanoate)-9-1 %1-AJ 

0 	Ph 
i 

Ph 	- 	'CF2C42Et 

-Y-- V- ia(0.32 034 Ell __-_- 	tl ------MV-1-(10.4 mL) 	VI-  Tz -C:3;. - * 71 1 14 ----] 7- V : --Vr---- ill 

4°11'1 -i-g--fi,l-il 	-1 , °2 71  °11 	_----T-(chalcone)(0.50 g)-4 011 v 

,___I-Lri ---j----y-- 9_ ..01-A-11 Ell 01 	(1.22 g)--3- 1 71-731-111, TMEDA(0.14 g)9- .__-__)d-(0.13 

g)--a- . 1-4,- 4,171-1-  :q , 1A11- -,T. ci.1- 11,1--g-Al 7l  4- 11,1--g--g: -t-7d -al-% r 	7d A- 

j °Ill 10% °II --V-- '- V-  .-- 	01-- 21--  21 --a-  4,1 71---6-1-  -11-- , --Y-  v- 	_1-: --W-X- --a- Al 71 -6-1-71 

--1-1 

 

all 7d -ii-1- -.-°- 	%I-0,-a 1 	01__- __ Til ,--E-- 01-2- -al- 	.'- -11-1-M: -V-, Al V t-N-V°11 Ell --q- 
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- .-1-- 	-.31- -  1 ud 2,2-q*---7--°_,_-5-1 	-3-.2711 1d 	l  4-1=-11 01--- --(833 mg, -4--  a: 

34.8%)* -2r--- - -1--49,1,\r---- • 
[86]  111 NMR MO MHz , CDC 13) 	8 7.94 - 7.92 (rn, 	2H) 	7.57 - 7 53 (m , 

ITO , 	7.46 	- 	7.43 	(n, 	211). 	7.37 	- 	7.35 	(m, 	211) , 	.29 	- 	7.23 	(in, 	2H), 

4.36 	- 	4.24 	On, 	111), 	4.14 	(q, 	i=7 .0 	liz , 	211), 	3.67 	•( 	11i), 	3.65 	((I 

.1=-2 . 4 Hz, 	111), 	1.14(t. dr---7. 0 Hz , 	311) 

[87]  1,1 21  Al 1 1 '1 11,1=J -t--  ?-1-  71 *(J. Fluorine Chem. 2003, 121, 105)-9-1 -2r---  --,- x(23%) 

4 111 	11.8%21 'i--- -1--g-  4A01--a-  V-AJ V-  •s-r-- 9.)\ Vr----. EF- -1--, 	fil---g-Al 	_1-(1A1_1-) A-Al-t--- 

--t- 4 71--11-1- Y-.. 	V al-V 	11=1,1-, --t- 4 71--c11 Al -t---:- u----E- 1114 1-X-ka 1-8-1  al iAl __1- 3101- 

4- TMEDA-E--  4,171-6-1- A1 -Y-  •-t---:: VI t_ E VA c11 Att--=- °1 	_1-: A-1 °1 V il IV 71 

ul J-=',--011 -t;  zii1A171--g: 	°° ,- ul 	-ri 	V •s-r-- 9.)\ V U. 

[881 Al all 8: c]1 u,-)  2.2-q ='--'---7-__°_,_-4-(.271PdA_Y-__id)N-F-1-1_,--  c11 011(Ethyl 

2.2-difluoro-4-(phenylsulfonyl)butanoate)-91 -6,-1-AJ 

[89]  
9 	cF CO2Et 

Ph 	----- 

0 

[90]  --Y-  V- V*(0.40 034 Ell -_- tl,_-ThV1-(4.40 naL)--3-  '11--c-O-  0711 1,---o=1 -1-7  50 °C c11 11 
al_ VI-A] ,1_ :q , 	71 011 Al id ill id Ad L7- 	(0.50 g)-111- 011 uj 

_I-Lri*---y--9____01-A-11E-I101,_- __(1.51 g) -E--  171-4_1_1 , TMEDA(0.17 g)-9--- ____.',1-(0.16 

g) 	. 1-  4 ,- 4, 71- 	1-  :q , 1A1 	_1- -,T. ci._1-  111--g-il ,1_ 4- 111--g--g: --t--7d-al-%r--- 	7d-11-1-  

Y- '-j 1 I 10% °J--V-Ali -U-.-- 	c)1-- 21--  -2-1 --a-  4,171-731-a-7 , --Y-  V- A-,T 1-X---a- Al 71 -6-1-71 

--1-1 --611 d--I- -6- 	%1-0,--a- 1 	°1__- __ -5-4 ---E-- of -2--al- 	-11}- 1  -V-, Al V t-N-V cl Ell --q,- 

-1- 	-.31 	I ud 2,2-q *---7--°_,_-4-(.2711 id 'd _-_'-7.- id)* 	—011 01 ___(0.74 g, •r- 	a: 

85.2%)-3- -qAO t1- 9 r----. 

