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atfiTtfAX-L-Co-Ct,„NligilihrOZI:=811. ZITIIAXL L-cft, 1771—• 

Litgts-D -c, fij*t ffff#401-30, 	TiEfftfAXIIA/J‘Gilifft,Z1 

—311:10fftfAX - L-Co-Cto01_107)i,*)i,, TEMIAXIIBffiGififfttZ 

1-311:10fftfAX 	L-Co-C 	006_147 i)—)i,RZfilin2,fftfAX11-1-Cerft:_- 

E14a/J‘GtsZ11/J‘GiffifttZMIAXffiellGttZ. 

1-07,2,1:h[Lt, ,I=17)1,124133.3`L 

TEMISAIIBffiGilifft.Z1-311:10MISA - L-Co-Ctoko -ffrAffi 

L LTA' 4_, -A- 

[0038] 	fftfAXI1Aft, 	; t 	A)177=)1; =1-1=1 ; 	; 

; 	 C3-s'/ /7 1:17/1.#-)1. ; 

= h la, 	)1,7K4- , C1-107 )1 	11,7K=11 , C1-107 )1 	,3ctf 

)01-  = 	)14J‘ 	Z11 (fftflaga) b\Gilifft.Z1-311:10fftfA 

L-Co-C ck 006_147 	; 	 ; XWYMXIVX ; 

C 1:1=14-, 7 	)1,7K4- , C1-107 )1, 	, C1_107 114111 

1-107)1*)17 7-Z I ZfC1-107)l, 	)l,7K=MJ‘ 	Z11 (ffIfiAl1b) 

• ffttZ 1 —341:10fftfAa -  L.-CO-C. 	0C1-107)l, 	; 	7 

; 	 0t oC6-1 

47 ') 	; 1147,2,fftfAXIlaffiGilifft.Z1-311:10fftfAX - L-00-Ct 

• NC7-167A.,4J0t4- -117)1.4JJ--01/71-41571=1 ---0014- ':/; CI 

-107/1.4-)1A)1.*)1,71-4 ; h') 7)1,71- 1=1)( 	 ; 06_147 

7 =11 ; C6-147 I) -)liA 11 7 =11 ; -NR19aR19b 	PaRYR19bit 

ftXtS. --C, 	 IMEMISAI1b/J‘ ffttZ1-311:101T14 

• L-C 	 ; 	1=17)1,4-11, ; 11132,fftfAXIlaffiG 

fStLZ 1 —311:10fft4a -  L.-CO-C. 	006-147 	; X-Wh402X/VX ; 

GiliffttZ 1 —341:10MISA 	L 0-C. 	OC7-167 7114 
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A., ;C2_fl7A4JJ-(JI, ;C,_157D-OL, ;Cl _io7A,..>t.A.,*=A,;C,_16 75JL,  

4-)1,21- ,t)1,7K=)1, ; C1 _10 7)1,4-)I,A)l,*=)1, ; 1- I) 7)1,71-1=1)( hA)1,7k 

; C6 _14 7 1) —)1,A)l,*=)1,Vtftp- 1- 	,A)1,7k=)1,-*1-) ; C2_11 7 

/lit I (Ai ; C3_8 	)1,4J14J )1,7K= )1, ; C7 _157 1=1 	; 

)1,7K=)1 ; X-WrOIX/Vt)1,7K=)1, ; C1-107)1 4- 	)1,7K=)1 ; C6_147 1) — 

)1,71-4-t)1,7K=A, ;C,_167)1,4-)1,71-4-t)1,71i=)1,;Cl _10 7)1,4-A,t)i,/i 

; )C1-107)1,4-)1,t)l,/i-( )1,Sztg6_1471)—)1,t)l,/i-()14JN 

[0039] 	MfAX11131t, C1-107)1,*)1,, h 1J 7)171-1=1)( )1,34Z):TMEITtfAXIIA-Ce1f 

GtttzfftfAX/JN 	Z11 

AXIICit, 7J-4- , C1-107)1,4 , 1- 1)7 )01-  1=1 )i )1,34ZSTMEfftfla 

lit -C*11Gt.t.cmylabN GtS.Z11,,tr*-1- Z. 

-C7T7 tzC1_107)14-MS GZ.P.:-C1-107)1,  4- 	C2-1171143 I -01,71-4- 

C1 _10 711*)1A)17 7 =)l,, C2-117103 I 'r )k C1-107)1 *'./t A/7K= 

C1-107)li4-)lit 

C1-107)V*JliA)l,*=)lit-*'./. Ci-io7)li-*Jii7 :4. I J Zf')Ci-io 

7)14-)17 I 0C1 _10 7)1,4-)1AEIL l,"-C ft, 011 .t 104,12,g07/1,4-)1,00117T7 

"-Ce1lt:A/J%117T7 	C1-107)1,4-)1,t)l,/i-()1,31.Z)C1 -10 7)1,4-)1,7 

1:81tZ2-DOC1 _10 7)1,4-)1,f403`ft ill--CtXtS.-D -CLvt ckl,N. 

[0040] 	C3-8, I=17)1,*)1,tS. GZfIzC3_8 • J I=17)1, 	,34Z):C3_8, 1=1 7)1,4-)lit 

)117K=)110C3-8 , 1=1  7)114")11f1313\ 	"r ft, 1M .t (ME 	1=17)14-)10.011 

7T7"-C*11t.:I/J%1177:41.Z. 

C4-8 	1=1 7)1,4-)1,IVAVA tz7 1) —)1,3tZfC4_8 , I=17)14-)1,IAW7 

4/107 1J  —J1p13r3`1:*/V tz7 )14MJN G7)1,*1,:441330A:VJ4LtziE113 

3J`L LZft, 	ffaX08 —160, 	1=17)14-)14617 1) —)I,ffie if G41, 

, 	L).141*0471:ft-f ,Y=)1, 1, 2, 3, 	1- t 	j- 	 if 

Gtt.Z. 

[0041] Cii_8,1=17)1-*/1,IVAITA Lt.:7 i=)1,L l,"-C ft, 1M .t ffaX08-120, 
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[0042] 

	

i=i7)i,*)0{1T17i=)Welf Gt., 	L)141*114]lzft-f :Y=)i,, 1, 2, 3 

, 4-- 1- t Fat 7 7 1,=)i,4ffie1f GttZ. 

• -ff:I'llArgrA'Lt:_-,1=17)i,-*)i,L L-c ft, fil •tffaX08-120, 

	

:-f ~ftlirgI i7 i=i7)i,-*M1.11=Dtt, 	L)141*114]lzft-f :Y=)1., 1, 2, 3 

, 4-- 1- t Faf77 1,=)i,4ffierf GttZ. 

C6-147 ') —)1"., 7j it:D YI:7-C6-147 I) —)1,A-4-4.>., C6-147') —)1,7 Ei I s C6-147 ') 

-)l".X.A•7 7=J1,, C7-157 i=i-f )1,,, 07_157 i=i -f )1,71-4>, 06_147 i)-)01-4> 

t)i,*=)1,, C6_147 i)-)i,x)i,*=)1,, C6_147 i)-)i,x)i,*=)1,71-4-34,YC6-1 

47 1) -)14J )/i -( )i,07 i)-)i,f133J`L 1_,-c ft, f il *t ffi0,12,7 i)-)i3Ofil7T7 

-celft:Affifil7T741.Z. 

C7_167 )1,4-)1,71-4-,, C7_167 7 )1,4-)1,31.Y07_167 )v*)i,71-4-,t )1,7= 

)1,07 i)-)1,3a13,L 1_, --C ft, f il .t fling2,7 1) -)1,0f17T7--C*1-ft.:Affifil7T7 

41., 7)1,4-1,:44133J`L L-cft, 1M •tftC,_1007)1,*1.4ffietiGtt, 	L)14 

f*i14]1::fti-07,2,1&67)i,*)i3Ofil7T7--Cerft:A/JN G7I<Xig 	1 -) a Lit_- X4ffi 

eliGttZ. 

[0043] 1igi1ihrORXI`XRZANJIMI*XrAt)1,*=)i,01%11M-MXIA'Xit133J`L 1_,--c 

ft, fil *t ft 1-07,2,MihrORXIVX0.0117T7 --Ce 1-ft:Affifil7T7 41.Z. 

X-Wh-VRXI`iXRZCAWYMXIVt)i,*=)1,0X-WYMXIVX124133J`L 1_, --c 

ft, fil *t 1047,2,XWYMXIVX0.0117T7 --Cerft:Affifil7T7 41.Z. 

ligilihrORXIVAIIV 1, tz7 i) - )1,34ZANJIMMXIAW 7 )i,)1,07 ,)- 

M4133J`lzggrALL-7)i,*)i4JNG7)i,*1,:44133WaffitttzfEi133J`L 1_, -c ft, 

f il•tft2Xig, EgXEgaZPAREq/JNI=DififfttZi_Pts< L t111:101g 

t-tiN4 -TA 0$IrlialihrORXIValArgrA 1, tz7 1 ) -)i,ffie if Gt., L) XI 

1*114nzitt 1:1=1, V7=)1,, 	t 1:1=1-(v/V7=)i,, -(1:1) 

=)i,, -( %) -(i 1: 1)=)i,, 7 1=17=)1., -( v 7 1=1 7=)i,4ffie1f GttZ . 

[0044] ligilihrORXriOrgrA L. tz 7 i=)1.LL-C ft, fil *t ff2XR , EgXEq3c 

ZPAREq/JNI=DiEffttZi_Pts< L 4_1111:108--Ast,•4-7A0$rtlialihrOk 

X ft a OA' ft° L. tz 7 i =J1.ffiell Gt.. l)141*11471::ftt K1=1v 7 
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=11,, )tIz1=1-( V •:')7 7 =11,, -( :1: 1 )=11,, -(%)-( :1: 1 )=11,, 

I=17=)k V 1=17=J1i4ffierf:GtLZ0 

/\1=1/iL 1, "C ft, firt ffIVIE/N 1=1 it>0.0117T7 -Cerftzigffifil7T7 41,Z 

0 

[0045] tett (I) ot-atz80-c, 

R1 	L ""C ft, NR1aRlb (rte, lilaatf Ribititt-ftL11132, L irlia-C Z) ffitiT.  

L < , 

c 1')  tiT .  L < ftli1aatfli1b0— ffi71(X1g, 'ithffilTtfAaA L-CLN't t 

0t L'11 711.4-11., iTitaA L-CLN't t 0t W• 1=171l,4-11,, iTitaA 

L-CLNt t c, 07 ll,4-11,, iTitaA L-CLNt t c, 07 ') —11,, iTita - 

• L.-C.  Lvt t ck OXWYONXIVX.V.:ftiT14aA L't Lvt t ck OligilihrOk 

Xrla-C Zilkl  *IAN* 4'1., lilaRY lilb0— ffi71(Xig, ithffilltfAa 

• L-CLN't t c, 07 ll,4-)li.VzitiTtfAaA L-CLN't t c, 07 1) —)Ve 

zills- / G 1:=4T.  L 0 (fftilaA L-CLN't t ck 07 llilli.V:_ltiTtiA 

• L't Lvt t c, 07 1) —1i3OfftfAXL L "r ft, 1ES711,4-1 -  ft/ND 

ii,ffitZT.  L < , i-GAZ1t2.Vzit3ffitZT L 0) 0 . t.:, lilaatflith0— ffi 

71(Xig, 'ithffilTtfAaA L-CLN't t c, LNX-WrOIXIVX-C Zilati t 

G 1:t1T .  L 00  

[0046] 	RW, 

[0047] [1E12] 

(R5)n 

d  )m 

R 

	L, R
- 

[0048] --CZtilzft, 

li,L L-Cft, iTtfAa -  L-CLNt t c, 04&671l,4-11,N1T L < , c, 1') tiT. 



(R58)na 

k )ma R9a  

R9b 
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L< 

R6LL-Cft, fftfAX-L.-CO-CtcO7')—)VV:_- ftfftfAX-L-CO-C 

ck OX-WYORX/VX/AlT L < , 	tzT.L<f # 	L-C O-C.  0t 

07 i)—)1,--CZVAIS-/AlitRtt, 

0tO7i=)li-CZVAIS- /AfftRtLZ. 

[0049] 	L-Cft, 71(Xigt:-_- ft1 iVA7)1,4-)l,ffitiTLO. 

XL L-Cft, 	 R8aft7I<Xig, i\1=1'1::_ltg 

-C 	A /A1T.  L < , 	tzT L < ftCR8a (A*, Pit 

IMELPWCZ) 

LL L-Cft, 

[0050] 	kaZfmL L-Cft, 

n LL-Cft 01L<.. 	tzT L<ftOZZ±N*IALttRt1. 

Z. 

[0051] [1E13] 

[0052] -eZiltilzft, 

Rya 	L, -C.  ft, fftfAX 	L-C 	04&67)1,4-)1,N1T L <, 0ttzT 

L < it1 67)1,)1,--e Zile/ALM 41.Z. 

R9aRzfR9bL L-Cft, 

L < , 	tzT.  L < 

Zile/ALM 41.Z. 

[0053] 	YL L-Cft, _cHRioa_cHRlob_ (A*, RioaRzfRiobittL.ftLingEL 
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) 
	-CRioc=cRi"_ (A*, RiocazfRi"iti-t,..ftLignEL ,  

11b- 	R"aatflinbiti-41.-ftLIVIELI=.1- a-C6) 	 (T.t 

Rlicatf 	 irla"-CZ) ffitITL<, 	L < ft-C 

HRmaa-CHRrnba- (T.t11:1, RmaaaZflimbaftR — *LItXtS") .--c, 7.1<cgt.:ft9.E 

67 )1,4- 	 , -CRloca=Cliloda- 	RwcaRZfRmalt171—t:ftat.i.-D 

ts 71<XJ;g4t.:(t1EtR7)1,4-11,t) , 	 yt*, 

71<*igt.:(t1EfR7)1,4-)1,-A-4-) , —CR1  lcaRilda_O 

— (A* s RlicaRYR"dait 111— 	 71(X1g *t.L. it'f,E7)114- )11 

Wt) 

wow 	kaazfmaL LT.  ft, i-. 41,-ftt1ffitZT .  L 

na 	L't ft, 	 .L<Mt:ft-1/Jqq 	t(T .  L < ft0T 6±11S- /Allt/R 41. 

Z 0  

R2bC 

[0055] [1E14] 

(R5b)nb 	(R7b)nc 

/N—Rz  

[0056] --CZ±l'al:-"ft, 

R7 LL-Cit, iTtfAaAL-CLN-Ctct07 1)—)VV:ftiTtfAaALTLN't 

ckLNXgrOIXIValJqT L< 	 L<f # 	LZ Z 

or I) —)1.-Ez 	 G 	L < ItiTtAXL,-co-ct 

[0057] R"8,,tZfR7bLL-Cft, 	 1:1=14-Vtit 

LT.  0-C t ct0e07)1,-*/14Jq+ L< 	 L < ft/ \ 1=1// 

V:ftiTtkaL"-CL\ --CtokOgta7/1, )1,--CZtleffiigt/R41,, 

L < ItiTI4aL-CLN-Ct 0t0g67)1,-*/1,TZtleffiit.t4R 
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41.Z. 

nbL L-Cft, OffitzT.  L < ncL L-Cft, OffittT.  LLN. 

[0058] 	R3LL-Cft, ITC) (A) Rft (B) 

(A) S (0) 2NR13b1i13c (Alt!, limatfli13cfti-4L-ftilliELPWCZ) , 	tJ 

tzT .  L < ft, ii13 bffi71(Xig -e () , lincffifftfAX- 	-c 	,0t L'9 

L-co-ct,0t04 7)1, 	 L'CLN 

(B) S (0) 2NR13dC (=0) R13e  (A*, R13datfli13eft-41.-ftLIVELPWCZ 

) 	, 	0t t) tzT.  L < ft iii3dffi*X 	1J , lineffifftfAX- 	--c o-c 0t L'9 

7)1,4-)1„ iTtfAaA L-CLvrt 	 L't 

"rt 	 iTtilaAL-CLvt 	 9 7)1.4)1.7 

	

ittfAa 	L-c 0-c t, „LNN, 	 ittfiaL 

Z L'Z 	 I=17)1,4-)1,7 	 L'avr 	/ 7 

') —)1,7:-Z VzftiTtfAaAL"-CLvrtON,N-7 1)—)1,7:-Z -ez 

lit'L LT.  ft, 71(XigiAlT.  LL'0  

[0059] 	4I 	(I) 	L-Cft, ±,12,--C7T7LtztiT 

L 

tet (IA) Ot•Xlz8Lvt, 

R1ALL-Cft, iTtfAX - L-co-ct,„N7i)—)VV:itiTtfAaAl,"--CLN 

""C 	ckLNX-WYORX/VX/AlT L < ckl•)4T.  L < ftiTtilaA L.-CO-C. 4J 

GizttT.  L < ftfftfla- L-av-c 

ci,N7==)1,"--eZile/ANtRtLZ (fftfAX- L-av--c 

fftfAX-1_."-CLN't ,,LN7 i=)1,0fftfAXL L.rft, g67)1,4-)1, 

tzft/N1=lifffitzTL<, i-OOf2.V:_lt3ffitzTLLN) 

Lvt tokLNX-WYORX/VX-CZVAIS- tokl•JtiTLOSSO-CZ. 

[0060] 	L' LT.  ft, *Mf-i ffitzT.  L 

R2Affi, 
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[0061] [1E15] 

(R )nA 

)mA 
‘,A 

kA( 	A A 
L 

A 	I I 
R7 

[0062] "--CZtlelzft, 

RSA LZf 1ES7)14-)W4TLLN. 

"rt.k0X-WYORX/V/AlTL<, 

ck07 1)—)1,--CZtaAfJ~311tRttL, 

tok07i=)1,--CZVAIS-/AfftRtLZ. 

[0063] 	LALL-Cft, Vie/AlTLLN. 

IVALL-Cft, 71(XEgVzit1 i'dk7)1,4-)l,ffittTLLN. 

XALL-Cft, 	 R8Aaft71CXR, /N1=1 /7'Vzit 

1 	7)14-)1,-*-4-) ffitzTL<, 0tI•Jt1T. L<ft-CR8Aa 	PaftiMEL 

[0064] 	mA8,,ZfkAL L-Cft, i-tt-ft. 1 lAiT•• L 

nALL-Cft, OV:_lt1N1TL<, 

Z. 

[0065] [1E16] 

(R5a)naA 

)maAR9aA 

kaA( 
R9bA yA 	 
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[0066] CZtlel z

t

its 

1R5aAL LCis fES7),4),ffitzT L O. 

kaA8,,ZfmaAL L'C ft, i-tti-41.1ffittT L O. 

R9aARZfR9bAL L -Cits i-tt-ftL/A4M-4-ZO.XEqL — tztizts-D --cfft4a - 

1-- --CLN"-Ct.N'ff:/°1-fM-4"- ZO/A1T. LLN. 

[0067] 	yAL L-cfts  _CHR10aA_CHR1ObA_ ( A i:K RlOaAR ZfRlObAit --41,-fttrinE L pda--e 

Z) s -CRiocA=cRiodA_ (Arp s  RiocARtniodAiti-tt_ftLignEL Ra--e z) s  _0_ 

CR1 1 aAR11bA_ (rte, FolaAazoolbAiti-tt_ftivEL Fla-c ,6)  . /-.2- it_CR11cARlld 

A-0—  ( A WI s  R1 lcAR ZfRndA ft --41, -.41,intiE L irl,  WC Z) ffitzT.  L < s 0t 1) tzT 

L < ft-CHRmaAa-CHRmbAa- ( A iti s  RlOaAaa Z.): RlObAa it FA _ tz  itxts  ..) -c s 7KA  

1gv-zit1gsz7)i,4.)i,1-) s  _CR1OcAa=CR10dAa_ (Arris  FoocAaRtgoodAaftpi 

—t...:1tAtS.-D .--cs 	vt 71(xEgite m7)1,#-)1,-4--) s —0—CR11aAaR1lbAa_ ( 

Arri s R"aAaRZfR"bAaft ill — .tzftXtci. -D --cs 7.1<xigvtit1 	7)14-)1,-* 

t) 	. 1-., it_CR11cAaRl1dAa_0_ ( A iti s  R11cAaa W: R11dAa it FA _ tz  itxts  ..)--c s  4<x  

Eq .V:_lt9Udk7)1)1,-*1-) -eztials-ffiilitR41.z. 

[0068] 	naA L L-C its Mt.:ft1ffitzT L < s 	I') tzT .  L < ft0"--CZtleffiifitR 

41.Zo 

t , R2Affis 

[0069] [1E17] 

(R5b)nbA (R7bA)ricA 

[0070] -e Zilelz its 

RzAL L -Cits iTtfAX-L-CLN"--C4_,,,07 1)—)VV:_ltiTtfAX-L"--CLN 

'C.  4_, ckLNX-Wh`ORX/VX/AlT L < s ck 1) tzT.  L < ftiTtilX- L-C Lvt 4_, 

cN7 1)—)1,-ezills-ffiilitRtts 	GlzttTL<ItiTtila-L.--Cl,v-C 
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i=)li-eZil'S-/AfitRtLZ. 

[0071] 	Ii5"8,,ZfR7"LL"--Cft, 

L< . 	L < 

tzftff#4aA L.-CO-C.  0t Lv4 	7)l, )1,--CZVAIS-/AfftRtt, 

tzT .  L< ftiTtfAXA L-CLvt ck 0.1&67)l, )1,--CZVAIS- /AfftRtLZ 

0 

nbAL L .-C.  ft, OffitzT .  L < , ncAL L-C ft, OffitzT .  L 

[0072] 	Ii13AL L .rft, 71(XEgV:_ltiTtfiAAL"-CLvrt, 0tLN1&67)1,4-)1,ffitzT 

▪ L < , 	 tzT .  L 

R13BL L .rft, iTtfAaAL"-CLvrt 	 iTtfAaA L.-CO 

"rt ,,LN•gi'dk7)1,4-V:_- ftCOR13e1 	Ii13e1 ftiVELPWC7) /J 

▪ L < , ea7)1,)1,, /N1=1 /7 11/41M7/1, )1,  (PA/NI:lif :1114.1&67 

)l,4)l,1:81J- Z/ND : 3a03`ftillig2,/\ 1=1 	 4467)1,4)VaR 

VzitCOR13e2  (A11:1, Ii13e2 ftiMELPWC 

[0073] 	R"L L -C ft, 71(X1giAlT.  L 

1I 	(IA) 	L -C ft, ±,12,--e7T7LtztiT LLNIVIAXS.§4W=-DI_E-41. 

-fta€1,41S-fr)ttt:_fEettiAlTLLN. 	IITEA 745A1-Zt:-_- 61)0 

J 1:80-Ce1itz (3) — (1 6) IzEft0tet (IA) 	±,12,-C7T7L 

tzt(T .  LOMAXIS4ECIRt Ltztett/JqT LOO 1a VI  

1:80.-Ce1ftz (3) — (1 6) IzEft0tet (IA) 

7T7 LtztzT 

Ltztet , 	tzT .  L 

[00741 	tett (I) atf (IA) anC*11471::,174.41,Zillt, fi1tifV#11471z,f,V44 

41. 	 7='-'714±..g, 	117 7-Z :.171-hritt, 7; I Et17J-hri 

it4-,-A-1-Zo 1I 	(I) atf (IA) CA*11471::,17441,Zfig1TthritIL 

"rft. frtifitfigit, 44E7I<Xfigit, MEM, MEM, Agi140Zfafit 

▪ A'Ffigit, 	 71,(Atit, 77/lAtt, 
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WI, )i 	x)ii7kAgi.g4GAfEfigit4ffie(f Gt., V#04]1-.:S 7441,Z 

,'±ILL,-cft, f il•tift 1- ,) ,-)14±1, t ,) ,-'714±1, 7 	,,-'714±.1, t)i, 

,,-'71_4±.1, 7)v--z=r)Att, REM/L4ffietiGtL, gyZ*04]1:=PV4-41,Z7 

=.-'714±ILL,-cft, f irtft7=,-714±.1, - 1-)i)i,7:=,-'714±..,ta 

0±1ffie1fG41., V#114]IzSV-7441,ZU17 --zi7J-hattL L-cft, f irtft 

)1,7k i):, E', i) ):40.171-hrittffieili=Dtt, gyZ*04]1:=PV4-41,Z7,--z I 
Et17J-hottL L-cft, f irtfti)), 'i),:, 7==)1,7=:, 7Z/'-'  
*At, ')i, ,--z At40.171-hottffierf GtLZffiL41,G (-Jim 4,1,z ,o-c 

fttso. 

[0075] 	•V:_-, tett (I) atf (IA) anC*114nz,;,4.41,zilizitne7=ri7 

Attalt- 41.Z. INS7=.-'71_4±1%Lft, tetiticy&-xmffi, Rx (R 

xL l,"-Cft, eg7)1,#-)1.V:ft7i=)1,1:-_,,-D -Cilt4lItte67)1,-*/1,4 

ffieliGtLZ. L L"-e- -41.-ftLOge7Jii-*JiiitIVEL irlia"-CZ) lz. t) 

niidEtttzt0-*1-. 

GI:, tett (I) atf (IA) 0V#11471zPV4-41,Zilizit, N-714-, I: 

f*tt- LZ. N-71- 1:i*LitiLetiticy&-xmffi, Et4E1ttzta)-

*T. N-71--*1:"--CittS.04Let (I) az): (IA) -JEllo-c, 1f,t0ECEM 

--e, 1MLffm-7 1=11=1Ag-TP.Wfig, 7'%fit4E, IITIMEEIffit40ECESAM-JEI10 

-c, teat (I) azfiLet (IA) oN-7, Iz1*-44Z L L ffi-e Z. 

[0076] *5E13J1 lz 8 it Z JM- & Lit, rAo./AzsizI.E41.z0L L -11Wf -  4 - - . 14 
l*filL L-cft, **lige, kg, MAtiltiZIA, rEAMIA, 7v3-}a)Zi 

A, rgim, $m, 71-E—flizsA, t :=)y)z-iA, ligiMiltiZIA, 2 

g, A - -r—V'x • 9 v:A-LfiRg, rri-Eitt±p-D-1, ,f[OIJAI, tS 

MilifoiDI, MIXisr4-11M, /itfitAig, A , Mg,Cf, Tl.fig,CT (TL 

tiAta) , iutriiAtIka, Forrt-A, ',T'g, CitA'g, )37K-710:1_4-15E 

m-1, •f*Itlitiag, V.  Izr'73MiliR1 	1 JMIRII, FJ--Ei, •f*lifoilAI, 

it) T7 1--5A, /7- 1=1-f 1z, ,‘-( ,)—,‘-( ,)—rA, Vie, elmt-A4ffi 

erf Gt-zffi,*5E13J11:8(tzizmmtL41,Gizamt,z4_,0--eittso 



R-q1• 7:44q1A4417:-.1.q1A‹ (i 'Zi(*i(L 'ql,1MLci:*- 1:1 1 CD 

4- ' 4 VI 4- -;*- I=1,1 	C./ (V I ) WY ( I ) kiiR-Z 'kii '411•7--14 ZN < 

fi 	1 7----i.q1,1(*i(L 11,1MLci / -.'. LCD 4- '4 V'T 4- 	/ -.'. L ac' (VI ) 

Wff (I) kVaqi• '1.2.1 R*J',Ks 	1 D oLGO (VI) WY (I) ki;JaZ 'Xl. 

[10°%D.-.1Wc/R--P-W4.2.0E14-VWW-r.'1*M-*Ks.10 

0L:fi4 ,a-k1c-W:-1 (110(:—C91_ 'OM '0661_ ',/"*III( linGOT 

ttAX). fi) MC GO I:IV7: '1, 9 I:CcaltiG0 > f D-1 R*J', Ks 	1:10L ° 

%D-k$'-aqi''4f4s-%=.1 (VI) 1 7:-.1. (I) kii41J 'ri 1=12g1:'=ItNiVil 

c1-tn.)-k1FT=141* '1R*J',Ks 	1 D oLGO (VI) kV4-ZWY (I) ki;JaZ 

° 	-.V- , *J', Ks 	i 0 o. CD (VI) kV4-1JWY ( I ) kV•aqi'll'IErEigi* 

° 	4-11-4- [Agit --P-Mbcref Az k 1 D-1 SM '1 R [Agit SM ' 

lliz-§T,f4k1)-1t4M1RWAMI'19 	°--P-'4f- R =' 4-*1,4f17:-.1iffc$ 

MaAg>1E./R-11-4TJWW'SM490E14D.1:1=4BWIE1* 

O-P-'4f- R 

	

	-t-ql'i6cIAtTrgo'fl %Iviirpil'49k1E1E1D-1:1:4111WEI* 	[6L001 

°49k1ElEfr=1427-4 C.- -1,1•-gilGOTrfgiCo'f 

1G0gil 	°49k1E1E1=1427-4 C.- -1,1•-gil(Diirp'll'IO 9 fiEGOLELIErift4M 

ffi4ggl=lt./:(17f04VW'ciW./R--P-Yrifylat4M.iikY41=JEATI,N 

• wria %1D--:+11 -Mi'i °•rT V- JaVI 4-H4U:14274 4- ME111- -1,117k GO 4- ' 

? (001,4bcf AzTrf) >'1 (- '41 SMC0'+' 	' I=I 9 	° 4- ',Ai R = 4- ME111 

'1 UM '1 Y$W-1,117kGoAtTROTr:14-4-17:-.1c--(0§Witl > 1 -̀ 'fl*f.i 

C- 1 CD 	101 % IliAtl >1 '+'''1,  HEM '144=-X -P FT I'l Erggi* 	[8L001 

°k1 *1.41D-- Go -̀ '4 Xt111=1 9 '4 =' 

X-A' 	-P FT =I ErElgi* 'ci 4 9 kiCcitTflalf*Tlititi IINTrf<r,  < E 

(: • Y‹C—)'—Y %.,E % *.iiiiTIMPAI[f % Y--.1 	fi I %.,tt 10 ,$ 

'*.11' iTrf{-Cal-' '*.11' fT,11—? -I L '*.11' fT,I,TM "OWN:** 'D-1 R fig 

*Pt O-P-'4f- ? ='Co'+', 	='glbcfAzTJIlli' f.).1q1•TliVcf'242.1 

EA11=1ib1 >1 CACI 41 % C.--Co'-MA' f'2141- ' 1R*.11' f-PF.TI'lEriElgi* 	[LLOO] 

0 

ICOSSO/HOZdf/I3d 	 zs 	 689801/110Z OM 
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j, tet (I) atf (IA) ffit)1,7K.*=,- -4-- ztiati, --01)1,7.*=,ffii 

A -)1,4E'Vz1t7:-11:4Etttztett4/P0117T741.Z. fit_-, tett (I) .. 

u (IA) 07°1=i1z*y‘f*ft, 7101:1t, 471<fut1> w:MttIfutooft."--e 

-D"--ct,„<, tet (I) at): (IA) LIBeizV#114nz,14.41,Zfig.V:_ltit 

[0080] 	*13JI*111.111:1-C1110 Gtt.Z4T L otet it, mfr#114v-sAtt1z-_,AG-r, 

tfmtsg-Tvi, tfDYA-4-F-cog-Ttilt, ti*tz5L41- Zg-Tilt4, irri4 

it a)M3z.zfz•VzivaltPJ • EgyZgl izR*41,z ,ats.7,T1ffiiR H 0 5 i-D 

t L < fti-ttl_hOIAR 1z-Do -C13  Lotta --4-- ziEett - 7T7-4--. 

*5E13A04Let (I) azftet (IA) , tsGzf1z--41.1=D0V#114nz,IV74 

ttZttit, tt1:31L-cliTL<tsofp1,11-7T71-±letZ. Lo.L5tsil 

plIzt,, atystR42, fR45A-JE110-c, tiTL<tso•fip1E11-1CRAL-D-D 

, irrt-a)Mazfz•V.:ivaltPJ, tsGzfizEmaL L,--coMEHilt-5E 

NtZLLffi-C .Z. 

[0081] 	*5E13A04Let (I) azfiLet (IA) Orlfzft, OPX1'11*, 'e*`'Xilii* 

05I*Xti1*, O_Xilif*4/Jq;?11,44'ZtotZffi, *5E13J1ft, Lt. 

