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4- (2-))1/E,) ..-ZV- 5 -4)14 -6, 	7 -VL KCl-5 H-:> 

1=1 ,9' 	[b] 	E'):'), 

(1 4) 	2- [ (3, 	6-V7)1/7J- DE,)V-2-4)14 )<1-*i - 

4- (2-))1/E,) ..-ZV- 5 -4)14 -6, 	7 -VL KCl-5 H-:> 

1=1 ,9' 	[b] 	E'):'), 
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( 1 5) 	5- {2- [ (3, 	5-V7)1/7J- DE,)V-2-4)1.) )<1-* 

-6, 	7-VLH=1-5H-1=1 ,9' [ID] E,) V -4 -4)1/1 

El) Z V 	2 -t)1/t= I-'))1., 

(1 6) 	2- [ (6-))1/E,) V-2-4)1.) )< 1-*1 -4- (2 

-)<)1/E,):ZV%- 5 -014 -6, 	7 -VL H=1-5 H-:>1=1/9' 

[10] 	E,):'), 

(1 7) 	6- ( { [4- (2-))1/E1):ZV-5-4)1.) -6, 	7- 

L H=1-5 H-1=1 ,9' 	[ID] 	E,) V-2-4)1/1 7J- *:>1 	)<)1. 

) 	E,) Vi - 2 - t)l/t= 1- I) )1/, 

(1 8) 	6- ( { [4- (2-))1/E,):-ZV-5-4)1.) -6, 	7- 

L H=1-5 H-1=1 ,9' 	[ID] 	E,) V-2-4)1/1 7J- *:>1 	)<)1. 

(1 9) 	5- {2- [ (3-7)1/7J- DE,)V-2-4)1.) )<1-*1 - 

6, 	7-VLH=1-5H-:>1=1 ,9' 	[ID] 	L' ,JV-4-4)1/1 	E,):-Z 

2 - t)l/t= 1- ,))1., 

(20) 2-7)1/7J-D-4- [2- (E,)V-2-4)1.)<1-*:>) -6 

, 	7-VLH=1-5H-:>1=1 ,9' [ID] L' ,)V-4-4)1/1 /Njs= 

1- ,))1., 

(21) )< , )1/7JR3-7)1/7J- 1=1-5- [2 - 	(E')V -2 --( 

)1.)<1-*:>) 	-6, 	7-it' H=1-5 H-:>1=1 ,9' 	[ID] 	E'):')-4 

- 4 A/1 7 i=)1., 

(22) 4- (E') 	J -3-4)1.) -2- (EIJZV-2-4)1/)<1- 

*:>) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LH=1*) ,), 

(23) 2- [ (4-)<)1.-1, 	3-7t*t- V-)1.-2-4)1.) )<1-* 

:>] -4- (EI)V-3-4)1.) -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7LK1=1*)') 

, 

(24) 4- (EI)V-3-4)1.) -2- (1, 	3-7V-)1.-2- 

4)1/)1-*:>) 	-5, 	6, 	7, 	8-5-1-7LKI=1*),), 
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(2 5 ) 	2- [ ( 1 - ) 	)1.- 1 H -4 Z YV-)1.- 2 -4)0 )< I-*:> 

] -4- (EI)V-3 -4)14 -5, 	6, 	7, 	8-T1-7I 	Ki=1*/ I) 

(26) 4- (4 -))1/EI)V-3 --(AA -2- (EI)V-2- 

4)1/)< I-*:>) 	-5, 	6, 	7, 	8-T I-7L Ki=1*/ I) J, 

(27) 5- [2- (E,)V-2-4)1.)< I-*:>) -5, 	6, 	7, 	8 - 

5-  1-7L K 1=1 * i ,) 	- 4 -4 A.] E,) V 	- 2 - t)l/t= I- ,) )1., 

(28) {5- [2- (EI)V-2-4)1.)< I-* 	-5, 	6, 	7, 	8 

-5-  I- 7 L Ki=1*) ,) 	- 4 -4)1/1 L°,):)- 3 -4)14 )< 5' )-)1., 

(29) N-)<)1.-5- [2- (E,) V-2-4)1.)< I-* 	-5, 

6, 	7, 	8-T1-7I 	Ki=1*/ I) J-4 -4)1/1 E,):)-3 -7Z 	, 

(30) N, 	N -V)<)1.-5 - [2- (E1)V-2--(/1.)< I-*>) 

-5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*) ,)-4-4)1/1 L°,):)-3 -7Z 

, 

(3 1) 	5- {2- [ (3 -7)I/A- DE,)-2 --(AA )< 1-*:>1 - 

5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*) ,)-4-4)1/1 	L' ,):')-2-t)1/7J 

= I- I))I., 

(3 2) 	2- (E,JV-2-4)1.)< I-*:>) -4- (E1):ZV-5 - 

4)14 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ I) J, 

(33) 2 -  [ (3 -7)1/7J- D E ,):)-2 -4)0 )< I-*:>] -4- ( 

E,):-ZV-5 --(AA -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ I) 	, 

(34) 2 -  [ (3, 	6 -V7)1/7J- DE,)V-2 - 4 AA )< i-*1 - 

4- (E,):-ZV-5 --(AA -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ I) 	, 

(3 5) 	6- ( { [4- (E1):ZV-5 -4)1A -5, 	6, 	7, 	8 -5- 

1-7 L Ki=1*/ ,) 	- 2 -4)1/1 7J-*} )< 	)1/) 	E,) V 	- 2 -)JA/t= 

I- ,))I., 

(3 6) 	2 -  [ (6 -)JI/E,JV-2 -4)14 )< 1-*:>] -4- (I° 

')-ZV -5 -4)1.) 	-5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ I) 	, 
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(37) [6- 	( { [4- 	(E1):Z-5-4)1.) 	-5, 	6, 	7, 	8- 

5-  I- 7 L Ki=1*/ I) J - 2 -4)1/1 7J- *:>1 )< 	)1/) 	L°,):')- 2 -4 )1/1 

51  J-)1., 

(38) 5- [2- (E1)-2-4)1.)<1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8- 

5- 1-7LKI=1*/ ,)-4-4)1/1 E,):-ZV-2-7:-Z, 

(39) 5- [2- (EI)V-2-4)1.)<1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8- 

5-  I- 7 L K 1=1 *1,)- 4 -4 A.] E,) Z V 	- 2 - t)l/t= I- ,) )1., 

(40) 2- [ (6 -)JI/E,):')- 2 -4)14 )< I-*:>] -4- (2 

-))1/E,):-ZV-5--()l.) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LH=1*) ,) 

(41) 6- ( { [4- (2-)A/E1):ZV-5-4)1.) -5, 	6, 

7, 	D=1*) ,) 	- 2 -4/1.] 7J- *>1 )<)1/) 	El)V- 2 

-t)l/t= I- ,))1/, 

(42) 6- ( { [4- (2-)A/E1):Z-5-4)1.) -5, 	6, 

7, 	D)'),) 	- 2 -4)1.] 7J- *:>1 	)<)1/) 	E') 	J -3 

-t)l/t= I- ,) )1., 

(43) 2- [ (5-7)1/7J- DE,)V-2-4)14 )<I-*:>1 -4- ( 

% -5--')L.) -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7LKI=1*)') 

, 

(44) 2- [ (3-7)1/7J- DE,)V-2-4)14 )<I-*:>1 -4- ( 

% -5--')L.) -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7LKI=1*)') 

, 

(4 5) 	2- [ (3, 	5 -V7)1/7J- DE,)V- 2 -4)14 )< I-*:>1 - 

4- 	 %-5--')L.) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKD 

*)'), 

(46) 	5- {2- [ (3 - 7)1/ 7J-  1=1 Ei):') - 2 -4 AA )( 1-*:>1 - 

5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKI=1*/ ,)-4-4)14 	L"):-ZV-2-77:-Z 

, 
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(47) 3— [2— (EI)V-2-4)1.)<1-*:>) —5, 	6, 	7, 	8— 

T1- 7 L K 1=1 *),) 	— 4 — 4 )1/1 E7 V 	— 2 — t)1/t= 1- I) )1., 

(48) (6— {2— [ (5-7)1/7J- DE,)V-2-4)1.) )<1-*1 

—5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LH=1*) ,)-4-4)1/1 L'7V-2-4)1. 

(49) (6— {2— [ (3-7)1/7J- DE,)V-2-4)1.) )<1-*1 

—5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LH=1*) ,)-4-4)1/1 L'7V-2-4)1. 

(50) 7—i)1.-2— (EI)V-2-4)1.)<1-*:>) —4— (E') 

ZV-5-4)1.) —6, 	7—it' H=1-5 H—:>1=1 ,9' [ID] EIJV 

, 

(5 1) 	3— ( { [4— (E1)V-3-4)1.) —6, 7 —VL H=1-5 H 

—:>1=1 ,9' 	[b] 	L' ,JV-2-4)1.] 7J- *:>1 	)<)1/) /J‘i=1-') 

)1., 

(52) 5— {2— [ (3, 	5—V7)1/7J- DEI)V-2-4)1/) )< 1-* 

—6, 	7—it' H=1-5 H-1=1 ,9' [10] E,) V -4 -4)1/1 

El) V 	— 2 —t)1/t= 1- 1) )1., 

(53) 4 —  [ ( {4 —  [5 —  (LKI=1*))1/) 	L' ,)V-3-4)1. 