[91]  HI NMR (400 MHz, 	DMSO) 	5 7,98 - 9.96 	(m, 	2H), 	7,80 (tt, 	./7.4, 

1.2 Hz, 	1H), 	7.72 	- 	.65 	(m, 	2H), 	4.27 	(:q., 	j=7.0 Hz, 	2H), 	3.57 	- 	3.48 

(m, 	2H), 	2.50 - 	2.40 (m, 	2H), 	1.24 (t, 	J7.0 Hz, 	3H) 
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Pol --YAT-  1] 	 --Y- : 14-)a9-1 ---Ai 61-'11 t1-71 4'41 2 .5-1;1]-1-X--11-1- 61-71 4'41 3 

4.--6d-1---c-.1 ul- 01 -a- 4] 71-  fit---g-(Michael-addition reaction) -a' Y,  -,511 471 

4'41 1 .5-1- .1]-1-X--ca: Al ----ti- c11 V°-1 ,1, 1-X-  EF- -t---_-: Al-  EF- t---:-  °i•- i-  9 

-6- 	%1-1-X---ca: '114 -6- 	%1- 	c11 4,1 71- 6} 	31-ca ---7-i'd. ° -- ti--t---_-: .5-1-q-1 1 

-.1]-1-X-9-1 Al -----11(11: 

[4'41 1] 

OP1  
R6 

[4'41 2] 

R3 ' 	R4 

[4'41 31 

0 
11 

P1  0 - 
R5 R6 

Ad-  71 X1 )1, 
A-t"--:- R1-C(=0)-, 1-1 E  V , A --1-  EF--t"--:-  fit A --1- c 1- c 10 V: 	Ad _v_.- 'd , EF_t= 

A- EE '-,7--_-_-- 111A 'A- C6-C10  61-V Ad --V-U °1 --17--, °: 7111 R1 4-'-:: --"-'-r-z1I; A '1 

EF--'=" fit A --1-  C1-C10 V: V ; A --1- EF--t---_-: 1111 --1-  C3-C10 Al -U---V- V; 

A 	1-  EF -t---_-: 111A 	-1__--  C6-C10 OKI ; A 	1-- EE-t---:- 111A --_1_-  5--A (5-membered) 

IA 	10--°_1(10-membered) z-II E-11 .-- 61" V ; '=,f,' A 	IE---,---__ 111 A :V: C1-05  

°a—TT Al .-- ol -7--°-] A -- 1 11 Al Vil  -Y-  1]---/ , EF--t---=-, Al-  R3 1 d am, --Y- -t---:- 

1 --(1-, A, R3 ';'- 	O1 - _--01 1-1- 7d%1- 1 F-I- __-__ -_----q- t1-1, -(2, __ -__(=0) 

--g-  ° .-- A '1--1  Y-- A- EF:--- N Y-- .5-.1- c6-c10  Al -a-V-V-a: -.6-J AJ ti-a-i, 

R2, R3 ';'- R4'-----  44 -, 	1 ° ,_ • s-r--__-__; A 	1- EE-t---:- ill A 	-1- C1-cio 

V-V; A '-1- EF:= 111 A 'A-  C3-C10 Ai V-  ,- V-V ; A '1- EF--t---:- 111 A 'A-  C6-C 

io °I-V; A '1_-_ EE-t---:- 111A '1_- 5--(ij L11 	10--°_1 -6-11 Eli --°1-V ; A 	--1_-_ EE-t---:- 

111 Al  'A-  C1-05  V----TTA1; 1--1 E  V; '=,f,' Al 'A- _L_E't-__-- 111 A :A- C1-C10  V- V 

'd  

R5 ';'- R6 --q-  1-1-  -, 	i] 1 °- 's-r--- --; V- - 711 (-- --, , F, Cl, Br, EE-t---:-  I); 1;r- 

A '§-1-  EF-.2---  fli A '§-1-c1-c4 V_-V,- 01-7-01 A vc11 Al /1F-.--1,1 Y- :Li, 



• ra-ra--i-Z[k [6 	E-[%-[. 	I 	li-r-9.--  -[--: 

-------H2.-- -----(5 VL--.  *-''z ----H-g .--d--[Y -. [-cL, [1.14 	-la  9 k ELL FO E--04-?-- fa [Lo -g I 

E 	-fg..-t: Z IN,-  --[=9-.- .1 	-alLio [-JP Fa l[o ra [ki- -- [[a ' k7  [01'6 [[0-Fg9[k [L, --15._--- f'd 

• ra-fa-*-[k [-6. 	E-f-g..--  T k,' --r-q -t: -749- 	6. [)-- 	*rz --7-19- -17  t. 