1=D--A-6/), -coiTichttsAilii*RY- - ttGamEtiett- a-g-L, i-vmetLiz 

Do-ctif anL*--eco. 

*5E13A04Let (I) azftet (IA) , tsGzf1z--41.1=D0V#114nz,I 74 

ttZttit, 71cVzitt-fiMAL0.171-hritL L-C4?1-4-- ZLL 4_, Zffi, *It 

13AftLttGi7J-hrittt -A-1-Z. 

[0082] 	tet(I) azfiLet (IA) 1:1:10t-Eq0—fEIVV:itt'<""Cft, - -41.-ftL 

5k1Z-4-- ZwfAi*Eq -eff -144-)-D -co-c4_,<, *Iti3Jlit, LtLGRiAl*Eg 

-• eiT -144-)-Dt:_- 4EIS-i-ttt -A-1-- Z. firtft, tet(I) 1:1:1071<XR0)— 

fEiMtzftl-- -<--Cft, Eqii 2 071(Xig 	(271(X1g) --C-D"--ct,„N. ill 

111*Eq01:1:1"--Cfi1 t ff3H (1- I) ,-7 A) •V:_-ft,,C0)„ 5 ISaAtiltRiAl*Eqffi 

vigi•iLtl.tztetit, tetamtug\mm-v3, im ,g)maz):/.  

ttivalti.ox i)—=:1-.:1E11--CZ. 
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[0083] 	f 11 .t ft, tet(I) 1:1:1 0t-RO— f13Vtitt'<"-Cffi, 

1,1k,g) 	5 	1=1 

, ±,I,Et-NiCALRets.M-eNiatZLLffi-e - Z. 	tet(1) 

071<xmo-f,E,mtzitt-<--cffix4<xm -elw -144-)-Dtztettit, 1M •t 

ft, 1) Afit4E271(X-1,110, itaili*-4-Flzt)ii*Attse-271(X4E1-

ZA (*1=11Z38494581-413JIMION) , 2) -( ,)')r) AVA1* -AtttIL L 

-CJE110, 271< - 271(X515L 	 t)1,7KAgiSe - 271<„ 

4E-1- ZAP)A7—J-)1, • 71- V.  • 7)( 1) t 	• /7-  t)1, • 	 (J. Am 

. Chem. Soc. ) , Vol . 124, No. 10, 2092 (2002) ON], 3) /i).-).Lxt 

L-CJEll 	M71<X515L l."-CM71(X)f AO gi• 

M71<X4E -  ZA[ 1 ) 	X (LIPIDS) , Vol. 9, No. 11, 913 (1974) ON] 

, 4) nt, 	 -f ),-'7./Ats.e0t1N 

7 	L L-CJEll 	MACV:itZ71<8,,Z):271(X)SA - 271(X515L L -CJEIlLyr 

7 7 1) AA, 7 1) )1,fit)( 	 1) )1A, 	1) )1,fig)( 	e- 

271(X4E-1- ZA (Iii.L5-19536 1-4/AR, Ii1M111361-277648 1-4/AR8,W: 

IMI11361 —275241'4/ARON) , 5) /i)'-'71-4, 	 .V:it 

im/AfiggiltSeGAtttI -1110, 271< - 271(X515L L -CJEIlLvt, 7 1))1,fig, 

') )1,fit)(  /lit; 	 zm oirai363 -198638 1-4/ARON) 

0-cef1-4-- zLLt-e - Z. 

[0084] 	*I3JOIlia'z1JA 41. 	 ft , 

ft.LIOLXIsZEgidE•V:: 	 *5E13Aote 

t1z811. ZM1I*Egani1L 	fIrtft, 2H, 3H, 13c, 14c, 15N, 170, 180, 31  

P, 32P, 355, 18F, 36C14ffiet-fGtLZ. 

*13JIMIII-e1ElloGtLZAiliMAL L-c ft, Ul L < ft,1 03attre 

221 	L < ft a VE al: 0--cROX-e, azoin&-e4E*Miabokt 

LisotNVVito 141u4nzit, 	 (THF), 

nt,VEMX, 7-t 	 Ofig)( 	gfig-f "1=1 	=)i 

h') 	 1) 



WO 2011/108689 	 35 	 PCT/JP2011/055031 

1, 2-))( 	 (DME) , 7-t 1-= 1)A,, 	—)k 

—11. 	— )1. , 	=1 /i I — 	ttii4E)( 	I=I *)1,./A, 

4<, 	 1) 	N, N-))( )1,7k)l,./-47::::.F (DMF) , 

N-) )1,E1=1 1) i., N-)( )1,E1=1 ') 	))( 

)1,7°I=1E1,r)1,7, 	 ))( )1,A)1, 

*4- 	(DMSO) , 	 —AA (Dowtherm A, )_ann 

, 7K 1)/I'V)7i=)1,, 	 •‘7°  

)1,I)1,/7- 	 %)11,17- 	N, N-))( 	1-77s. 

, A)1,7k, 1, 	 :ISe/P0117T741.Zffi, LttGlzitqtt, 

Zt0"-CittS.O. 

[0085] 

	

	;Z:=4Let (I) anumiz-Do-c,N,I3J11-- Z. 

ts8, 

1-Z/JN. 	 Ulf,g4E*--eg1Ell 

41.zigmaG -4A31.zfaM [fi1t1S, 	 V • )1,-7'x • 

• 71--)=sy 7 • ,,-t,A'Ar3ta (Protective groups in Organic Syn 

thesis, third edition) , 	‘1)—, 	(T. W. Greene) t, John Wiley & Son 

s Inc. (1999) 41zENOM] 	1E1I1,NZ 	L), 

tbRIzTit 1_;"-CaTitiVi'0111A1*...'t ZLL "--C 

NIA 

[0086] 



OHO 	 X1  0 

OR"  	 OR16 

N R4 	 • N R4  
(ii) 	 (iii) 

R1-H 
(iv)  

.V2 
OR" 

N R4  
(v) 

(R6)n 

k 

OR17 	R7  

(ix) 

ERs 

R1  0 

A 13 0 N-R 

R131)  

-R
13c 

 
R1  0 

Ri3b (vii)  
OR" 	  

I N R4 	 R4  

(vi) 

&3 

HO3S 

R1  0 R6)n  R18-x2 

(x) 	• 
X 

R1 2 (R6)n 

0 N X %A R13c 	R7  N- 
R13b / 	(I-1) 

O 	N R 
6 

0 NR19 	R7  
Ruif 	(1-2) 
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NE181 

[0087] [Ttiti, R1, R4, R5, R6, R 7 , R13b , R13c, X, L s  ks  matfrifti-4L-ftLigiEL 

"-C 	, R16 ft1 67)1,*)1, 	 l71 'ZZ) 	cL 

R171t7I<Xigtzft1 67)1,4-)1, (IMS7)V*MtiMEL 

• 1_,, Pit-0 (=0) R13e (A11:1, R13eftiVEL 	Z) , -0 (=S)R13g (Arri 

R13gftingEL a"-C Z) 	 (Ttitis R141tIMEL a"-C Z) 

• Ls R19 1tiMER13dL 	 X2 fttitAigs 	 1:1=14- 

• -* Ls X' ftllarta*-4-0 JIN1XL L-C ft, 'Oil 

4- 	:A/l,*=)1,71-4-, ID- 1- 	 ,4a)A)1,7k= 

1&67)lit I -001-  4- MegS7 )143 I -001-  O4 7 ).  

t -( J1,f1333`ftrinEgS7)03 	 7') 

(1A7 —)lit )l,*=)L44- ,a)7 1) —)1,f41333`fti11172,7 

-eZ) X-Wh-VRXIVt)i,7K=A,71- • CIAX-WYMX/Vt)l,*=)1,71- 

,a)XWhiORXIVE103\itin,I,EX-Wh-VRXIVaL 	 40t)1,7KAg 

ttaXigs AXEgs r),Xigs 7 

Xig4ffierf 41.Z] 

*NiaMo (1f2 1 ) 	(_f2 6) Off,t0if'2011311z, R1, R4, R5, R6 , R7 
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R13b R13c R16%  R17%  R18% 
 R19, X'atf X200.111aft,  -C -C 	5 L Lffi -C .  

zo 

( 1 fi 1 ) 

tett (iii) ft, tet (i i) 	'itil'iMtl11:1 4_, L < ftVgttre, 0. 5 -.5 

0 11, tzT.  L < ftMttIROJINia4ASAML, -30 °CL 150 °CLOPRIO5TA-

-e -1533131-24R-4rniazz  

[0088] llarMaASAMftlEll 0 ZJINIXI:=,, 1J' 	ISIVA - 31.1*-4--  Z L Lffi-e z 

ofirtft, XlffittaXig, AXEq40/\1=1 /7':4g ."-CZilf-ilzft71-4-tita 

4E 1) :, 71-4-44El), Fall') :, h') 7 1=11=17-t )l, 1=1') F, Eta% 

1E ,), EA4E,), tgyfE7-t)k tita4E71-=)1,4-1110Z L Lffi"--C . Z 

o LO L -  0. 5---.320fi1 tftN, N-( V 7°1=1 E)l,i)l,7 7-Z :, N, N-) 

i)1,7=1) :4 - thil LT.  t_,,, LN. 

[0089] 	tzT .  L < 1 	71-4-tita4E 1)-1110„"MttI-e8Oct L 120 °C L orniomia. 

"-C 	Tit fr 5 . 

1I 	(i i) ft, 'rte 	PRIFt1S, ))c7—J-)l, • 71-V • )(5'-( ,j-)l, 

• /7-  ::--- A 1- 1)— (Journal of Medicinal Chemistry) , Z49t, 25268, 200 

61::2,$1, M] 	t_fti-ttGlzal_;t:=MIzcljeg-4-- zLLffi--e - zo 

(Ifi 2 ) 

tet(v) ft, tett (iii) L 0.5^-10"2, tzTL<ft1-3104Els-tt 

(iv) 	'itil'iMtl11:1 4_, L < ftVgttrC, JE110ZMAGM-MILA ;IL ma) 

miirk-e1533131-24miart,--, IbRizzi_;tga-illo, 	1=D1.:16Rizzi:, 

--c, 1---.20%,110,1:111*#T-e, 100-500r7 v 1- (W) 0i)1,*-- -4-- Z 

PiEir9_51 (microwave) - IigAt1"- Z L L lz,, (,J44z L Lffi-e-zo 

[0090] 

	

	tit AL L't ft, fil .tft71<fitiEt 1- 1) r) A, gEgti)r) A, Mfig7I<Xt 1- ') 

')la, *figt/i ii H714, gfig-t ,r)14, 71<fit1Et I) r)14, t 1- ') r714)( 1—* 

• 1:, t 1) r)AII-4-• I:, 7.1<fit4E') 	'-', J-4, ') 	'-', 1--,/‘4---)( )l,), 

-T,, 7.1(X4Et 1- 'Jr) A, 7.1(X4Et 1) r)A, n-)l,')r)./-4, ii '-'7 .1-4') 

V "ti E)l,7 EF-. F, t 1) r)Atert-V.  1-4-• F, 1- ') 1 11,7 E-:-. ,, N, N-) 
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(( 7°1=1E)1,I)1,7:4.., ') 	 )1,7 

N-) )1,)1,7k 1) 	') 	N-)( 	 2, 6--tert- 

V. )1, El) 	1, 8-)7-TE, 1=1 [5. 4. 0] 	 (1, 8-Diaza 

b i cyc I o [5. 4. 0] undec-7-ene, DBU) , 1, 5-7-T 	D [4. 3. 0] 

(1, 5-D i azab i cyc I o[4. 3. 0]non-5-ene, DBN) , 4- ())( 	 1) 

1-A-21 (1=1-1_47:i hip-AtN) 	AG 1-X8 (ii-(f-' 

 E=)i,E ) 	)i,* 1) ) )1,7K 1) 

tt,Z. 

[0091] 

	

	PiEr9_551t, 1GHz-1THz0701515 -Vi L, ttT.  L < ft2450MHz/All GttZ 

0 

!Mt' 	L "r ft, 300W/A, tiT•• LL'0  

tzT .  L < ft, ;',til'igtaL LZ, DMF, N, N-))( )1,7-t F7; F4ttft7 

-t h= 1) )1,-JEll 	/PAL LZ, gfigt ') x714, 1- 1) I)1,77--:-.:t.:ftN 

, 	%) I=1 	 50°CL 120 °Cøø5124 

(ifil 3) 

tett (vi) ft, tett (v) 	g rrit L < ftzgtre, 0.5-10 

tiTL<ft1-32a)A)1,*=)14EP.IL, -30°C 1E110 ZgttIOA 

01131021M-  V533\1131 —48Wniait? 	 I') 	ffi-e 

[0092] 	',tiligttIL LT' ft, fi1•t1S1, 2-)1=11=1I 	1=11=1*)1,14, titat 

A)1,7k, Mg' )1,4ffieff 	Lt.GftWit-C•Vzft511e 

AL L-clElloGt.Z. 

Loo 

A)1,*=MEP.IL LT.  ft, 9 11Jfi7 mi=1A)1,7kAg, 5EIVAgg, EfigiEM 

=fit4EMA4ffie 	41,Z 

(I 4) 

teat (viii) i i) ft, 	 -D -C4Le A (vi) 0t1•J•14Z 



09-9 	'D-IM":")=7./.1:1:iiim 	(q-! ! !A) 

ki7-Yll'%D.-1(*-1(LORYIL[2:1 	(s-! ! !A) ki7-V-Z%D--*Mt>14cIL[2:1 	[9600] 
0 

L1ffz f! (- 1-.1:1:1 '49 PCcItV',V1074-,  f! -I -PRY* 

f! 	-t)it4TO 	 !=iL,r, 	'N %E;(; fl? 

((1---.L1()((:)-17 	 f! 	'E:(;(1?Xl.fig 	RWtil 

°01 

,eqp4-4 •E: zd 1=1 	-Z ( 	1:1] ° 	k 1 EIED- 	kJa 	D.- 

1G'4=' '49 kiCcitl(INA '<4*-1e(: 'Atla • < T1(-1 %ltla %JH 

	

%<(: ri? %<1 )ezi34-4 %vri(*0 	%< 	I=1 	-Z 111 

	

21 RWMTI,V±klEIE1=1•211gGOR (! !A) kiiJaq6Rs1 )-‘/N<*i(Y 	[9600] 

°49k1Ccit< qrif 

:*- -fe '1( (i 4-*-1eVZI '1(=-1eq6ZIT). 	 W6:hi:R/4Y 

°01 

1 7-:./.</l)eqM % <6T004(:-r1-D--1:1:1 °49k1EIED--1Rk$'4-

E17--D-$1'(*)94=' '49 kiCciti(TNA %<4*_1e(;  %Au '‹T 

1(-1 %iwa 	%<(; fi? %E:1 )(q1,1344 'N'Tlf*Li Li 	%E-; 6' Li 6(;  

-Z 	fig '1.2.1 RIMT,I,V±k1E1E1=1•211g 	‘i4Y<*1I(Y 	[176001 

(q-!!!A) k$4g6%D...1(*1I(LORYIA 

	

>1 	IEVE1-9817-1EVEINE:91_ 'D--V-MGOWEIGORO. OCROo  

>1 	'-V-MGOLVEIGORWV(014klElEfRO. OZ-? (! !A) ki;JaZGO 

>1 	 '±iUGOVZIGO,V, 	> 

	

01-- 	 ‘i4Y<*i(Y7-:./49 	°‘11:" D-1 1:1Mf 

<.riot %JitICIGOW, 	'0-10 '0 %./M211=1q1 RG0=' 

	

<*i(YGO (!A) k$'4q1' 	 IEVE1-9817—WEINE:91_ 

D__VEn,XolvElcoRWV(DIV,kiElEfROo  OZ- %2k1E1Eff0q1'<if ‘/NGO,V, 

	

9— 1 1> 	 (! A) kiiR-q1' 	[C600] 

ICOSSO/II0Zdf/I3d 	 6C 	 689801/110Z OM 



WO 2011/108689 	 40 	 PCT/JP2011/055031 

°cLJElloZMA035t,ilLorniosairk tzT••L < ft0 °CL 0ZMA030,,IL 

orniomii -a-e5131-48wHitumtzLLiz-_„1,)44zLLffi-ez. 

gtaL LT.  ft, I1 t1S7.1<, 	—)1,, 	 THF, DME, DMF, DMSO 

LttGft*N-C 

tzftiMettL L -C1110GtLZ. 

[0097] 	tit AL L "r ft, 'Oil .tft71<fit1Et h') r'71 gEgt r) 	Mfig7I<XJ-  1- I) 

H714, *figiEt 1) r) 1 4, 71<fig4E ,) ,-'71 	t I) r) 14)( 1- 4- 	t I) r) 

, 	r)4E') 	A/ E I) ):4ffiel-f Gtt.Z. 1:1:ret7.1<fit4E 1) 

✓) 1-4•V-.:ft HAL I) r'71-,./Ei) 

to 	Irt ft, ll-Fa)aft,V=r 5 	tett (I) 1:80"-CR3ffi-S03H -C 

ziEf-ii.tt (I-a) , tett (I) 1z80--cR3ffi-s(0) 2R13i 	Ii13iftfftfAX 

• L'avr Lve67)1, 

4-=,L 	 fftfklES7)1,4-1:18tj- ZfftilaftingEL 

"--• CZ4Lett ( 	 ffi"--C Z. 

[0098] tett (vi) 0311fftfla (-S03H) VgliiLtztettAwia Ltzwz-_, 

A1z5k1-  L -Cif2 5 o Rao a rit 415 	-e, tetA061AfftfAX (COOR1  

1:1::-111141.tztettB -Nial-Z 	 tetB 

0311fft4a 	 LI: 	, tet (I-a) 

Lffi"--CZc, 

if240111.3k1z"ft0, tett (vi) ox)1,7kAg/N-r 

L-CLvt 	 -e, tet (vi) 

0311fftfAaffi-S(0) 2R13i (A*, FiftIVIEL 	 "--CZ4LIS"ACN 

tetc1z5L4L -C, If2 5 irmoarit-fr -3 

1I 	(I-b) 	 ffi"--C Z. 

[0099] tett (I-a) anbatz80-cmatilaoasusczfi-o&iggift, irt 

IS, IniI0 r,1=1 —- -r V • 	 • -( 	• 71--)f=sy • 

AZ3ta (Protective groups in Organic Synthesis, third edition) , 

I) 	(T. W. Greene) t, John Wi ley& Sons Inc. (1999) j 41:12,10) 
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Llz„ (,), 415 	Z. 

(I 5) 

tett (I -1) ft, ll-FG)<M 1 > 	4>1:Q 	 (vii 

a) •LftiLIS"-tt (viii-b) Ltet (ix) -1xrit,--ZLL-eff'4ZLLffi-e 

Riw7I<Xig -eZ4LIS•tt (vii i -a) 	 V•zit MAT , 1 - 

20 	tiT•• L < ft1-520fit/Ni=iii:ALPJ-e, -20 °cLJEIILNZgttIOA 

• Lornlom-a, tiTL<ft-10°CL30 	 1533131-48R-41131 

, tzT•• L < ft1-18fvnitumL, tett (vi i i-a) Ofig/N-( 1:44Z. Le) 

1_:"C, 0. 01-0. 5 11C)DMF, 	1) 	 L-C 	O. 

Gt.t::fig/N5-f KV;;tiltgt1I11:1, 1'..5„1,  tzT•1_,< ft1-320/PAG) 

4?1T, 0.5-2” < ft1-1. 2 1104Ef-itt (ix) L-20 °CLJE110 

pia OA 	rni 	tiTL<ft-10°CL30 	 153J\ 

111 -48f 	tzT••L < 	 LI:- 	4Let (1-1) 

44Z ffi"--C Z. 

[0100] 	Eg/N-( 1:V4ZaltAzJEllf,NZAltMtlIL L-C ft, 11 .tff 

, titat)( 	 THF, DME, 	DMF, 	 NM' 

LtLG1t*N-C•VzitglettL L--c1ElloGtLZ. WI-et 

titat)( 	 L 

Eg/Ni=iii:ALPJ L-C ft, fil ffit4E71-=)1, titat 71-4---1))1,4ffie 

GttZ 

[0101] 	i -( KL4Let (ix) LoaFrAzilloZAiltMttIL L-cft, firtft 

i=i1=1*)1,1-4, titat)( 	I) 	THF, DME, 	DMF, 

LttGftWit-C•VzftglettL L-CJEllOG 

tt Z. itre ,t±1L)( 	 LL'0  

tit AL L-C ft, 	ft Et) 	1- 1) i)1,7:-"Z 	4-())( 	) 

E 	N, 	 E)1,i)1,7 7-z 	gfig*Xt 1- 1) ij7 13 4(ga s 
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71<fitiEt h') r) 147104a4ffierf Gt., 11:1 "-Ct 1- I)i)1,7:-"zffitiT1_,LN 

0 

<m2> 

Riw71<x1. --ez1Els-t (vii i-a) 	A ft g A WI .V.--it Vg A z, 1 — 

5 11, tiTL<ft1-320/1LX04?1-F, 1-202, tiTL<1t1-5 

tomegtz4<timmL-30°cL40 ctLorniomft, tiTL<ft-30ctL0 

ctLorniomr5.---e, 53\1131---24R-4rni, tiT•• 1_, < itio,,\rni--2Fivniart,--, 1E 

At (vii i-a) omegtz*tVAINTZ0 44G4Itzglefigz71<t -0. 5-2 

2, tiT•1_,<ft1-1.2204Lett (ix) L-30°CL40 ctLorniom-a, 

tiT•• L < ft-30°C L 30 °c L orniomii -1.--e, 5 rni — 2 4 Fivni , tiT•• L < ft10 \rni 

-,2R-4rnia,t,--zLLI-.:„(,), tet (I-1) -ff4zLLffi-e-zo 

[0102] 	;',t'ItgttIL L-C ft, gil .tft 1:11:17k)1,14, trat )i 	1:, E I) ):, THE 

, DME, 1-)1,i, DMF, )71-4-- , 7-t1-=1- 1))1,, Ofigi)1,4ffie(f 

Gt., Lt.Gft*N--CVtitglettLL,-clElloG41,Z0 11:1"--C4_,THF, DMFV•:-_-  

ft7-t 1-= F- I) )1,ffitiT 1_,00 

titALL-Cft, .011 .t1SE I) ):, 1- 1) i)l,7:-Z :, 4-())( )1,7:-Z / ) 

E i) ),, N-)( )1,)1,7k I) ,, N, N-)-( V "'DE )1,i )1,7 :=. :4ffie(f 

GttZ 0 11:1"--C 4_, N-) 	)1,)1,7k 1) 	Lit h') i)l,7 .2"-- ,ffittT. 1_,LNc, 

[0103] 	megtz4<timmL L-Cft, gil .t ft 1=11=1*fig-( V V . )1 i , 	1=1 1=1 *fig 

I)1,, E/ii=i)l, 7 I=1 I) I:, 1- •)l, I=1 I) I:, )i •)l, I=1 I) 1:4ffierf G 

41,Z0 it Z, 	1=11=1*Eg( V 	)i,V.:_-ft)( ,)1,1=1 I) lzffitiT 1_, 00 

<M 3 > 

Riw71<x1. 	-ez1E,-s-t (vii i-a) -;',til'tMtli:1:1•V•:_ltzMttre, 1^- 

20"L, tiTL<ft1-1020/1X04?1-Ftzft4M?1-F, 1-202, 

tiT•L< ft1-52048ePJ04?1T, 0. 5-10 li, tzT.  L < ft0. 5^-5"2 

otet (ix) L, -30°CL60 °CLorniom-a, tzT .  L < ft-30°CL40 °CL 

orniomm.--e, 30,\rni--.72F1-.4rni, tiT•• L < ft1-18F4rniart, --,5LLtz„ 1,) 

, 1I 	(I-1) -ff4zLLffi-e-zo La ) L 0. 5 —220.011 .tft1-t 1:1=1 
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4,, : V h') 7 V—jl, (HOBt) 4_, L < fti- 071011t (HOBt • H20) , •Vzft3 

- t 1:1=14--4-71-4-V-3, 4-)t 1:1=1-1, 2, 3-, :') 1- 1) 7 ):4 -;ti]1:1 L -C 

[0104] 	'itil'iMtlL L -C ft, .011 .t1S1=11=1*)114, titat )i 	1,:, E ') ):, THE 

, DME, 1-)1I, DMF, DMSO, )71-4---:, 7-t 1-= I- 1)A1, ffi'Ffigi)14 

ffiV-f Gt., LttGft*N-C•VzftglettL L-C1E110G1tZ. rri -Ct titat)(  

1,:, DMF, THEV::ft7-t 1-= 1- 1))1,ffitzT L O. 

tit AL L-Cft, f 11 .t1SE 1) ):, 1- 1) I)1,7 :-Z :, 4-())( )1,7-.-Z J) 

E I) ),, N-)( )1,)1,7k 1),, N, N-)-( V 7c =i E)1,i)1,7,:zi :4ffierf 

Gt., rri-C4_,N,N--( V 7°1=1 E)I,I)1,7 :t:_- ft 1- ')I)1,7:::::ffitzT 

• 1_,I,N. 

[0105] 

	

	ggfi'1.1L L -C ft, Atilt 3-)1=1•\4-)143)17K)-f -Z F, 1-i)1,- 

3-[3-())( ) 1,7 :-Z / )7 1=1 E )1,1) J )1,* ) -( :-Z Izt L < ft- - Ottfigit, 1, 1' 

- )3)1,7K=)1,-( :-Z YV—)1,, 1, 3-)-( V 7°1=1 E)I4J)1,7K)-( :-Z F, 	7 i = 

)1,* A* ,) )1,7 F, 	Ij7 4 E 2 - 1=11=1-1-)( )1, E I) )=r)./A, )i , )IA-1- ,  

V 1- 1) 7 V 1 ) J1, 1- ,)1fig1-, 	V 1- 1) 7 V 1 ) J1, 	-ff , A )I,*At1- 

V 1- 1 )7 V 1 ) )1, , 	V 1- ,J7 V — )1,-1- -( )01-  4- 1- ') E1=1 I) J *A 

*=r) .1-4 ,‘4---  7 )01-  i=i*A7 7 - h, 1 - 7' 1=1 E1li*A*AgZ71<tfrIXE 

21* 	'*1f Gt., 1:1:1 -Ct1, 1' -)3)1,7K=)1,-( 7-Z Y 	ft' 	I- 

')7 V — )1,1—(J1,71-  4- h') ED 'J / *A7k=r),L4 ,‘4--1J-7)01-1=1*7 7 

7 - 1-1Jqql.LN. 

<M4> 

Rli ffi11e7 J111"-eZ4E1S-tt (vii i -b) 	Atig A WI 'V:: 1 t Vg WC 

, 1-20201Etit (ix) L , 1-10licAmixtette)4?1T, -78 

°CLJEIILNZMA0A,lLorniosaim-, tzT•• L < ft-30 °CLJEIILNZMAOAA 

L orniomm.--e15,3\rni-48F4rni, tzT•• L < ft1-18Fivniart? --,5 L L1: 'J 

, tett (I-1) -ff4zLLffi-e-zo 

[0106] 	'itil'iMttIL L -Cft, THF, )i)l,i- -)i,, Hi,' :, /-ff, /•4- 
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-- :, ''::4ffiel-fi=D4'1,, Ltl.GftWitt'VzitglettL L -C1E110Gt1. 

Z0 

U11X4EIS"AL L.rft, f Irtftn-)1,1)r)./-4, sec-)1,')r)./-4 

, 1- 1)))1,7)1,:i=r)144ffierfG41., 1:1:retri-)1, 1)r)14.V.:ft I-

') )( )1,7)1,7ii=r)J-4/JqT1,00 

[0107] 

	

	R13bffizI<Xig -eZ4E1S"-tt (1-1c) ft, R13b/Ptert-/VCZ4E1S-tt (I 

-lb) - ;',til'iMttIrl:I .V:_ltVgttI"-C, 0.5-50kVzitMttI20fit-e, -30 

°CLJE110ZMttIOA,1 L oral 0511ft, tzT .  L < ft0 °CLJEIILNZMA0A,1 L 

orn1Ø2 -1.-e, 53\1131-48R-41131tultZLL1:-_„-D-ct_AZLLffi-eZo L 

0L 	O. 5'3øp-7= V — )vVzft 1- ')I)1,,-;,thrl L't 4, ,, 1,‘ 

0 

[0108] 	;',t figtil L 1_, -Cft, 111 .t1t D 1:1 1)1,14, tra4L)(1:, 1, 2-') I=1 I=1 

i, Hi,' :, )71--*--:, A'Ffiti)i,4ffiellGtt, Lt.GftWit-C 

V:itglettLL-CJE110G41.Z0 11:1"--ettg4E)(1,:tzft1,2-1=11=1I 

:ffitzT. 1_,LN0 

EgL L -Cft, f 11' ding, Mg, 1- ')7)1,71- 1=10fig, OfigiSeffierf G41, 

, WI-et h') 7)1,71- 1=10fitffitzT L00 

(If2 6) 

tet (I -2) 1t, R13bffizKXR -eZ1LIS"-tt (1-1c) Ltet (x) a 

Fr,,--ZLL-eff'4ZLLffi-eZ (L,1-FG)<M1>—<M4>) 0 

<M 1 > 

teat (I-1c) - ',tiligtail:i•V:_-  itzga-e, 1 —20 2, tiT•• L < ft1 

—520titaX04?1T, 1-202, tiT•• L < ft1-520X2ffititaXigt:_- 

itAxm -eziEett (x) L, -20 °CLJE110ZMta0AAL0111051114A, 

tzT .  L < ft-10°CL 50 °CLorn10511-1.--e, 15,3\1131-48WRI, tiT•• L < ft1-18 

Ii41131aTit - ZLLIzci,), 1I 	(1-2) 	-ff4zLLffi-e-zo 

[0109] 	',tiligttIL L.rft, fil *t if 1=11=1*)1,A, titat )(1,:, El) ):, THE 

, DmE, 1-)i,i, DmF, )71--*- , ffliFfigi J1,4ffieli Gt.. Lt. G ft* 
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It-C•VzitglettL L-C1E1101=DttZ. 1:1:ret Et) ):, titat)( 1,:t:_-ftD 

MF/AT L O. 

tit AL LT.  ft, f 11 .tftE 1) ):, 1- 1) I)1,7:-"Z :, 4- ())( )1,7:-Z / ) 

El) ),, 2, 6-)1,):, N, N-)-( V7c=1E)1,i)1,7:.=. :, 0,figzI<Xj- 1.,  

') r) 1-44(Ma, 71<fig1Et 1- 1) r) 1471<Ma4ffierf Gt., rrret h') I)1,7 

:=.:, Ei) ),•Vzit4-())( X )1,7::--. /) Ei) ):/JqzT•1_,I,Nc, 

<M 2 > 

x2ffit Ki=1,-eZ1E1S-tt (x) - ',tiligtail:i'Vzitzgta-e, 1 —20 

L, tzT•• L < ft1-520fit/N1=iii:ALPJ-1E110"-C, -20 °CLJEIILNZMA0 

AA L orn1Ø2 -1-, tiTL< ft-10°CL 30 °CLornio2 -a-e, 1533\111-481i4 

rni, tzT•• L < ft1-18R-41131VIL, tett (x) ofig/N-( lz-44Z. LOL 

';651:=1,1c?1:."--C, 0. 01-0. 5 111 0DMF, E 1) ):4-ti)111_,"--Ct,,,l,N. "NG 

tttzfig/N-( lz - Atl'iMttI1:1:1 , 1-20 li, tzT•• L < ft1-520t1LX04 

T, 0. 5^-2"i, tzT•• L < ft1-1. 2 111 01Let (I-1c) L-20 °CLJE110 

ZMttIOAA L 0111Ø2 -1., tiT•• L < ft-10°C L50° c L 0113102 -1.--e, 15\rni 

—481i4111, tzT•• L < ft1-18R-41131art,--Z L L1-  . : 	(,), 1I 	(1-2) 	-ff'*' 

ZLLffi"--C . Z. 