1 — 6, 7— 	t' H=1-5 H—:>1=1 ,9' 	[10] 	L' ,JV-2-4)1/1 7J-* 

,) 	)< 	)1/1 /J 'I= 1- I) )1., 

(54) (5 — 	{2— [ (4-7)1/7J- 1=P)1.) 7J- *.] —6, 7—it' 

H=1-5 H—:>1=1 ,9' [10] EI):')-4-4)1/1 	E,JV-3-4)14 

(55) (5 — 	{2— 	[ (3-7)1/7J- 1=1, )1.) 7J-*] 	—6, 7—L 

H=1-5 H—:>1=1 ,9' [10] 	EI):')-4-4)1/1 	E,JV-3-4)14 

(56) 6— ( { [4— (5-711/7J- DEI)V-3-4)1.) —6, 	7— 

VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' 	[10] 	EI):')-2-4)1/1 7J- *:>1 	)<)i. 
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) 	E') V 	3 — t)l/t= I- I) )1., 

(57) 3 —  ( { [4 —  (2-7)1/7J- DEI)V-4-4)14 —6, 	7— 

L H=1-5 H-1=1 ,9' 	[b] 	EI)V-2-4)1/1 7J- *:>1 )4 )1. 

) 	V= I- I) )1., 

(58) 6— ( { [4— (2-7)1/7J- DEI)V-4-4)14 —6, 	7— 

L H=1-5 H-1=1 ,9' 	[b] 	EI)V-2-4)1/1 7J- *:>1 )4 )1. 

) 	E I) V 	3 — t)l/t= I- I) )1., 

(5 9) 	3 —  [ ( f4 —  [5 —  (L Ki=1*))1/) 	EI)V-3-4)1. 

1 — 6, 7—it' H=1-5 H-1=1 ,9' [b] EI)V-2-4)1/1 7J-* 

,) 	)4 	)1/1 	/J‘js= I- I) )1., 

(60) 6 —  ( { [4 —  (EI)ZV-5-4)14 —6, 	7—L Ki=i- 

5 H-1=1 ,9 	[b] 	EI)V-2-4)1/1 7J-*>1 )4 	)1.) 	L'I)V 

— 3 —tA/t= I- I) )1., 

(61) 2 —  [ (3, 	6—V7)1/7J-DEI)V-2-4)14 )4  I-*1 — 

4— (EI) ..-ZV— 5 —4)0 —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1, 91  [ 

ID] 	E') 	J, 

(62) 2 —  [ (2—))1/EI)V-4-4)1.) )4  1-*:>] —4— (I° 

')Z V-5--1)14 —6, 	7—it' H=1-5 H- 1=1 ,9' [b] EI) 

, 

(63) 2 —  [ (4 —7)1/7J- 1=1, V)1.) 7J- *1 —4— (EI) ZV- 

5-4)14 —6, 	7—it' H=1-5 H—:>1=1 ,9' [ID] E') 	J, 

(64) 4— ( { [4— (EI)Z-5-4)14 —6, 	7—L Ki=i- 

5 H-1=1 ,9' 	[b] 	L'I)V-2-4)1.] 7J- *:>1 	)4 	)1/) /J‘i= 

I- I))I., 

(6 5) 	5 —  [2— (EI)V— 2 --()1.)4 I-*) —6, 7—it' Ki=i- 

5 H—:> 9' [b] EI)V-4-4)1/1 EI):ZV-2-77:-Z, 

(6 6) 	2 —  [ (4 —7)1/7J- 1=1/)1.) 7J- *:>] —4— 	(2—))i/E 

')Z V-5--1)14 —6, 	7—it' H=1-5 H- 1=1 ,9' [b] EI) 



WO 2014/034898 
	

15 
	

PCT/JP2013/073438 

(67) 4— ( { [4— (2—))1/E,):-ZV-5-4)1.) —6, 	7— 

L H=1-5 H-1=1 ,9' 	[ID] 	E,) V-2-4)1/1 7J- *:>1 	)<)1/ 

) 	V= I- ,) )1., 

(68) 2 —  [ (2—)A/E,JV-4-4)1.) )<1-*:>1 —4— (2 

—)JI/E,):ZV— 5 —4)14 —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1/9' 

[ID] 	E,):'), 

(69) 5 —  {2 —  [ (3-7)1/7J- 1=1, V)1.) 7J- *1 —6, 7—VL K 

D-5 H—:>1=1 ,9' 	[ID] 	L' ,) V-4-4)1/1 	E,):ZV-2-77:-Z 

, 

(70) 4— ( { [4— (2-7Z/EIJZV-5-4)14 —6, 	7— 

L Ki=1-5H-1=1 ,9 Do] El) V-2-4/1/1 7J- *>1 )<)1. 

) 	V= I- ,) )1., 

(71) 3— ( { [4— (2-7Z/EIJZV-5-4)14 —6, 	7— 

L H=1-5 H—:>1=1 ,9' 	[ID] 	E,JV-2-4)1/1 7J- *:>) )<)1/ 

) 	V= I- ,) )1., 

(72) 2 —  [ 	 CIS ' 	7J-*] — 4 —  (2 — )JI/E 

')ZV -5 -4)1.) 	—6, 	LI  H=1-5 H- 1=1 ,9' 	[b] 	E') 

, 

(73) 2— ( { [4— (2—))1/E,):-ZV-5-4)1.) —6, 	7— 

L H=1-5 H-1=1 ,9' 	[ID] 	E,) V-2-4)1/1 7J- *:>1 	)<)1/ 

) 	— 1 , 3 —7J- *It'l—)1.— 4 — t)l/t= I. ,) )1., 

(74) {6— [2— (EI)V— 2 —4)1.)< I-*:>) —6, 7—it' Ki=i 

—5 H-1=1 ,9' [ID] 	L' ,) V-4-4)1/1 	L'7 V-2-4)1/1 )< 

5 '  J —)l., 

(75) (6— 	{2— [ (5-7)1/7J- DE,)-2-4)1.) )<1-*i 

—6, 	7—VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' [ID] L' ,) V-4-4)1/1 E7 

- 2 — 4 )1.) 	)< 5' ) — )1., 
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(7 6) 	3— [ ( {4— [6— (L Ki=1*:>)<)1/) 	E7:')-2-4)1. 

1 — 6, 7 —:')L H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b] 	EI):')-2-4)1.] 7J-* 

,} 	)< 	)1.) 	/J‘js= I- I) )1., 

(7 7) 	4— (E1) ,Y:')-3-4)1.) —2— (E') 	i -2-4)1.)< I- 

*:>) —6, 	7—:')LH=1-5H—:>1=1 ,9' [ID] 	E') 	J, 

(7 8) 	2— [ (3-7)1/7J- DEI):')-2-4)14 )< I-*:>] —4— ( 

EI) ,Y:)-3-4)1.) —6, 	7—:')LH=1-5H—:>1=1 ,9' [b] E 

I):'), 
(7 9) 	4— ( { [4— (EI) ,9-3-4)1.) —6, 	7 —L Ki=1- 

5H—:>1=1 ,9' 	[b] 	EI):)-2-4)1.] 7J- *:>1 	)<)1/) /J‘i= 

I-I))1., 

(80) 	6 —  ( { [4 —  (1 —))1.— 1 H—E7V—)1.-5-4)14 — 

6, 	7—:')L H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b] 	EI):)-2-4)1.] 7J- *:> 

} 	)< 	)1/) 	E I) 	3 — t)l/t= I- I) )1., 

(8 1) 	6— ( { [4— (EI) ,9-3-4)1.) —6, 	7 —L Ki=1- 

5H—:>1=1 ,9' 	[b] 	EI):)-2-4)1.] 7J- *:>1 	)<)1.) 	EI):) 

— 3 — t)l/t= I- I))1., 

(82) 6— [ ( {4— [5— (LKI=1*:>)<)1.) 	EI):)-3-4)1. 

1 — 5, 6, 7, 8 —5-  1-7 L Ki=1*) I) 	2 —4)14 7J- * :>) )<)1/1 	I° ') 
— 3 — t)l/t= I- I) )1., 

(83) 2 —  [ (3, 	5—:')7)1/7J- DEI):')-2-4)1.) )<I-*:>1 — 

4— (EI)Z:')-5-4)1.) —5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKD*JI), 

(84) 4— ( { [4— (E 	')Z 	—5, 	6, 	7, 	8 -5- 

I- 7 L K 1=1*) I) 	2 — 4 A.] 7J- *:>1 	)< 	)1/) ,<J‘js= I- I))1. 