---[/---- l[c. 	E -t% ro--.̀  -°)--IN 	---g-  E 	-[%-[-: IL-Lo [Y--°.--IN [6 	E -[%-[-: 	IN,-  -L-9.- -[: 

V 	E -fg..-WZ IN,-  --[=9-.. ' LY [-0 r6 lio --rg --lb- -z[-0 ----- --rg C lk k ELL --rg Ilk [9 --rg---  rd 

• ra-ra ----Z[k tb- 	E -t%-t-- : 
I k,-  tg-  --[-: --=--ILL-4-?-- --(5.-.  'C -1---  * -'2 R,  [ 7 	Pa [6.  fn fa 9 k [il FO E--04-?-- fa 

bo -gT 	E 	-t%-[- : Z li-r-q..{-: [0  ic'n*-iY t--6 -R ----- -LL Ta E  ' k7 [-o r'lz) [ k) - rg i [k [C --rg---  rd 

• ri4--ra-*-- [k 

[6 	E -[%-[-: I 	IN,' -r-9.- - 	--LA-9-- -----(5i. 	.?:. 	-'2 I6 	E-rg. --i` 	[-a--* [0 ------L Ta 

t-R LL -18-  R [fa 1-17  i-airr--6-R k÷-  i'LL R----  'R EL -17 t R Lz -k R Li  fa 1-17 

i3irr6 -RIo i'LL -R 	'--R* '--R 105 Lo -R Lz-g- `k7 L-or6 l[o-rgT [Er Ft --rg--- rd 

• ra-ra ----Z[k [6 	E -t%-t-- : 

I 	li -  -r-q..- 	---274-9-- -----(5 i'.3-1-= -a K ------1,4-9-*-[y --.[-.)-tii. 42fa 09 k [[-[ 

O'T 	E-o +2 tA 	LEO * I 	E 	-fg..---  Z k,-  --L-9-.-  --[-: --t----rii ----l'a 	--- ' LY [-0 is6 	[lo --rg I [k 

ra-th---2- [k t-.5 	E -t%-t: I 	li -  -r-q.- . 	--274-9-- " .--C)r-1--- 
[ --rg- -- [0 

* -'2 --L-Itc -5 tfai-7  iV4-?-- t--r2-La ---1 	k7  R0  i_. l 	[-0-1-  [0  -. wic, ry 
av, 0'0-'0 -R. k. [a ---------LLTa  	1 k. Ln t  r-a ----  Li t [Y-- ----ro c0-I0 -1-11k. [a 

--------LcTa --1-1t. k t ra 40 -. [h 1[2.- Ks- -8 k [[-[ [75-- -C -ilk [a ---1-2L-Ta - -I -11 k t ra i o 

'D-90 --1-11 k [a ----- -.L Ta --hi k taro--2-{y 90-0-1- k [a -------- -.LL 35-  -R. k. t a vo 

cO-TO --it k la --=-ILL-35-  it k t ---?-4-- -.-(5.-1[ -  rn 	tztz -------ct 1711 	i,L al `ZI1 

V r2.- --g-a-ro---n-ty OI-90 	---r  ------ -.LL Ta 	---r 	'5 it k --. --- g--  
(0=Y-1{-  `.--6-  `Lizz-t% -:----c> 4--12--1--La l'5-[%rz -1-z-trz [04 [0 i'LL DI 'V ‘-h? f'  

-DC -5-rk- rZ [k) DI -17V ` -------- -LL Ta ` T E - 5 [fa 1-7 k7[[0"1-  1-- 	[-0--Mo -.{y-------N3. 

cO-TO --ak [a -=LL-Ui --it k 	L t  ra 4 0  ". [La [K2. - (PalNul°u1-8)11-,  1 

k ELL (PaiNu'°u'-S)11T-C - -a k la -=LL-Ui -ice k t  raio 'D-90 -ice k la 

---1-1t. k 	{ 	90'0 	L [  -R. k. [a -------- -LLTa --I-1. k taro c0-I0 -R. k [a -------- -LLTa 

- It k t   - ? ----1,-  6 TN k/Lz E--0 4-1---r  [0  PL --ErYtSio °I0-90 it k 1 a --:- -ILL-.  35-  it k 

--=-1̀c -ii 4  PL --ic, ry 	to of 0-I0 it k fa ----I- T.  it k 4  ra 	h ` - (0=)0-  I li -------ct Nr 

4  LY [-0 is6 Ro --rg I [k [Z --rg- -- [0 
---1[01[1-7 - --M -----jcx 

`IA -51t.fail 	klo 	-iii: 

00-1-Lo ".[Lrairr-2  LL Lzrli:L,-T`Lzrallo`Lzra[ki:Lzt 	-7)-Lid 

628000/£10Z1131/13d 
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