[0110] 

	

	Eg/N-( lz - 44Zalt?1:1111,NZAiliMttIL L'C ft, .011 .tft 1=11=17k/1,A 

, titat)( 1,:, E') ):, THF, DME, 1-)1,i, DMF, )71-4---:, NMI 

)1,4ffie(-f Gt., Lt.GftWit-C•VzitglettL L-CJE1101=DttZ. WI -et 

titat)( 1,:t:_-ft 1-)1,i/AtT• Loo 

Eg/Ni=iii:ALPJ L LT.  ft, 1011. ffit4E71-=)1,, titat 71-4---  I) )1,4ffie rf 

Gt.Z. 

[0111] 	Eg/N-r KL4Let (I-1c) LoaritizilloZAiligtaLL-cit, firt 

if 7 i=i 1=1 *)1,1_4, titat)( 	1,:, E I) ):, THF, DME, 1-)1,i, DMF, )71-

-*--:, Ofigi)1,4ffie1iGtt, Lt.GftWit-C•VzitglettL L-CJE110 

Gt.Z. WI -et EI)):, titat)( 1,:t:_-ftDMF/AtT•• Liao 

tit AL L-cit, fi1tftE1) ):, 1- 1) I)1,7:-"Z :, 4- ())( )1,7:-Z / ) 



WO 2011/108689 	 46 	 PCT/JP2011/055031 

2, 	 N, 	v °I=1 	 mgokxj- 

1-44(MA, 71<fit1Et i) r) L.71<MA4ffierf 	rrre 4_, 1- 1) I)1,7 

	

E ).•Vzit4-())( )1,7 	Et) 	 L,LN. 

<M 3 

X2ffit Ki=1=.-eziEett (x) - z,ti[imtarri .vzitzmta-e, 1 —5 

tiT•• L < ft1-320±1X04?1T, 1-20 	tiT•• L < ft1-520 

glefitz710t4LIAML-30°cL 40 °cLorniom -a, tiT•• L < ft-30°cL 0 °CL 

tiT•• 1_, < 	 tett 

(x) omegt,‘„Aotvgmtz. 44G4IttgEtiegtz4ot -0.5-22, tzT• 

L < ft1-1. 2 	 (I-1c) L-30ctL40 ctLorniom -a, tzT•• L < 

ft-30°CL 30 ocLorniom -a-c, 53\rni-24Fivni, tiT•• L < 

	

4I 	(1-2) V4Z 	ffi"--C Z. 

[0112] 	 L -C ft, 1011. ff1=11=1*)1,14, it4E)( 	E 	THE 

, DME, 	 DMF, 	 1-= 1))1,, Ofigi)1,4ffie(f 

Lt.Gft*N --C•Vz(tiMettL L -CJE111,NG41,Z. 1:1:1"--CtTHF, 

ft7-t 1-= F- ,))'f tzT L 

ttaXL L -Cft, 11 .tftE 1) 	 4- ())( 

N-)( )1,)1,7k 	N, 	7c=i 	 :ffie(f 

Gt.Z. 11:1"--C4_,N-))1,)1,7k 1) :t.1-ft 	,) 	 L L'O  

[0113] 	5taegtz4<t1mmL L Z ft, .011 .t 1S 7 1=11=1*fit-f v 	i=i1=1*fig 

C°' 	-f 	1=1 ,) 	 1=1 ,) 	 1=1 ,) 1:4ffierf 

41.Z. ' 'z ,7 1=11=1*fig-f 	)1,•t_-1t)( 	D') lzffitzT L L O  

<M4 > 

x2ffit 	 (x) - z,ti[imtarri .vzitzmta-e, 1-20 

tzT•• L < ft1-1020±1X04?1Wzit4M?1T, 1-20 	tzT• 

L < ft1-5201C S-P.104?1T, 0. 3-20 	tzT•• L < ft0. 1-10 ile) 

tett (I-1c) L, -30°CL 100 °cLorniom -a, tiT•• L < ft0°C 80 °CLO 

tiT L < ft1-3N4rniart?--,5LLtz„1,), 
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tet (1-2) -4'4Z L Lffi"--C .Z. LOL .0. 5-2 lia).011 .titHOBt, HOBt 

• H20, 3- t 1:1=14--4-71-4-V-3, 4-)t 1:1=1-1, 2, 3-, 	V 1- ,) 7 ):4 -;t 

hi] L -C 4_, ,, O. 

[0114] 	'itil'iMttIL L-C ft, f 11 .t1S1=11=1*)1,14, titat )i 	1,:, E 1) ):, THE 

, DME, Hl.':, DMF, DMSO, )71-4---:, 7-t 1-= 1- '))1,, gfigi)1,4 

ffierf Gt., Lt.GftWit-C•VzitglettL L-C1E110G4IZ. itrettitat)(  

1,:, DMF, THEV:it7-t 1-= 1- 1))1,ffitzT L O. 

tit AL L-Cft, f IrtftE1)), 1-1)i)1,7:-"Z :, 4-())( )1,7:-.Z/) 

E I) ),, N-)(  )1,)1,7k I) :, N, N-)-( V 7c =i E)l,i)1,7 iz. :, DBU, DB 

N4ffierf Gt., 11:1 "-CtDBU, N, N-)-( V 7c =1 E)i,i)i,7 ,:z .V:_-ft 1- i)i 

)1,7::--.:AqtT• L 0. 

[0115] 

	

	ggi1.1L L-C ft, 4']J1, 3-)1=1•\4-)143)1,7K)-f :-"Z F, 1-i)1,- 

3-[3-())(  )1,7:-Z /) 7°  1=1 E 11,1 t 1 I, * ' ) ( :-Z Izt L < ft- - a)±1figit, 1, 1' 

-)3)1,7K=)1,-( :-Z YV-)1,, 1, 3-)-( V 7c1=1 E)lit )1,7K)-( :-Z F, ' ) 7 i = 

)ii*A* I) )1,7 ') F, 	1 j7 4E2- mi=1-1-)( )1, E I) )=r)./_,., )i ,)1,Et1-,  

V 1- 1) 7 Vi) )1,, 	1- 

V 1- 1) 7 V 1))1,, 

,)1,Et1-,  

• ') 1- ,) 

iV 1- 1) 7 Vi) )1,, •-ff 

7 V-)1,-1--()1,71-4- 

,A)1,7k At1-

1- ,) E 1=1 i) ̀  ) J *A 

*=r) .1-44---  7 llit 1=I*A7 7 - H 1-7°DE)l,*A*Agz71<tfrIXE 
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rehensive Organic Transformations 2nded i ti on) , R. C. 	i=i *y 7 (Larock 
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otft3J1T71:80--c < Gtv-c 	 NiatLZ. 

[0150] 	tiA4404L l., Z f 	X:411t1z5V1_,R1  4,3VAII4V'S. 4,0 -4t1E111-- ZOffil3  1, < 

, 411=IV:it, 	 M,1,11404MD 	L 
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)-\,-J-)1, • 71-V.  • )i 	,J-)1, • /7-  iZ 1- 	Z49f, 25268, 2006) 

(3. 20 g, 15.5 mmo 1) 	 (30 mL) 	N, 	V 7°  

1=1 E 11/1  11/7 F:--> (5. 4 mL, 30.9 mmol) VA] 	100 (t-C31i4NIMMItt-* 

71--*ttcfb -5falifEM R51 -glEti 

itfligfig*Xt t ') 1471<MAIzAT 	It*IIM 
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Eg7I<XJ-  F- I) 1j71471(ga1Zs fflIFEgi)11 11--1 .t31=14111ffl L, fif- t:A#117. - Z 

7.0;ifity 	14"-CM2 L, *LEM Lt.:. 

[0154] 	441=Dt.t.:R5N,N-)11,7-t 	(30 mL) lzgffil„ 4-711,71-1=1 

-2-)( )1,7= 1): (2.2 mL, 20.1 mmo1)3ZfN,N--( V I=1 

• (5.4 mL, 30.9 mmol)hrft8o °c-e2R-41131AMM#Lt.:. a;',66&, arita 

1:=5% 	:fit71<gA - 5f AT 	1=11=1*)1,./A -hri 31=14111ffl L, {4t-1:A 

Z7I<MEg7 	rj7 14-e $V2 L, E 48 L. 	41. t:JA 

tii)143 ./_0 1=1 v 1- 	7-r- (/‘-*-- /Ei'Ffiti)1,=2/1) ZEN" L, 

7,2,4L et (3.14 g, 65%) 

ESI-MS m/z: 315 (M+H)+; 1H-NMR (CDCI 3, a): 1.42 (t, J = 7.2 Hz, 3H), 2 

.22 (s, 3H), 4.38 (q, J = 7.2 Hz, 2H), 6.46 (d, J = 2.3 Hz, 1H), 6.55 

-7.09 (m, 3H), 7.83 (d, J = 2.3 Hz, 1H), 8.83 (s, 1H), 10.69 (s, 1H). 

(If22) 

6-i 1-4- 	)1*=)1.-7- (4-7)1,71-1=1-2-)(  )1.7 	1) 	[1, 

5-a] E :4. 

ifil1-e44G4Itti)o-(4-7)171-1=1-2-) )1.7 i=)1,7 7-Z 1) E•ji=i[ 

1, 5-a] E I) 	)-6-)3/1,7K4,— 1- (O. 500 g, 1.59 mmol) 	-/-14E)( 

• (6 mL) 1::_gff4L„ 7 i=i1=1A)1,7kEt (0.21 mL, 3.19 mmol) 

L 	aritaglirgifhl L 	7' I=1 	 )1,31:0:2-7° 

/i/ —)1,01/10511egt1I -hift, 11i-4111 251[1"-CM# L 	t L;t:_ltEWE'i - 0)A1 

• L, 2-7°1=1/i/ —)1,-CANFt 	 , 472,4Let (0.580 g, 92%) 

ESI-MS m/z: 395 (M+H)+; 1H-NMR (CDCI 3, a): 1.13 (t, J = 7.2 Hz, 3H), 2 

.29 (s, 3H), 3.94 (q, J = 7.2 Hz, 2H), 6.96-7.46 (m, 4H), 8.28 (s, 1H 

), 8.50 (s, 1H). 

(If23) 

I/1, 3- (N-tert-)1,A)1,7 7 '(11) -7- (4-7/01-1=1 -2-)(  117 

)1,7:11 ) E•ji=i [1, 5-a] E :4. 	 —h 
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if22-C44G1ttz6-i 1- 4- 	)1,7K=)1,-7- (4-7)01-1=1-2-)( 	i=)1, 

	

Vi=i [1, 5-a] E 1) 	)-3-A)1,7k,fig (0. 400 g, 1. 01 mmo I) 

1, 	 (4 mL) 1zgf4 l„ /14E71-=)1. (0.29 mL, 4.05 mmol) 

RYDMF (0. 024 mL, 0.304 mmol) 	.t2F1-41131))1MilM1, t_- o art.a5rFAE 

Sint, 441=Dtt.t.:R5±-14E)(1,. (4 mL) 1:=Mf4L, tert-)1.7:=. 

(0. 21 mL, 2. 02 mmo I) 	1- 1) i)1.7:.-1 	(O. 35 mL, 2. 53 mmo I) 	-5f4 

T LIM-C2F1411314t4Lt.:. az5 1 mol/LitfigAT L, 7 Q D*)i,./A-e3 

1=1#111f 

	

	fff - t:_- #117. - Z7I<MEgy,'-'7 14"-CM2L, 5g112481-Z 

tw,2,4E,-s-t (0. 29 g, 63%) Vi4t.:. 

ESI-MS m/z: 450 (M+H)+; 1 H-NMR (CDCI 3, a): 1.22 (s, 9H), 1.44 (t, J = 

7.2 Hz, 3H), 2.18 (s, 3H), 4.43 (q, J = 7.2 Hz, 2H), 6.82-7.12 (m, 4H 

), 8. 06 (s, 1H), 9. 01 (s, 1H), 10. 90 (s, 1H). 

(If24) 

N-tert-)1,-7-(4-7/1,71-1=1-2-)( )1.7 i=)1.7 	) -6- (4-7 m=)1, 

1) )-1-)J)1,7K=)1,) 	V1=1 [1, 5-a] E 1) 	)-3-7)1.7k,7:::1 

3-(N-tert-)1,A)1.77-(J1,)-7-(4-7)1,71- 

D-2-)( 	 1) 	VI:1[1, 5-a] E I) 	 — 

1- (0.28 g, 0.624 mmol) 	/—)1. (2 mL) 1:=Mf4L, 2 mol/L 7.1<fit1Et 

h') r)1-471<Ma (2 mL) -;ti)1:11_,t.:&, 80 °C-co-s4rorettn 	ifCrt T 

, azatz2 mo I /L /IN 	IztSZVCAT L, 	i=i7kji,L,--e31=14111ffl 

Lt_. 	 L 	218 L 

[0155] 	±7,2,--04Gtt,t.:R5. (0.265 g) 	-DMF (3 mL) 1:=M1F4L, 

))( 	 ) 7c 1=i E)l,]t)1,7K)-( 	Fltfitt% (0. 142 g, 0. 748 mmol), 1 

-t F 1=14-=,/ 	i) I V—)l,-71<fut (O. 113 g, 0.748 mmo1)3C0:4-7 

=JL C°/' 	(0.120 g, 0.748 mmol) 	22--e0M1rin 	az. 

Alz1VIIME01(Xt 1- 1) ij7 AA( g 	5f4 L, 	1=11=1*)1,14"-C31=14111ffl Lt_-. 

1ff 	#117. Z7.1<Mfig 	 1-4"-C$ V2 L, 5g11218 Lt.:. 44 4tt:A 

./-0 1=1 	1- 	— (1=11=1*)1,./-4/)( 	—11,=9/1) 
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-CrEiNtZ 	(,) 	47,2,4Let (0. 143 g, 	41%) 	Vi4t.:. 

ESI -MS m/z: 	565 	(M+H)+; 	1H-NMR 	(CDCI 3, 	) : 	1.28 	(s, 	9H) , 	1. 39-1. 58 	(m, 

2H) , 	1. 77-1. 89 	(m, 	2H) , 	2. 40 	(s, 	3H) , 	2. 59-2. 74 	(m, 	1H) , 	3. 85-4. 26 	( 

m, 	4H) , 	5. 04 	(s, 	1H) , 	6. 89-7. 40 	(m, 8H) , 8.16 	(s, 	1H) , 	8. 35 	(s, 1H) , 

8. 39 	(s, 	1H). 

(If25) 

7- (4-7)1.71-1=1-2-) 	)1.7 =)1,7 ) -6- (4-7 i=)l,E 1) 

7K= 	VD [1, 5-a] E 1) EF-. )-3-A)1,7k,7:--.-1 1: 

if24"-C44GttZN-tert-)1,-7-(4-7/01-1=1-2-)(  )1.7 s =)I,7 	)- 

6- (4-7 	E 1) 	 E VD [1, 5-a] E I) 

* 	lz (O. 874 g, 1. 548 mmo I) 	I) 7 )01-1=1§'Ffig (13 mL) lzgff4 L 

, 7 = - ) (O. 4 mL) iJA 	2512 -C *Mal* 1, t:: a Fr, 5- E gg.  L, 

, •141=Dttt:JA5 -,1) ii)143 ./-0 1=1 	I-'777-f- 	1=1 1=1*)1, / 

- 	-ethwt z LI: 	, 4,12,4Let (0. 442 g, 56%) Vi4t.:. 

ESI -MS m/z: 	509 	(M+H)+; 	11-1-NMR 	(DMSO-d6, 	) : 	1. 

s, 	3H) , 	2. 64-2. 73 	(m, 	1H) , 	3. 78-3. 82 	(m, 	2H) , 

57-1. 71 	(m, 

4. 01-4. 05 	(m, 

4H) , 

2H) , 

2. 27 

7. 05 

-7. 33 	(m, 	10H) , 	8. 28 (s, 	1H) , 	8. 45 	(s, 	1H) , 	10. 04 	(s, 	1H). 

(If26) 

N- [7- (4-7 )1.71-1=1-2-)(  )1.7 =)1,7 7-Z ) -6 - (4-7 =J1.E• 	') -1-)J 

Jii7K=J1.) 	[1, 5-a] E I) EF-. 	 I=17°I=1/it 

)1,7K4--- -.3:- h (t eta-1) 

,I=17°1=1/i)J)1,7K:fit (O. 066 g, O. 768 mmol) 	-DMF (O. 8 mL) 

f174 L. 1, 1' -t )1,7K=)1,-( 	V-)1, (0. 125 g, O. 768 mmo I ) 

o 22-C3033`11314l#Ltz&, If25"-C44Gtttz7-(4-7)01-D-2-)(  

)1,7 EF-. I )-6- (4-7 z =)1, C°'.') )-1-)J)1,7K=)1,) 	VI=1 [1, 5-a] E') EF-. 

)-3-A)1,7k,7:"::-. 1: (0. 078 g, O. 154 mmol)azfi, 	 [5. 4 

. 0] 	 (0. 140 g, O. 922 mmol) 	-)JA 	80°C-C3F141131fAl# Lt.:- 

. 5% 	fig* M5 	.t "r Fr? 	 ffl L 	ME' 	L 	44  
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ASA 2 

	

[0156] N-I)1,-7-(4-7/1,71-1=1-2-)(  )1.7 =)1.7 	)-6- (4-7 =)1,E/ 

	

)1.7K=)1.) 	[1, 5-a] E 1) )-3-A)1.7k,73.--" h (4Leta-2 

)1,71-1=1-2-) )1,7 

J) 	[1, 5-a] E 1) )-3-A)1,7kAg (O. 500 g, 1. 268 m 

mol) L, tert-)1.77::-. 	 (2. 0 mol/L THFMA; 

2. 5 mL, 5. 071 mmo I) 	msoi111f'1'3L 	-cgrztet (0. 178 

g, 33%) -.14t..z. 

(If22) 

N-i)1.-7-(4-7/1.71-1=1-2-)(  )1.7 2 =)1.7 	)-6- (4-7 2 =)1,E' 

-1-)3)1,7K=j1,) 	[1, 5-a] E 1) )-3-A)1.7k,73.--" h (4Leta-2 

if21"-C44Gtt.t.:I/1, 3- (N-I)1,A)1,7 7 	Ai) -7-  (4-  71lit 1=1 -2- 

	

)1,7 =)1,7 	) 	Vi=i [1, 5-a] °') 	 )1,7K4- 	- 	(0. 

178 g, O. 423 mmol) -1E111,N, Ahtfillif'i'4L 	-cgrztet (O. 057 g 

, 25%) 

(If21)  

I/1, 3- (N-I)I,A)1.7 7 	-7-  (4-7 /lit I=1 -2-)(  )1.7 =)1.7 

) 	1=1 [1, 5-a] E 1) 	 )1,7K4-',- 

Aafi11if22"-C4G41,Z6-il-4-)j)i,*=)1,7-(4-7)1,71-1=1-2-) )1,7 

J) 	[1, 5-a] E 1) )-3-A)1,7kAg (O. 500 g, 1. 268 m 

mol) L, tert-)1.77::-. 	 (2. 0 mol/L THFMA; 

2. 5 mL, 5. 071 mmo I) 	msoi111f'1'3L 	-cgrztet (0. 178 

g, 33%) -.14t..z. 

(If22)  

N-i)1.-7-(4-7/1.71-1=1-2-)(  )1.7 2 =)1.7 	)-6- (4-7 2 =)1,E' 

-1-)3)1,7K=j1,) 	[1, 5-a] E 1) )-3-A)1.7k,73.--" h (4Leta-2 

if21"-C44Gtt.t.:I/1, 3- (N-I)1,A)1,7 7 	Ai) -7-  (4-  71lit 1=1 -2- 

	

)1,7 =)1,7 	) 	Vi=i [1, 5-a] °') 	 )1,7K4- 	- 	(0. 

178 g, O. 423 mmol) -1E111,N, Ahtfillif'i'4L 	-cgrztet (O. 057 g 

, 25%) 
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ES I -MS m/z : 537 (M+H)+; 'H-NMR (CDCI 3 , 	) : 1.17 (t, J = 7. 3 Hz, 3H) , 1 

. 43-1.55 (m, 2H) , 1. 80-1. 86 (m, 2H) , 2. 40 (s, 3H) , 2. 62-2. 71 (m, 1H) , 

3. 02-3. 12 	(m, 2H) , 	3. 75-4. 00 	(m, 	4H) , 	4. 94 	(t, 	J = 5. 8 	Hz, 1H) , 	6. 96 

(td, 	J = 8. 3, 3. 0 	Hz, 1H) , 7. 08 	(dd, 	J 	= 	8. 8, 	2. 8 	Hz, 	1H) , 7.14-7. 36 

(m, 6H) , 8.17 (s, 1H) , 8. 33 (s, 1H) , 8. 43 (s, 1H). 

ASA 3 

[0157] N-I)1,-7-(4-7/1,71-1=1-2-)(  )1.7 =)1.7 7-Z )-6- [4- (4-7/1.71-  7 

):-1-t)1,7K=M 	Vi=i [1, 5-a] E 

(1E1s-it a-3) 

Ahtfil2if21--C•14Gtt.Zi)1, 3-(N-= )1,A)i,7 	-()1,)-7-(4-7)i, 

71-1=1-2-) 	)1,7 	 ) 	1=1 [1, 5-a] E ') 

- 	(0.483 g, 1.145 mmo I ) L 4-7 i=)l,E/' 1) ):01-tfr)l,) 

)1,71-1=1 7 z =)W E/' =):Apaggit (0. 099 g, 0. 458 mmo I) 

If24 	L-C4,12,4Let (0. 020 g, 3%) 

ES I -MS m/z : 555 (M+H)+; 1 H-NMR (CDCI 3 , 	) : 1.17 (t, J = 7. 3 Hz, 3H) , 1 

. 42-1.52 (m, 2H) , 1. 78-1. 84 (m, 2H) , 2. 40 (s, 3H) , 2. 61-2. 70 (m, 1H) , 

3. 02-3. 12 (m, 2H) , 3. 93-4. 19 (m, 4H) , 5. 04 (s, 1H) , 6. 87-7. 20 (m, 7H 

) , 8. 20 (s, 1H) , 8. 32 (s, 1H) , 8. 43 (s, 1H). 

ASA 4 

[0158] 7- (4-7)01-  D-2-) )1.7 =)I.7 	) -6- [4- (4-7/lit I=1 7 =)[,) 

)I,7K=M-N- (2, 2, 2-1- i) 7)01-1=ii) 	VD [1, 5-a] E 

(t eta-4) 

(If21) 

7- (4-7)01-1=1-2-) )1,7 i=)1,7 1 )-3-[N- (2, 2, 2-1 i) 7)01- 

1=1 	)1,) A)i,7 	Ai] 	1=1 [1, 5-a] E 	 )1,7K4- 	- 

1-4-=,t)i,*=)i,-7-(4-7)o1-1=1-2-)( 

J) 	[1, 5-a] El) )-3-A)1,7kAg (0. 970 g, 2. 460 m 

mo I ) L tert-)1.7 :11.01-tfr) LJI:=2, 2, 2- h ') 7/1.71-  1=1I/1.7 	(0 
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.975 g, 9.838 mmol) 	 L-cgm,2,4Let (1. 024 

g, 87%) .•14 

(If22) 

7- (4-7)01-1=1-2-) )1.7 i=)1.7EF-. ) -6-[4- (4-7)01- 	=)1,) E/ . 1) 

)1,*=)1,]-N- (2, 2, 2-1- ') 7/1.71-1=1I)1.) 	V1=1 [1, 5-a] Eli 

)-3—A)1,7k,7,:i"-- h (t eta-4) 

ifil-C•14G1tZI)1, 7-(4-7)1,71-1=1-2-))1.7i=)1,7:-1/)-3-[N-( 

2, 2, 2-1- 1) 7)1,71-D 	)1.) A)1,7 7 	()1.] E`Ii=i [1, 5-a] E I) 	:-6- 

)3/1,7K4-',— 1- (0. 142 g, 0.298 mmol) L, 4-7i=)1,El)=)04-tfr) 

1,J1:14-(4-7)1,71-1=17i=)1,) 	1) =):Apaggit (0.072 g, 0.335 mmo I ) 

mtfillif24L 	l,"-CM12,4Let (0. 028 g, 21%) .•14 

ESI-MS m/z: 609 (M+H)+; 11-1-NMR (CDCI 3, a): 1.39-1.52 (m, 2H), 1.79-1.8 

4 (m, 2H), 2.39 (s, 3H), 2.60-2.69 (m, 1H), 3.69-3.80 (m, 2H), 4.11-4 

.30 (m, 4H), 5.68 (s, 1H), 6.91-7.20 (m, 7H), 8.19 (s, 1H), 8.33 (s, 

1H), 8.41 (s, 1H). 

ASA 5 

[0159] N-,1=17°1=1E)1,-7-(4-7)1,71-1=1-2-) )1.7 =)1.7 7-Z /)-6—[4—(4-7/1,71—  

I=1 7 =)1,) 	I) 	 )1,*=)1,1 E'•)s I=1 [1, 5-a] El) 

(fl eta-5) 

(If21)  

3-(N-1=17°1=1E)I.A)1.77-(J1,)-7-(4-7)1,71-1=1-2-))1,72 

=)1,7 	) - 	Vi=i [1, 5-a] El) :4. 	 — 

Aafin If22"-C44 ttZ 6-i 1-)j)l.*=)1.-7-(4-7/1.71-1=1-2-)()1,7 

J) 	[1, 5-a] E 1) 	)-3-A)1,7k,fit (0. 400 g, 1. 145 m 

mo I ) L, tert-)1.77::-. 	 (O. 261 g, 4. 

580 mmo 1 ) 	msoiji If23L PM: L-cgm,2,4Let (0.496 g, 100%) 

(If22)  
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N- 	1=1 7°1=1 E)1,7-(4-7/1.71-1=1-2-)( )1.7 i=)1.7 EF-. )-6- [4- (4-7)01- 

1=1 7 i=)1.) E/ 1) )-1-)3)1,7K=M 	Vi=1 [1, 5-a] E 1) 

(4Leta-5) 

if21"-C44Gtttzi)1, 3-(N-'i'77c =i E/I.A)1,7 7 ()W -7-  (4-7)l, 

t1=1-2-)(  J1i7 =Jii7 EF-. )- 	[1,5-a] E 1) Ts. 
— 1- (0.496 g, 1. 145 mmo I ) L, 4-7 i=)1,E 1) 	 IJI:=4- (4-7 

)1,71-1=1 7 i=)W 	=):Apaggit (0. 072 g, O. 335 mmo I) 	-AltiM1 

If24L Raiz l,"-CaRtet (0. 0283 g, 3%) Vi4t.:. 

ESI -MS m/z: 567 (M+H)+; 1H-NMR (CDCI 3, 	) : O. 61-0. 64 (m, 2H) , O. 72-0. 7 

6 (m, 2H) , 1. 38-1. 51 (m, 2H) , 1. 78-1. 83 (m, 2H) , 2. 25-2. 30 (m, 1H) , 2 

. 40 (s, 3H) , 2. 61-2. 69 (m, 1H) , 4. 07-4. 23 (m, 4H) , 5. 49 (s, 1H) , 6. 91 

-7. 20 (m, 7H) , 8.19 (s, 1H) , 8. 33 (s, 1H) , 8. 48 (s, 1H). 

ASA 6 
[0160] N- [7- 	D 7 s =11.7 7-Z )-6- (4-7 	 )-1-)J)1,7K=)1.) E 

V1=1[1, 5-a] El) 	 1=1 7°1=1/i :)] 

(1E1s-it a-6) 

(IV21)  

I)1. 7- 	1=1 7 i=)i,7 	) EVI=1 [1, 5-a] E 1) 

— 

7-C F D 	E 	1=1 [1, 5-a] E 1) 	 1- (3 

. 00 g, 14. 5mmo I ) L 4-7 )01-  1=1-2- 	)1,7 = 1 ) >01-th 1:2-7 

=1) 	(2. 77 g, 21.7 mmo l) 	h` fil1 If21 L 	L-07,1Etett 

(1.44 g, 31%) 	to  

(IV22)  

7- 	D 7 =11.7 7-Z ) -6- (i 4-,)] )i,7K=M 	[1, 5-a] E 

)-3-A)1,7kAg 

If21-C44Gtt.t.:I/1,  7-(2-'J 1=1 1=1 7 =11.7 	) 	[1, 5-a] t°  

1) Zi ')-6-)3/1,7K4-',— I- (1.44 g, 4.55 mmo l) 	-Alt fill If22 
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L peiz-_ L -cf742,4Ef-i t (1. 70 g, 94%) Vi4t.:. 

(If23) 

I)1, 3- (N-tert-)1,A)1,7 7 'r )li) -7-  (2-  1=1 1=1 7 i =4I,7 :=, J ) E 

V1=1[1, 5-a] E t) :=. )-6-)3)1,7K4-,— 1 

if22-C44G4Itz7-(2- D D 7 i =)1.7 7-Z /)-6-(11-4-)311,*=)1,) E 

Vi=i [1, 5-a] Et) ;'i ce-3-  A)1,7kAg (1.70 g, 4. 30 mmol) -JEll 0, -Alt 

fi.I 1 If23 L patz-_L-camtet (1. 94 g, 100%) Vi4t.:. 

(If24) 

N-tert-)1.-7-(2- D D 7 i =)1,7 EF-. I ) -6- (4-7 i =)1,E/ I) ),-1-)J 

)1,7K=)1.) E' Vi=i [1, 5-a] E t) iz. )-3-7)1,7k :7 EF-. lz 

if'23-C44Gttt.:I/1,  3- (N-tert-)1,A)1,7 7 E (JL)-7-(2-%7 1=11=1 

7 i =)I,7 il ) ) E5 V1:1[1, 5-a] E 1) il :-6-)J )1,7K-* 5— I- (1.94 g, 

4. 30 mmo l) -1E110, Ahtfl.11 1ftit4L Relz-_L-cgm,2,4Let (0.804 g, 33%) 

44 t.: . 

(If25) 

7- (2- D D 7 i =)1.77::-. I ) -6- (4-7 i =)1, E'. 1) )-1-)3)1,7K=)1,) E' 

V i=i [1, 5-a] E t) iz. :-3-A)1,* :7 :4. lz 

If24-C44 G 41. t.: N- te r t- V.  )1,7- (2- I=1 I=1 7 i =Jii7 :4. I ) -6- (4-7 i = 

Ji.E/ I) ):-1-)J Jii7K=Ji.) E Vi=1 [1, 5-a] E t) iz. ):-3-7)1,7k,7 EF-. lz 

(0. 804 g, 1. 417 mmo l) -JEll 0, mtimliftit5L patz-_L-cgm,2,4Let (O. 499 

g, 69%) -.14t.z. 

(If26) 

N-[7-(2-'JD i=i 7 i =)1.7 il I ) -6- (4-7 i =J1. E'/ I) ') :-1-)J )1,7K=)1,) E 

VI=1 [1, 5-a] E I) :=. )-3--()I,A)1,7k=)1,1, I=1 7° 1=1 /i :)] )1,7K4---  iz. lz 

(iLeta-6) 
If'5Zf4 G 't.t_-7- (2-7 D D 7 i =J1.7 :4. I ) -6- (4-7 i =)I.E/ 1) i-1 

-t)i,*=)1,) E' V i=i [1, 5-a] E 1) iz. ):-3-x)i,7k,7 i--. 1 (0. 050 g, 0. 09 

8 mmol) -1E110, Ahtfl.11If26L Relz-_L-CM2,4Let (O. 034 g, 29%) 
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44 t:_- 

ES 1 -MS m/z : 	579 	(M+H)+; 	'H-NMR 	(CDCI 3, 	) : 	0. 

6 	(m, 	2H) , 	1. 36-1. 50 	(m, 	2H) , 	1. 56-1. 59 	(m, 

84-0. 90 	(m, 	2H) , 	1.01-1. 0 

1H) , 	1. 76-1. 81 	(m, 	2H) , 	2 

. 56-2. 64 	(m, 	1H) , 	3. 61-3. 74 	(m, 2H) , 	4. 12-4. 32 	(m, 	2H) , 	7. 11-7. 14 	(m, 

2H) , 	7. 20-7. 42 	(m, 	6H) , 7. 54-7. 59 	(m, 1H) , 8. 53 	(s, 	1H) , 8. 62 	(s, 	1H 

) , 	8. 64 	(s, 	1H) , 	9. 47 	(s, 1H) . 