(85) 3— 	( { [4— 	(E1)..z:')-5-4)1.) 	—5, 	6, 	7, 	8 -5- 

I- 7 L K 1=1*) I) 	2 — 4 A.] 7J- *:>1 	)< 	)1/) ,<J‘js= I- I) )1., 

(86) 2 —  [ (4-7)1/7J-1=11.) 7J- *1 —4— 	(EI) Z- 

5-4)14 —5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L Ki=i*JI), 
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(8 7) 

-4)14 

2 -  [ (3 -7)1/7J- 1=1V)1.) 7J-*1 -4 - 	(E') 

-5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ I) 	, 

ZV 

 

(88) 4- ( { [4- (E1):Z-5-4)1.) -5, 	6, 7, 	8 -5- 

I- 7 L Ki=1*/ I) 	- 2 --1)1/1 7J-*1 	)4 	)1/) 	E,) V 	- 2 - t)l/t= 

I- ,))I., 

(89) 5 -  {2 -  [ (6 -7)1/7J- DE,)V 	- 2 -4 )1.) )4 i-*1 - 
5, 	6, 	7, 8 -5- 1-7L Ki=1*) I) J-4 --1)14 E,):-Z:')-2 -7Z 

, 

(90) 3- ( { [4- (2 -))1/E1):ZV-5 -4)14 -5, 6, 

7, 8 -T 1-7 L Ki=1*/ ,) 	- 2 --1)1/] 7J-*} 	)4 	)1/) , ‘js= I-') 

)1., 

(9 1) 4- ( { [4- (2 -)4 /1/E1) -i-5--(J0.) -5, 6, 

7, 8-5- D)')1 -7L) 	- 2 --1)1/] 7J-*} 	)4 	)1/) , ‘js= I-') 

)1., 

(92) 2-[(2- ° ')-4--)H']-4-(2 

-))1/E,):-ZV-5 -4)14 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*) ,) 

(93) 4- ( { [4- (2 -))1/E1):ZV-5 -4)14 -5, 6, 

7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*) ,)-2-4)1.] 7J- * :>1 )4 	)1/) 	E,) V -2 

- t)l/t= I- ,) )1/, 

(94) 6- [ ( {4- [6- (L Ki=1*))1.) E7V- 2 -4 )I. 

1 	- 5, 6, 7 , 8 -5-  F. 7 L K 1=1*) i) 	- 2 --1)14 A-* ') )4  )1/1 L") 

V - 3 - t)l/t= I-') )1., 

(95) 4- (Ei) yv 	-3 -4)14 -2- (EI)V-2 --1)1.)4 I- 

*:>) -5, 6, 	7, 	8 -5-1-7L Ki=1*/ I) Jc, 

[0008] J-;1F6:*13ANIS6:.:8 0*Z-JE11,1it:.-_ -D o --C,43 -  Z. 

Le-Z. 
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1 - 7711/*11/J L L, --Ct, IN AJS, 	ittl4=1tRt$141taYOAN 1 — 8 Ot 

0, .1,412tqigt-ci, RAiS, 	) 311., 	i)1,, 	n —7°D EA,, 	4 v .7°D E)I,, 

n —111., 	4 V 'Y'll., 	s e c —Vs )1., 	t e r t —Vs )1., 	n —, j 

11., 	4` 	11., 	n—'-i11., 	4 ViN*:>)1., 	n —,N7°)1,, 	4 v,N.7° 

)1/, 	n—) 0  1:4:75`T t, 	'OAR 1 —607/1/ 

*J1/ 75 1T 	L, < , g AN 1 — 3 0 7)1/*)1/eck (,) PT 	Loc. 

F77)1/*)1.)1/*J-- H , 	F77)1/*)1.)1/*=)1/i . 	[7Z I 7)1/*)1. 

_1 	, 	Fj 7-1)1/*)1/7Z J 7711.*11/i 	, 	F:)77)1/*)1/7Z I 7 7  11.*11.] 	, 	I- 

( 	1=17- 1  11/* 11/) 	7 -1  11/* 11/ i 	, 	I-  7 -1  11.* 11/t 11.7=11.J 	, 	I-  7 -1  11.* 11/t 11. 

t=11 /7J-*:>_1 , 	I-7 -1  11/*:>)J11/t=11.7 7 :-Z J 7)1/*)1/i , 	FL Ki=i*:> 

7)1,*)1,j 	, 	1-77)1,*:>7)1,*)i,j 	, 	1- ji\i=02 )77)1,*)1,j 	, 	r:';/\ 

mit i 7)1/*)1/i , 	F I,  IP\ 1=1 it i 7)1/*)1/_1 . 	I- 	i 7)1/*)1/ 7 	i _I . 

1-:')77)1/*)1/ 77 Z i i 0 77)1/*)1/%3L l.,--Ct, 	±20) 1- 7)1,*)1, i 	L He 

OtoDtiZz.::L7V-C,Z. 

F77)1/*_1 	L L,--C6, RA_ tS, 	ittl4=1tRt•T'- $141taYOAN 1 —800 

to), 412tKrVgt:.-i, RAiS, 	)( I-*:>, 	i I-*:>, 	n —7°1=17J1*:>, 	4 V 7°  

1=It*:>, 	n —1I-*:>, 4 VI I-*:>, 	sec —1I-*:>, 	t e r t —1 

I-*:>, 	n —,'/I/7J- *:>, 	n —,N*:>JI/7J- *:>, 	n —,N.7°)1,7j-*>, 

n-7J- J1/7J- *:>tiZZ_'.L7V-CZ. 

1- 77 /1/*:>t/l/t=JVI , 	1- 77 /1.*:>t/l/t=J1/ 77 Z 17711/*11/J , 

1- 7711.*:>7)1/*)1/i 07711.*:>3g3L L,--C6, 	±20) 1-7711,*:>j 

LITA00t0l,1Za.'LeT,Z. 

R\T-1=17 1)—)H L L --Ct, *1-VARt21-VA---e -D -c, Ettl*MgL 

L-C, 2A1;5, RAI;5, arfOAR75\67`sZU75\6314tRtg-Lz 1 1E- 

311:10^5-1=IRL, 5'— 1 0 ROD- -YOkAitlalls Z a' LeT 

,Zc. tS75`Tt, *I-VARt21-tIAT -D -C, Ettl*Mg 	L L, -C, ,-.Pts < L 

t 1 -DOY2A1g -gg.)-, 	-1 /43s 6 t:.-_, 2A1;5, RAI;5, atilAZgi3N6 

ts Z U 75 \ 6 IR tR tg-t. z 1 1111R1, 211:10,\T-DE,L,--Co--Ctcto, 	5A 
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—1 0 AHO-YOkAitlaePT 	1, 00 412tqlg t::.. (,, IN A_ tSN 	7 ')11/ MA_ 

tS, 	2 — 7 I) 11/. 	3 — 7 I) )I.) , 	i=)1/ (INAJS, 	2 — 	i=)1/, 	3 — 

i=)I.) 	, 	Ei=i ') )1/ 	MA_ tS, 	1 — Ei=i I) )I., 	2 — Ei=i I) )I., 	3 — Ei=i I) )I. 

) , 	-(Z Y`i ') )1, MA_ tS, 	2 — -( Z Y`i I) )I., 	4 — -( Z Y`i ') )14 , 	E7 

`J') )1/ (IN A_ tS, 	3 — E7 `J') 11., 	4 — E7 NI I) AA , 	I-') 7 Ni ') )1/ (IN A_ 

tS, 	1 , 	2, 	4 — I- ') 7 Ni—)1.— 3 — -( )I., 	1 , 	2, 	4—')7'J—,'1--4 

— -( )1/) , 	5 I- 7 Ni ') )1/ (INAJS, 	2 — T I- 7 NI 1) )1., 	5—T  I,  7 VI) )1,) 

. 	7f*ItN11))1/ (RAJ'S, 	2 —7J- *ItVI))1., 	4 —7J- *ItVI))1., 	5 —7J-* 

It Ni ') )1/) , 	7-1 `js ') 11/ 	(R 	'S, 	2 — 	7`js  I) 11., 	4 — 	7 `J') 11., 	5 — 

7`i') AA , E I) VA/ MA_ tS, 2 — E I) VA., 3 — E I) VA., 4 — E ') 

)I.) , 	E') YV=)1/ MA_ tS, 	3 — E ') g' 	=11., 	4 — E') g' 	=1I/) , 

E') 	V=)1/ (RA.tS, 	2 — E') 	V=)1., 	4 — E I) -Z V=)1., 	5 — E ') 

V=)I.) , 	E7V=)1/ (RAJ'S, 	2 —E7V=)1.) , /J`js 7`i'))1/ ({ 

AiS, /J`js 7`i-11.— 2 --(1L, /J`js 77 `i—)1.— 4 --(1L, /Njs  

7`i—)1.— 5 --()I., /J`js 7`i—)1.— 6 --()1., /J`js 7-1 `1-11.- 

7 — 4 )1., 	) , 	-( 	K ') )1/ MA_ tS, 	-( 	K—)1.— 3 — -f )1., 	-( 	K —)1. — 

4 — 4 )I., 	-f 	K—)1.— 5 — -f )1., 	-f 	K-11.— 6 — -f )1., 	-f 	K-1L— 7 

— 4 11/, ) , /J`js 	7J- 7==1L (INAiS, 	1 —/N)s 7J-7i-2 -4 

)1,, 	1 —/N)s 7J- 7i-3--f)1., 	1 —/N)s 7J- 7i-4--f)1., 

1 —/N)s 7J- 7i-5--f)1., 	1 —/N)s 7J- 7i-6--(1i., 	1 — 

/JNI7J- 7i-7--()1., ) , 	$) ')1L (INAiS, 	* ) ,) 	—2-4)1. 