ASA 7 

[0161] 7-(2-7Dm 	=J1.7 /)-N-(= Jlit Jliii(JW -6-  (4-7 =)1,E/ 

)-1-)J)1,7K=M 	I=1 [1, 5-a] E 1) 3.--" 	 Ts. F (4Leta 

-7) 

mtiM6If'25-04Gttt-.:7-(2- 	7 z =J1.7 :4. ) -6-  (4-7 

1) ') 	)1,7K=)1,) 	[1, 5-a] E 1) 	 1: (0. 050 

g, O. 098 mmo l) 	 (O. 5 mL) 	L, 'Mgt 1) r)./A (0. 041 g, 

O. 293 mmo1)31.Zfi)1,-( 	 1- (O. 017 g, O. 245 mmol) V)1:1 	50 

°C-C2F141131t14#1_,L. 	 1_,40.4.avju 	 giF 

Et' )1,--e31=14111ffl Ltto #117. 	MfuAtt*-e5CIFL, z7M-Afitt 

r) 	-e i Lt_,  *LEM L 	41. tz R5.1 	ii)143 .L0 

7 -1-  (7 1=1 1=1*)1.14/)( 	-)i,=99/1) --ettAtZ 	 , 

47,2,4Let (0. 027 g, 48%)-T4to  

ESI-MS m/z : 582 (M+H)+; 1H-NMR (CDCI 3, a) : 1.16 (t, J = 7. 3 Hz, 3H) , 1 

. 35-1. 47 (m, 2H) , 1. 77-1. 81 (m, 2H) , 2. 57-2. 65 (m, 1H), 3. 22-3. 31 (m, 

2H), 3. 72-3. 85 (m, 2H), 4. 15-4. 30 (m, 2H), 6. 71 (s, 1H), 7. 11-7. 14 ( 

m, 2H), 7. 20-7. 44 (m, 6H), 7. 55-7. 61 (m, 1H), 7. 95 (s, 1H), 8. 45 (s, 

1H), 8. 52 (s, 2H). 

AilitiN 8 

[0162] )()I, 7- 	 7 z =)1.7 7-Z ) -6- (4-7 i=)1,E,1) 	)1.7K= 

[1, 5-a] E 1) )-3--()I,A)1,*=)143)1,/i7- h (t eta-8) 

mtiM6If'25-04Gttt-.:7-(2- 	7 z =J1.7 :4. ) -6-  (4-7 
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') 	)1,7K=)1,) 	[1, 5-a] E 	EF-. 	 lz (0. 070 

g, 	0. 137 mmo 1) 	1=11=1)( 	(0. 7 mL) 	gf4 l„ ga-0°C1:.:;1•3A111_, 

L. El) 	(O. 325 g, 4. 110 mmo1)31:0:1=11=1*fig)( 	(O. 350 g, 3. 69 

9 mmol) 	fjA 	2m-e48Fivnifil*Lt.:&, 1 mot /L ingV)1:1.t-Calt.,,V* 

It L 	U111 	L 7.1<11 - 7 D 	.1-4 -C21=14111ffl Lt o 	ig VIt.t.  

, MfIlAtiVICCANFL, ZA<MEgt I ') '71-4"-C$V2&, *Lan Lt_. 

./-0 1=1 	1`'J'7 7 — (1=11=1*)1,14/)( 

=99/1) "-CIANI- Z 	t) twiEtet (0. 031 g, 40%) Vi4t.:. 

ESI-MS m/z : 569 (M+H)+; 1H-NMR (CDCI 3, 	) : 1. 35-1. 51 (m, 2H) , 1.76-1. 8 

1 (m, 2H) , 2. 56-2. 65 (m, 1H) , 3. 70 (s, 3H) , 4. 06-4. 40 (m, 4H) , 7. 11-7 

. 14 (m, 2H), 7. 20-7. 43 (m, 6H), 7. 57 (dd, J = 6. 8, 2. 4 Hz, 1H), 8. 49 

(s, 1H), 8. 53 (s, 1H), 8. 59 (s, 1H), 8. 63 (s, 1H). 

ASA 9 

[0163] N- {7- (2- 1=11=1 7 z =)1,7 	) -6- [4- (4-7)01-1=1 7 s =)1,) 	I) 

)1,7K=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] E 1) 	 1=1 7°1=1/ 

(teta-9) 

(If21)  

N-tert-)1,-7-(2-'7 mi=i 7 i=)1,7 	) -6-[4- (4-7)01-1=1 7 i=)1,) E 

1) )-1-)J )1,7K=)1,1 	1=1 [1, 5-a] Et) EF-.)-3-A)1,7k7 

Aht.0116If23-04GttZI)1, 3- (N-tert-)1,A)1,7 7 	Ai) -7- (2- 

1=11=1 7 	=)1,77::-. 	) 	1=1[1, 5-a] E I) EF-. 	 1- (4. 

25 g, 8.82 mmol) 	, 4-7 i=)1,E 1) ):01-tfr) 1,)1:.:4-(4-7)1,71-1=17 

=)1,) 	1 ) 	(1. 87 g, 10. 46 mmol) 	mtiM1If'24L Re1:: L-C 

47,2,4L  et (2. 42 g, 59%) Vi4t.:. 

(If22)  

7-(2-%71=11=17 =)1,7 	) -6- [4- (4-7)1,71-1=17 =)1,) 	1) 

*=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] E I) EF-. 

-C•14 Gtt.t.:N-tert-)1,-7-(2-7 D D 7 i=)1,7:-1 ) -6-[4- (4-7 
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JL 	I=1 7 i=M C°'.') )-1-)3)1,7K=11.] 	Vi=i [1, 5-a] E 1) 

)1,7k77::-. 1: (2.24 g, 4.14 mmol) 	 If25L 	-cam, 

tett (1.49 g, 68%) 	-.14'tz. 

(If23) 

N- {7- 	7 i=)1.7:::. )-6-[4-(4-7/1.71-  7 i=)W 	1) )-1- 

)J)1,7K=M 	Vi=i [1, 5-a] E EF-. 	 1=1,=1/i, 

:4.F (fl eta-9) 

7 2 =)1.7 7-Z 	-6-[4- (4-7 )1.71-  1=1 7 i=)1,) 

)-1-)3/1.7K=)1,1 	VI:1[1,5-a] E 	 1: (0 

.080 g, 0.151 mmol) 	msoinifit6L Raiz L--cgetet (O. 080 

g, 89%) 

ESI -MS m/z: 597 (M+H)+; 1 H-NMR (DMSO-d6, a): 0.64-0.82 (m, 4H), 1.40-1 

.78 (m, 4H), 1.98-2.23 (m, 1H), 2.62-2.75 (m, 1H), 2.93-3.08 (m, 1H), 

3.37-3.43 (m, 1H), 3.76-4.02 (m, 2H), 7.09-7.55 (m, 8H), 8.36 (s, 1H 

), 8.56 (s, 1H), 10.40 (s, 1H). 

Vit01 10 

[0164] 7-(2-'7 Dm 	=)1.7 7-Z )-N- (1 	 -6-[4- (4-7/1.71-1=1 7 

i=M E'/' 1) )-1-)3)1,7K=)1,1 C°-'JI=1 [1, 5-a] E 

(tetta-10) 

7 	=)1.7 7-Z 	-6-[4- (4-7 )1.71-  I=17 

i=)1.) E'/' 1) )-1-)3)1,7K=)1,1 C°-'JI=1 [1, 5-a] E 

	

lz 	(0. 080 g, 0.151 mmo l) 	 -Alt .0117L PM: L --cgetet (0. 1 

06 g, 94%) 	-.14tz. 

ESI-MS m/z: 600 (M+H)+; 1 H-NMR (DMSO-d6, a): 0.94 (t, J = 7.1 Hz, 3H), 

1.21-1.69 (m, 4H), 2.07-2.23 (m, 1H), 2.64-2.74 (m, 1H), 2.93-3.03 ( 

m, 2H), 3.01-3.07 (m, 1H), 3.75-4.04 (m, 2H), 5.70 (s, 1H), 6.39 (t, 

J = 5. 6 Hz, 1H), 7.09-7.57 (m, 8H), 8.34 (s, 1H), 8.56 (s, 1H), 10.42 

	

(s, 	1H). 
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a f1 11 

[0165] 7- 	D D 7 i =)1,7 	)-6-[4- (4-7)01-1=1 7 s =)1,) E'' 1) )-1-)3)1, 

*=)1,]-N-(2-)( 	 Vi=i [1, 5-a] E 1) 

(ft to-11) 

(If21)  

-01,1 E Vi=i [1, 5-a] E 1) 	 )1,7K4- 	— I  

Aaf116If22"-C44GttZ7-(2-1=im 72=)1.J 7-Z ) -6- (11 	11,* 

=)1,) 	Vi=i [1, 5-a] E 1) 	 At (0. 400 g, 1. 008 mmo I) L 

ter t-V.  11.7 	01-tfr)L) 1:2-)( 	 (0. 303 g, 4.032 m 

mol) -1110, mtfil1If23 L Relz-_1_, --CM2,4Let (0. 459 g, 100%) Vi4tz 

0 

(If22)  

7-(2-7 1=11=17 =)1.7 	)-6-[4-(4-7/1,71-1=17i=M 

7K=M-N-(2-)( 	 Vi=i [1, 5-a] E 1) 

(fl eta-11) 

If21-C44Gtttzi)1,  7-(2-1=11=1 7 =11.7 7-Z ) -3-[N- (2- )i 

A)1,7 y 	 Vi=i [1, 5-a] El) EF-. 	 — h (0 

. 459 g, 1. 008 mmol) L 4-7 i=)1,E 1) )>g).1-tfr) 1,J 	(4-7/1.71-1=1 7 

i=)1,)E 1)),(0.158 g, 0.881 mmol) -1E110, Ahtf111If24LROI=L 

--cag2,4Let (0. 086 g, 15%) ViVzo 

ESI-MS m/z: 587 (M+H)+; 1H-NMR (CDCI 3, a): 1.31-1.45 (m, 2H), 1.74-1.7 

9 (m, 2H), 2.55-2.64 (m, 1H), 3.20-3.26 (m, 2H), 3.30 (s, 3H), 3.49 ( 

t, J = 5.1 Hz, 2H), 3.89-4.26 (m, 4H), 5.37 (t, J = 5.9 Hz, 1H), 6.96 

-7.10 (m, 4H), 7.28-7.42 (m, 3H), 7.54-7.57 (m, 1H), 8.44 (s, 1H), 8. 

49 (s, 1H), 8.49 (s, 1H). 

12 

[0166] N-{7-(2-1=11=1-5-)( 	 ) -6-[4- (4-7 )1.71- D 7 i=)1,) 
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') )-1-)3)1,7K=)1,1 	VI=1 [1, 5-a] E') 	 I=1 

"1=1/i 	 (fl 	a-12) 

(If21)  

I/1, 7- (2-1=11=1-5-)( )1,7 i=)1.7 	) 	%JD [1, 5-a] E EF-. )- 

6-)3)1,7K4-,— 

7-C 	i=14 ,E•Isi=i [1, 5-a] ° 'J; 	-6- t )1,7K4- 	— 	(5 

. 00 g, 24. 1mmo I ) L 4-7 )01-  1=1 -2- 	)1.7='J 01t*) L)1:12- I=11=1-5- 

	

)1,7= 1) (8. 54 g, 60. 3 mmol) 	 PM: 1,-Ca 

7,2,4Lett (2. 94 g, 37%) Vi4t.:. 

(If22)  

7- 	D-5-)( )1.7 i=11.7; )-6-(z 1- 4- ,)3)1,7=)1,) 	Vi=i [1, 

5-a] E 1) )-3-A)1,7k,Ag 

D-5-)( )1,7 i=)1,7:=. I) 	[ 

1, 5-a] E I) 	)-6-)3/1,7K4-,— 1- (2. 94 g, 8. 89 mmol) 	-1E110, 

.01.11IV22L 	1,"-CMIE4Let (3. 60 g, 99%) Vi4t.:. 

(If23)  

I/1, 3- (N-tert-)1,A)1,7 7 	)li) -7-  (2-  1=11=1-5-)( 	i=)1, 

7:-1/) 	1=1 [1, 5-a] E 	),-6-)3/1,7K4,— 

D-5-) )1.7 i=11.7; )-6-(i 

*=)1,) 	[1, 5-a] E 1) 	 At (3.00 g, 7.30 mmo l) 

PI Os  Aafillif23L 	L-cagEtet (3. 30 g, 97%) Vi4t.:. 

(If24)  

N-tert-)1,-7-(2- I=11=1-5-)( X11.7 i=)1,77::-. )-6- [4- (4-7/1.71-1=1 

i=)1,) E'/' )-1-)J)1,7K=)1,1 	Vi=i [1, 5-a] E 

	

If23--C44GtLiti/l,  3- (N-tert-)1,A)1,7 7 	)li) -7-  (2-  pm- 

5-)( X11.7 i=)1,77::-. ) 	•/' [1, 5-a] E 	 ( 

2.31 g, 4.96 mmol) L 4-7 i=)l,E 1) 	01-tfr)L)1:14-  (4-7 )01-  i=17 
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i=)1,) 	1) 	(O. 92 g, 5.14 mmo I ) 	Ahtf111If24L 

gEtf-, t (0. 85 g, 41%) Vi4t.:. 

(If25)  

7- 	D-5-)( )1,7 =)1,7 	)-6- [4- (4-7)01- 1=1 	=)[,) 

-1-)3/1.7K=)0 E5 VI=1 [1, 5-a] E 1) 

if'24-C44G41.t.:N-tert-7)1,-7-(2- 1=II=1-5-)(  )1,7 s =)1,7 	)-6- 

[4- (4-7/1.71-1=1 7 2 =)W 	)-1-)3)1,7K=)0 E 5 V1=1[1, 5-a] E I) 

1 (O. 85 g, 1.42 mmo l) 	Ahtf111If25L 

lz L-camtet (0. 42 g, 55%) Vi4t.:. 

(If26)  

N-{7-(2-'7D-5-)( )L72=)1,7 	-6- [4- (4-7 )1.71-  I=1 7 =)1,) 

)-1-i311,7K=11,] E 5 VD [1, 5-a] E 1) 

(1L 	a-12) 

if'25"-C44G41,L7-(2- 	D-5-)( )1,7 =)1.7 EF-. )-6- [4- (4-7)01D - 

7 =)W C°/'') )-1-)J)1,7K=)0 E5 V1=1[1, 5-a] E I) 

7 	(O. 08 g, O. 147 mmo l) 	Ahtf111If26L 	1, Z$ 

(O. 072 g, 80%) 	T tz 

ES I -MS m/z: 611 (M+H)+; 11-1-NMR (CDC13, 	) : 0. 82-0. 89 (m, 2H) , 1.00-1. 0 

6 (m, 2H) , 1. 31-1. 48 (m, 2H) , 1. 56-1. 59 (m, 1H) , 1. 71-1. 76 (m, 2H) , 2 

. 35 (s, 3H) , 2. 52-2. 56 (m, 1H) , 3. 61-3. 74 (m, 2H) , 4. 12-4. 32 (m, 2H) , 

6. 94-7.13 (m, 5H) , 7. 22 (br s, 1H) , 7. 42 (d, J = 8. 3 Hz, 1H) , 8. 50 (b 

r s, 1H) , 8. 65 (s, 1H) , 8. 76 (s, 1H) , 9. 77 (br s, 1H) . 

A'Sgil 13 

[0167] N- {7- 	D-5-)( )1,7 =)1,7 	-6-[4- (4-7 )1.71-  I=1 7 =)1,) 

)-1-)J)1,7K=)0 E 5 V1=1 [1, 5-a] Et) )-3--()I,A)1,7k=)0 

:4. h (t eta-13) 

AaiM12If'25"-C44Gtttz7-(2- 	D-5-)( )1,7 =)1,7 7-Z )-6- [4- (4- 

7)1,71-1=1 7 2 =)W E'. )-1-)J)1,7K=)0 E5 V1=1[1, 5-a] E 
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A)1.* 17. F (O. 08 g, O. 147 mmol) 	 1=1,=1 /it)l,7KAt01-t 

4-) 1,)1:7 ° DE 71-  Ag (O. 055 mL, 0. 737 mmo l) 	 msoill if'I'6L 

lz L-camtet (0. 081 g, 92%) V4t.:. 

ES I -MS m/z: 599 (M+H)+; 1H-NMR (CDCI 3, 	) : 1.08 (d, J = 7. 3 Hz, 3H) , 1 

. 35-1.48 (m, 2H) , 1. 71-1. 76 (m, 2H) , 2. 36 (s, 3H) , 2. 37 (q, J = 7. 3 H 

z, 	2H) , 	2. 52-2. 61 (m, 	1H) , 	3. 61-3. 74 	(m, 	2H) , 	4. 12-4. 32 	(m, 2H) , 	6. 94 

-7.14 	(m, 5H) , 7. 23 	(br 	s, 	1H) , 	7. 42 	(d, 	J = 8. 3 Hz, 1H) , 	8. 52 	(br 	s, 

1H) , 8. 68 (s, 1H) , 8. 75 (s, 1H) , 9. 80 (brs, 1H). 

ASA 14 

[0168] 7- (2-1=11=1-5-)( 11.7 =)1,7 EF-. /)-N-(1 )1,)] 	M -6- [4- (4-7 

/lit 1=1 2=)W 	1 ) 	)1,7K=11.]E 	1=1 [1, 5-a] E 1) 

)1,7k 	Ei F (4beta-14) 

AaiM12If25--C4Gttt:_-7-(2- 	D-5-)( )1.7 2=1L7; )-6- [4- (4- 

7/1,71-1=1 7 i=)W 	1 ) 	)l,7K=11]E 	1=1 [1, 5-a] E 1 ) 

(0.08 g, 0.147 mmol) 	-1E110, Aafil7L 	l,--C$ ,12,4E 

A t (O. 056 g, 62%) - tz 

ESI-MS m/z: 614 (M+H)+; 1H-NMR (CDCI 3, a) : 1.16 (d, J = 7. 3 Hz, 3H) , 1 

. 35-1. 39 (m, 2H) , 1. 72-1. 77 (m, 2H) , 2. 37 (s, 3H) , 2. 54-2. 61 (m, 1H) , 

3. 21-3. 31 (m, 2H) , 3. 61-3. 74 (m, 2H) , 4. 12-4. 32 (m, 2H) , 6. 70 (br s, 

1H) , 6. 95-7.14 (m, 5H) , 7. 24-7. 26 (m, 1H) , 7. 42 (d, J = 8. 9 Hz, 1H) , 

7. 97 (br s, 1H) , 8. 45 (s, 1H) , 8. 49 (br s, 1H) , 8. 56 (s, 1H). 

ASA 15 

[0169] N-i)1,-7-(2- 	D-5-)( 	 )-6-[4- (4-7 )01-1=1 7 2 =JL 

) 	1 ) 	)l,7K=11]E 	1=1 [1, 5-a] E I) 	 ( 

fl eta-15) 

(If21) 

I)1, 7-(2-'> mi=1-5-)( 	 )-3- 

) 	Vi=i [1, 5-a] E 1) ),-6-)3/1,7K4-',- 
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Ahtf1112If22"-C44Gtt.Z7-(2-1=11=1-5-)( 	 J)-6-(i 

4 ,)3)1,7K=j1.) 	Vi=i [1, 5-a] E 1) 	 At (0. 72 g, 1.75 m 

mol) L tert-)1.77::-.01-tfr)I,J1=i)1.7:4. 	(2.0 mol/L THFMA; 

3. 5 mL, 7. 01 mmol) 	msoill If23L 	L-ctzetet (0. 67 g, 

87%) 	-•14t-.:. 

(If22) 

N-i)1.-7-(2-1=11=1-5-)( 	 ) -6-[4- (4-7 )1.71- 	m=)1, 

) 	-1-) )l,7K=ME 	1=1 [1, 5-a] E 1) 	 Ts. h ( 

fl eta-15) 

if21"-C44G1t.t.:I/1, 7-(2-1=11=1-5-)( 

)1,A )1,7 7 	)li) 	Vi=i [1, 5-a] E 1) 	)-6-)3/1,7K4- 	— h (0. 08 

4 g, 0.205 mmol) L 4-7 i=)l,E 	01-thL)1:=4- (4-7 )01-  i=i7 

=)l,) E'' 	(0. 030 g, O. 183 mmo I) 	msoin If24L 1R I= L-C 

47,2,4L  et (0.019 g, 16%) V4t.:. 

ESI-MS m/z: 571 (M + H)+; 11-I-NMR (CDCI 3, a) : 1.17 (t, J = 7.3 Hz, 3H), 

1.20-1.43 (m, 2H), 1.62-1.80 (m, 2H), 2.37 (s, 3H), 2.52-2.62 (m, 1H 

), 3.03-3.10 (m, 2H), 3.20-4.40 (m, 4H), 4.97 (br t, J = 6.0 Hz, 1H), 

6.90-7.27 (m, 6H), 7.37 (d, J = 8.3 Hz, 1H), 8.45 (s, 1H), 8.46 (s, 

1H), 8.50 (s, 1H). 

1f, 01 16 

[0170] N-I)1,7-(4-1=11=1-2-)( )1.7i=)1.7:iiI)-6-[4-(4-7/1.71-1=1 7 =)1, 

) 	-1-) )l,7K=ME 	1=1 [1, 5-a] E 	 Ts. 1: 

fl eta-16) 

(If21) 

7-(4-1=11=1-2 

I/1, 	t 	 V1=1[1, 5-a] E 1) 	:6-)3/1,7K4 — 	(5 

. 00 g, 24. lmmo I) L, 4-7J1.71- 	11.7 = 1 ) 	1:4-7 
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)1.7= 1) 	(5. 13 g, 36.2 mmol) 	A fi11I 1 L 

7,2,4Let (3.80 g, 48%) V4t.:. 

(If22)  

7- 	D-2-)( )1,7 i=)1.7 /)-6-(z 1- 4- 	)1,7K=)1,) 	VI=I [1, 

5-a] El) 

if'21-444Gttiti)1, 	 D-2-)( )1.7 z =)1,7 1) E•/si=i [ 

1, 5-a] E :4. :-6-)J)1,7K4-,- 1- (3. 80 g, 11.5 mmol) 	-Alt 

fill If22L 	l,"-CM12,4Let (4. 58 g, 97%) Vi4t.:. 

(If23)  

I/1, 7- 	D-2-)( )1,7 i=)1.7 	) -3- (N-i )1,A)1,7 

) 	[1,5-a] E') ),-6-)3/1,7K4,- 

if22-C•14G4Itt7-(4- 	D-2-)( 	 ))-6-(i 1- 4-)3)1, 

*=)1,) 	Vi=i [1, 5-a] El) 	 ,fit (1.00 g, 2. 43 mmol) L 

(2. 0 mol/L THFgA; 4. 9 mL, 

9. 74 mmo l) 	msol111f'1'3L Relzl,-CM12,4Let (1. 01 g, 95%) 

Tit o 

(If24)  

D-2-) )1,7 i=)1.7:=. 1)- 6- [4- (4-7/1.71-1=1 7i= 

)1,) 	 )1,7K=)1,1 	V1=1 [1, 5-a] Et) EF-. 	 EF-. 

(t eta-16) 

if23"-C44 Gtt.tt 	7- 	D-2-)( )1,7 2 =11.1; )-3-(N-i 

)1,A)1,7 7 	E `ID [1, 5-a] E I) 	 1- (0. 33 

g, O. 77 mmo l) L , 4-7 	 ),C)1-tfr) 1,)1:=4-(4-7)1,71-1=1 7i= 

)1,) 	I) 	(0. 26 g, 1. 44 mmo l) 	mtimi I 4L 	-cam, 

tett (0.029 g, 6%) -T t 

ESI -MS m/z: 569 (M - H) -; 1H-NMR (CDCI 3, a) : 1.16 (t, J = 7. 3 Hz, 3H) , 

1. 30-1. 50 (m, 2H) , 1. 72-1. 87 (m, 2H) , 2. 39 (s, 3H) , 2. 58-2. 80 (m, 1H 

) , 3. 02-3. 12 (m, 2H) , 3. 25-4. 03 (m, 2H) , 4. 05-4. 28 (m, 2H) , 4. 90 (t, 
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J = 5. 9 Hz, 1H) , 6. 95-7. 30 (m, 6H) , 7. 37 (s, 1H) , 8. 19 (s, 1H) , 8. 34 

(s, 1H) , 8. 43 (s, 1H). 

Alit1#11 17 

[0171] N- [7- (4-7/1,71-1=1-2-)(  )1.7 =)1,7 	) -6- (4-7 	 l) 

)1,7K=)1,) 	Vi=i [1, 5-a] E l) )-3--()I,A)1.*=)1,17-t 1-7 F (1E 

eta-17) 

AaiM11f25"-C44Gtttz7-(4-7)1,71-1=1-2-) )1,7 =)1.7 7-Z J) -6- (4-7 

=)1.E ') 	)1.7K=)1.) 	V1=1[1, 5-a] E ') 

1 (O. 098 g, O. 175 mmo 1 ) 	E l) 	(2 mL) 1:=Mf4 L., 4- ())( )1,7 

) E l) 	(0. 023 g, O. 189 mmo1)31.ZAVE7-t 	(O. 25 mL, 3. 50 mmo 1 ) 

- ))1:1 .t, 50 °C-C21i-41131h1-1WAI# Ltzo ait?Alz1 mo1/1_11fig-AT L, 7 1=1 

1=1 7k)1,1_4 -e31=14Ebffi Lt_-. 	 z71<0,5k7 zJ 	51,/ 

112PILL. 441=Dttt:JA51 - ')tif)lit 7 ./-0 1=1 V 1- 	- 

*)1,./A/)( 	-)1,=9/1) -efliNt 	LI: 	, 4,12,4Let (0. 013 g, 14%) 

ESI-MS m/z: 551 (M+H)+; 1H-NMR (CDCI 3, a) : 1. 44-1. 62 (m, 2H) , 1.72-1. 9 

1 (m, 2H) , 2. 10 (s, 3H) , 2. 40 (s, 3H) , 2. 56-2. 76 (m, 1H) , 3. 63-4. 43 ( 

m, 4H) , 6. 91-7. 04 (m, 1H) , 7. 04-7. 37 (m, 7H) , 8. 28 (s, 1H) , 8. 48 (s, 

1H) , 8. 63 (s, 1H) , 10. 21 (s, 1H). 

ASA 18 

[0172] N- {7-(2-7 i=i1=1-4-)( )1,7 =)1.7 	) -6- [4- (4-7/1.71-  D 7 	)1, ) 

') 	)1,*=)1,1 	I=1 [1, 5-a] E 1) 	 7° 1=1 E 

(t eta-18) 

(If21) 

I/1,7-(2- 1=1 1=1-4-)(  )1,7i=)1.7::--. 1) E•ji=i [1, 5-a] E l) 	)-6- 

1:1=1 	VD [1, 5-a] E l) 	)-6-)3)1,7K4-,- 1- (15. 

0 g, 72.4 mmo 1 ) L 4-7/1.71-1=1-2-)( 	)1,7= ') ,a).1-tfr) L)1::_2- 1=11=1-4- 
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)1,7= 	(20.5 g, 144.7 mmo I ) 	-1E110, 	 1_, -"C 

47,2,4L  et (8. 37 g, 35%) 

(If22)  

6-i 1- 4- 	)1,7K=)1,-7-(2- 	D-4-)( )1.7 =)1,7 	) 	Vi=i [1, 5- 

a] E I) :4. )-3-A)1,7kAg 

	

D-4-) )1.7 i=)1,7:4. ) 	VD [1, 

5-a] E I) )-6-)3)1,7K4-,— 1- (8. 37 g, 25.3 mmo l) 	Aafill 

If22L 	1,"-CMIE4Let (10. 7 g, 100%) - •14t•-.:-. 

(If23)  

I)1,3-(N-tert-)1,A)1,7 7 	)li) -7-  (2-  I=1 I=1-4-)(  )1.7 i=)1,7 

1=1 [1, 5-a] E 	 )1,7K4,— 

If22-04 Gt.t.:6-I 1- 4- )3)1,7K=)1.-7- 	D-4-)( J1.7 2 =)1,7 

1) 	[1, 5-a] E 1) 	 At (10. 66 g, 25.3 mmo l) 

Ahtf111 1ftit3L 	--cmgEtet (11.17 g, 95%) 

(If24)  

N-tert-)1,-7-(2- 	D-4-)( )1,7 =)1,7 	) -6- [4- (4-7)1,71-1=1 7 

=)I,) E'/' )-1-)3)1,7K=)1,1 	Vi=i [1, 5-a] E 

If23-C44 Gtt.t.:I/1,3-(N-tert-)1,A)1,7 7 	)1.)-7-(2-'Jmi=1-4- 

)( 	)1,7 =)1,7 EF-. ) 	[1, 5-a] E 	)-6-)3)1,7K4-,— 1- (11 

.17 g, 24.0 mmo I ) , 4-7 =)l,Et) )>g).1-tfr) 1,)1:14-(4-7)1,71-1=17 

=)I,) 	 (5. 93 g, 33. 09 mmo l) 	Ahtfl.11If24L 	LT.  

tv,2,4E,-s-t (8. 33 g, 63%) 

(If25)  

7- 	D-4-)( )1.7 =)1,7 	) -6- [4- (4-7)01-1=1 	=)[,) 

)1,*=)1.1 	Vi=1 [1, 5-a] E 	 :4. 1: 

If24-C44 Gttt.:N-tert-)1,-7-(2- 	D-4-)( )1.7 s =)1,7 	) -6- 

[4- (4-7/1.71-1=1 7 2 =)1.) 	)-1-)3)1,7K=)1.1 	Vi=1 [1, 5-a] E 



[e-9 I] DI God  ( / L'1(= 'Lop 4(;-17 '3) -L-1(=Aii( ;*.i T-9 

(3ffii) 

'74 it. 	(%ZL ‘2  60 .6) 

4q1/21Z0-1 =Itt 	 ( I oww 9 .3C ‘2  OC .9) 'Z =L 

1=11=1 4(:-17 'z=1 44-60‹ (1 =Lir )e-z- _fel( c-t % 	( I oww '9C ‘2  0 

9 .L) 	— Vii,*-Aitl( [(-9-<(;:i ?[e-9'111=ii ?*1=1.1 

— ;*•Al 

c(-9-<(: ri? [e-nimi?(( -..-z_L1(=mcom4(;-17‘3)-L1(T 

(I I) 

(61-e 	qi') 

-fe? D. [1(=*1(Y1()--C-<(; (1? [e-9 '1] 0/ ? [1(=Aii(c(-I- 

E:(; ci? (1(= 	_fetl(L -17) 	( / L'1(= 'Lop 4(;-17 '3) -LI -N [CL 10] 

6 *WV 
(H l 	s) 99 .8 	(HI 'e) C9 8 	(HI 'e) 1717 .8 	(HI 'e) 9C 

(H9 '1u) 63 .L-96 .9 	(1-117 '1u) 	 (HI '1u) 99 .3-99 3 	(HC 'e) 

6C .3 	(HZ 'zH 9 L = 	‘b) 9C Z 	(HZ 'w) 6L . 1-17L 1 	(HZ 'w) C17 . 1-IC . 1 

(HC 	'zH 171 = 	'1-) 60 . 1 : (9 ''10(10) 	(H + 	669 :z/w SW-  I S] 

'74 #1. 	(/006 ‘2  390 .0) ki; 	alf D-1 =1 

( I oww 0917 .0 lw 17C0 .0) N<-1e?1=10L =1 ri 

4-60N<Ai1Irc(‹NimoL 	%1 	(loww 360 .0 ‘2  090 .0) 	L 

<*1(Y-C-<(: 	[e-9 I] DI ? [1(=AL1(C(-I-<(; 	or= 

D4c1(G-17)-17]-9-(/;L'I(==G'Iff)e-17-0 4-3)-L---T49,#,J; a.9,T,fr 

(8l 	) 	strz L -fe 

DoL ti(=*1(Y10--C-<(: 	[e-9'I] Di ? [1(=w1(C(-1,-<(;  

(1(= 	_fetl(L -17) 	( / L'1(= L1( )(-17-D 4-3)-0-N 

(9ffiT) 

	

(%179 	ZZ .3) 	q1/21 D-1 =1 

	

SPA R9F,frifiiRM 	(loww 170 .9 ‘2  08 .C) 	LEZ*1(Y-C-E;(; 

ICOSSO/II0Zdf/I3d 	 z8 	 689801/110Z OM 
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1) )-3-A)1,7kAt 

If21"-C44 Gt.t:: 	)1,7- (2, 4- 	I=1 I=1 7 =)1,7 7-Z 1) 	Vi=1 [1, 5-a] 

E t) 	11,7K4-,- 1- (9.09 g, 25.9 mmol) -1E111,N, -Alt1M1if2 

2 	1,"-CMIE4Let (8. 69 g, 78%) Vi4t.:. 