)')' -3—)k, 	$J')J -4   — -( )1., 	$J') 	— 5 — -( )1., 	$J ') 

— 6 — -( )1., 	*I I) 	—7 — -( )1., 	*I I) 	— 8 — -( )1.) , 	/J`js  [ d ] 

-(Z YV ') )1/ (R 	'S, /J`js  [ d ] -f Z YV—)I. — 2 — -f )1., /J NI [ d 

] -( Z YV—)1.— 4 — -f )1., /J`js  [ d ] -f Z YV—)1.— 5 — -f )1/, /J`js  

[d] -f ZYNi—)1.— 6 --f)I., /J`js  [d] -f ZYV-)1.- 7 --()1/) , 

	

4 zyv [1, 	2 — a ] E I) VA/ MA_ tS, -f Z YV [ 1 , 	2 — a ] E °') 

	

— 2 — -( )I., 	-f Z Y`i [ 1 , 	2 — a ] E I) V 	— 3 — -f )1., 	-f Z YNI [ 1 
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, 	2—a] E')V-5-4/1., 4 ZYNi [1, 	2—a] E')V-6-4 

)1,, -r zyv [1, 	2—a] E')V-7-4/1., 4 'J [1, 	2 — a] 

Ei)vj— 8 — 4 AA , 4 Z Y NI [ 1 , 	2 — b] E ,) YV=)1. (INA.tS, -f 

z Y NI [1, 	2—b] L")YV-2-4/1., -f-ZYNi [1, 	2 — b] E,) 

,9r:-; 	—3 --r)i,, 	-r zyv [1, 	2 — ID] E,) ,YV-6-4)1., 	4-ZY 

NI [1, 	2—b] L")YV-7-4/1., 4:ZYNi [1, 	2 — b] E,JYV 

— 8 — 4 AA , 	-f Ni *It` i ,) )1/ (1 A_ tS, 	3 — 4 v 7J-  *It V ,) )1., 	4 --r 

vt*t-11))1,, 	5 —4 Vt*It`i') AA , 4 V 	7`i') )1/ (R 	'S, 	3 — 

4 V 	7N1 ,) )1/, 	4 —4 V 	7N1 ,) )1., 	5 —4 N/ 	7`J'))1.) 	61Z a.' L 

e-- Z. 	t.,:- , 	b\b\Z,N5-1=17 ,)—)14:.-.1-3o--C, itnaMF,L1_,--C2AE, 

	

''A-tiNt,a)1, , 	'2AE,t:OgiME,751E1i1 L, -C 1,\ -C t ck O. 

	

1-, N1 [d] 	[1, 	3] 	V7f*V ,))1/i 	L 1_, --Ca, 	iNi [d] 	[1, 

3] VA- *V—)1.— 4 —4)1., /N1 [d] 	[1, 	3] Vt*v—)1.— 5 — 

4 )1/1,1s Z a' Le- Z. 

11011rAlt7Zii L 1,--C6 , INAJS, EtlaM;5L L-C, RAIF,Ra 

0,Z;5 	1 11:11, --C- kiv--C t ck o, 	1 11118a 211110rA'Ajg, -z 4 A- 

7 A OMfiliCt7 Z i 	1,1s  Z z: L e-- 	Z. 1417Migt::_a, INAJS, 	1 —7 

=)1., 	1 — Ei=i ,) 	=)i., 	1 --f Z YV 1 ) V=)I., 	E°'' 'J V i , 	1 — 

E7V=)i., 	1 —5 I- 7 L KmEI) ZV=)i., 	)1/ 7J I) J, 	- 	)I/7J I) 

i 	1,1s Zz_.' Le--C,Z. etc, MfilrAlt7Z i a, 	111118a 21®00 	*`l 

Tfflitl:3541.--Co-Ctct<, 	11111Ra211:107t*v -effAtql.-cozMforAlt 

77 ZiL 1, --C6 , INAJS, 	(7J- )1/7J I) J 1 , 	1 — 	*i K) 	—4 —4 

)1/, 	2-7','-71-1--r) 0  

I- 	1=1 77 /1/*/1/J 	L I,-  - C a, IN AJS, 	'OAR 3 — 8 a) t a), 	1417Mig (,:.-. a 

, 	INAJS, 	:> 	i=i7c1=1 EA., 	:>1=11)1., 	:>1=1J)1., 	:>1=1/\*:> 

)1., 	:>1=1,\Vs)1., 	:>i=i7J- 	)1/61Z a L e--e 	Z. 

I- 	(:>1=17-1/1/*/1/) 	77 /1/*/1/i 	19):>1=17-1)1/*)1/533L 1_,--C6 	, 	_EEO 

1-:>1=17)1/*)1/j LHOOta)tls Z a.' Le-Z. 
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[0009] 

[0010] 

1 - 77 )1/i7=)1/i LL,--Ct, RAJ'S, 	iltAltR6$141taYOAN 2 - 6 10 

77 /1/i7=JI/6iZ a.' Le.-Z. 1414KI3'9(Zt, RAJ'S, 	E=)I., 	7'J /I., 

ft13)JAJA-  0 - 6tz.-.1603: fgig 

*RHAIL-att, 	.%,(E-a1txt-h'-s'gt::_-aU,  RtsifilV14K5\ 6, INAJS, 

J-;t-Ft:.=.3&/<Z51, geL -Z-ArOliRtVL.,̀.%0)511,::_it U-C1.1-1 3Z a' Le 

-C' 	Z. *RHAiLata)tklIt:.-.1-3o-C, mgeazt:.-.. teSuka -ffitAa 

tc,f46:.-_aFt‘ ,/ffa)e— kflOig -CZ. q,liat, 	artygo,:.-_, 	.ria)51(,:.-_,t 

(,) NAN-  Z a.' L e--C' 	Z. 

NI 1 	: 	-ARA[ 1 ] ----e -,3_g-t,z*RHAIL-att:.-.1-3k,\ -c, 	Res 7KA--e 

.D --c 	R3e, AKA, 	7)1,*)1,, /\1=02 x677)1,*:-,--ez, ;)-R 

A [ 1 A] --eAtg-Lztalt (it-F, 	FlEat [1 A] LkiN -)c. J 0)&1 51 ( 

-t-ILI 

[1I4] 

R8 	 R1  

	

R4a 	 R4aa  
al 

	

Rth 	Kr 	 Rth 
	

0 

	

R7a 	R7b  — 	 R7a 	R713  
[ 5] 	 [ 1 A] 

	

(R 1, 	R 2, 	R 4a, 	R ob, 	n 1, 114E,EL liArz. ---C 	Z. 	R 7 a i,, 	7K„tom 	L, 	R 

	

7 bt, 	7EA, 	7)I/*)1/, 	/ \ MY 	, 	R67-1/1.*:> 	-c. 	R 8 6, 	/\1=1122  

, 	1-')7/1/7J- 1=1)(5' J ZJl.tf- I-, 	R10-kflA [6] --e -1/4354-t.Za 

J-;CF, 	FfflAa [ 61 J 	Lki\-)0 	)  	o 

[1E51 

R9a  
13: 

R9b  
[ 6 ] 
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(R 9a N 	R 9 /3 6 N 	OTtLt L KI=1*:>75N. R6R 9a L R 9b Le—M6:.-- 

fc:"D -CN — 0-0 (CH3) 2 — C (CH3) 2-0 — N  — 0 —  (CH2) 3-0 

—• -gl,<6 -0 — CH2 — C (CH3) 2 — CH2-0 — c. ) ) 

[0011] 	*ar,ii.3t. ±E—ARA [5] •-C -,354-LZIE-at (Jt-F, 	[1I Qt [5] J 

Lk, \-30 	) 	L. 	( i ) 	11N-g1, < 6VOri0)516:.-_,t -D -ctII,  I., -) Z0)—f12 

A [7A] •-C -,354-LZIE-at (Jt-F, 	FiLat [7A] _I 	L 030  ) N 	( I 

i) ))—art [7 B] --C' -.354-t.ZiEalt (Jt-F, 	FlEat [7 B] J 	Lo 

-30 	) 	, 	R6, 	( i 	i 	i ) 	11N-g I., < 6Oria)516:.-_,t -D -c_III,  1, -3 z-Fga 

—art [8] --e -1 /43stt.ziE-at (it-F, 	FiLat [8] J 	Lo-)0 ) 	La)i .  

7 : ' ) r , AllIPICE1107-c 	1=1 	t v 7° 1 ) 	‘‘a)7t,--ev,), imAis, ifAtst-aa 

arf/Rt,:,:KIC-10411-F, if__Ats,gPV1=1---Cffz:Le---eZo 

[1I6] 

R10a 

R1-Bi 	R1-SnR113 	R1-Ha11  
1:z10b 

[7A] 	 [7B] 	 [81 

( R 1 (, 44ELp],t--e zc. 	R ioaN 	R iobi, N 	ovtt L  K I=1 *-,   -7,3\ 

N  R6RlOaLR1ObLe—M6:tS'D .rN  — 0 — C (CH3) 2 — C (CH3) 2 

— 0 — N  — 0 —  (CH2) 3-0 — • -gL<6g.-0 — CF-12 — C (CH3) 2-0 

H 2 — 0  	c, 	R 1 1 1, )( 	JI., 	Rl, 	n 	Vs )1/  	-c, 	Hall (,/ \Mit 

J... 	) 

We t:.=.1, , 	R 8 e/ \ 1=1 it 	-g-  L, < i, 	I- i) 7J1, 	Q 	gJZJ1,t -- 1- --ez 

tat [5] 2, tat [7 A] -g I., < tiE-alt [7 B] L 	R6, 	R 8 5 

EtAa [6] --eziE-alt [5] LIE-at [8] Li=it,y .7°I)"a 

Pi.3 -,3_ -ftZz.:Lt::_ck t,),Ikai -Zz.:Le-C,Z,:, 	etc, 	;051,:.:ZU -TgEliCA 

:>5-11,1- Initiatorj 	(i-(7]- '91—) • 	-h' 	#,In 0 	)  