(If23) 

I)1,3-(N-tert-)1,A)1,7 7 -(1L)-7-(2, 4- 	7 i=)1,7 	) 

	

[1, 5-a] E 	 )1,7K4,- 

If22"-C44GttL6-I 1- 4- 	)1,*=)1,-7- (2, 4- 	7 i=)1,7 	) 

• Vi=i [1, 5-a] E 	),-3-A)1,7kAg (8. 69 g, 20.2 mmol) 	-1E111,N, 

htf111If23L Rain L-cagEtet (7. 74 g, 79%) Vi4t.:. 

(If24) 

N-tert-11,-7- (2, 4- 	I=1 I=1 7 i=)1,7 	)-6- [4- (4-7)1,1-  1:1 7 i=11, 

) 	1) )-1-)3)1,7K=)1,1 	VI=1 [1, 5-a] E 	 EF-. 

if'1'3-C•14Gttt.:I/1,3-(N-tert-)1,A)1,7 7 -(11.)-7-(2, 4-=) 

I=1 7 i=)1,7 EF-. ) 	1=1 [1, 5-a] E 	 )1,7K4-,- 1- (2.98 g 

, 6. 13 mmol) 	, 4-7 I =)1,E 1) 	L)1:14- (4-7)01-1=1 7 =)1,) 

E t) 	(1.5 g, 8.18 mmol) -1E111,N, Ahtf111If24L Relzl,-CM12,4E 

et (1.57 g, 41%) 	-.14t.z. 

(If25) 

7- (2, 4- 	Dm 7 i=)1,7 	)-6- [4- (4-7)01-1=1 7 i=)1,) 	I) 

)1,7K=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] E 	 Ts. 1: 

If24-C44 Gtt.t.:N1-tert-)1,-7- (2, 4- 	I=1 I=1 7 i=)1,7 :4. )-6- [4- (4 

- 7)1,71-1=1 7 i=)1,) C°'.') )-1-)3)1,7K=)1,1 	Vi=1 [1, 5-a] Et) 

1: (1.57 g, 2.53 mmol) 	Ahtf111If25L 

47,2,4Let (1.30 g, 91%) Vi4t.:. 

(If26) 

N- {7- (2, 4- 	Dm 7 i=)1,7 EF-. )-6- [4- (4-7)01- D 7 i=)1,) 	=) 

- )1,*=)1.1 	'ID [1, 5-a] E 	 7°1=1 
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:4.I (1Le1ta-19) 

If25-C44 tt.t.:7- (2, 4- 	1=11=1 	=)1.7 	) -6- [4- (4-7/1.71-  1=1 7 

=)W 	') )-1-)3)1,7K=11.] 	V1=1[1, 5-a] E l) 

1 (O. 050 g, O. 089 mmo l) 	 1=1 / 	)1,7KAtO1tfr) 1,J1:-_7°1=1E 

71-Ag (0.033 mL, 0.444 mmol) -1E110, Ahtf111If26L 	l,"-C47,2,4E 

A t 	(0.034 g, 62%) -.14'tz. 

ESI-MS m/z: 619 (M + H)+; 1H-NMR (CDCI 3, a): 1.08 (t, J = 7.5 Hz, 3H), 

1.37-1.48 (m, 2H), 1.79-1.83 (m, 2H), 2.36 (q, J = 7.5 Hz, 2H), 2.61 

-2.69 (m, 1H), 4.09-4.35 (m, 4H), 6.97-7.13 (m, 4H), 7.32-7.35 (m, 2H 

), 7.57 (s, 1H), 8.48 (s, 1H), 8.60 (s, 1H), 8.67 (s, 1H), 9.47 (s, 1 

H). 

011 20 

[0174] 7- (2, 4-)1=11=1 7 =)1.7 /)-N-(1 )1.)711./ i-()1.) -6- [4- (4-7/1.71- 

I=1 7 =)W 	 11,7K=)1,] 	1=1 [1, 5-a] E 

7 	(t eta-20) 

Aaf1119If25"-C44 Gttt:_-7- (2, 4- 	7 	11.7 7-Z ) - 6 - [4- (4- 7 )1. 

7J-1=1 72=11.) 	)-1-)3/1.7K=M 	[1, 5-a] El) 7-Z )-3-A)1. 

	

lz (0.050 g, 0.089 mmol) 	mtfil7LRelzl,-CaRte 

'A (0.038 g, 67%) 	-.14tz. 

ESI-MS m/z: 634 (M + H)+; 1H-NMR (CDCI 3, a): 1.15 (t, J = 7.3 Hz, 3H), 

1. 35-1. 48 (m, 2H), 1. 80-1. 84 (m, 2H), 2. 

m, 2H), 4. 00-4. 11 (m, 4H), 6. 66-6. 69 (m, 

-7.36 (m, 2H), 7.55 (d, J = 0.7 Hz, 1H), 8.16 (s, 1H), 8.44 (s, 1H), 

8.49 (s, 1H), 8.49 (s, 1H). 

21 

[0175] 7-(2-1=11=1-4-7)1,71-1=1 	i=11,7; 	 1=1 7c =i E)143)1,/i-()1.) - 

6-[4- (4-W.7J-1=1 	=)1.) 	)-1-)3/1.7K=)1,1E V1=1[1, 5-a] E 

(teta-21) 

62-2. 70 	(m, 1H), 	3. 21-3. 30 	( 

1H), 6. 98-7. 13 	(m, 4H), 7. 34 
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(If21)  

I/1,7-(2-1=11=1-4-7)1,71-1=17 i=)1.7:::. 1) E•ji=i [1, 5-a] E 

)1,7K4-,- 

1=1 [1, 5-a] 	 )1,7K4-,— 1- (5. 0 

g, 24.1 mmol) L 4-7 )01-  1=1-2- 	= 1) 01-tfr) 	 D-4-7 

)01-  D 7='J 	(2. 81 g, 19. 3 mmo I) 	-AltiM1ifil Ip7eiz L-ca 
7,2,4L et (5. 56 g, 69%) Vi4t.:. 

(If22)  

6-i 1- 4- 	)1,7K=)1.-7-(2- 	D-4-7)1,71-1=1 7 i =)1,77::-. 1) 	1=1 [1, 

5-a] E 	)-3-A)1,7kAg 

tttz 	)1,7- 	D-4-7/1.71-Q 7 =)I,7 	) 	[ 

1, 5-a] E 	),-6-)3)1,7K4-5— 1- (5. 55 g, 16.6 mmo l) 

1f'22L Rain L-CMIE4Let (6. 09 g, 88%) Vi4t.:. 

(If23)  

I/1,3-(N-tert-)1A)17 7 	)li) -7-  (2- 	D-4-7/1.71-1=1 7 =)1, 

7 	) 	1=1 [1, 5-a] E 	),-6-)3/1,7K4,— 

	

if'22-04Gtttz6-I 1-4- 	)1,7K=)1,-7-(2- 	-4-7)01-  72=J1 

7 	) 	[1, 5-a] E 1) 	 At (6. 09 g, 14. 7 mmo 1) 

PI Os  Ahtf111 1f'I'3L Ip7 l: -cgm,2,4E et (4. 98 g, 72%) Vi4t.:. 

(If24)  

N-tert-)1,-7-(2-fJ 1=11=1-4-7)1,71-1=1 7 =)1,7 EF-. )-6- [4- (4-7/1.71- 1=1 

7 	=)1,) 	1) 	-1-) )1,7= Ai] 	VI=1 [1, 5-a] E 

7 EF-. 

if'23-C44Gtt.t.:I/13-(N-tert-)1A)17 7 	-()1.)-7-(2- 

7 )1,71- 1=1 7 	=)177::-. ) E 	̀1' 1=1 [1, 5-a] E )1,7K4- 	( 

4.98 	g, 10.60 mmol) L, 4-7 =)1,E 1) )>g).1-tfr) 1,)1:14-(4-7)1,71-1=17 

i=)1,) (1.43 	g, 7. 97 mmol) Ahtf111If24L Raiz L 

-cagEtet (2. 95 g, 93%) Vi4 
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7- mi=1-4-7)01-1=1 7 i=)1,7 	) -6- [4- (4-7/1.71-1=1 7 i=)1,) 

)-1-)J)1.7K=)1.] V1=1[1, 5-a] E 

If24-C44Gttt.:N-tert-)1,-7-(2-1=11=1-4-7/1.71-Q 7 i=)1,7 I )- 

6- [4- (4-7)0J-1=17 	=)1,) )1.*=)1,1 t° i V1=1[1, 5-a] E 

1 (2.95 g, 4.89 mmol) 	 fl11If25L 1177  

L-CagEtet (2. 24 g, 84%) Vi4t.:. 

(If26) 

7-(2- 1=1 1=1-4-711,71-1=17 i=)1,7 EF-. /)-N- 	1=1 7° 1=1 EA.)] 	- 

6- [4- (4-7)0J-1=17 =)1,) 	 )1.*=)1,1 E V1=1 [1, 5-a] E 

(t eta-21) 

	

if'25-04 Gt,t.:7- (2- I=1 1:1-4-7/1.1 D7 =)I,7 	) -6- [4- (4-7)1.1- 

1=17 i=)1,) 	)-1-)J)1,7K=)1,1 	[1, 5-a] E 

lz 	(0.10 g, 0.18 mmol) 	11.-( 	7f —  1- 0 1-tfr) 1,J 	1=1 

701=1E)1,-( 	 (O. 046 g, O. 549 mmol) -1E11 	-Altfij7L Raiz 

L-cooLet (0.055 g, 47%) Vi4t.:. 

ES I -MS m/z: 	630 	(M + H)+; 	11-I-NMR 	(DMSO-d6, a) : 	O. 28-0. 36 	(m, 2H) , 	O. 52 

-0. 65 	(m, 2H) , 	1. 20-1. 90 	(m, 4H) , 	2. 20-2. 28 	(m, 1H) , 	2. 40-2. 44 	(m, 1H 

) 	, 2. 72-2. 78 	(m, 1H) , 3. 00-3. 05 	(m, 1H) , 3. 72-4. 12 	(m, 2H) , 6. 53-6. 55 

(m, 1H) , 7. 05-7. 62 	(m, 7H) , 8. 37 	(s, 	1H) , 8. 58 	(s, 	1H) , 	10. 35-10. 62 

(m, 2H). 

a 1J 22 

[0176] N-17- (2, 5- 	7 s =11.7 7-Z ) -6- [4- (4-7/1.71-1=1 7 i=)1,) 

-1-t)1.*=)1.1 E 	[1, 5-a] E 1 ) 	-3--()I.A)1.*=)1.1 7° 1=1 

(tetta-22) 

(If21) 

11,7- (2, 5- 	D D 7 2 =11,7 EF-. ) E 	1=1 [1, 5 -a] E EF-. 	)1. 

*4- — 
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1:1=14- 	E 	1=1 [1, 5-a] E 	 )1,7K4- 	1- (7. 5 

0 g, 36.2 mmol) 	, 4-7 )01-  1=1-2- 	= 1 ) 0 1-tfr) L) I:12, 5- 	1=11=1 

mtfil 1 'VI' 1LP4-1 1:-_ L, -C PAIS- 

(If22)  

6-i 1- 4- 	)1,*=)1,-7- (2, 5- 	I=1 7 2 =J1.7 	) 	%ID [1 5-a] E 

)-3-A)1,7kAg 

if21-04 Gt.tti)1,7- (2, 	I=1 7 =)li7 7-Z ) 	[1,5-a] 

E 	)-6-)3)1,7K4-,- 1- (8. 64 g, 24.6 mmol) 	-Alt1M1if2 

2 	1,"-CMIE4Let (9. 51 g, 90%) 	-•14t•-.:-. 

(If23)  

I)1,3-(N-tert-)1,A)1,7 7 	)1.) -7- (2, 5- 	 =)1,7 	) 

[1, 5-a] E 	)-6-)3/1,7K4,— 

If22"-C44 GttL6-I 1- 4- 	)1,*=)1,-7- (2, 5- 	7 2 =)1,7 	) 

E 	%ID [1, 5-a] E 1) ),-3-A)1,7kAg (9. 51 g, 22. 1 mmo l) 

h` fill 	Rain L-cagEtet (8. 52 g, 79%) -•14t•-.:-. 

(If24)  

N-tert-)1,-7- (2, 5- 	1=11=1 	=)1,7 	) -6- [4- (4-7)01-  1=1 7 =)1, 

) 	1 ) 	-1-) 	 1=1 [1, 5-a] E 	)-3-A)1.7k,7:::1 

if'1'3-C44 Gttt-.:I/1,3-(N-tert-)1,A)1,7 7 	)1,) -7- (2, 5-=) 

172=J1.7 EF-. /)C° 	1=1 [1, 5-a] E 	 )1,7K4-,— 1- (2.95 g 

, 6.06 mmol) 	, 4-7 	 )>g).1-tfr) (,) 1:4- (4- )i,71-  172=J1.) 

(1. 5 g, 8.18 mmol) 	Ahtfil 1 If24L 	L-C4,12,4E 

et (2. 35 g, 70%) Vf4t.z. 

(If25)  

7- (2, 5- 	1=11=1 	=)1.7 	) -6- [4- (4-7)01-1=1 	=)1,) C°'.') ):-1- 

)J )1,7K=)1.] 	Vi=i [1, 5-a] E 	 EF: 1: 

If24--C44 Gtt.t.:N-tert-)1,-7- (2, 5- 	1=11=1 7 =)1,7 	) -6- [4- (4 

7=1) (5. 30 g, 32.6 mmo l) 

(8. 64 g, 68%) -.14t.z. 
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- 7 /lit 1=1 	=JW C°'.') )-1-)3)1,7K=)1,1E V1=1[1, 5-a] E 

-A)1,7k7F:: 1 (2.35 g, 3.79 mmol) 	MS0111If25LM-11:1_,-C 

47,2,4L  et (1.56 g, 73%) 	-•14t-.:. 

(If26) 

N- {7- (2, 	D D 7 i=)1,1EF-. J)-6-[4-(4-7)01- 1=1 7 i=)1,) 	=) 

-1-t)1.*=)1.1E V1=1[1, 5-a] El) 	 I=1 

(tetta-22) 

If25-C44 tt.t.:7- (2, 5- 	1=11=1 	=)1.7 	)-6- [4- (4-7/1.71-  la 72  

=)W E/' )-1-)])l,7K=)l,] 	1=1 [1, 5-a] E 

1 (0.050 g, 0.089 mmol) L, 	1=1 7'1=111,7KAg0 1-tfr) L)1:-_7°1=1E 

71-Ag (0.033 mL, 0.444 mmol) -1E110, Ahtf111If26L 	L. Z$ 

A t (O. 050 g, 92%) 

ESI-MS m/z: 619 (M + H)+; 1H-NMR (CDCI 3, a): 1.09 (t, J = 7.3 Hz, 3H) , 

1. 46-1. 56 (m, 2H) , 1. 81-1. 87 (m, 2H) , 2.36 (q, J = 7. 5 Hz, 2H), 2.62 

-2.70 (m, 1H), 4.23-4.53 (m, 4H), 6.96-7.02 (m, 2H) , 7. 09-7. 14 (m, 2H 

) , 7. 26-7. 33 (m, 2H), 7.49 (d, J = 8. 4 Hz, 1H), 8.64 (s, 1H), 8.66 (s 

, 	1H). 

l'Sfl 23 

[0177] 7- (2, 5- 	I=1 I=1 7 =)1.7 	)-N-(i)lit 	)1.)-6- [4- (4-7)01- 

i:17 =)W E/ 1) ) -1-)3/1,7K=)1,1 	VD [1, 5-a] E 

(t eta-23) 

Aa.01122If25"-C44Gtttz7-(2,5-) 	7 	)1.7 7-Z 	-6-[4- (4-7 11. 

71-  I=1 7 	)1,) 	)-1-)3/1.7K=)1,1E V1=1[1, 5-a] El) 7-z 

* 7:"..-z. 1 (0.050 g, 0.089 mmol) -1E110, -Altfil7LM-11:1_,-CM12,4Le 

• (0.034 g, 60%) 	-.14tz. 

ESI-MS m/z: 634 (M + H)+; 1 11 NMR (CDCI 3, a) : 1.15 (t, J = 7.3 Hz, 3H) , 

1. 46-1. 57 	(m, 	2H) , 	1. 83-1. 88 	(m, 	2H), 	2. 63-2. 72 	(m, 	1H), 	3. 20-3. 30 ( 

m, 2H), 3.95-4.30 	(m, 4H), 6.60-6.63 	(m, 1H), 6.97-7.03 	(m, 2H) , 7. 10 
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-7.15 (m, 2H) , 7. 26-7. 33 (m, 2H) , 7. 48 (d, J = 8. 4 Hz, 1H) , 8. 45 (s, 

1H) , 8. 57 (s, 1H) , 8. 58 (br s, 1H). 

ASA 24 

[0178] N-17- (2, 5- 	D D 7 s =11.1; 	-6-[4- (4-711.f 1=1 7 s =)1,) 

-1-t)1,7K=)1,] 	[1, 5-a] ° 'J 	 7-t I-7 EF-. 

(1E eta-24) 

Aa.o1122If25"-C44 Gt.t.:7-  (2, 5- 	7 s=11.1; )-6-[4- (4-7 )1. 

7J- 1=1 7 i=)1,) E,1) )-1-)3/1.7K=)0 	1=1 [1, 5-a] ° 'J 7-Z )-3-A)1, 

* 	1: (0.07 g, 0.12 mmol) L, 	1=1,=1/it)1,7KAgoi-thijiz: 

mg (0.036 mL, 0.62 mmo l) -1E110, Ahtf111IfIlI6L 	L-camtet 

(0. 048 g, 64%) 	V.= 

ES I -MS m/z: 605 (M + H)+; 1H-NMR (DMSO-d6, 	) : 1. 25-1. 83 (m, 4H) , 1.93 

(s, 3H) , 2. 22-2. 28 (m, 1H) , 2. 70-2. 78 (m, 1H) , 3. 05-3.10 (m, 1H) , 3. 

84-4. 18 (m, 2H) , 7. 05-7. 72 (m, 7H) , 8. 42 (s, 1H) , 8. 63 (s, 1H) , 10. 49 

(br s, 1H) , 12.17 (br s, 1H). 

25 

[0179] N-17- (2, 5- 	D D 7 m=11.7 7-Z 	-6-[4- (4-711.f D 7 i=)1,) 

-1-t)1.*=)1.1 

	

	VD [1, 5-a] ° 'J )-3--()1,A)1,*=)1,1-3-)(  )01- 

(teta-25) 

Aaf1122Ifi'5"-C44 Gttt:_- 7-  (2, 5- 	7 z=11.1; ) -6-[4- (4-7 )1. 

A-1=I 7 i=)1,) 	I) )-1-)3/1.7K=)0 	1=1 [1, 5-a] ° 'J 7-Z )-3-A)1, 

* 	1: (0.07 g, 0.12 mmol) L, 	1=17°1=1/i :)] )1,7K At01-thL)1:: 

3-)( 	 -3-)j)l.7KAg (O. 072 g, O. 62 mmo I) 	Aafill 

If26L 	l,"-CMIE4Let (0. 063 g, 76%) ViVzo 

ESI -MS m/z: 661 (M + H)+; 1H-NMR (DMSO-d6, 	) : 1. 31-1. 80 (m, 4H) , 1.46 

(s, 3H) , 2. 22-2. 29 (m, 1H) , 2. 66-2. 78 (m, 1H) , 3. 02-3.11 (m, 1H) , 3. 

87-3. 95 (m, 1H) , 4. 03-4. 10 (m, 1H) , 4. 22 (d, J = 6. 2 Hz, 2H) , 4. 63 (d 

, J = 6. 2 Hz, 2H) , 7. 07-7. 37 (m, 4H) , 7. 44 (d, J = 8. 2 Hz, 1H) , 7. 59 
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(d, J = 8. 4 Hz, 1H) , 7. 67 (s, 1H) , 8. 43 (s, 1H) , 8. 69 (s, 1H) , 10. 53 

(s, 1H) , 12. 30 (br s, 1H). 

ASA 26 

[0180] N- {7- (2, 5- 	Dm 7 z =)1,7 7-Z 	-6-[4- (4-7 )1.71-  1=1 7 z =)1,) 	l) 

	

)1,7K=)1,] E Vi=i [1, 5-a] E l) 	 )1,A)1,* =)1A 

(1L eta-26) 

Aa.o1122If25"-C44 Gt.t.:7- (2, 5- 	72=J1.7 7-Z ) -6-[4- (4-7 )1, 

71-1=1 7 =)1,) 	') 	11.7K=)1,] 	1=1 [1, 5-a] ° 'J 7-Z )-3-A)1, 

* I7 1: (0.10 g, 0.18 mmol) L, 	1=1 7° 1=1 / 	11.* Age) 1-th L) 

fig (0. 033 mL, O. 89 mmo l) 	Ahtf111 If26L 	L, Z$  

(0.037 g, 34%) VV.:. 

ESI-MS m/z: 591 (M + H)+; 'H-NMR (DMSO-d6, 	: 1. 20-1. 80 (m, 4H) , 2. 23 

-2. 29 (m, 1H) , 2. 50-2. 58 (m, 1H) , 2. 70-2. 74 (m, 1H) , 3. 05-3.12 (m, 1H 

) , 3. 85-4. 20 (m, 2H) , 7. 10-7. 75 (m, 7H) , 8. 47 (s, 1H) , 8. 70 (s, 1H) , 

8. 82 (br s, 1H) , 10. 55 (br s, 1H). 

27 

[0181] 7- (2, 5- 	Dm 7 =)1,7 	) -6- [4- (4-7)01-1=1 7 =)1,) 

)1,*=)1,]-N-)(  1-4- 	 [1, 5-a] E l) 	 I (1E 

eta-27) 

(if'21) 

7- (2, 	 ) -6-[4- (4-7)01-1=17 i=)1,) 	)-1- 

)3)1,7K=)1.] 	[1, 5-a] E l) 

AaiM22if22-04 	1-4-t)1,7K=)1,-7-(2, 	 7 z =)1, 

7:4./) EVI=1 [1, 5-a] E 1) 	 :fig (0. 5 g, 1. 16 mmo I) L. 

4-7 m=)1,E , 	),C)1-0o (,) 1:4- (4- )01-  1=1 7 =)1,) 	I) 	(1.42 

g, 7. 94 mmo l) -JEHLN, Aafi.1.1if'24L Raiz l,"-CM12,4Let (O. 57 g, 63% 

) Tot_-. 

(if22) 
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7- (2, 5- 	1=11=1 i=)1,7 	)-6- [4- (4-7)01-1=1 i=)W E 1) )-1- 

)J)1,7K=M-N-)(  1- 4- E V1=1[1, 5-a] E 1) 	 1: (1E 

to-27) 

If21-C44 Gtt.t.:7- (2, 5- 	1=11=1 2=)1.7 	)-6- [4- (4-7)01-1=1 

=11.) 	1 ) ):-.1-)J )1,7K=11.] t 	VD [1, 5-a] E 1) )-3-A)1,7kAg 

O. 15 g, O. 27 mmol) 	tert-)1.77::-. ,C).1-tfr) 	 11.t Ki=14-=, 

)1.7 :Algot (0. 089 g, 1.06 mmo I ) 	msoiji if23L PM: L-C 

47,2,4L  et (0.069 g, 44%) V4t.:. 

ES I -MS m/z: 593 (M + H)+; 1H-NMR (DMSO-d6, 	) : 1. 20-1. 81 (m, 4H) , 2. 23 

-2. 29 (m, 1H) , 2. 68-2. 74 (m, 1H) , 3. 07-3.12 (m, 1H) , 3. 67 (s, 3H) , 3. 

81-4. 20 (m, 2H) , 7. 10-7. 75 (m, 7H) , 8. 44 (s, 1H) , 8. 57 (s, 1H) , 10. 26 

(s, 1H) , 10. 46 (s, 1H). 

-A-S01 28 

[0182] 7- (2, 5- 	D D 7 m=11.7 	)-N-11- 	[4- (4-7 11.71-1=1 7 z =)1.) E 

1) ')-1-t)1,7K=)1,]- 	•ji=i [1, 5-a] E 1) 	 (1E 

eta-28) 

Aa.o1127Ifi'l "-C44 Gt.t.:7- (2, 5- 	D D 72=11.7 7-Z ) -6- [4- (4-7)1. 

71-1=1 72=11.) 	)-1-)3/1.7K=)1.1 	V1=1[1, 5-a] E 1) 7-Z )-3-A)1, 

*Ag 	(0.15 g, O. 27 mmol) 	, ter t-V.  11.7 	C).1-tfr)1,J1,1:0-1 11it 

1=14-, 11.7 :Algot (0. 104 g, 1.06 mmol) 	Ahtf111If23L 1177 
L -C4E/tett (0. 036 g, 22%) V4t.:. 

ES I -MS m/z: 607 (M + H)+; 1H-NMR (DMSO-d6, 	) : 1.01 (t, J = 7. 3 Hz, 3H 

) , 1. 20-1. 81 (m, 4H) , 2. 23-2. 29 (m, 1H) , 2. 68-2. 74 (m, 1H) , 3. 07-3. 12 

(m, 1H) , 3. 92 (q, J = 7. 3 Hz, 2H) , 3. 81-4. 20 (m, 2H) , 7.10-7. 75 (m, 

7H) , 8. 43 (s, 1H) , 8. 56 (s, 1H) , 10.10 (s, 1H) , 10. 46 (s, 1H). 

AilitiN 29 

[0183] N-17- (2- 	D-5- 1- 1) 7/1,71-1=1)(  X 11.7 z =11.7 	) -6- [4- (4-7 11.71-1=1 7 

=)i,) 	 [1, 5-a] E 1) 
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=)0 7°D EA- 	7-Z h (t eta-29) 

(If2-1) 

	

D-5-1- 1) 7)1,7J-D 	)17 	 VI=1 [1, 5-a] 

Et) 

	

1:1=1 4- 	VD [1, 5-a] E 	)-6-)3)1,7K4-,— 1- (5. 0 

	

g, 24.1 mmol) L 4-7)L71-  1=1-2- 	)1.7 =,) 01t*) 	D D-5-  1- 

t) 7)1,71- 1=1)(  )1,7= t) 	(4.25 g, 21.7 mmol) 	-1E111,N, Ahtfillifi'l LP 

1z-_1_, --CagEtet (6. 49 g, 70%) Vi4t.:. 

(If22)  

6-i 1-4- 	)1,7K=)1,-7-(2- 	D-5- I) 7)1,71- 1=1)(  )1.7 2=)1,7 1) 

[1, 5-a] E 

if21"-C44 	 D D-5-1- 7)1,1-D 0172=)L7 

) 	[1, 5-a] E 	)-6-)3)1,7K4,— 1- (6. 49 g, 16.9 mmol) 

1110% AafI111f22L Relz=1, --CM12/1Let (7.26 g, 93%) 

(If23)  

113- (N-tert-7)1,A)1,7 7 	Ai) 	1=1 1=1 -5- 	711it 1=1 ) 

)1,7 2 =)1,77::-. ) 	VD [1, 5-a] E 	)-6-)3)1,7K4-,— 

ifti'2"-C44 Gtt.t.:6-I 1-4 ,)] )1,7K=)1,-7-(2- 	 ') 7)1,71- 1=1)( 

)17 2 =)1,7 	) 	[1, 5-a] E 	 At (7. 26 g, 15. 6 

mmo l) -1E111,N, Aafi.11 1fit3L Ref: 1, -CagEtet (5. 44 g, 69%) 

(If24)  

') 7)1,7 	)1,7 =)1,7 / )-6-[4-(4 

-7)01-1=1 72=)L) 	t) )-1-)3)1,7K=)1,1 	VD [1, 5-a] E 

ifti'3"-C44 tt.t.: 	(N-tert- 7)1,A )1,7 7 	Ai) 	1=1 1=1 -5- 

1- 	7llit Q) 017 =)1,7 EF-. ) 	VD [1, 5-a] E 	)-6-)3)1,7K4- 

,— 1- (2. 87 g, 5. 52 mmol) L, 4-7 =)1,E 	)>g).1-tfr) 1,)1:-_4- (4- 
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7 /lit 1=1 7 	=J1.) 	I) 	(1.37 g, 7.62 mmo I ) 	-1E111,N, 

Relz-_1_, --C47,2,4Lett (2. 63 g, 79%) Vi4t.:. 

(If25)  

7-(2-'7 D D-5- 1- I) 7)1,71-1=1) )1.7 i=)1.7 	) -6-[4- (4-7/1.71-  1=I 

-1-t)1,7K=)1,] 	1=1 [1, 5-a] El) 

if'1'4-C•14G41.t.:N-tert-)1,-7-(2- 	D-5-1- 1) 7)1,71-1=1)(  

)1,7 :4. ) -6- [4- (4-7/1.7t 1=1 7 =J1.) 	 Ai] 	1=1 [1 

, 5-a] El) 	 :".4. 1: (2. 63 g, 4.03 mmol) 	-1E111,N, mtfi.11 

if25Lirlielz-_1_, --CMI,2,4Lett (1.30 g, 54%) Vi4t.:. 

(If26)  

N-{7-(2-'7D D-5-1- 1) 7/1,1-1=1) )1.7 i=)1,7 ))-6-[4-(4-7)1,1-D 7 

i=)1,) 	) 	-1-t )1,7K=)1,] 	[1, 5-a] E 

=AA 7°  I=I 	7-Z h (t to-29) 

') 7)1,71-1=1)( 	 /)-6-[4 

-(4-711.71-Q 7 z =J1.) 	)-1-)J)1.7K=)1.] 	VI=1 [1, 5-a] E 

lz (O. 050 g, 0.084 mmol) 	1=1" =1 / 

	

1-tfr) 	_7°  1=1E 71-  :fig (0.031 mL, 0.419 mmol) 	-1E111,N, mtiM1if'26 

l,--C$ 7,2,4Lett (0. 048 g, 87%) Vi4t.:. 

ESI-MS m/z: 653 (M + H)+; 1F1 NMR (CDCI 3, 	) :1. 09 (t, J = 7.3 Hz, 3H), 

1.42-1.54 (m, 2H), 1.78-1.83 (m, 2H) , 2.37 (q, J = 7.5 Hz, 2H), 2.59-

2.67 (m, 1H), 3.40-3.55 (m, 4H), 6.95-7.01 (m, 2H), 7.07-7.12 (m, 2H) 

, 7.55-7.60 (m, 2H), 7.70 (d, J = 8.1 Hz, 1H), 8.67 (s, 1H), 8.85 (s, 

1H) 

A'Sgil 30 

[0184] 7- 	D-5-7)1,71-1=17i=)1,7 ,11 	-N- (1 )143)1,/i -OW -6-[4- (4- 

7)1,71-1=1 7 i=)1,) 	 -1 -t 	E 	1=1 [1, 5-a] E I) 	)-3- 

A)1.7k,7,:.-z. h (t eta-30) 
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(If21)  

D-5-7)L D 7 =)1,7 	) 	Vi=i [1, 5-a] E EF-. 

6-f] )1,7K4- 	1- 

1:1=14- E 	[1, 5-a] E 	 )1,7K4- 	1- (3. 5 

g, 16.9 mmol) L 4-7)01-  1=1-2- 	) 	).1-tfr) L)1:12- D D-5-7 

)01-  7= i) 	(2. 21 g, 15. 2 mmol) 	msfmlifil ICat: L 

7,2,4L et (4.27 g, 75%) Vi4t.:. 