PIL-Ctctoo 

11,11 -ZIE-at [7 A] ,tat [7 B] Ri, IL-alt [8] oit. RA_ 
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ts, tat [5] t:31L-C, 	1 1g)1/ 111 -3,1g)1/20)e,#IV39__A ---eZ 

. 1CEIl1, -)Zi7r,-ZAAIPIL 1,--C6, 	RAJ'S, 	I') 	(')52 77  

-t I) 	E''7',./.1. • 	1=11=i7J)1/1A1llin11 	WT, 	FP d 2 	(d b a) 	3 

• CHC 1 3 ] 	Lo-). 	), 	I-I) 	( 1)52 77-t1-) 	E''7 ,, 

L, 	(it-F, 	I- Pd 2 	(db a) 	3_1 	L 0 -3 . 	) . 	5-  I- 7 * 	I-') 7 	=)1/7J 

74 M7r,I.,. (Jt-F, 	[Pd 	(PP h3) 4J 	LO-')o ) , 	[1, 	1' 	— 

E' 	(:'j7 	=)1/77 4 )) 	7 j 	—:')1=11=1/7:'),,11, 	(I 	I) 

• 1=11=1)< '91 	171)J1:112tK 	W-F, 	[Pd 	(dppn 	CI 2 • C H2C 1 2_I 	L 

kiN o 	) , 	E' 	(P)7=)1/7 7-f 	) 	i7r,1A 	( I 	I ) 	D') K 

(1-;CF, 	[PdC I 2 	(P P h 3 ) 	2] 	LO -30 	) , 	[1, 	1' 	—E‘ 	(—t 

e r t —7/1/7 7-f )) 	71=1-t] /7:')r,l-x 	( I 	I ) 	:')1=1 ') K 	( 

J;(-F, 	[Pd 	(d tbpf) 	CI 2] 	LO').:. 	) 	, 	E' 	(I,') 	1=11\* 	)1. 

*7-r) 	/7:),,I.,, 	(I 	I) 	:')1=1,) F 	(J-;F, 	[PdC 1 2 	(PC Y3 

) 	2_I 	Lki\-)0 	) . 	EfFR/7 ,,L. 	(t-F, 	[P d 	(OA c) 	2] 	L0-30 	) 

ll s Za'Le"-- Z... /3\b\z/7 ,,JAIIIP10pili6, imAis, tat [5 

] 	6::_ 	1,Z, 	RAJ'S, 	0. 	0 1 13,, 	)1/ 111 — O. 	313,, 	)1/ 111 0)e,# IV3q_A ---e 

Zo 'MEHL -) ZgEiiiL 1,--C6, 	INAJS, 	1, 	1' 	—E' 	(:')-7 	=)1/7J 

..7-f i) 	7z1=1-t% 	(Jt-F, 	I- d P P -LI 	Lo -3 0 	) , 	4, 	5 —E‘ 	(:') 

7 = =)1/77 4 )) —9, 	9 —:'))< 	% T 	(J -F, 	I- X ant p 

h o si 	L0 -30 ) , 	2 —:'):>1=1/•*:>J1/7 7 4 i —2' 	, 	4' 	, 	6' 

—I- ') 4 V .7°1=1 EJI/ E7 	=JI. (J-;CF, 	I-  X—Ph o s _I 	LliN -3 0 	) , 	2, 

2' 	—E' Z (:'j7 z =)1/77 4 J) — 1, 	1' 	—EJ-7)1. (J-;CF, 	[B 

I NAP] 	LO -3 0  ) , 	2 —:'):>1=11\*:>/l/77-1 i — 2' 	, 	6' 	—:') 

1.*:,E7=)1, (J -F, 	[S—P hosJ LO -30 ) , 	9, 	9 —:))( 

)1.-4, 	5 — E' 	[(tert —7/1/7 7 4 )) ] *It 	5— 	(1CF 

ft—Bu—X—Phosj LO -30 ), 	2— (—tert-1/1/* 

7 -I J ) 	E7=)1., 	E‘ 	[2 —  (:')7=J1/7 7-1)) 7=J1/] 1 

—5-)I/ 	(Jt-F, 	I- DPE p h o s_l 	LO -3 0 	) , 	Imo ') tert-1/1/7 
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[0012] 

[0013] 

7 4 J, 	I-') 	I=PN*)1/* 	7 4 J 	61s Z a Le—e 	Z. /3\75N ZgEfil 

0) 111 6, 	INAJS, 	/7:'Jr,1Aftpl6:.3-4 L -c, 	1 13,,)1,2i— 5 ii,,)1,203iff, 

#75,ift --eZc, 4C,11 L -3 zigiaL t., --z- t, 	imAis, 	t 1,1) r,./A tert 

—1 I-* 	K (Jt-F, 	I- N a 0— t —Bu _I 	LO-3. ) , 	ti)',./At e r t 

—1 I-* 	K (Jt-F, 	[KO—t—Bu] 	L ki \ -3 o ) • gggrZt 	I) r, 1A, 	'0 

R7.KAt 	') r, 1A, gggrOJ ') r, A, 	') Ji'3rEt I) 'J L., gR-t i r, A. Ei/FR 

t') r,L.a),mesiatiz a' Le --- Z o  b\b\zziavait, INAJS, 1I 

-at [ 51 t:.--1,--C, 	1 1g/1/ 111 -313,)1/21 03t#1V39_ATZ0 iCE11 

I., 	Z,RICAL 1,-c6, 	INAJS, 	Zit I) 	r,1-x(Jt-F, 	FLICIJ 	Lk, \ -3 

o ) • 7 v iL-t 	r,IA 	61Z a.' L e"- 	Zo 13`b`Z)KIC10)21, RAJ'S 

. tat [ 5 1 t:31 L-C, 	1 ig/1/ 111 -3,13,)1/21 03t#IV39__A ---eZo  

1 	I., 	ZgAa, &V,::_r44 1,tstItt3Sli6:.-..lat-1/43_41.tsoe, RAJS, 	I- 

)1/i 	* i. 	t'sE0YME7.1KAffi, 	1 , 	4 —7J- *It. 5 1`7 L K D7 

7 J 	(J lam, 	1--1 H F _1 	L0-3 0 	) 	, 	1 , 	2 —:'J) Imo.:>I'91 	(J lam, 	I- 

DM E _I 	LO -3 0 ) fsEoi-5-)14 , 	N, 	N—:'J)<J1/7J/1/1A7-1 -.Z F' (J 

-F, 	I- DMF _1 	L0-30 	) , 	N, 	N—:'J)J1/ 7-1-t177 -.Z F' 	(JCF, 	[DM 

AJ 	Lo-)0 ) , 	N—)<)1/E=1,) K 	(Jt-F, 	FNMPJ 	Lo-)0 ) fsE 

07Z Kffi, 	i ,9 ' )—)1/, 	7°1=iii —)1/fsE07 7  )1.—)1/ffi, 7K R 	t, 

6 vrbagatiz a.- Le---ezo azgaifta, 2 0°C-2 0 0°C0a# 

iV3,3I_A --eZo azHirma, icE -zw.A-a)affi. avaftu.-..ct-D -cx 
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tat [ 1 91 (,, tat [1 s] LIIRRtVOria)51t:.-..ck -D --cri,S I., 

*aFt,t. icig. imAis. i7r,1-011P1)3zveil_ti-si-kaRt,:,:KAYE41± 

1, 	tsgUrri, ;05 tut‘ U---cgEitc 	A)iii l„ 	2 0 co - 2 0 otoz# 

1 --e"ff -3z.:L7Y--C,Z. 	V-z-_- , *api.74, ;o5t-,:zu--c- 7 4 	1=1 ,,i-/a 

PLAiNCE11 kiv-C"ff -3 z.:Le-e_z. 

icE -ziE-alt [1 3 1 o'ffil, 	imAis, 	tat [1 8] t:.-..41_, -c, 	1 ig 

)1/ 12-313,,)1,j'03V,#iv39A -eZ. qlEll L -3 Zi7 ,,IAllIPIL I., 

---cl, 	INAJS, 	Pd 2 	(d b a) 	3 • CHC I 3 N 	Pd 2 	(d b a) 	3, 	Pd 	(P 

Phi) 	4, 	Pd 	(dppf)C12 •CH 2 C1 2, 	PdC1 2 	(P P h 3 ) 	2, 

Pd 	(d t bpf) 	C 1 2, 	PdC12 	(PCy3) 	2 N 	Pd 	(OAc) 	2 6Is  

Za'.Le--e_kZ.13\13\Zi7 ,,iAltPloiiit, RAis, tat [1 8] (,:.= 

1, z, 	0. 	0 1 1g)1/ 12,---0. 	31g)1/ 120)e,#17YILATZ. 'MEHL, 

-3 Z Ea 	L I., ---c-  1, , IN AJS, 	dppf, 	Xantphos, 	X-Phos 

, 	B I NAP, S—Phos, 	t—Bu—X—Phos, 	2— (—te r 

t — Vs )1/ 7 7 4 J) 	E., i=Ji/N 	DPEphos, 	1') -tert—Vs  

)1/ 7 7 4 J , 	I- I) 	1=1,N*)1/7 7-f J 	1,1Zz._-.L7Y-e_kz. 	i3N/J\ 

ZgE110)i6, 	INAJS, 	/7 ,,1-011P16:.-.1,1-  l/r, 	1 1g 	)1.1 - 5 13,, 	)1. 