(If22)  

6-i 1-4- 	)1,*=)1.-7- (2- 	-5- 7)1,71-1:17 =)1,77::-. 1) 	•1' Q [1, 

5-a] E :4. )-3-A)1,7kAg 

if21"-C44 'Lt = )17- 	D-5-7)01 7 =)1,7 	) 	[ 

1, 5-a] E 	),-6-)3/1,7K4-5— 1- (4. 27 g, 12.8 mmo l) 	-1E111,N, 

fil1If22L Raiz 1,"-CMIE4Let (4. 75 g, 90%) Vi4t.:. 

(If23)  

I/1,3-(N-tert-7)1,A)1,7 7 	)li) -7-  (2- 	D-5-7)01-1=1 72=1L. 

7 	) 	1=1 [1, 5-a] E 	),-6-)3)1,7K4,— 

if22-04 tttz6-I 1-4- 	)1,7K=)1,-7-(2- 	D-5-7)01 72=J1, 

7 	) 	VD [1, 5-a] E I) :4. 	 At (4. 75 g, 11.5 mmo l) 

Ahtfillif'i'3L 	cm,2,4et  (4.16 g, 77%) 

(If24)  

D-5-7)01-  D 7 =)1,7 EF-./)-6-[4-(4-711.f D 

7 	=AL) E'/' 1) 	 V1=1 [1, 5-a] E 

7 

If23-C44 Gtt.t.:I)1,3-(N-tert-7)1,A)1,7 7 )li) -7-  (2-  1=11=1 -5-  

)1,71-1=1 	=)1,7 	) E •/' 1=1 [1, 5-a] E )1,7K4- ( 

4.16 	g, 	8. 85 	mmol) 	-1E111,N, 4-7 =)1,E 1) ):C)1-t L)1:14- (4-7/1,71- 

1=1 7 =)1,) E/ 1) 	(2.04 g, 11.4 mmol) 	-1E111,N, Ahtf111If24L 

1: L-camtet (3. 54 g, 77%) Vi4t.:. 
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7- I=1-5-7)011=1 7 	=)1,7 	) -6-[4- (4-7 )01-  i=i7 i=)1,) 

)-1-)3)1,7K=1L] E VI=I [1, 5-a] E )-3-A)1,7k7:-.F-. 

If24-C44Gttt.:N-tert-)1,-7-(2- D-5-7)01 72=11.7;)- 

6-[4- (4-7)01-1=1 72=11.) 	:-1-t)1,7K=)1,1 E VI=1 [1, 5-a] E t) 

),-3-A)1,7k7::.-z. 1 (3. 54 g, 5. 87 mmol) 	Aaftl1if'25L 1177 

L-Cf742,4Let (2. 71 g, 84%) V4t.:. 

(If26) 

7- 	D-5-7)1,71-1=1 72=)1.J 	)-N- 	)1,/i-()W -6-[4- (4- 

7)1,71-1=1 7 =)W C°'.') )-1-)3)1,7K=11.] E VI=I [1, 5-a] E 

(teta-30) 

D 	 D 7 i=)1.7:-Z 	-6-[4- (4-7 )I.1-  

1=1 	 ') )-1-)3)1,7K=M t° 	[1, 5-a] E 

1 (O. 050 g, O. 091 mmol) » 0, 'A-1-VMM PM: L-cgetet 

(0.053 g, 93%) 	-.14tz. 

ESI-MS m/z: 617 (M + H)+; ,FI NMR (CDCI 3, a) : 1.15 (t, J = 7. 3 Hz, 3H) , 

1. 42-1. 55 	(m, 	2H) , 	1. 81-1. 87 	(m, 	2H) , 	2. 63-2. 72 	(m, 	1H) , 	3. 21-3. 30 ( 

m, 2H) , 	3. 97-4. 24 	(m, 	4H) , 	6. 62-6. 65 	(m, 	1H) , 	6. 97-7. 14 	(m, 6H) , 7. 49 

-7. 53 	(m, 	1H) , 	8. 45 	(s, 	1H) , 	8. 54 	(s, 	1H) , 	8. 59 	(s, 	1H) . 

l'afl 31 

[0185] 	N-17- (2-7/lit I=1-5-)(  /)-6-[4-(4-7)01D 72=1L) E 

') 1-1-)3)1,7K=1L] E I=1 [1, 5-a] Et) )-3--()I.A)1.*=)1.1 I=1 

1 7 Ei h (t to-22) 

(If21) 

I)14-(2-7/1.11=1-5-)( )1,7 2 =)1,7 EF-. ) E VI=I [1, 5-a] E 

)1,7K4- 	— 

F'D 4- 	Vi=i [1, 5-a] E 	 )1,7K4- 	— h (5. 0 

g, 24.1 mmol) 	, 4-7 )01-  1=1-2- 	)1,7 = 1 ) 01-thL) 1:2-71L1 1=1-5- 
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)1,7= 1) 	(2. 43 g, 19.3 mmo I) 	-1E111,N, Aafil1 iftit1 Relz 

7,2,4Lett (3.80 g, 50%) Vi4t.:. 

(If22)  

6-i 1- 4- 	)1,*=)1.-7-(2-7)1,71-1=1-5-)( )1.7 =)1,7 EF-. 1) 	VD [1, 

5-a] Et) :4. )-3-A)1,7kAg 

iftit1"-C44 Gtttz 	)1,7- (2-7)1,71-1=1-5-) )1,7 =)1,7 	) 	[ 

1, 5-a] E I) 	)-6-)3)1,7K4-,— 1- (3. 80 g, 12.1 mmol) 	-1E111,N, 

.0111If22L Raiz 1,"-CMIE4Let (3. 53 g, 74%) Vi4t.:. 

(If23)  

I/1, 3- (N-tert-)1,A)1,7 7 	)1,) -7- (2-7)01-1=1 -5-) )1,7 

)1,7 	) 	1=1 [1, 5-a] E 	 )1,7K4-,— 

iftit2-04G4It::6-I F4-)3/17K=)1,-7-(2-7/1,71=1-5-)(  )1,7 =)I, 

7 	) 	1=1 [1, 5-a] Et) :4. 	 At (3. 53 g, 8. 95 mmo 1) 

PI Os  Ahtf111 1ftit3L 	L-cagEtet (2. 59 g, 64%) Vi4t.:. 

(If24)  

N-tert-)1,7-(2-7)1,71-1=1-5-) )1.7 =)1,7 	) -6- [4- (4-7/1.71-1=1 

7 2 =)1,) E/' 1) )-1-)3)1,7K=)1,1 	̀J [1, 5-a] E 

7 

iftit3-C44 	 3- (N-tert-)1,A)1,7 	-()1,) -7- (2-7/1,71- 

I=1-5-)( )1,7 =)1,77::-. ) 	[1, 5-a] E 	 — 

h (1. 29 g, 2. 89 mmol) 	, 4-7 =)1,E 1) )>g).1-tfr) 1,)1:14- (4-7)1,71- 

1=1 7 z =j1,) E/' 	(O. 73 g, 4. 06 mmo l) 	-1E111,N, Ahtf111If24L 

1: L-camtet (1.40 g, 95%) Vi4t.:. 

(If25)  

7- (2-7)01-1=1-5-) )1.7 =)1,7 EF-. ) -6- [4- (4-7)01-Q 72=J1.) E'' 

:-1-t)1,7K=)1.] 	Vi=1 [1, 5-a] E 

iftit4-C44 Gttt.:N-tert-)1,7-(2-7)1,71-1=1-5-) )1,7 =)1,7 	) - 

6- [4- (4-7)01-1=1 7 =)1,) 	)-1-)3)1,7K=)1,1 	V1=1[1, 5-a] E 
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:=.),-3-A)1,7k7::.-1 1 (1.40 g, 2.40 mmol) 	Ahtf111If25LP 

1z-_L -CM2,4Let1 (1.06 g, 84%) Vi 

(If26) 

N-{7-(2-7)01-1=1-5-)( )1.7i=)1.7::--. )-6-[4- (4-7/1.71-Q 7 =)[,) E 

's') )-1-)3)1,7K=)1,1 	V1=1[1, 5-a] El) 	 )1,A)1.*=)1.1 	I=1 

E71- 7E-Z- h (t eta-22) 

if25-C44Gttt.:7-(2-7/1.71-1=1-5-)(  )1.7 i=)1.7:i ) -6- [4- (4-7/1,71- 

I=1 7 i=)1,) E/ 1) )-1-)J)1,7K=)1,] 	V1=1[1, 5-a] ° 'J 

• lz (0.10 g, 0.19 mmol) 	• I=17° 1=1 / 	ll,7KAgOttfr)L)1.1:7° 

▪ Ag (O. 071 mL, O. 95 mmo l) -1E11 	Aafil1if'26L 	I, Z$ 

tett (0.032 g, 40%) VW .  

ESI-MS m/z: 	583 	(M + H)+; 	11-1-NMR 	(DMSO-d6, 	a): 	0.89 	(t, 	J = 7.4 Hz, 	3H 

), 	1.00-1.78 	(m, 	4H), 	2.05-2.11 	(m, 	1H), 	2.22 	(q, 	J 	= 	7.4 	Hz, 	2H), 	2. 

28 	(s, 	3H), 	2.67-2.72 	(m, 	1H), 	2.92-2.98 	(m, 	1H), 	3.70-4.13 	(m, 	2H), 

7.03-7.35 	(m, 7H), 8.38 	(s, 	1H), 	8.62 	(s, 	1H), 10. 39 	(s, 	1H), 12.11 

(br 	s, 	1H). 

l'Sfl 32 

[0186] 7-(2-7/1,71-1=1 -5-)( )1.7i=)1.7: -Z 	) -N-(• I=17 ° )1,) - 

6-[4- (4-W.7J-1=1 7 i=)1.) 	1) )-1-)J)1.7K=)1,] 	VI=1 [1, 5-a] E 

(t eta-32) 

Aaf11311f25-04Gtttz7-(2-7/1.71-1=1-5-)(  )L72=JL7;/)-6-[4- ( 

4-7)0J-1=17 i=)W 	1) )-1-)3/1.7K=)0 	VI=1 [1, 5-a] E I) 

1 (0.10 g, 0.19 mmol) 	 — h0 ftfr) 

• D 7°1=1 E)1,-( 	 1- (0. 048 g, 0.57 mmol) 	-)E11 	Ahtf117L 

L-camtet (0.053 g, 62%) VV.:. 

ESI-MS m/z: 610 (M + H)+; 'H-NMR (DMSO-d6, a): 0.31-0.37 (m, 2H), 0.52 

-0.59 (m, 2H), 1.00-1.78 (m, 4H), 2.04-2.09 (m, 1H), 2.29 (s, 3H), 2. 

38-2.44 (m, 1H), 2.68-2.72 (m, 1H), 2.92-2.97 (m, 1H), 3.66-4.10 (m, 
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7H) , 8. 38 	(s, 	1H) , 8. 57 	(s, 	1H) 

) -6- [4- (4-7)01-1=1 7 =)1,) E 
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2H) , 6. 52-6. 57 (m, 1H) , 7. 04-7. 35 (m, 

, 10. 30-10. 60 (m, 2H). 

A'Sgil 33 

[0187] N- {7-(5-'J1=1 D-2-7)1,71-1=1 7 =J1,7 ,2"-- 

)-1-)J)1,7K=)1,1 	VD [1, 5-a] E 

1- 7 F.:- F (t eta-33) 

(If21) 

I/1,7-(5-1:11=1-2-7)1,71-D 7 i=)1,7 I) E•Isi=i [1, 5-a] E zi ):- 

6-)3)1,7K4-,- 

1:1=14- E VD [1, 5-a] E 	 )1,7K4- 	1- (2. 0 

g, 	9. 65 mmol) L 4-7 )01-  1=1-2- 	=i) 01-tfr)L) 	i=i1=1-2-7 

)1,71-  i=i7 	(1.26 g, 8. 69 mmol) 	 1_, -Ca 

7,2,4L et (2.07 g, 64%) Vi4t.:. 

(If'i'2) 

6-i 1- 4- 	)1,7K=)1.-7-(5- 	D-2-7)1,71-1=1 7 =)1,77::-. ) 	VD [1, 

5-a] E 	) -3-A)1,7kAt 

11 t Gtttz 	)1,7- 	D-2-7/1.71-Q 7 i =)I,7 	) 	I=1 [ 

1, 5-a] E 	)-6-)3)1,7K4-,— 1- (2. 07 g, 6.18 mmol) 	-1E110, 

If22L Raiz l,"-CMIE4Let (2.19 g, 85%) Vi4t.:. 

(If'i'3) 

I/1,3-(N-tert-)1,A)1,7 7 	)li) -7-  (5- 	D-2-7/1.71-1=1 72=J1, 

7 	) E 	1=1 [1, 5-a] E 	),-6-)3)1,7K4,— 

if22-04 tttz6-I 1-4- 	)1,7K=)1,-7-(5- 	D-2-7/1.71-Q 72=J1, 

7 	) E VD [1, 5-a] E :4. 	 At (2.19 g, 5.28 mmol) 

PI Os  Aafillif23LRelz-_L -cagEtet (1.82 g, 73%) Vi4t.:. 

(If'i'4) 

N-tert-)1,-7-(5-'J 1=11=1-2-7)01-1=1 72=)1,7 ) -6- [4- (4-7/1.71-1=1 

7 z =)1,) 	 1=1 [1, 5-a] Et) 
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7 :4. 1 

If23-C44 tt.t.: 	(N-tert- 	)1,7 7 	)li) -7- (5- 	-2- 

7)1,71-1=17 i=)1,77::-. ) E•ji=i [1, 5-a] E 1) EF-. )-6-)3)1,7K4-,— 	( 

1.82 g, 3. 87 mmol) L, 4-7 =)1,E 1) )>g).1-tfr) 1,) I:A-(4-7)01-1=17 

=)1,) E' 1) 	(O. 88 g, 4. 89 mmo l) 	AIS01.11If24L 	L. 

Z$ 2,4L 	(0. 92 g, 47%) Vi4t.:. 

(If25)  

7- 	D-2-7)01-1=17 =)1,7 J) -6- [4- (4-7)0J-1=17 =)[,) 

)1,7K=)1,] E 	1=1 [1, 5-a] E 1) 	 EF-. 

If24-C44 GttLN-tert-7')1,-7-(5- 	D-2-7)01-  72=11.7;- 

6- [4- (4-7)01- 1=1 7 2=11.) 	1) 1-1-J 11.t=11.] 	VI=1 [1, 5-a] E 1) 

I: (0.92 g, 1.53 mmol) 	-1E110, Ah`t0111IfE5L 1177  

L-CMI,2,4Let (0. 72 g, 86%) Vi4t.:. 

(If26)  

N- {7- 	1=1-2-7)1,71-  I=1 7 s =)1,7 /) -6- [4- (4-7)01-1=1 7 s =)[,) E 

1) ):-1-)J )1,*=)1,1 	V1=1[1, 5-a] E 1) 

1-7 F.:- 1: (fl eta-33) 

If25"-C44 tttz7- (5- pm-2-7)0J-  7 =)1,7 c /) -6- [4- (4-7)01- 

i:17 2 =)1,) E/') 	)1,7K= Ail 	[1, 5-a] E 1) 

lz (O. 050 g, O. 091 mmol) L, 

gEg (O. 026 mL, O. 457 mmo l) 	Aaft.11If26L 	L-cagEte 

(0.047 g, 87%) 

ES I -MS m/z: 589 (M + H)+; 1H NMR (CDCI 3, 	) : 1. 47-1. 55 (m, 2H) , 1.85-1 

. 89 (m, 2H) , 2. 11 (s, 3H) , 2. 65-2. 74 (m, 1H) , 3. 31-3. 60 (m, 4H) , 6. 98 

-7. 03 (m, 2H) , 7. 11-7. 24 (m, 3H) , 7. 30-7. 36 (m, 2H) , 8. 48 (s, 1H) , 8. 

59 (s, 1H) , 8. 64 (s, 1H). 

ASA 34 

[0188] 7- 	I=1 1=1-2-7)1,71- 1=1 72=)1.J /)-N- (= )143)1,/ 	)1,) -6- [4- (4- 
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7/1,71-1=1 7 i=)1,) E/i) 	)1,7K=)1,1 E Vi=i [1, 5-a] E 

(teta-34) 

AaiM33if25-04G4Itz7-(5- 	D-2-7)01-Q 7 =)1,7 -•-z ) -6-[4- ( 

4-711.7J-1=1 	=)1.) 	)-1-)J)1,7K=)1,] E Vi=i [1, 5-a] E 

(0.050 g, 0.091 mmol) 	Ahtfi.17L Ref:: L-cfp, 

72,4L et (0.039 g, 68%) 

ES I -MS m/z: 618 (M + H)+; 1H NMR (CDCI 3, a) : 1.14 (t, J = 7. 2 Hz, 3H) , 

1H) , 3. 20-3. 29 ( 

04 (m, 2H) , 7. 11 

(s, 1H) , 8. 53 (s 

, 	1H). 

*SA 35 

	

[0189] N- {7- (2, 5- )7/1.71-  I=1 7 i=)1,7 /) -6- [4- (4-7/1.71-  7 =)[,) 	i)=) 

-1-)3)1,7K=)0 E 	[1,5-a] El) )-3--()I,A)1,*=)1,17-t I-7 

(t eta-35) 

(If21)  

I)1. 7- (2, 5- )7/1.71-1=17 2=11.7 	) 	V1=1[1, 5-a] E 1) EF-. 

	

)1, 	7-C K1=14- 	[1, 5-a] El) EF-. 	-6- t )1,7K4- 	1- (2 

. 0 g, 9. 65 mmol) 	4-7/1.71-1=1-2-)( 	)1.7= 1) ,a).1-tfr) 1,J1:=2, 5-)7J1. 

71-1=17= 1) 	(1.12 g, 8. 69 mmol) 	Ahtf111If21 	1, Z$ 

tett (1.72 g, 56%) 

(If22)  

6-I 1-4- 	)1.*=)1.-7- (2, 5- )7)1.71-1=1 7 i=)1.7 I)EVI=1 [1, 5-a] 

E 1) :4. 

7-(2, 	 I) E 	[1, 5 

-a] E :4. )-6-)3/1,7K4.-,— 1- (1.72 g, 5. 40 mmol) 	mtfill 

ifil2L Raiz L-cailEtet (1.86 g, 86%) Vf4t.:. 

1. 48-1. 60 	(m, 2H) , 	1. 86-1. 90 	(m, 2H) , 	2. 66-2. 75 	(m, 

m, 2H) , 	3. 98-4. 30 	(m, 4H) , 6. 63-6. 66 	(m, 1H) , 6. 98-7. 

-7. 20 	(m, 3H) , 7. 29-7. 34 	(m, 2H) , 8. 44 	(s, 	1H) , 8. 51 
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(If'i'3) 

I/1,3-(N-tert-)1,A)1,7 7 '( )li) -7-  (2, 5-`)7)01=1 7 i =)1,7 :=. / 

) E 	V 1=1 [1, 5-a] E') :=. ),-6-)3)1,7K4-,- 1- 

if'1'2"-C44 GttL6-I 1- 4- ,)] )1,*=)1,-7- (2, 5- 7/01-1=1 7 i =)1,7 ,--z I 

) E 	Vi=i [1, 5-a] E 1) iz. )-3-A)1,7kAg (1. 86 g, 4. 67 mmo I ) -JEll 0, 

Ahtfl.11If23L Pet:IL-ME/tett (1.38 g, 65%) Vi4t.:. 

(If24)  

N-tert-)1.-7- (2, 5- )7/1.71- 1=1 7 i =)1,7 i"-:-: I ) -6- [4- (4-7)01- 1=1 7 z= 

)1,) E'. 1) )-1-)3)1,7K=)1,1 E' VI=1 [1, 5-a] E t) iz. ):-3-7)1,7k,7 iz. 1: 

if'1'3-C•14Gttt.:I/1,3-(N-tert-)1,A)1,7 7 '( )li) -7-  (2, 5-7)1, 

71-1=17 i =)1,7 iz. I ) E V 1=1 [1, 5-a] Et) :=. ),-6-)J )1,7K4-,- 1- (1.38 

g, 3.04 mmol) L, 4-7 i=)l,E 1) ), 01-thL)1:4- (4-7 )01- 1:17 i= 

)l,)E 1) 	(O. 70 g, 3. 88 mmo l) 	-JEll 0, Aafil1 1f'I'4L illelzl,-Ca 

7,2,4L et (0. 64 g, 43%) Vi4t.:. 

(If25)  

7- (2, 5- )7)1,71- 1=1 7 i =)1,7 :-Z I ) -6- [4- (4-7)01-  i=i 7 i =)[,) C°'.') =)-

1-t)1,7K=)1.1 E' Vi=1 [1, 5-a] E t) iz. ):-3-A)1,7k,7 iz. 1: 

If24-C44 Gttt.:N-tert-)1.-7- (2, 5- 7/1.71- 1=1 7 i =)1,7 iz. I ) -6- [4- 

(4-7)01- 1=1 7 i=)1,) C°'.') )-1-)3)1,7K=)1,1 E' Vi=1 [1, 5-a] E t) :-Z 

-3-A)1,*7 F:: F (O. 64 g, 1.10 mmo l) -1110, Mtfl.11If25L ROI: L, 

Z$ Et 	(0. 51 g, 88%) Vi4t.:. 

(If26)  

N- {7- (2, 5- )7)1,71- 1=1 7 i =)1,7 Zz. / ) -6-[4- (4-7 )01-  i=i 7 i =)[,) E',' I) =) 

-1-)J )1.7K=)1.] E' Vi=1 [1, 5-a] El) iz. 	-3- -( )1,A )1,*=)0 7-t 1-7 Z--. 

F (fl eta-35) 

if25"-C44 Gttt:_-7- (2, 5- 7/01-1=1 7 i=)1,7 :-Z / ) -6-[4- (4-7 )01-  1=1 7 

i=)1,) C°/'') 	 C° ')  5-a] E t) iz. ),-3-A)1,7k7 

iz. 

 

F (O. 050 g, O. 094 mmol) L, 	i=i, ti / i': t )1,7KAtOttfr) L) IzOfit 
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(0.027 mL, 0.471 mmol) -1E110, Ahtf111If26L 	L-camtet (0 

.046 g, 84%) 

1.83-1 

6. 91 

-7. 24 (m, 7H) , 8. 49 (s, 1H) , 8. 56 (s, 1H) , 8. 64 (s, 1H). 

ASA 36 

[0190] N-17- (2, 5-)7)L71-  D 7 m=11,7 :4. 	-6-[4-(4-7/1.71-D 7 i=)1,) 	=) 

I=1 [1, 5-a] E 	-3-01,A)1.*=)1.1 7' 1=1 E71-, 

7 3..-" F (fl eta-36) 

A'afI.135IV25-C44 Gtt.t.:7- (2, 5-7/1.71-1=1 7 =J1,7 	) -6-[4- (4 -7 

11,71-  1=17 i=)1,) E''. )-1-)J)i,7K=)i,] 	Vi=i [1, 5-a] E 1) 

)1,7k7F:: F (0.050 g, 0.094 mmol) 	1=1 ) 	)l,7K5k01-tfr) 

tJ 	_7° 1=1 E 71-  :fig (O. 035 mL, O. 471 mmol) 	Aafi.11if'26L PM: 

L-cag2,4Let (0.048 g, 86%) 

ESI -MS m/z : 587 (M + H)+; 1H NMR (CDCI 3, a): 1.08 (t, J = 7.5 Hz, 3H), 

1.47-1.58 (m, 2H), 1.83-1.87 (m, 2H), 2.35 (q, J = 7.5 Hz, 2H), 2.64 

-2.73 (m, 1H), 3.41-3.58 (m, 4H), 6.91-7.24 (m, 7H), 8.55 (s, 1H), 8. 

65 (s, 1H). 

AS011 37 

[0191] 7-(2-1=11=1-5-)( )1.7i=)1.7:.=. ) 	2-7/1.71-1=1, 	7c1=i C°/lit 

)1./i-(J1.)-6-[4-(4-7/1.71-1=1 7 =)l,) 	 -1-t)1,*=)1,1 

[1, 5-a] E 7-z 	-3-x)i,*7 7-Z F (fl eta-37) 

2,2-7/1.71-1=1,1=17°1=1/it)1,7Kfig (0.067 g, 0.552 mmol) 

(2mL) 	 )7i=)1.7kA*1))1.71: (0. 182 g, 0.66 

mmol), az.): 	 (0.092 mL, 0.66 mmol) 	2F1-41131hAPAil 

ALL. ait,,MA - V;Ii•&, AaiM12If'25"-C44Gtttz7-(2- 

7 	=)1.7 	) -6- [4-(4-7/1.71-  1=1 7 =)i,) 	 -1-t)1,7K=)1,] 

Vi=i 	E 	 F (0.10 g, 0.18 mmol) , 31.Zfgfig 

ESI-MS m/z: 	573 	(M + H)+; 	1H NMR 	(CDCI 3, ) 	: 1. 48-1. 58 	(m, 2H) , 

. 89 	(m, 	2H) , 	2. 10 	(s, 	3H) , 	2. 65-2. 73 	(m, 1H) , 3. 38-3. 56 	(m, 4H) , 



	

WO 2011/108689 	 1 03 	 PCT/JP2011/055031 

H7 	-hrft50°c1-.: -carnitkl# Lt:Lo 5% 

L, 	ffl tz *MEI! 61iR Lto 441=D 41. t:L-  UM!! 	t ii)143 1 7 1=17 

	

7 	- (i=i1=1*/1../,./)( 	-)1,=10/1) -effiNtZ LI: ck 1J, a 

2/tett (0.014 g, 11%) Vile:L- 0 

ESI -MS m/z: 662 (M + H)+; 1H-NMR (DMSO-d6, a) : O. 96-1.90 (m, 5H) , 2. 07 

-2.12 (m, 1H) , 2. 31 (s, 3H) , 2. 68-2. 72 (m, 1H) , 2. 94-2. 98 (m, 1H) , 3. 

13-3.15 (m, 1H), 3. 76-3. 80 (m, 1H) , 3. 98-4. 01 (m, 1H) , 6. 84 (br s, 1H 

) , 7. 03-7. 52 (m, 8H), 8. 37 (s, 1H) , 8. 59 (s, 1H) , 10. 34 (s, 1H) , 10. 

87 (br s, 1H). 

ASA 38 

	

[0192] N-17- (2, 	D1=17 s =)1.7 7-Z ) -6-[4-(4-711,71-1=1 7 i =Ai) 

-1-t)1,7K=)1,1 	[1, 5-a] El) )-3--()I.A)1,7k=)0 7t 1-7 

(1Eeta-38) 

(If21)  

1) 

)1,7K4- 	- 1- 

7-t 	 5-a] E') ):-6-)3/1,7K4-',- 1- (5 

. 0 g, 24.1 mmo I ) L, 4-7/1.71-1=1-2-)( 	)1.7= 1) ,a)1-tfr)IJI:=2, 3- 	1=1 

1=17= 1) 	(3. 13 g, 19. 3 mmo I ) 	 Retz: 

A t 	(5. 36 g, 63%) 	fr tz 

(If22)  

6-i 1-4-)3)1,7K=)1,-7- (2, 	 7 2=)1.7:4./) 	Vi=1 [1 5-a] E 

If21-e% GtLtzi )1.7-(2, 	 72=11.J 	 [1, 5-a 

E 1) 	),-6-)3/1,7K4.-',- 1- (5. 36 g, 15.3 mmo I ) 

f22L Raiz l,"-C472,4Let (6. 00 g, 91%) -"fle-.L- 0 

(If23)  

I)1, 3- (N-tert-)1,A)1.7 7 '(11.)-7-  (2, 3-') D D 7 i=)1,7 
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) 	1=1 [1, 5-a] E ') )>-6-)J )1,7K4-,— 

if22"-C.1417AIL- 6-I 1- 4- .,)] )1,*=)1,-7- (2, 3- 	1=1 7 i=)1,7 F..:  ) 

E 	VD [1, 5-a] E 	:.i-3-A)1,7k›Ek (6.00 g, 13.9 mmol) 

*Rill if'23L Raiz 1,"-CM12,4Let (4. 56 g, 67%) 

(If24) 

N-tert-,)1,-7- (2, 3- f7 Q Ei 7i. 41,7 	)-6-[4-(4-7)1,A-D 7 z=)i, 

) 	1) )>-1-)3)1,7K=)1.] 	Vi=i [1, 5-a] E') 	.i-3-A)1,7k 	:4. F: 

if'1'3-C•14 ttt.: 	3- (N-tert-74)1,A)1,7 7 E ()li)-7-  (2, 3- 

I=11=17 i=)1,7 	) E5 1=1 [1, 5-a] E ') 	›-6-)3)1,Ai4-,— 1- (4.56 

g, 9.38 mmol) 	, 4-7 z =)1,E/P)>g).1-tfr) L)1::4- (4-7)01- D 7 

)1,) E/' 1) 	(2. 31 g, 12.9 mmo l) 	- JEP 	Ahtfill 	Relz L.-CM 

1,2,4Lett (4.52 g, 85%) V'eto 

(IfE5) 

7- (2, 3- 	1=1 7 i=)1,7 	)-6- [4- (4-7)01-1=1 7 z =)1,) E'. ):.,-1- 

)J )1,7K=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] E') )>-3-A)1,7k 	"s. 

Gttit- N-tert-I)1,-7- (2, 	El El 7 i=)1,7 	) -6-[4- (4 

- 7)1,71=17 m=)1,) E/') ›-1-)])1,7K=-)1,1 	Vi=i [1, 5-a] E 1) )>-3 

-A)1,* 	1: (4.52 g, 7.30 mmol) -1E110, 	In5L 

4642,4Let (2. 78 g, 68%) 

(If26) 

N- {7- (2, 3- 	I=1 7 =J1.7 	) -6-  [4-  (4-7/lit El 7 i=)1,) E. / .  :)› 

- )1,*=)1,1 	[1, 5-a] E ') 	 7-t 1-7 

(IL* ta-38) 

if25"-C44 't.t_-7- (2, 3- 	I=1 7 z =1)l.7 c J ) -6-[4- (4-7 )01-  i=i7 

=)1,) E•s' ') 	-1-t)1,7K=)1,1 	[1, 5-a] E ') 

(0.050 g, 0.089 mmol) 	, 	E17°  fit11,Ai>E001-tbL) lzffl'rE0 ( 

O. 025 mL, O. 444 mmo l) 	AIS01.11If116L Ref: L-07,12,4Lett (O. 0 

33 g, 61%) V4t.:. 



WO 2011/108689 	 105 	 PCT/JP2011/055031 

ESI -MS m/z: 	605 	(M + H)+; 	'H NMR 	(CDCI 3, 	a) : 	1. 27-1. 42 	(m, 	2H), 	1.76-1 

. 81 	(m, 	2H), 	2.12 	(s, 	3H), 	2. 56-2. 65 	(m, 	1H), 	3. 61-3. 93 	(m, 4H), 6. 91 

-7. 11 	(m, 	4H), 	7. 28-7. 36 	(m, 	2H), 7. 50 	(dd, 	J = 	7. 3, 2. 2 	Hz, 1H), 8. 6 

1 	(s, 	1H), 	8. 62 	(s, 	1H), 	8. 66 	(s, 1H), 	9. 50 	(s, 	1H). 

A'Sgil 39 

[0193] 7-  (3, 	I=1 7 i=)1.7 /)-N-(= )1.)3 )1./i-(J1.)-6- [4- (4-7/1.71- 

I=1 7 i=)1,) 	') ) -1-)3)1,7K=J1il 	I=1 [1, 5-a] ° 'J 

(t to-39) 

(If21) 

I)1, 7- (3, 4-)I=11=17 i=)1.7 	) 	I=1 [1, 5-a] E l) 

)1,7K4- 

I/1, 7-C 	 [1, 5-a] El) ):-6-)J)1,7K4,- 1- (3. 0 

g, 14.5 mmol) L 4-7/1.71-1=1-2-)( 	)1.7= ,a)1-t4') (,)1:=3, 	1=II=1 

7= i) 	(1.88 g, 11.6 mmo l) 	 L 	L-C4,12,4Le 

(2. 90 g, 57%) 	-.14t.z. 

(If'i'2) 

6-i 1-4- ,)] )1,*=)1,-7- (3, 	 i=)1,7:=. ) 	[1, 5-a] E 

1) )-3-A)1,7kAg 

If21.-04Gtt.t.:i)1,  7-(3, 	I=1 D 	=)1.7 1) E 	[1, 5-a 

E l) )-6-)3/1,7K4,— 1- (2. 90 g, 8. 26 mmol) 	-A-1-timii 

f'22L 	L-C4,12,4Let (3. 36 g, 94%) Vi4t.:. 

(If'i'3) 

I)1, 3- (N-tert-)1,A)1,7 7 	)li) -7-  (3, 4- 	I=1 I=1 7 i=)1,7 

) 	[1, 5-a] E l) ),-6-)3/1,7K4-,— 

If22"-C44GttL6-I 	,)] )1,*=)1,-7- (3, 	I=1 7 i=)1,7 	) 

[1, 5-a] E l) )-3-A)1,7kAg (3. 36 g, 7. 79 mmo l) 

IS01.11IV23L 	L-cagEtet (1.40 g, 37%) Vi4t.:. 

(If'i'4) 
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N-tert-11,-7- (3, 4- 	1=11=1 72=J1.7;) -6- [4- (4-7)0J-1=17 =)1, 

) 	1) ):-1-J7 11.t=11.] E5 V1=1[1, 5-a] E 	 EF-. 

if'1'3-C441=Dttt.:I/1, 3-(N-tert-7')I,A)1,7 7 	()1.)-7-(3, 

1=11=1 7 =)1,7 EF-. ) E5 1=1 [1, 5-a] E 	 )1,7K4-5— 1- (1.40 

g, 2.88 mmol) 	, 4-7 i=)1,Et) )a).1-tfr)I,)1::_4-(4-7)1,71-1=17 

)1,) 	 (0.48 g, 2.65 mmol) 	Aafi.11if'24L 

7,2,4L et (0.35 g, 32%) Vi4t.:. 

(If25)  

7- (3, 4- 	D D 7 s =)1,7 	) -6- [4- (4-7)01-1=17 s =)1,) E/' I) ):-1- 

)J )1,7K=)1.] E 5 	[1, 5-a] E 

If24-C44 Gtt.t.:N-tert-)1,-7- (3, 4- 	D D 7 s=)1.7; ) -6- [4- (4 

-7/1,11=1 72=J1.) 	1) )-1-i3)1,7K=)1,] E 5 V1=1[1, 5-a] 

(0.35 g, 0.569 mmol) 	AIS01.11If25L PM:: -C 

47,2,4L  et (0.25 g, 79%) Vi4t.:. 

(If26)  

7-(3, 4-1=11=17 i=)1,77::-. )-N-(I)143)1,/i-()1.) 

D 7 	=)1,) C°'.') 	)1,*=)1,1 E 5 V1=1[1, 5-a] E 

(t to-39) 

If25-C44 Gtt.t.:7- (3, 4- 	1=11=1 7 2 =)1.7 	) -6- [4- (4-7)0J-1=17 

=)1,) E/' 1) ):-1-)J )1,*=)1,] E 5 V1=1[1, 5-a] El) 

1: (0. 050 g, O. 089 mmo I) 	mtfi.17L PM: L-cgm,2,4Let (0. 054 

g, 60%)T to  

ES I -MS m/z: 	631 	(M + H)+; 	1H NMR 	(CDCI 3, 	a): 	0.85-0.88 	(m, 	2H) , 	O. 94-0 

. 98 	(m, 2H) , 	1. 38-1. 55 	(m, 	2H) , 	1. 56-1. 63 	(m, 	1H) , 	1. 81-1. 89 	(m, 2H) , 

2. 64-2. 

m, 	3H) , 

73 	(m, 	1H) , 	4. 22-4. 38 	(m, 

7. 41 	(d, 	J 	= 	2. 6 	Hz, 	1H) , 

4H) , 	6. 98-7. 04 	(m, 	2H) , 	7. 12-7. 

7. 54 	(d, 	J 	= 	8. 4 	Hz, 	1H) , 	8. 41 

21 	( 

(s, 

1H) , 8. 59 (s, 1H). 

ASA 40 
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[0194] N- {7- 	D-4-7)1,71-1=1-5-)( )L7 i=)1,7 	)-6- [4- (4-7/1.71-1=1 7 

i=)1,) E' )-1-)3)1,7K=)1,1 	V1=1[1, 5-a] E 

=AA 7°1=1 	7-Z 1: (teta-40) 

(If21)  

I/1, 7-(2-fJ Q D-4-7)1,71-1=1-5-))1,7 i=)1,7 	) 	V1=1[1, 5-a] 

Et) ),-6-)3)1,7K4-,- 

	

)1, 	7-C 1:1=14- E 	[1, 5-a] E 	 )1,7K4- 	- I (4 

. 35 g, 21.0 mmol) L 4-7 )01-  1=1-2- 	=I) 

-7/1.71-1=1-5-)( )1,7= ') 	(3. 02 g, 18.9 mmol) 	-1E110, -Alt fill 	L 

1, --CagEtet (5. 54 g, 76%) Vi4t.:. 

(If22)  

6-1 1- #- )3/1,7K=)1.-7-(2-'7 1:11:1-4-7/1,1-1=1-5-) )1,7 i=)1,7 	E 

VD [1, 5-a] E 

if'21"-C44Gttt.:I/1, 	D-4-7)01-1=1-5-)( )1.7 =)I,7 

) 	[1, 5-a] E I) 	)-6-)3)1,7K4,- 1- (5. 54 g, 15.9 mmol) 

	

Ahtfl.11If22L 	L -CMIE4Let (5. 92 g, 87%) Vi4t.:. 

(If23)  

I/1, 3- (N-tert-)1,A)1,7 7 	)li) -7-  (2-  1=11=1-4-  )01-1=1 -5-) 

)1,7 i=)1,77::-. I) E`Ii=1 [1, 5-a] E 	)-6-)3)1,7K4,- 

ifti'2"-C44Gtt.t.:6-I 1- 4- 	)1,7K=)1,-7-(2- 	D-4-7)L D-5-) 

7 i=)1,7 J)E•JD [1, 5-a] E EF-. 	 At (5. 92 g, 13.8 m 

mol) 	Ahtfl.11ifit3L PM: L-cagEtet (5.14 g, 77%) Vi4t.: 

0 

(If24)  

N-tert-)1,-7-(2- 	D-4-7)1,71-1=1-5-)( )1,7 i=)1,7 	)-6- [4- (4- 

7)1,71-1=1 7 i=)1,) 	-1-) )l,*=)0E 	1=1 [1, 5-a] E 

if'23-C44Gttt.:I/1,  3- (N-tert-)1,A)1,7 7 	)1,) -7- (2- 1=11=1- 
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4-7101-1=1-5-)( 11.7 i=)1.7 EF-. ) 	V1=1[1, 5-a] E 1) )-6-)3)1,7K 

- h (2. 94 g, 6.07 mmol) 	, 4-7 i=)1,E 1) )>g).1-tfr) 1,J 

-7/1.71-1=1 7 i=)1.) E' 1) 	(1.18 g, 6. 58 mmo l) 	mtfill If24 

l.--C$ ,I,E4Lett (0. 90 g, 33%) Vi4t.:. 

(If25) 

7- 	D-4-7)1,71-1=1-5-)(  )1.7 i=)1.7 	) -6- [4- (4-7/1.71-D 7 i= 

)1,) E'. )-1-)J)1,7K=)1,1 	VI=1 [1, 5-a] E 1) 	 EF-. 

If24"-C44G4ILN-tert-)l,-7-(2- D-4-7/1.71-1=1-5-)( )1,7 

)1,7 :4. )-6- [4- (4-7/1.71-  1=17 i=)1.) E/' 1) )-1-)J)1.7K=)1.] 	'JD [1 

, 5-a] E 1) 	 1 (O. 90 g, 1.45 mmo I) 	Aafill 

if25 PM: 1,--CM,I,E4Lett (0. 59 g, 73%) V4t.:. 

(IfE6) 

N-17- (2- 	D-4-7)1,71-1=1-5-)(  )1.7 i=)1.7 	)-6- [4- (4-7)01-1=1 7 

	

E' 1) )-1-)J)1,7K=)1,] 	I=1 [1, 5-a] E 1) 

=)1,1 	 7-Z 1: (teta-40) 

if'25"-C44Gtt.t.:7-(2-7D-4-7)1,71-1=1-5-)(  )1.7 i=)1.7 /)-6-[4- 

(4-711.Q 72=11.) 	1 ) 	 Vi=1 [1, 5-a] E 1) 

-3-A)1.* i7. 1: (O. 050 g, O. 089 mmol) 	 1=1 /it)l,7K,fit 

O4tfr)l,)1:-_7° 1=1E71-  :fig (0.033 mL, 0.446 mmo I) 	mtiM1if'26L 

L-cagEtet (0.052 g, 95%) -44 t o  

ES I -MS m/z: 617 (M + H)+; 'H NMR (CDCI 3, a) : 1.09 (t, J = 7. 5 Hz, 3H) , 

1. 34-1. 47 (m, 2H) , 1. 76-1. 82 (m, 2H) , 2. 29 (d, J = 1. 5 Hz, 3H) , 2. 35 

(q, J = 7. 5 Hz, 2H) , 2. 57-2. 67 (m, 1H) , 3. 46-3. 83 (m, 4H) , 6. 96-7. 02 

(m, 2H) , 7. 07-7. 11 (m, 2H) , 7. 22-7. 29 (m, 2H) , 8. 57 (s, 1H) , 8. 65 (s 

, 	1H). 

ASA 41 

[0195] N- {7- 	D-4-7)1,71-1=1-5-)(  )1.7 =)1.7 	)-6- [4- (4-7)01-Q 7 

2=)1,) E'/' I) 	:-1-t )1,7K=)1,] 	1=1 [1, 5-a] El) 
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=M 	7° 1=1 /i 	 3.--" h (t eta-41) 

AaiM40If25"-C44 Gtttz7-(2- 	D-4-7)1,71-1=1-5-) 	)1.7 	=)I,7 

1 ) -6- [4- (4- 	)01-1=1 7 2=J1.) 	I) )-1-)3)1,7K=)1,1 E VI=I [1, 5-a] 

El) )-3-A)1,7k,7:"..-z. F 	(0.050 g, 0.089 mmo I) mtfillif2 

6L II I l,"-CMIE4Let (0. 054 g, 96%) ViVzo 

ESI-MS m/z: 629 (M + H)+; 1H NMR (CDCI 3, a): 0.83-0.90 (m, 2H), 1.00-1 

.05 	(m, 	2H), 	1.37-1.48 	(m, 2H), 	1.56-1.63 	(m, 1H), 	1.77-1.82 	(m, 2H), 

2.29 	(d, 	J 	= 	1.5 	Hz, 	3H), 2.58-2.67 	(m, 	1H), 3.43-3.64 	(m, 	4H), 6.96 

-7.02 (m, 2H), 7.07-7.11 (m, 2H), 7.21-7.29 (m, 2H), 8.59 (s, 1H), 8. 

62 (s, 1H). 

-A-S01 42 

[0196] 7-(2-'J 1=1 D-4-7)1,71-1=1-5-) )1,7 =)1,7 7-Z 	-N- 	)1. 	-OW 

-6-[4- (4-7 )1.71-  1=1 	i=)1,) 	I) )-1-)3)1,7K=)1,1 	I=1 [1, 5-a] E ') 

(teta-42) 

AaiM40If25"-C44 Gtttz7-(2- 	D-4-7)1,71-1=1-5-)( )1.7 =)I,7 

1 ) -6- [4- (4- )01-1=1 7 2=J1.) 	I) )-1-)3)1,7K=)1,1 E VI=I [1, 5-a] 

E 1) 	)-3-A)1,7k7:-.F-. F (0.050 g, 0.089 mmo I ) 

L-cagEtet (0. 050 g, 88%) V4t.z. 

ESI-MS m/z: 632 (M + H)+; 1H NMR (CDCI 3, a): 1.16 (t, J = 7.1 Hz, 3H), 

1.35-1.47 (m, 2H), 1.77-1.83 (m, 2H), 2.30 (d, J = 1.5 Hz, 3H), 2.58 

-2.67 (m, 1H), 3.20-3.31 (m, 2H), 4.07-4.24 (m, 4H), 6.70 (s, 1H), 6. 

97-7.03 (m, 2H), 7.07-7.12 (m, 2H), 7.20-7.32 (m, 2H), 8.00 (s, 1H), 

8.39 (s, 1H), 8.43 (s, 1H), 8.48 (s, 1H). 

NSA 43 

[0197] 7- (4-7)1,71-1=1-2-) )1.7 =)1.7 EF-. ) -N- (1 )1,)] )1./ 	M -6- [3H-A 

El=1(-( • 	%) 	4' - 	1) ))-1-)3)1,7K=)1,1 	[1, 5-a] 

° 'J 7-Z )-3-A)1,7k,7:--Z- F (t eta-43) 

(If21) 
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N-tert-)1.-7-(4-7/1.71-1=1-2-)( )1,7 =)1,7 	)-6- [3H-A 	v 

/V7-1, 4' -E 1) ))-1-)3)1,7K=)1,] E`ji=i [1, 5-a] E 1) 

-3-A)1,* 

If23-C44 Gttt-.:I/1,3-(N-tert-)1,A)1,7 7 	Ai) -7-  (4-7 

)1,71-1=1-2-) )1,7 =)1,7 EF-. ) E VD [1, 5-a] E 1) 

1- (1.70 g, 3. 78 mmol) L, 4-7 i=)1,E 1) )>g).1-tfr) 1,J1:-_3H-A E 

I=1-( 	 4' - 	):AtEgipa  (0. 83 g, 3. 67 mmol) 

Ahtfl.11If24L 	l,"-CM12,4Let (0. 44 g, 30%) Vi4t.:. 

(If22)  

7-(4-7)01-1=1-2-) )1.7 	 )-6-[3H-A 	(-( •)/ 

, 4' - 	1) ):)-1-)J )1,7K=)1,] E Vi=i [1, 5-a] E :4. 

t 	Gttt.:N-tert-)1,-7-(4-7)1,71-  I=1-2-)(  )1,7 =)1,7I)- 

6-[3H-A E Q (-( `)/ 	 4' - 	1) ):)-1-)J )1,*=)1,1 

)1,*=)1,1 	[1, 5-a] El) 	 :".4. 1: (0. 44 g, 0 

. 742 mmol) 	Ahtf111iVi'5L Ip7elz L,--CM,I,2,4Let (O. 25 g, 63%) 

(If23)  

)1.) -7- (4-7/1,71-1=1-2-)(  )1.7 =)1,7 EF-. )-6-[3H-. 

I=1(-( 	 4' - 	1) ):)-1-)J )1,*=)1,1 	I=1 [1, 5-a] 

° 'J 7-Z )-3-A)1,7k,7 F-4  1: (t eta-43) 

if'1'2"-C44 Gt.t.:7-(4-7/1.71-  I=1-2-)(  )1.7 =)1,7 EF-. )-6-[3H-AED( 

4' - 	1) ):)-1-)J )1,7=)1,] 	[1, 5-a] E 1) 

)-3-A)1,7k.7:"::-. F (0.05 g, 0.093 mmol) 	Ahtf1.17L 	L 

-ca,I2,4Let (0. 034 g, 60%) Vi4t.:. 

ES I -MS m/z : 608 (M + H)+; 1H-NMR (CDCI 3, 	) : 1.15 (t, J= 7. 6 Hz, 3H) , 

1. 40-1. 75 (m, 4H) , 2. 39 (s, 3H) , 3. 21-3. 21 (m, 2H) , 3. 40-4. 30 (m, 4H 

) , 5. 07 (s, 2H) , 6. 66 (br s, 1H) , 6. 97-7. 12 (m, 3H) , 7. 18-7. 32 (m, 5H 
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) , 8. 23 (br s, 1H) , 8. 41 (s, 1H) , 8. 43 (s, 1H). 

1J 44 

[0198] 7- 	D-5-)( X11.7 s=11.7; )-N-(I)143)1,/i-f M -6- [3H-A E 

I](-( ')/V7: -1, 4' - 	))-1-)3)1,7K=M 	Vi=1 [1, 5-a] t°  

I) :4. ):-3-A)1,7k7 :4. 1: (t eta-44) 

(If21)  

N-tert-)1,-7-(2- I=11=1-5-)(  X11.7 =)1,7 	)-6- [3H-A E (-( %)/ 

4' - 	))-1-)3)1,7K=M 	[1, 5-a] E 

-A)1,7k7:-:. 

msoll 1 2If23-C44  'tit 	(N-tert- 	)1,A )1,7 7 	M -7-  (2- 

1=1 I=1 -5-)(  )1,7 =)1,7 EF-. ) 	[1, 5-a] E 

1- (1.00 g, 2.14 mmo l) 	, 4-7 i=)l,E/' 1 ) ):01-tfr) L)1:13H-A 

1=1-(')/V7-1, 4' - 	):Apaggipa  (0. 50 g, 2. 23 mmo l) 

Relz l,"-CMIE4Let (0. 41 g, 31%) V4t.:. 

(If22)  

7- (2-1=11=1-5-)( X11.7 2 =)1,7 EF-. )-6- [3H-A E 1=1 (-( 	 4 

' - 	1) ))-1-)3)1,7K=M 	Vi=i [1, 5-a] E 

If21-C44 Gtt.t.:N-tert-)1,-7-(2- I=11=1-5-)(  X11.72=11.7;)-6- 

[3H-A E Q (-( `)'• 	 4' - 	))-1-)3)1,7K=)1,1 

)1,*=)1,1 	Vi=1 [1, 5-a] El) 	)-3-A)1,7k7:"..-z. 1: (0. 41 g, 0. 6 

73 mmo I ) -1E110, Aafi.11 1f25L PM: L-cf742,4Ef-,t (O. 20 g, 54%) 

44L. 

(If23)  

7- 	D-5-)( 11,7 i=)1,7 EF-. 	 E 

I=1(-( ')/ 	 4' - 	))-1-)3)1,7K=)1.1 	Vi=1 [1, 5-a] t°  

t) 	)-3-A)1,7k,7:-.-z. h (t eta-44) 

If22-C44 Gtttz7-(2- 	D-5-)( X11.7 2=)1,7 EF-. )-6- [3H-A E Q (-( 
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`)/V7-1, 4' -E/I) ))-1-)3/1,7K=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] E') 

F (0.085 g, 0.162 mmo I ) 	Ahtf117L PM: 1_,-C 

47,2,4Lett (0.077 g, 48%) ViVzo 

ES I -MS m/z: 624 (M + H)+; 1H-NMR (CDCI 3, a) : 1.15 (t, J = 7. 2 Hz, 3H) , 

1. 40-1. 80 (m, 4H) , 2. 38 (s, 3H) , 2. 40-4. 30 (m, 4H) , 3. 26 (m, 2H) , 5. 

03 	(s, 2H) , 	6. 66 	(br-s, 	1H) , 	6. 99-7. 35 	(m, 	6H) , 	7. 46 	(d, 	J = 8. 1 	Hz, 

1H) , 	8. 45 	(s, 1H) , 	8. 50 	(br 	s, 1H) , 8. 60 	(s, 	1H). 

ASA 45 

[0199] N-I)1,-7-(2- 1=II=1-5-)(  )1,7 	 )-6- [3H-A ED (-( •)/ 

4' -E ,1)),)-1-)J)i,7K=MEVI=1 [1, 5-a] E1):::.),-3-A 

)1,* 	(teta-45) 

i=D kttz 	)1,7- (2- 	D-5-)( )1.7 i=)1.7 EF-. )-3- 

(N-I)1,A)1.7 	-()1.) 	[1, 5-a] E 	 )1,7K4,- 

(0. 156 g, 0.359 mmo I ) 	, 4-7 i=)1.E 	 E I=1-( 

- 	=):Apaggit (O. 083 g, O. 366 mmo I ) 

.0111If24L 	l,"-CaRtet (O. 035 g, 17%) ViVzo 

ES I -MS m/z: 581 (M + H)+; 1H-NMR (DMSO-d6, a) : 1.02 (t, J = 7. 3 Hz, 3H 

) , 1. 45-2. 00 (m, 4H) , 2. 33 (s, 3H) , 2. 93-2. 99 (m, 2H) , 3. 00-3. 10 (m, 

1H) , 3. 10-3. 40 (m, 1H) , 3. 58-4. 00 (m, 2H) , 4. 99 (s, 2H) , 7. 12-7. 38 (m 

, 5H) , 7. 38-7. 52 (m, 2H) , 8. 41 (s, 1H) , 8. 48 (s, 1H) , 10. 21 (br s, 1H 

ASA 46 

[0200] N- {7- 	D-2-)( )1.7 s =)1,7 EF-. )-6- [3H-A 	•)••)7 

1, 4' - 	l) ))-1-)3/1,7K=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] E 

=)1,1=, 	7° 1=1 /it)1,7K4-,7 F (t eta-46) 

(If21) 

I/1, 3- (N-tert-)1,A)1,7 7 '()W-7-(4- 1=11=1-2-)( 	2=)1, 

7:4-I)-EVI=1[1, 5-a] E 1) c )-6-)3/1,7K4-,- 
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mtiM16If'22-C44 Gttt.:7-(4- i=i D-2-)( )1.7 i =)1,7 iz. I )-6-(i 1-

4- ,)] )1,7K=)l,) E' V i=i [1, 5-a] E l) :=. )-3-A)1,7k fit (3.59 g, 8. 74 m 

mo l) -JEll 0, Ahtf111if'1'3L PM: L-cagEtet (3. 96 g, 99%) Vi4t.: 

. 

(If22)  

N-tert-)1,-7-(4- D D-2-)( )1.7 i =)1,7 EF-. I ) -6- [3H-A E i=i (-( ')/ 

,•17 ,-1, 4' - E' ') ):)-1-)J )1,7K=)1,] E' V i=i [1, 5-a] E ') iz. ),-3 

-A)1,7k7:.-1 1: 

If21-C44 G ttt.: 1 )1, 3- (N-tert- 	)1,A )1,7 7 	)li) -7-  (11-  1=1 I=1- 

2-)( )1.7 i =)1,7 iz. I ) E V I=1 [1, 5-a] E 1) 7::-. ).-6-)J )1,7K4-,— 1- ( 

1. 21 g, 2. 59 mmo l) L , 4-7 i =)1,E 1) ):C).1-tfr)l,)1:13H-A E I=1-( V 

,V75 ,-1, 4' - E' l) 	(0. 696 g, 3. 08 mmo I) 	-1Ell1,N, Aafillif24 

L Re1z-_1_, --CM2,4Lett (0. 974 g, 62%) Vi4t.:. 

(If23)  

7- (4-1=11=1-2-)( )1.7 i =)1,7 iz. I ) -6- [3H-A E 1=1 (-( •)/ 	V7 	-1,4: 

' - E/' l) ))-1-)3)1,7K=)1,] E' Vi=i [1, 5-a] E 1) iz. )-3-A)1,7k,7 EF-. 

1: 

If22-C44 Gttt.:N-tert-)1.-7-(4- D D-2-)( )1.7 i =)1,7 iz. I ) -6- 

[3H-A E i=i (-( `), 	V7 :-1, 4' - E, ') ))-1-)3)1,7K=)1,1 E' V i=i [1 

, 5-a] E l) iz. )-3-A)1,7k,7 :".4. 1: (O. 85 g, 1.42 mmo I)-)Ell 0, mtimi 

ifil5L PM: 1_,--CM2,4Lett (0. 42 g, 55%) Vi4t.:. 

(If24)  

N- {7- (4-1=11=1-2-)( )1.7 i =)1,7 EF-. I ) -6- [3H-A E i=i (-( %),,j7 	- 

1, 4' - C°'') ):)-1-)J )1,7K=)1,] E Vi=i [1, 5-a] E ') :=. )-3--()I,A)1,7k 

=)1,1=, D 7°1=1/i ,t)1,7K4-,7 3.--" 1: (teta-46) 

If23-C44 Gtt.t.:7-(4- D D-2-)( )1.7 i =)1,7 EF-. I ) -6- [3H-A E i=i (-( 

')/V7-1, 4' -E') ),)-1-)3)1,7K=)1,] E' Vi=i [1, 5-a] E') iz. 

,-3-Ajl,*,7 :".4. 1 (0.080 g, 0.145 mmol) -1110, Ahtfl.11If26L Re 
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IzL-camtet (0. 080 g, 89%) Vi4 

ES I -MS m/z: 619 (M - H) -; 'H-NMR (CDCI 3, a): 0.83-0.87 (m, 2H), 1.01-1 

	

.04 	(m, 	2H), 	1.39-1.95 	(m, 	5H), 	2.39 	(s, 

	

(s, 	2H), 	7.05-7.40 	(m, 	7H), 	8.26 	(br 	s, 

3H), 

1H), 

3.15-4.30 	(m, 

8.58 	(s, 	1H), 

4H), 	5.07 

8.62 	(s, 

1H). 

ASA 47 

[0201] 7-(4-'7 1=1 D-2-) X11.7 m=11.7F:: 	 E 

I=1(-( •%l7 	 -E'. I) ))-1-)3/1,7K=)0 	[1,5-a] t°  

:4. 	 (teta-47) 

mtiM46If'23-C44Gtt.tz7-(4- 	D-2-)( )1.7 i=)1,7:=. )-6-[3H-A 

E1=1 (-( 	 I) ))-1-)3/1,7K=)0 "ID [1,5-a] 

E 	),-3-A)1,7k7:"..-1 F (0.080 g, 0.145 mmol) 	-1E110, Altf117L 

1, --CagEtett (0. 090 g, 99%) V4t.:. 

ESI-MS m/z: 622 (M - H) -; 1H-NMR (CDCI 3, a): 1.14 (t, J = 7.2 Hz, 3H), 

1.90-2.10 	(m, 	4H), 	2.39 	(s, 3H), 3.20-3.26 	(m, 2H), 	3.40-4.30 	(m, 	4H 

), 	5.07 	(s, 	2H), 	6.65 	(br 	s, 1H), 7.07-7.43 	(m, 7H), 	8.28 	(br 	s, 	1H), 

8.42 	(s, 	1H), 	8.43 	(s, 	1H). 

48 

[0202] N-17- (2-7/1,71-1=1-4-)( 	11.7 i=)1,7:=. )-6-[3H-A •)/ 

))-1-)J)1,7K=)0 I=I [1,5-a] E )1.A 

)1,* =)0 7°  I=I 	7-Z 1: (t to-48) 

(If21) 

i)1, 	7- (2-7/1.71-1=1-4-)( 	)1,7 ) 1=1 [1,5-a] E 

	

7-t 	 p[1, 5-a] E 	 1- (5 

. 0 g, 24.1 mmol) 	, 4-7 )01-  1=1-2- 	11,7 = 1  ) X01-  L) I:4- 

	

)1.71-  Q7 ='J 	(6.04 g, 48.3 mmol) 	Ahtf111 1f21 	1_, -C 

47,2,4L  et (4.05 g, 53%) Vi4t.:. 
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(If22)  

6-i 1- 4- 	)1,*=)1.-7-(2-7)1,71-1=1-4-)( )1.72=)L'7 1) 	Vi=i [1, 

5-a] E :4. )-3-A)1,7kAt 

iftit1"-C•14GttLI)1, 7-(2-7)1,71-1=1-4-) )1,7 i=)1,7 1) 

1=1[1, 5-a] Et) :4. )-6-)3)1,7K4-,— 1- (4. 05 g, 12. 9mmo 1 ) 	-1E111,N, 

afil1 If22L Re1zl,"-CM12,4Let (5. 31 g, 100%) Vi4t.:. 

(If23)  

I/1, 3- (N-tert-)1,A)1,7 7 	)1,) -7-  (2-  101-1=1-4-)(  )1.7 

E 	1=1 [1, 5-a] E 	 — I  

ifit2"-C44 Gttt:_- 6-I 1-4- 	)1,*=)1,7-(2-7)1,71- 1=1-4-)(  )1,7 =)I, 

7 	) E V1=1[1, 5-a] E 1) 	 At (5. 31 g, 12.9 mmol) 

Altf1.11If23L 	L-Cal,2,4LISIt (5. 88 g, 99%) V4t.z. 

(If24)  

N-tert-)1.-7-(2-7)01-1=1-4-) )1,7 z =)1,7 	) -6- [3H-A E 1=1 (-( 

4' - 	),)-1-)3)1,7K=)1,] E Vi=i [1, 5-a] Et) 

-3-A)1,* 	:4. 1: 

iftit3T14 Gtti--.:I/1,3-(N-tert-)1,A)1,7 7 	)li) -7-  (2-  7)lit D- 

4-)( )1.7 =)1,7 EF-. ) E V1=1[1, 5-a] E 1) 	 )1,7K4-,— 	( 

2. 94 g, 6. 4 mmo l) 	, 4-7 z =)1,Et) )>g).1-tfr) 1:13H-A E1=1-( 

4' -E. /.[)=):Apaggit (1.61 g, 7.12 mmol) 	-)E111,N, 

f'24L ROI= l,"-CMIE4Let (1.03 g, 25%) Vi4t.:. 

(If25)  

7- (2-7 /lit I=1-4-)(  )1,7 =)1.7 EF-. ) -6- [3H-A E (-( •)/:•17 

, 4' - 	 )1,7K=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] E 

iftit4T14 Gttt.:N-tert-)1,7-(2-7)1,71-1=1-4-) )1,7 s =)1,7 	- 

6- [3H-A E 1=1 (-( %) , •)'7:-1, 4' - 	):)-1-)J )1,7K=)1,] 

[1, 5-a] E 	 1: (1.03 g, 1.74 mmo 1) 	-1E111,N, mtfil 
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1If25LRelzl,-CagEtet (0.81 g, 87%) V4t.:. 

(If26) 

N- {7- (2-7)01-1=1-4-)( 	 )-6-[3H-A 1=1 (-( •)/ ,j7 

	

4' 	- 	) 	-1-) 	Ai] 	I=1 [1, 5-a] E 	-3- -( 

)l,7k= )0 =1 E7J- 7 7-ZF (teta-48) 

if25"-C44 Gtt.tz 7- (2-7/1.71-1=1-4-)(  )1.7 i=)1,7EF-. )-6- [3H-A 	( 

4' - 	1) ))-1-)3)1,7K=)1,] 	[1, 5-a] E 1) 

)-3-A)1,7k,7:"::: 1: (0.10 g, 0.19 mmol) 	Q 7°1=1 31l.t, 

Eg01-th L) 1:7 ° DE 71-  Ag (0.069 mL, 0.93 mmol) 

pat: L-camtet (0. 057 g, 52%) -T t 

ESI-MS m/z: 593 (M + H)+; 1H-NMR (DMSO-d6, a): 0.88 (t, J = 7.4 Hz, 3H 

) , 1.40-2. 00 (m, 4H), 2.23 (q, J = 7.4 Hz, 2H), 2.36 (s, 3H), 2.40 (m 

, 1H) , 3.10-3. 96 (m, 2H), 5.01 (s, 2H), 6.37 (br t, J= 5.3 Hz, 1H), 7 

. 05-7. 40 (m, 7H) , 8. 42 (s, 1H) , 8. 62 (s, 1H), 10. 37 (s, 1H), 12.11 ( 

s, 	1H) . 

%IAA 49 

[0203] 	(2-7)or 1=1-4-)( )1,7 	 6-[3H- 

AE1=1(-( 	 -1, 4' -E/ 1)))-1-)3)1,7K=)1.1EVI=I[1,5-a 

E ') 7-Z ):-3-A)1,7k:7 7-Z h (t eta-49) 

Aaf1148If25"-C44 Gttt:_-7- (2- /lit I=1-4-)(  )1.7i=)1.7 7-Z )-6-[3H- 

AE1=1(-( 	 -1, 4' -E/ 1)))-1-)3)1,7K=)1.1EVI=I[1,5-a 

E ') 	 F (0.08 g, 0.15 mmol) -1E110, -Alt1M7 LP 

1z-_1_, --CagEtet (0. 037 g, 	40%) 	V4t.:. 