liaAt#75q_,A --eZc, 1 	1, -3 zzaL t.,--ct, imAis, 	N a O- t — 

Bu, 	KO— t —Bu, gOgid- 	1) r, A, gR7JKAJ- 	1) r, A, 'OR t 1) r, 

A, 	1) J 	') r, A, gR-t :>r, IA, El/Mt ') r, IA 0),RWEa 	6fZ 

Le-ez. 75\75\zzavit, imAis, 1at [1 81 t:31L-C, 	1 'fg 
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)1,2— 31g 	)1,2031ff,# iv39A -eZc. 'VII l, -)Z,VAYEAL L -ca, RA. 

a, 	LICI, 	7 v 1E -tr, .1.,.t1Z a- Le-e, - s z o 13\13\ Z ,Kfhita) 111 

INAJS, tat [1 8] t:3-4L -C. 	1 1g)1/ 111 -313,,)1,20a#Iv39_A 

•--eZc. 'MEHL -) ZgPla, aZt:1344 Ltsott3Slit:FitZ:354-0-soe, 

INAJS, 	1-)1,i, 	*i/tcl:EaY0,1E7.KAffi, 	1, 	4 — V7J-*It. 	T H 

F, DM EtSEC)I-5-)1/ffi, DM F, DMA, NmpfsE07z Kffi, i 

'9'I — )1/, 	721=iii— )1/fsE07)1/ — )1/ffi, 71C, Raz_.'41.6VFLagPI 

ll s Za.- Le-- Z. aFt‘Hirmt, 4C,-zigAVEffi, artiail.U.-_,t-D 

-cAtsZe, A*, 1 Hin-2 4Hinoe#IV39__A --ez. 

Tf13 

±2-42A [20] --e -:stt.ZiE-alt (it-F, 	FlEat [2 0] _I Lk, \ -') 

o ) 	a, 	IL'at [ 1 9] 0) p — )( I,* 	V/I/Cl1gN-1/43S t•Z a L t:- ct t') 

_Il 	Z a- Le- 	Z 0 -t. tt.a, *arit-Aa, 	I-*i~J  

L 1_, -c-t. ttd14YOria)516:.-_,t-D --Cff -)z.z•Le-- Zo *aFt‘a, 	p — )H- 

*Jv)i,a)N,q,liAli4/1-F, 	tsgpgrri, 	0cc-1 0 occoe,#1 --e 

1)11 L -') . p — )( I- */ 	)i/a)N,q,INAIJL L -ca, INA.a, 	I- ') 7)l. 

A- 1=1 El/FR ( Jt-F. 	FTFAJ 	Lki\ -)0 ) . 	YEW 	77-1)1— 1 5, 	M 

R-t I) ',IA 	( I V) 	77 =,,I.N., 	,,AtIZ a- Le-eZc. 1 	1E111„ -) 

zgPla. 	rtx_1344Ltso- tt3Slit:FitZ:sto-soe, INAJS, c HI 2 c I 2 

1=11=1*)1/1-1.7‘SL'a)/\ mit 	,fEglE7.1KAffi, 	Hi/=, 	*i.tcl:Ls0Y0 

1L7EAffi, 	E t 2 0, 	TH F, 	1, 	4— -'J- '., 	D m E l'S EC)I-5-)1/ffi 

. 	)( '9' I — )1/. 	i , 9 ' i — )1.. 	7° CI i 	) — )141:E0)77 /1/ 	—)I/ffi, 	MeCN, 

71c, RazzA-L6VFLagPltiZa.'Le-- Zo azHina, 4C,-zig 

gofEffi, aFtail.U.-_,t -D -cAtsZe. A*, 	1 — 2 4Hirmoe#Iv39__A 

•--eZo 

if14 

tat [5 A b] 6, tat [2 0] L I- , ) 7 )1 / 7J- 1=1 )( 5' 	)1/ 7J=)1. IL 
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AliLalt\ -.35 -ftZa.'Ll,::_ct (,),IkliZa.- Le-- Z. 	-ti-La, 	*ar,t-At, 

I) 7 )1/A = ) 9 	)1/7 =)1/1EaltL LT t1. 	114010)51(,-.t DCI, 

L eT 	Z. *aFt,t, icA, ifAtc1:74Pgrri, zia/v±-F, - 7 8 °C-2 

0 °C-Vfftptt.Z. 

qlEll 1, 	Z I-') 7J1.7J-  D)( 5' 	)1/7J=JI/1LAI_IL 1, --C6, 	IN A_ tS, 	I-') 7 

)1/7J-  1=1 )( 5' 	)1/7JOgt01<lt (Jt-F, 	FT f 2 0i 	Lo-)o  ) , 	N — 7 i= 

)I/E 	(1- ') 7/1/7J-  i=i)< ,9')1/7JJ 4 Z K) 	(J-;CF, 	FT f 2 N P hi 	Lo 

,... ) 	ll s Zz_.'Le-eZo10EIll.,,zitiaLL,--Ct, 	IN AJS, 	E t 3 N, 

	

El):, 	D I PEA, 	2, 	6 —)I., 	N, 	N—:'J)<)1/ 7-1 Z)E,):'J 

	

(JCF, 	[DMA P _1 Lo-) o  ) , Rl, a.'41.60)TbalttiZa.'LeT 

Z. 'VII 1_,) ZgPIL 1,-C6, azt:.:1344 1,tsol-Ltslit:Fitz:354o-s1, e 

, RA is, 	c H 2 C I 2, 	1=1 I=1*)1/1AtS Ea)/ \ 1=1 if 	1LMIL7KAA75qf 	L 

0. azHirmt, icE -zw,Aomffi, azsaim:.-_,t-D -cxtsze, icA, 

1 —2 4 Hirmoa# leiLA --C'Zc. 

Tfl 5 

1I 	[5 13] 	(,, 	tat 	[5 A b] 	*r,A1E-1/435 .-t. Zz:L6::_ct (')I.'' 

Zzi • Le- 	Z. -ti-La, *artAt, *r,AlEaFt‘L 1_,-C-t1-0117tYL`,%10 

It: ct -D -Cff', z: L e -- 	Z. *artAt, im, imAis, /7 ,,.z.xlIIPIEz 

rfiLAI-SitiaRt,RIC-1411-F, if__AtSgPIrri, ;05t:.-..Z U-TgEliCA)ili 

ij, 	2 0°C-2 0 0 °C0At#I -Vff -3 z.: Le-  - e 	Z. etc, 	056:.-..Z1; ---c-7 

1" 1=1 ,,i-7atAfficEilki\ ---ctctoc. 

icEHL,--)z*,,AtALILL-ct, RAJ'S, 	E 	( Et 	7 I- ) 	ti=i 	, 	E 

t 	—)1/7J7 	1cl:Ee6164-t.Z. b\b\Z*r,AILAIJO'it, RAJ'S, ta 

t [5 A b] 6:.= -41,--C, 	1 1g)1/ 12-21g)1/ 1203#iV39TZ. q 

PI 1, -3 Zi 7 :') r, JAM L 1_,--C 1, , RAJ'S, 	Pd 2 	(d b a) 3 • CHC I 3, 

Pd2 	(d b a) 	3, 	Pd 	(PP h3) 4, 	Pd 	(d ppf) 	C I 2 • CH2C I 

2, 	PdC I 2 	(PP h 3) 	2, 	Pd 	(d t bpf) 	01 2, 	PdC I 2 	(PCy 

3) 2, 	Pd 	(OA c) 2 1,1s Za.'Le- Z. b\b\Zi7r,1411P10)1j'6 
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. imAis, 	tat [5 A lo] 6:.-.141,--C, 	0. 	0 1 4g/1/21 -0. 	31g)1/ 111  

0)e,#17ViLATZ. 10E11 1, -3 Z Ea 	L L --C 1, , IN AiS, 	dppf, 	X 

ant phos, X-Phos, 	B I NAP, S-Phos, 	t-Bu-X 

- P h o s, 	2- (:'J- ter t -1/1/ 7 7 4 i ) E7i=)1/, 	DPE 

phos, 	1) t e r t - 1 	JI. 7J 	7 4 i, 	I) :> 	1=11N*:> JI/* 	7 -f 

lls Zz._'•.Le--e_k Z. Ip75\Zgalii021, RAiS, i'7 ,  'Altai,: 

-,1 L-C, 	1 1g11/21 - 51g)1/20)e,#1j39A -eZ. 'MEHL') zitiaL 

t., --ct, 	imA is, 	gmt I) r,./A, 	I) J0'3rEt I) r,./_1., 	gR-t:>',./A, 	E/FRt 

I) ',AIDA:KR-Ma, RV`, RAJ'S, NEt 3, D I PE AOVCialls Z 

a-  Le --e_kZ. ipipzziaott, imAis, 1E-at [5A lo] 6:.311,-C, 	1 

11,)1/111 - 31g 	)1/ 111 0)e, # V39_,A 	--e 	Z. 'VII 1,'3 Z ,RICAL 1, --Ct, 

RAJS, 	LiCI, 7 VIL-tlAtiZ a' Le--e_k Z. ipiPZ,MAYEa) 

2 (,, RAJ'S, tat [5 A b] t:.-.141./Z, 	1 1g)1/21 -31g)1/207a# 

leiLA ---C'Z. 'VII 1, -3 zgot, azt:.:1344Ltsott.tslit:Fitztg-Lts 

oe, 	imA is, 	1, 	2 -:')1=11=1I'91 , 	1=11=1*)1,111-sE0)/\1=02 lEg 

1E7I<Affi, 	HI.' 	, 	*1, 7̀ sEaYglE7.1<Affi, 	1 , 	4 - 7J-*It. 	T 

HF, 	DMEtSEC)I-5-)1/ffi, 	DMF, 	DMA, 	NMPI-;2077Z Kffi, 

J 	I -)k/, 	.7° I=Iii -)1/fSE07)1/ -)1/ffi, 71<, Rl, 	a.' 41.6 0)TbagP1 

ll s Zz._'.L7Y --e,Z,, arz,Hil=, 10E11 -ZEjal-OfEffi, avail.u.:ct 

.D -cxfsze, icg, 	1 Hem-2 4HiraDa#1759__A -eZ. 

[0017] T4512 : 	IL -at [I A] 0)&1 51 00)2) 

[1E11] 

R14 	 R1 	 R1  R2-''''OH  
R4a  Ail  [ 13] 	R4aAaii aR4a4aii 

I  R4b M.  Hale  N 	H 	[t#11] 	R4b WI  NHal2 	[l#1_2] 	R4b 11°1  N 	OR2  wa 	R7b 	 R7a 	R7b 	 R7a 	R7b 

[21] 	 [22] 	 [1A] 

(R 1, 	R 2, 	R 4a, 	R 4b, 	R 7a, 	R 7b, 	H a 1 2, 	n l, 114E,EL IM,  glzreZ. 
R 14 (,, 	/\1=lit, 	P) 7/1/7J- 1=1)( 51  J/1/*J-  - H 	Ri, imilcA [6] 
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-... 	) 

if11 

*aFt,t, ±E—ARA [2 1 ] --e -,354-LZIE-alt (Jt-F, 	[fl 	[2 1 

1 _I L0',... ) LIE-at [7 A] . tat [7 B] Ri,IL-alt [8] La)i 

7 	r , JAAMCEllott 	1=1 	t v 7° i) 	"aFt,---ev,), imAis, 	tsitia 

arf/Rt,T,A1-10)4/±T, if__AtSgPIrri"--Cff', a' L e ---e 	Z. 

±E—fRA [2 2] --e -:54-LzfEalt ot-F. 	FlEat [2 2]  _I L0') 

. 	) 	6, 	RAJ'S, 	IR 1 4 e/ \ mit 	, 	Rl, 	I-') 7 )1,7j-  1=1 )< g 	)1,*j-- I. ---e 

ziE-alt [2 1 ] LIE-at [7 A] Ri,IL-alt [7 B] L, 	etc, 	R 14  

efflAa [6] ---eZ tat [21] LIE-at [8] Li=it ,y•7° I) 

alt\ -,35 .-ftZa.'Ll,:.-_,,0)-Ik13Za.'Le- Z. 	t.,:, 	74 	1=1r, 	-/a 

Zliffq1E111.,-Ct, ,t0. 

4CE11 -ZIE-alt [7 A] , tat [7 B] Ri,IL-alt [8] a)lit, INA. 

tS, tat [2 1 ] t::- -41./Z, 	1 1g 	)1/ 12— 31g 	)1/ 120)0,# IVJ'iLAT 

Z. 10E111.,-3Zi7:')r,AllIPIL1,--C6, RAJ'S, 	Pd 2 	(d b a) 	3  • CH 

C1 3, 	Pd 2 	(d b a) 	3, 	Pd 	(PP h 3 ) a, 	Pd 	(d p p f) 	C I 2  • C 

H 2  C I 2, 	PdC I 2 	(PP h 3 ) 	2, 	Pd 	(d t b p f) 	01 2N 	PdC 1 2  

(PC y3) 	2. 	Pd 	(OA c) 	2 1,1s Za.'Le--C,Z. 	75\75`Zi7:')r,-/Alll 

ID'it, RAJ'S, tat [2 1] 6:.-.141., -C, 	0. 	0 11g)1/ 12-0. 	31g 

E )L 	'VII 1,', zzaLL,-Ct, RAJ'S, gRt ') 

r, L., 	gOgrd-  I- I) r, L., 	'00'3V.KAt I- I) r,1,., 	I) 	OgrEt I) r,IA, 	'OR-t 

',IAN I'M t I) ',A0DA:KW-1a 	1,1Z a.' Le ---ez. b\b\zzialvit, 

imAis, 	1I 	[2 1 ] (,:.= -41., --C, 	1 1g/1/ 12-31g/1/ 1203V,#IV39A 

T 	Z. 'VII 1., ', Z,RICAL 1.,--C 1, , RAJ'S, 	L 1 C 1, 	7 viE-t1.1. 

(4Z a-  L e -- 	z o 	13\13\ Z ,w,fhigiolit, 	imAis, 	1I 	[2 1 ] t:.-- -41, 

-c, 	1 1g)1/ 12-31g)1/ 1203V,#iV39ATZ. 'VII 1,', ZgPlt, a 

tA(•:.:1344 LtS,0113S1i6:.-..liiTt -,3541.1-S0e, RAJ'S, 	H1.= J, 	*1/1-sE 

ayg lE7EAffi, 	1 , 	4 —:'J7J-*1J- , 	T H F, 	DM EtsE0)i-5-)1/ffiN 	D 
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[0018] 

MF, 	DMA, 	NMPfsE0)7Z Kffi, i ,9 ' ) — )1., 7° D / ) —)1/fsE 0)77  

)1.—)1/ffi, M e C N, 7.1<, X l,  a.' 41.6 0)TbagPIlls Z a.' Le 	zo 

azaail.t, 2 0°C-2 0 0 °C0)e,#iV39_ -CZ. azHir.w, icE - 

zmgoaffi, avail.t:.- t -D--c-Atsze, ic,g, o. 	5 Hem-2 4 Hem 

oe,#1759_,A --ez. 

if12 

tat [I A] (,, RAJS, 44,1EVIC 0Difl 2 6:.-_,E$S40516::_it u-c, 

tat [2 2] Lr N X tVL.`,. % a) 	a t:.= ck -D -CIII L -3 ziLat [ 1 3] L 

ts8, igglEat---eztat [2 1 ] 6, RAJ'S, W-Ft:.-..Eili3011 at: 

ckt'ilIZa.'LeT,Z. 

'IL-at [ 2 1 ] 	0)&11 : 	'IL-at [2 1 ] 	t:.-.1-30-C, 	R'I- 7Y F ') 7 )1. A-  1=1)( 

,9' J/1/7M-- 1- --eZ-FilE—fIRA [2 1 A] --e -,3_g-t.Z4E-alt (WT, 	I- 

4E-at [2 1 A] _I Lk, \ -30 ) . arie RelMitica [6] --eZTE—fIRA 

[2 1 B] --e -:stt.Z4E-alt (WT, 	FiL'at [2 1 B] ] 	Lk, \ -30 ) Otki  

a 
[1E12] 

OPMB 	 OH 

R4a 	 R4a Ai  

	

a 	
MIIII R4b 	

1 	
Hal 	[I*1] , 	-R4b 	

I 
	H 12  

R7a 	R7b 	 1R7a 	R7b  
[ 1 8 ] 	 [ 2 3] 

• OTf 	 R9 	,R9b 

R4a - 	R4aAki  
la 

i_g E 	2] 	R4b 	N--- 	Hale 	[1.4 	3  ] 	R4b  MP I  
R7a 	R7b 	 R7a 	R7b

N 	Hal2 

	

[ 2 1 A] 	 [ 2 1 B] 

(R 4 a, 	R 4 b, 	R 7 a, 	R 7 b, 	R 9 a, 	R 9 b, 	Ha 	I 2, 	PMB, 	Tf, 	ri6114 

ilELP16,•-eZ. ) 
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Tfl 1 

*aza, N,p-)<1-*)i/lEaFt\--eV,), ±E-fRA [2 3] --e 

-:stt.ziLat (J-;t-F, 	[4I 	[2 3] J 	L kiN -',0 ) a. INAJS, Mat 

Qt [ 5 ] a),IMC oif'1' 36:.-1Beco5 	::_it UT', tat [1 8] a) p - 

)< 	.. 	)1/C1qiit-1/435 -t. Z a.' L t::_ct (,),Ikli - Z zi• L e-- 	Zo 

if12 

*aza, 	1- 1)7)1,7ri=i)( ,9, 	)1,*=)1,4EaFt,---et,), 	4I 	[2 1 A 

] a, RAJS, mat at [5] 0)11 51CO)V14t:.-_,Eamat::_itu-c, 

1I 	[2 3] 	L I- I) 7 )1/ 7J-  1=1 )< 5' 	)1. t = )1401 _ I L 	aritA-,3_ -t-  Z a.' L t:.-. 

c0),I13. - Za." Le-- Zo 

Tf13 

*aza, 7 	iLaZTV,), tat [2 1 13] a, RA.a, 44,E1La 

t [5] 01, 51Coif'1'56:.-_,Egcoalzit1;--C, tat [2 1 A] 	*r, 

„IE:35 -ftZa.- Lt:.-_c0),IklZa.- Le-- Zo 

ts8, 	Ri 4 e/\1=0 --C'ZiLa1''/J [21] a, 44,1a1E-at [5] 0)11 51 

B 0)Tfl 1 t::_,ENCOat::_c (,),Ili. -Z a.' Le--e 	Zo 

413 : 	-fRA [1] --e -1/43stt.Z*5tHAIL-att:.-_80-c, 	Re7JKA--e 

(,), Re77)1/*)1/t)1/ 7J=)1/7J-* --eZ, 	Tod-fRA [1 B] --e 1 /4stt. 

zmat (WT, 	[tat [1 B] ] LkiN 	o ) s 	Re7IKA---eV,), 	Rib 

eL Ki=1* ---ez, -FE-NA [1 C] TAtql.ZIE-at (Jt-F, 	[1 

t [1 C] 	J 	LkiNc. ) 	, 	R, Roe, 134# -ZP/*IgL-kat:.-_ts -D -C 

, a [3] --eZ, TE-fRA [1 ID] TA:354-LZIE-at (w-F, 	[4 

[1 ID] 	j 	L1i\ -)0 	) , arf, 	R, Rc. e134# -Zr,(*E.L-kat:.-_ts -D 

-C, a [4] --eZ, TE-fRA [1 E] TA:354-LZIE-at (WT, 	[1 

t [1 	E] 	J 	Lk, N -30 ) 0)&151 
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[1E13] 

Hal2 	
R- 
2"\

OH 	
Hal2 	 R1520 	 Hal2 

R4a 	n 	'...'•, 	 [1 3] 	R4a Aim. 	 [ 2 6] 	R4a 	',. 