ESI-MS m/z : 	608 	(M + H)+; 	1 H-NMR 	(DMSO-d6, 	a) : 	O. 94 	(t, 	J = 7.3 Hz, 	3H 

), 	1. 40-2. 00 	(m, 	4H) , 	2. 36 	(s, 	3H), 	2. 92-3. 02 	(m, 	2H) , 	3. 09-3. 40 	(m, 

2H) , 3. 60-3. 95 	(m, 2H) , 5. 00 	(s, 	2H) , 	6. 37 	(br 	t, 	J = 5. 3 	Hz, 1H), 7. 

05 	(d, 	J = 7. 6 	Hz, 1H) , 7.16 	(d, 	J 	= 	10.6 	Hz, 	1H) , 	7. 22-7. 38 	(m, 	5H), 

8. 41 (s, 	1H) , 	8. 57 	(s, 1H) , 	10. 34 	(s, 	1H) , 	10. 58 	(s, 1H). 
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A'Sfl 50 

[0204] N- {7- 	1=1 -4-7101-1=1 7 z =)1,7 	) -6- [3H-A E D (-( v 

• 4' - 	))-1—t)i,7K=)i,1 	[1, 5—a] E 

7c=i 	7-Z 1: (4Leta-50) 

(If21) 

N-tert-)1.-7-(2- 	-4-7)1,71-1=1 7 =)1,7 	) -6- [3H-A E 1=1 (-( 

/<,•)7 	4' -Et) ),)-1-)3)1,7K=)1,] C° 	[1, 5-a] E 1) 

-3-A)1,* 	:4. 1: 

mtiM21If'23-C44 Gtt.t.:I/1,3-(N-tert-)1,A)1,7 7 E'()1.)-7-  (2- 

7 	=)1,7 	) E 	[1, 5-a] E 1) )-6-)3)1,7K4- 

, — 1- (2. 50 g, 5. 30 mmo l) 	, 4-7 z =)1, E/' )>g).1-tfr) 1,)1:13H-A 

I=1-( ')/<,)'7:-1, 4' - E/ 1) 	Iii 	(1. 84 g, 8. 16 mmol) 

Ahtf1.11If24L 	L-CMIE4Let (2. 45 g, 79%) Vi4t.:. 

(If22)  

7-(2-'7 1=11=1-4-7/1.71-1=1 7 =)1.7 	) -6- [3H-A E (-( 

, 4' - 	):)-1-)J )1,7K=)1,] E Vi=i [1, 5-a] E :4. 

If21-C44 Gttt.:N-tert-)1,-7-(2- 	D-4-7/1.71-  7 =)1,7 	- 

6- [3H-A E D (-( 	 4' - E, t) ))-1-)3)1,7K=)1,1 

	

[1, 5-a] El) 	 :".4. 1: (2. 45 g, 4 

. 00 mmol) 	Ahtf111if'11 5L 	 'A (1.72 g, 77%) 

474 

(If23)  

N- {7- 	D-4-7)01-1=17 i =)1.7 	) -6- [3H-A E D (-( 

• 4' - 	 [1, 5-a] El) 	 )1,A 

)1,*=)0 7c1=1 	7-Z 1: (4L eta-50) 

if'11 2-C44 	 -4-7)1,71-1=1 7 =)1,7 	) -6- [3H-A E ( 

-(')/<,V7-1, 4' - 	))-1-)3)1,7K=)1,] 	[1, 5-a] E :4. 
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1: (0.10 g, 0.18 mmol) 	1=1,1=1/it)l,7K, 

Et01-tfr) L)1:-_7° 1=1 	Ag (0.067 mL, 0.90 mmo I) 	-Alt1M1if'i'6L 

-cam/tett (0.085 g, 77%) -.14t.z. 

ES I -MS m/z : 613 (M + H)+; 1H-NMR (DMSO-d6, 	) : O. 89 (t, J = 7. 4 Hz, 3H 

) , 1.45-2. 05 (m, 4H) , 2. 22 (q, J = 7. 4 Hz, 2H) , 2. 43-2. 47 (m, 1H) , 3. 

26-3. 30 (m, 1H) , 3. 58-4. 00 (m, 2H) , 5. 01 (s, 2H) , 7. 23-7. 72 (m, 7H) , 

8. 44 (s, 1H) , 8. 62 (s, 1H) , 10. 42 (br s, 1H). 

ASA 51 

	

[0205] N-17- (2-7/1,71-1=1-5-)(  )1.7 =)1,7 	)-6- [3H-A 	•)/ 	%)s7 

4' - 	))-1-)J)l,7K=)l,1E 	I=1 [1, 5-a] Eli 	 )1.A 

)1,*=M 7°I=I 	7-Z 1: (teta-51) 

(If21)  

N-tert-)1,-7-(2-7/1,71-1=1-5-)(  X11.72=11.7;) -6- [3H-A 	(-( 

/,`17-1, 4' -E/t) ),)-1-)3/1,7K=)1,] E`ji=i [1, 5-a] Et) 

-3-A)1,7k7 

	

mtiM31If'23-C44 Gtt.t.:I/1,3-(N-tert-11,A11.7 	)1.)-7-2-7 

JL 	I=1-5-)(  )1,7 i -)I,7; ) E 	[1, 5-a] E 

1- (1.29 g, 5. 76 mmo l) 	, 4-7 2 =)1,E 	)>g).1-tfr) lz3H-A E 

I=1-( 	 4' - 	):AtEgipa  (0.92 g, 4. 06 mmol) 

Ahtfl.11If24L 	l,"-CM12,4Let (1.40 g, 81%) -•14t•-.:. 

(If22)  

7- (2-7)01-1=1-5-) )1.7 =)1,7 	) -6- [3H-A E (-( 

, 4' -E'. t) ))-1-)3/1,7K=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] E 

t 	Gttt.:N-tert-)1,-7- (2-7 /lit I=1-5-)(  )1.7 =)1,7 	- 

6- [3H-A E Q (-( `)/ 	 4' - 	I) ):)-1-)J )1,*=)1,1 E''. 1) 

,-1-t)1,7K=)1,1 E 	[1, 5-a] C°') 	 1: (1. 40 g, 2 

. 36 mmol) 	Aafl.11Ifit5L p7elz L-cagEtf-, t (0. 84 g, 67%) 
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44 t:_- 

(If23) 

N- {7- (2-7)01-1=1-5-)( )1.7 m=)1,7 	)-6-[3H-A 1=1 (-( v 

4' - 	1) ))-1-)J)1,7K=)0 	I=1 [1, 5-a] E 	 )1,A 

)1,*=M 7°I=I 	7-Z 1: (teta-51) 

if22"-C44Gtt.t.:7-(2-7/1.71-1=1-5-)(  )1.7 i=)1,7::1 )-6-[3H-A 	( 

4' - 	))-1-)3)1,7K=)1,] 	[1, 5-a] E 

lz (0.10 g, 0.19 mmol) 	 =1 

Et 01t L) 1:7°I=1 	Ag (0.069 mL, 0.93 mmol) 	mtiM1if'26L 

Relzl,"-C47,2,4Let (0.041 g, 59%) -.14t.z. 

ESI-MS m/z: 583 (M + H)+; 11-1-NMR (DMSO-d6, a): 0.89 (t, J = 7.6 Hz, 3H) 

, 1.42-2.00 (m, 4H), 2.22 (q, J = 6.6 Hz, 2H), 2.24-2.30 (m, 1H), 2.3 

2 (s, 3H), 3.10-4.00 (m, 3H), 5.00 (s, 2H), 7.14-7.35 (m, 7H), 8.44 ( 

s, 1H), 8.63 (s, 1H), 10.42 (s, 1H), 12.12 (s, 1H). 

AilitiN 52 

[0206] N-17- (2-7/1,71-1=1-5-)(  )1.7 i=)1,7:=. )-6-[3H-A 	(-( •)/ 

4' 	- 	1 ) :)-1-t)1,7K=)0 	[1, 5-a] E 1 ) 	-3- -( )1,A 

)1,*=)1,1=,1=17°1=1/it)1,7K4-73.--"h (teta-52) 

Aaf11511f22-04Gttt:_- 7-(2-7/1.71-1=1-5-)(  )1.7 z=11.7; )-6-[3H-

AE1=1(-(%)V7 -1,4' -E/ 1)),)-1-)3)1,7K=MEVI=I[1,5-a 

] El) 	)-3-A)1.7k,7:"..-1 1 (0.10 g, 0.19 mmol) 

l.--C$ gEtet (0. 040 g, 57%)-T4to  

ESI-MS m/z: 605 (M + H)+; 11-1-NMR (DMSO-d6, a): 0.60-0.86 (m, 4H), 1.45 

-1.98 (m, 5H), 2.31 (s, 3H), 2.32-2.36 (m, 1H), 3.10-3.96 (m, 3H), 5. 

00 (s, 2H), 7.12-7.40 (m, 7H), 8.44 (s, 1H), 8.58 (s, 1H), 10. 41 (br 

s, 1H), 12.42 (br s, 1H). 

AilitiN 53 

[0207] N-{7-(2,5-')I=II=1 7i=)1,7:4.1)-6-[3H-A 	(-( 
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- ') ).)-1-)311,7K=11,1 	V1=1[1, 5-a] E 

7°1=1E7 7 7-Z lz (1L eta-53) 

(If21) 

N-tert- 	(2, 5- 	1=11=1 7 i=)1,7 	)-6- [3H-A E 1=1 (-( •)/ 

7 	4' 	):)-1-)3)1,7K=)1,] 	V1=1[1, 5-a] E 

)1,* 

Ahtf1.122If23-C44  'tt_- 	(N —tert— 	Ji, 7 7 	(11.) —7—  (2, 5 

- 1=1 I=1 	=)1,7 Ts. ) 	1=1 [1,5-a] E 	) -6-)3)1,7K4,— 

(2. 36 g, 4. 89 mmo l) 	, 4-7 i=)1,E 	):C)1-tfr) L)1:13H-A E1=1-( 

4' - 	=):Apaggit (1.48 g, 6. 55 mmo l) 	-A-1-tfill 

If24L 	l,"-CMIE4Let (1. 95 g, 71%) Vi4t.:. 

(If22)  

7- (2, 5- 	1=1 1=1 7 =)1,7 	)-6- [3H-A E 1=1 (-( 	V7 	4' -E 

))-1-)3)1,7K=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] E 

If21-C44 Gt.t.A-tert- 	(2, 5- 	1=11=1 7s=)1.7.)-6- [3H- 

E1=1 (-( 	V7 	4' - 	),)-1-)3)1,7K=)1.1 E/' )-1- 

jj)1,7K=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] E 	 lz (1.95 g, 3.10 m 

mol) 	Ahtfil1iVi'5L 	L-cgm,2,4E,-s-t (1.68 g, 95%) Vi4t.: 

0 

(If23)  

N- {7- (2, 5- 	1=11=17 s =)1,7 	)-6- [3H-A E 1=1 (-( ̀ )/:•)7-1, 4' 

- ') ))-1-)3)1,7K=)1,1 	V1=1[1, 5-a] ° 'J 

7°1=1E7 7 7-Z lz (t to-53) 

If22-C44 Gtt.t.:7-  (2, 5- 	1=11=1 7 i=)1,7 	)-6- [3H-A ED (-( v 

4' - 	:)-1-t)1,7K=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] E 

1z 	(O. 05 g, O. 087 mmo I ) 	I=17°  1=1 / 	11.7KAte ) ft 

4-) 1,J1:17°  1=1 E 71-  Ag (O. 032 mL, O. 436 mmo I) 	msoiji if26L 

lz L-camtet (0. 027 g, 49%) Vi4t.:. 



WO 2011/108689 	 121 	 PCT/JP2011/055031 

ESI-MS m/z: 629 (M + H)+; 'H NMR (CDCI 3, a): 1.09 (t, J = 7.3 Hz, 3H), 

1.68-1.82 (m, 4H), 2.38 (q, J = 7.5 Hz, 2H), 3.32-3.68 (m, 4H), 5.06 

(s, 2H), 	7.08-7.11 	(m, 	1H), 	7.19-7.37 	(m, 	5H), 7.53 	(d, 	J = 8.4 Hz, 

1H), 8.52 	(s, 	1H), 	8.68 	(s, 	1H), 8.85 	(s, 	1H), 9.55 	(s, 	1H). 

54 

[0208] N-17- (2, 5-') 	1=11=17 i=)1,7:4. )-6-[3H-A (-( 	V7 4' 

') 	-1-) )1,7= )1,1 E 1=1 [1, 5-a] E ) -3--( )1,A )1,7k= )1,1 

i=i7c1=1/it)1,7K-- 3.--"h (1L eta-54) 

mtiM53If22-C44 tt.L7- (2, 	D D 7 i=)1,77::-. )-6-[3H-A 	( 

4' - 	1) ))-1-)3/1,7K=)0 	Vi=i [1, 5-a] E 1) 

)-3-A)1,7k,77::-. 1 (0.05 g, 0.087 mmol) 	AhtfIllif'26L 

1:=L-cas42,4bet 	(0. 022 g, 	39%) 	-T t 

ESI-MS m/z: 	641 	(M + H)+; 	IH NMR 	(CDCI 3, 	a): 	0.84-0.90 	(m, 	2H), 	1.00-1 

.05 	(m, 	2H), 	1.65-1.70 	(m, 	1H), 	1.73-1.81 	(m, 	4H), 	3.39-3.63 	(m, 	4H), 

5.06 	(s, 	2H), 	7.08-7.11 	(m, 	1H), 	7.20-7.36 	(m, 	5H), 	7.52 	(d, 	J 	= 	8.4 

Hz, 1H), 	8.50 	(s, 	1H), 	8.65 	(s, 	1H), 	8.88 	(s, 	1H), 9.59 	(s, 1H). 

55 

[0209] N-17- (2- 	1=11=1-5-)( 	)1,7 i=)1,77::-. 	)-6-[3H-A •)/ 

1, 4' - 	1) ))-1-)3/1,7K=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] E I) 

=)1,17-t1-7:-Z h (fl eta-55) 

mtiM44If'22-C44Gtt.tz7-(2- D-5-)( )1.7 =)1.7 )-6-[3H-A 

El=1(-( 	 4' - 	1) ))-1-)3/1,7K=)1,1 E•JI=1 [1, 5-a] 

El) 	 lz (0.07 g, 0.13 mmol) 	 1=1,1=1 

j1,7KAge) 1-th lzgfig (0.036 mL, O. 63mmo I) 	 msoill If26L 

lz-_1_, --CagEtett (0. 027 g, 39%) ViVzo 

ESI-MS m/z: 595 (M + H)+; 1H-NMR (DMSO-d6, a): 1.60-1.90 (m, 3H), 1.92 

(s, 3H), 2.33 	(s, 	3H), 2.28-2.32 	(m, 1H), 3.15-3.50 	(m, 2H), 3.65-73 

(m, 1H), 3.88-3.92 	(m, 1H), 	4.99 	(s, 2H), 7.20-7.40 	(m, 7H), 7.46 	(d 
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, J = 8.4 Hz, 1H), 8.43 (s, 1H), 8.61 (s, 1H), 10.36 (br s, 1H). 

56 

	

[0210] N-{7-(2-1=11=1-5-)(  )1,7 L =)1,7 	)-6-[3H-A 	(-( 'J/ 	•17 

1, 4' - 	))-1-)3/1,7K=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] 

=JO 7°  I=I 	7-Z h (1L eta-56) 

mtiM44If'22-C44Gtt.tz7-(2- D-5-)( )1.7 =)1.7 )-6-[3H-A 

El=1(-( 	 4' - 	))-1-)3/1,7K=)1,1 	VI=1 [1, 5-a] 

El) 	 lz (0.07 g, 0.13 mmol) 	 1=1 /it 

)i,7KAtO 1-th (,) _7° DE 71-  Ag (0. 047 mL, 0.63mmol) 	msoilli 

V26LRelzl,"-CM12,4Let (0. 052 g, 67%) V4t.:. 

ESI-MS m/z: 	609 	(M + H)+; 	'H-NMR 	(DMSO-d6, 	a): 	0.89 	(t, 	J = 7.3 Hz, 	3H 

),1.42-2.00 	(m, 	4H), 	2.23 	(q, 	J 	= 	7.4 	Hz, 	2H), 	2.33 	(s, 	3H), 	3.15-3.4 

0 	(m, 	2H), 	3.62-3.67 	(m, 	1H), 	3.88-3.92 	(m, 	1H), 	4.99 	(s, 	2H), 	7.18-7 

.36 	(m, 6H), 7.47 	(d, 	J= 	8.4 	Hz, 	1H), 	8.44 	(s, 1H), 8.63 	(s, 1H), 10. 

37 	(s, 1H), 12.13 	(s, 	1H). 

57 

[0211] N- {7- 1=1 I=1-5-)( 	)1,7 2 =)1,7 	)-6-[3H-A (-( •)/ •17 

1, 4' 	- ))-1-)3/1,7K=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] 

=JO 	 (t to-57) 

mtiM44If'22-C44Gtt.tz7-(2- D-5-)( )1.7i=)1.7:".4. )-6-[3H-A 

E 1=1 (-( V • 	 4' - 	))-1-)3/1,7K=)1,1 	VI=1 [1, 5-a] 

El) 	 lz (0.07 g, 0.13 mmol) L, 

)1,7KAgo 1-th (,) 	 :)3/1.7KAg (0. 061 mL, 0. 63mmo I ) 

Aafi111f26LROI:=L-CMIE4Let (0.049 g, 61%) V4t.:. 

ESI-MS m/z: 634 (M + H)+; 'H-NMR (DMSO-d6, a): 1.46-2.15 (m, 11H), 2.3 

3 (s, 3H), 3.05-3.35 (m, 2H), 3.62-3.67 (m, 1H), 3.88-3.90 (m, 1H), 4 

.99 (s, 2H), 7.19-7.36 (m, 6H), 7.47 (d, J = 8.2 Hz, 1H), 8.42 (s, 1H 

), 8.63 (s, 1H), 10.37 (s, 1H), 12.01 (s, 1H). 
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'SA 58 

[0212] N-17- (2-1=11=1-5-)(  )1,7 =)1,77::-. ) -6- [3H-A E (-( •)/ 

1, 4' - 	1) 	 )17K=)1,] 	Vi=i [1, 5-a] E 

=M-3-)( 	 )1,7K4---:-Z h (1L eta-58) 

mtiM44If'22-C44 Gtt.tz7-(2- 	D-5-)( )1.7 =)1.7 	) -6- [3H-A 

I=1(-( ')/V7: -1, 4' - 	1) ))-1-)3)1,7K=)1,1 	I=1 [1, 5-a] 

E 1) 	 lz (0.07 g, 0.13 mmol) 	 I=17° 1=1 

11,7KAt0 1-th L) 1:3- 	)1.7 	-3-) 11,7KAt (0. 073 g, 0. 63mmo I ) 

Ahtf111If26L 	1,--CMIEtet (0.050 g, 61%) Vi4t.:. 

ES I -MS m/z : 651 (M + H)+; 'H-NMR (DMSO-d6, 	) : 1. 38-1. 98 (m, 4H) , 1.46 

(s, 3H) , 2. 33 (s, 3H) , 3. 20-3. 24 (m, 1H) , 3. 50-3. 73 (m, 2H) , 3. 86-3. 

90 (m, 1H) , 4. 20-4. 24 (m, 2H) , 4. 62-4. 66 (m, 2H) , 4. 99 (s, 2H) , 7. 18-

7. 39 (m, 6H) , 7. 47 (d, J = 8. 2 Hz, 1H) , 8. 45 (s, 1H) , 8. 68 (s, 1H) , 1 

O. 40 (s, 1H) , 12. 30 (br s, 1H). 

59 

[0213] 7- (2-7/01-1=1-4-)(  )1.7 =)1,7 	)-N-(2, 2- )7/1.71-1=1 	1=17°I=1 E)1, 

)3/1./i-()1,)- 6- [3H-A E Q (-( ̀ )/•)s 7 	4' - 

7K=M 	[1, 5-a] E 	 (t to-59) 

Aaf1148If25"-C44 Gtttz7-(2-7/1.71-  I=1-4-)(  )1.7 =)1.7 7-Z ) -6- [3H- 

AEI=I (-( 	 4' -E 1) ))-1-)3)1,7K=M 	VI=I [1, 5-a 

E ) 	-3-A )1,7k7 1 (O. 1 g, 0.18 mmol) 	mtiM37 L P 

--CM2,4Lett (0. 012 g, 10%) Vi4t.:. 

ES I -MS m/z : 672 (M + H)+; 'H-NMR (DMSO-d6, 	) : O. 75-1.30 (m, 1H) , 1.34 

-1. 47 (m, 1H) , 1. 50-1. 85 (m, 6H) , 2. 38 (s, 3H) , 3. 00-4. 25 (m, 3H) , 5. 

03 (s, 2H) , 6. 90-7. 35 (m, 8H) , 7. 47 (d, J = 8. 2 Hz, 1H) , 8. 50 (s, 1H) 

, 8. 52 (br s, 1H) , 8. 76 (br s, 1H). 

ASA 60 

[0214] N-{7-(2-'71=II=1-5-)(  )1,7 =)1,77::-. ) -6- [6- (4-7)01-m7 =)1.) -2, 6- 
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)7 -TA 	[3, 3] ,‘7° 	 Vi=i [1, 5-a] E 

)1,A)1,*=)1,1 7° 1=1 	EF-. h (1L 	a-60) 

(If21)  

I=11=1-5-)(  X11.7 	 )-6- [6- (4-7/1.71-1=1 7 

=)1,)-2, 6- )7-TA El:1[3, 3] /•7° 	)1,*=)1,1 	VD [1, 5-a] t° 

1) 	 Ts. 1: 

msoll 1 2If23-04 ttt.: 	(N-tert- 	11,A )1,7 7 	)1,) -7- (2- 

I=11=1-5-)(  )1,7 =)1,7 EF-. ) 	[1, 5-a] E EF-. 

1- (0. 184 g, O. 395 mmol) L, 4-7 =)1.E 1) )>g).1-t4') 1•J lz, 

fill "-C44 GttZ2- (4-7/1.71-1=17 =)1.)-2, 6- 	VA E 1=1 [3, 3]7° 	(0. 

065 g, O. 336 mmol) -1E110, Ahtf111 1f'I'4L 	L-cgm,2,4Let (0. 104 g 

, 50%) 	T t:: 

(If22)  

7- 	D-5-)( )1.7 i=)1.7 7-z J )-6- [6- (4-7)01-  72=11.)-2, 6- 

7-TA E Q [3, 3],‘7° 	 1=1 [1, 5-a] E EF-. 

if'21-C44Gtt.t.:N-tert-7)1,-7-(2- I=11=1-5-)(  X11.7 2 =)1,7 	)-6- 

[6-  (4-7)1,71-  I=1 72=11.)-2, 6- )7-TA 	[3, 3] ,‘ 7° 	)1,7K=)1,] 

') )-1-)3)1,7K=)1,1 	1=1 [1, 5-a] E ) 	-3- Z )1.7 k 7 EF-. 1: (O. 1 

04 g, O. 169 mmo I) -1E110, Ahtf111 if'I'5L 	1,-cgm,2,4Let (0. 058 g 

, 62%) 

(If23)  

N-{7-(2-'JD-5-)X)1.7 	 )-6- [6- (4-7/1.71-1=1 7 2=11.)-2, 6- 

)7-TA 	[3, 3] ,‘7° 	)1,7K=)l,] 	[1, 5-a] E 1) 

[6- (4-wit 

[1, 5-a] 

E 1) 	 EF-. 1 (0.045 g, 0.081 mmo I ) L 	1=1 

)1,A)1,*=)1,1 7c1=1 EF-. h (t eta-60) 

D-5-) )1.7 i=)1.7 EF-. )-6- 

72=11.)-2, 6- )7-TA I=1 [3, 3] ,‘ 7°  )1.7K=)1.] 



	

WO 2011/108689 	 125 	 PCT/JP2011/055031 

)1.7KAt01-thL)1-..:7° 1=1 	Ag (0.030 mL, 0.405 mmo l) 	 -Alt 

1f'26L ROI: L-074E/ett (O. 027 g, 54%) V4t.:. 

ES I -MS m/z : 612 (M + H)+; 1H NMR (CDCI 3, 	) : 1.07 (t, J = 7. 5 Hz, 3H) , 

22 (m, 

7. 15 (s 

, 1H) , 7. 43 (d, J = 8. 1 Hz, 1H) , 8. 52 (s, 1H) , 8. 58 (s, 1H). 

a1J 61 

[0215] 7- (2-1=11=1-5-)( )1.7 z=11.7; )-N- (I)143)1./i-( M -6- [6- (4-7 

	

D 7 	=M-2, 6- )7-TA El:1[3, 3]'•7°9 	)1,*=)1.1 	[1 

, 5-a] E 	 (1I etta-61) 

AaiM60If22"-C4 	 D-5-)( )1.7 =)1.7 	) -6- [6- (4- 

7/1,71-1=1 7 =)1,) -2, 6-)7+J'7 El:1[3, 3] ,‘79 

[1, 5-a] E 	 1 (0. 010 g, O. 018 mmo l) 

1M7L Ref: L-074E/ett (0.0073 g, 65%) V4t.:. 

ES I -MS m/z : 627 (M + H)+; 1H NMR (CDCI 3, 	) : 1.14 (t, J = 7. 1 Hz, 3H) , 

2. 36 (s, 3H) , 2. 52-2. 69 (m, 2H) , 3. 21-3. 29 (m, 2H) , 3. 86-4. 37 (m, 6H 

) , 6. 41-6. 45 (m, 2H) , 6. 70 (s, 1H) , 6. 91-6. 97 (m, 2H) , 7. 11-7. 14 (m, 

2H) , 7. 39 (d, J = 8. 8 Hz, 1H) , 8. 32 (s, 1H) , 8. 59 (s, 1H) , 9. 89 (s, 1 

H). 

*0111 : 2-(4-711.-Q 72=M-2, 6- )7-TA El:1[3, 3] /• 7°9 

(If21) 

tert-7)1, 6- (4-7/1,71-1=1 7 z =M-2, 6- )7-TA E Q [3, 3]'.7°9 

)1,7K4- 	- 

6- (tert-7 1- 4- 	)1,7K=M 	 E [3, 3]'.7°9 

figit (71--)'=v 7 • 1,9-X, M-10t, 35258, 2008; O. 050 g, O. 103 

mmo I ) 	 (2. 5 mL) 1:=V F4 L, 1-71=1-4-7)01-1=1/-ff i (O. 03 

6 g, O. 206 mmol), h ')A ()/)') 7-t 	)/i)'-'7 14(0) (O. 00 

9 g, O. 010 mmol), (±)-/i-( 	(BINAP) (O. 019 g, O. 031 mmol), 	1) 

2. 30 	(q, 	J 	= 	7. 6 	Hz, 	2H) , 	2. 36 	(s, 	3H) , 	3. 85 	(s, 7H) , 	4. 10-4. 

1H) , 	6. 36-6. 40 	(m, 	2H) , 	6. 89-6. 96 	(m, 	2H) , 7. 11-7. 13 	(m, 2H) , 
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r)./A tert-V.1-4-1: (0.069 g, 0.617 mmo I ) 	1) 	 (0.0 

05 g, O. 051 mmol) 	-;thril,t.:,&, 110 °C-C24F141131M14-*Lt.:. aft•A 

65 -5g112PIL, 

1)til)1431-0 1=1 h'77 7 -f— (/‘ -- /ffrFfigi)1,=3/1) "-CifAtZ 

• Liz (tv,2,4E,-s-t (0. 029 g, 48%) Vi4t.:. 

(If22) 

2- (4-7)o1-1=1 7 i=)1,)-2, 	 El:1[3, 3]'•7°  

If21 --C•14Gtt.t.:tert-)1,  6-(4-7)1,71- D 7 i=)1,)-2, 6-7Tx 	[ 

3, 3]/•7°  :-2-)3/1,7K4-',— 1- (0. 029 g, 0.098 mmol) 	)1=11=1)( 

• (0. 3 mL) 	l„ h I) 101-1=1§'Ffig (0. 11 mL, 1. 467 mmo I);L 

5 	5R-4rnittn Ltz,&, Mf110..fig*Xt ,) ri71.01<gav)o .t-cart, 

ih Lt.:. 	#11f. 	L, 71<lf. 	t)114--ClEbffi Lt.:. 	#11f. 

Mf1:1A/171<-05ANFL, z*Mfigt 1) ij7 --C MI& , 5g11 248 t 

(,) agEtet (0. 013 g, 68%) 

ESI-MS m/z: 193 (M + H)+; 1 H-NMR (CDCI 3, a) : 2.51 (s, 1H), 3.81-3.98 ( 

m, 8H), 6. 34-6. 44 (m, 2H), 6.87-6.95 (m, 2H). 

gX-E0) 111EHITdigit 

[0216] 	*5E13J11:: t), 1Z--24,t 0 	Z):/ •t•-.:1ValtP.1 L-C 	E 	I=1 
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--ez,1**IR 2 2 ENCM-110Matf/t.zivaltmc, 

[,1**IA261 	zP44a0mayzvzivaltizfzEH-4-- zt:_-&50, ,1**IR 1 — 1 6 

0 OfttlAzg2410 E' V I=1 E i) 7-Z ):4f541*V:_-1t-OgYZ*11471=S 

74 41,Zito 

[it**IA271 	zp44affirAltrle, kg, totitzaA, -Eit-MrIA, 7v3-}a) 

MA, rprim, $m, 7 1-E—ItirrIA, t:)9')ZIA, ligiMilti 
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riA, 2, x--r-V'x • 9 V :A-LfiRg, rri-Eitt±p-Ea 

, ,f[OIJAI, trirititIAL IZIXi -411M, /itfitAtg, ',g, ag, 

CT, Tl.fig,CT (TL'ItA4M-1) , iutriiAtm-1, Foirt-A, ',T•g, 

CitA•g, JJ7K-710-g_65Em-1, •f*ItliNag, V' lzr'73MiliNIV 

az,saRg, Fi--Ei, •f*lifoilAI, ii) -7 1--5A. 5-1=1-( F, ,‘ 

-(I)-,‘-( ,)-rA, rfiCTRZAMIMIA/J‘GillifttZirri --eZ 

1**IR 2 6 7,2410 E' Vi=i E ii ;`/oaf-41*•V:_- it- -anC*114]1:,Wd- 

ttZ. 

[7,1**1A281 	irri/AZIA-eZgi**IR 2 6 NO E' %IDE ii -z ):4)*541* 

•Vzit- -0V#114nzpv441,zito 

[7,1**1A291 	ZP41ffitOtiltirrIARzf7 1- E'I'irrIA/JNGillifttZirri 

--e 	Z,Iii*IR 2 6 2$10 E 5 Vi=iE ii :::- ),7,taf*.v..ziti-anyzo#114] 

iz,w441,Zito 

[,1**1A301 	ZP410Mazfz.V:_-(ValtiJanbaot:_-&50, 1*IR 1- 1 6 

0 oftLiAziEno E' VD E i) ,-z ):4f541*•Vzit- - anyZ*114]1=S 

714-41,Zit0ftlEll. 

[,1**1A311 	zp44affirFrAtirle, kg, MAtiliZIA, -Eit-MrIA, 7v 3-}a) 

MA, rprim, $m, 7 1-E-ItirrIA, JJ:)Yirrt-A, ligiMilti 

riA, 2, x--r-V'x • 9 V :A-LfiRg, rri-Eitt±p-Ea 

, ,f[OIJAI, trirititIAL IZIXiii-411M, /itfitAM, ',g, ag, 

CT, Tl.fig,CT (TL'ItA4M-1) , iutriiAtm-1, Foirt-A, ',T•g, 

CitA•g, t*=)-40:1_65ma, •f*ItliNag, V lzr)3MiliRMS 

z,saRg, Fi--Ei, •f*lifoilAI, ii) -7 1--5A. 5-1=1-( F, ,‘ 

-(I)-,‘-( ,)-rA, gi-ogazmImsAffiGinist.zizt4a--ez 

,1**IR 3 Dpi 01t»0 

[7,1**1A321 	irrtA/ArrIA-eZgi**IR 3 0 7,2410V11. 

[7,1**1A331 	ZP41ffitOtiltirrIARzf7 1- E'I'irrIA/JNGillifttZirri 

--ez,1**IR 3 0 ,324101t1E11. 