4b  R 	 ill 	 I 
N1+—'Hal2 	[TA 1 I 	R4b 	- 0 

	[]if4 2 1 	Feb  a N 	0^R2 
Cr 	 0- 	 R150 

[1 2 E.] 

	

	 [2 4 ] 	 [ 2 5 ] 

R108. 

Ri 131 	X4 	R1-SnR113  1RiOb 	 R1 	 R1  
[7 A] 	

[7 B] 	R4a Ai 	 R4a 

R4b 1011  N 4 1 	R4b al [i& 31 	 R2 	[i g 	 N 0 	2 

R150 	
[ 1 B] 	

HO 
[ 1 C] 

R6a  
Ph3W---( 	Y 	 R1  R1 	 R6b 

R4a 	 [2 7] 	R4a -,, I 	 s-MP 
[TR6] 	 N [-La 5 ] 	R4b1111 	

4b 
N 	0 	

R 

	

0 	 R6a 
[1D] 	 R6b 

[1 E] 

( R 1, 	R2, 	R4a, 	R4b, 	R6a, 	R6b, 	R10a, 	R101D
, 
	R11, 	H a 	1 2, 

nl,114BE LITA6.---eZ. 	R' 5  1, . 	7-1/1/*/1/t/l/t=J1. -. 	P hl,7i= 

)1/ -. 	Yti\1=1 /72 	) 

I f 1 1 

±2-42A [24] --e-:s4-LzfEalt (J-;t-F, 	FlEat [24] _I Lki\ -') 

o ) (,, tat [1 2B] LIIRRtVz.,̀.1:10)11,::_ck -D -cl'lL -3 ziLat 

Pi 3] 	L 	a r,ii.3 -,3_ -ft z z.: ( t:: ck (,) 	' 3,S,-  Z z.: L e T 	Z . *az (,, 	icg 

tsita4/±T, 	tc1;74PIrri, 	0°C-2 0 0 °COO-, # 1"-C,'ff -3 a.' Le 

T ,Z,, 

icE-z1E-alt [1 3 ] a) 12 1,, 	INAJS, 	1E Qt [1 2 B] 	6:.-.. - 1_, --C, 	1 

13,)1/12-31g)1/ 120)e,#IV39_,ATZ. 'MEHL ', zziaL 1, --Ct, IN 

A. 6S, 	Na0—t—Bu, 	KO—t—Bu, gogio, i) r, A, gp-t:,,, A, 

7.KRIEJ-  I-') r, IA, 7.KAIEJ-  I- ,) r, IA 	1,1sZ a' Le--e 	zp b\b\zzia a) 

iit, 	INAJS, 	lEat [1 2 B] 	t:.-_ -ci- L -c, 	1 13,, 	)1,i— 51A 	)1,iti0pg,# 

i759_,A --eZc, 11111, -3 zgt, azt::_riA4 Ltso-4-Lalit:.-..Fitztg-Lts 
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oe, RAJS, 	I- )1/i, *i i. 1-sEOYME7.KAffi, 	E t 2  0, 	T H F, 	1 

, 	4 -:')7J- *It, DMEtsE0)i-5-)1/ffi, DM F, DMA, NM PfsE 

a)7Z Kffitls Z a' Le-- 	Z. aFt‘Hina, 1C,11 -z1ggofEffi, artA 

Alift,(,:.-„t -, --cAtsze, ict-% 	1 -2 4-Hinoe#75q_A --ezc, 

Tf12 

±2-42A [2 5] --e -:54-LziE-alt 0-;L-F, 	[1E Qt[2 5] J Lki\-) 

o ) a, 1L Qt [24] L±E-ARA [2 6] --e -1 /4354-LziE-alt (J-;L-F, 	I- 

IL-at [2 6] J Lki\ c, ) 	: R 15 2 0 (R i5a44,ELFArcezo ) La 

Z-1 /435 -ft z :. L t:.:. ct (,) ,Ik4.' I 	)`(_/J 	L." Zo *a Z a, A*, 	I-  lEat [2 

6] 0)4/±T, 	tsgpgrri, 	2 0°C- 1 5 0°C0Da#1 --e,'ff -3 a.' LeT 

02i-laiut.,-ctcNo 

1 	L -3zitiaLL -c6 , RA.a, MOtd- i-i).Lx, gm7K„j-  1,1) r_LN, 

, 71KRIEJ-  i- i) r, ix 	tIs z a Le---ezo  10Eil 1, -3 zgPla, aZt:1344 

Ltsott.alit:FitZ -1 /4354-0-soe, INAJS, 	c H 2 c I 2, 	1, 	2 -i=ii=ii 

gam, 	1=1 i=i7J/l/lAtSE10/\ i=iitiEglE7.KAffi, 	,-ff. 	I-)1/i. 

:> I, 	7̀ ci:EaYME7.KAffi, 	E t 2  0, 	T H F, 	1 , 	4- i.. 	D M E ts 

Lsoi-5- )1/ffi, EI/FRi)i., 7K R6 	-L6VM-agPl6izz:Le--e 

_zo aFt‘Hina, 1C,11 -ziggofEffi, aVEAU.-..ct -D -cAtsZe, A 

*, 	0. 	5Hin-24-Hinoe#1759__A --ezo 

Tfl 3 

*aza, 1E -at [2 5] L 	IIRR6V0110)516:.-..ck -D -ctIIL -3 ziE-a 

t [7 A] -g L, < WE-at [7 13] LO)/7',1411PICE111,\AL- 1=1)Jv 

7°I) 	"aFt\ --e (,), 	IL-at [1 B] a, IN A_ a, 4422'' 	a 1 Egog)51t:.-.. 

itU --(113Za.' Le-- Zo 

Tf14 

*aFt‘a, N,7)1/*)1/t)i.t=)1/1EaFt\ --eV,), IL-at [1 C] a, RA_ 

tS, 1E -at [1 B]  LitSitiaLalt\ -:5 -ftZa'Lt::_ct (,),Ilzz:Le 

--- Zo *aFt‘a, A*, if__AtsYsia#11-F, if__AtsgUrri, 	o °c - 1 0 0 
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°CO3t#1 -"C"ff -3 a.' L 7VT 	Z. 

qlEll L', zzia L L/Z a, IN A_ tS, 7.KRIEJ-  I-') r, L., *ME t 1) r, ix, 

7.KRIE ') 	r, -LA. 	'OR t 1 ) r, -Z A, gOgrd-  I- ') r, A, 	7 	=7 , 	t I- ') r, A 

)(1-*:>K, 	t')r,1x)(1-*:> 161Z a.' Le-  C, Z. 1)11 L -3 ZgPla 

. aitAt:- 1344 1, tcl', 01-LaIit:lilt/f:35 tt.tsoe, RAJ'S, 	C H 2 C I 2, 	1=1 1=1 

*)I/L. I'S Ea)/ \ 1=1 122 	1L'O1E7I<Affi, 	E t 20, 	TH F, 	1, 	4 —:')7J-*It 

DM Et:I:601-5-MA, 	)( '' ) —)1/, 1'' )—)1/, 	.7°1=1/J—J1/1-SE0) 

7)1/ 	—)1/ffi, M e C N, 7K Raa.'41.60)MagP1t1Z a.' Le- -C' 	Z 

. awirma, 1111 - ZE4,11-0fOR, aval.u.-_,t-D-cxtsze. icic 

1 —2 4Hirmoz#759A -ez. 

ifl 5 

*& ,.36 	=§7.1KOMOMIL&PL3T 	t') , 4I 	[ 1 ID] a, RAJ'S, 	1E1 

*1E*-RIS, 	4 	VRIE*,101, M 2 3 4 (mtaz) , AA, 	( 1 9 

91), 	p. 	37-78, 	p. 	299-346, 	Tet rahed ron, 

1978, 	vo I. 	34, 	p. 	1651-1660, 	Ra, 	Tet rahe 

d ron 	Letters, 	1994, 	vol. 	35, 	p. 	8019-80 

2 2 t::_gaaa)at:.-..it 1; Z, tat [1  Cl LRILAIJL 	aFt,-:s -ft L t: 

ck t'),IkTIZZ:L7Y- Z. 

11111, -3 ZRILAIJL L/Z a, INA.tS, 	:') 	— 	Zii-iit3A (Jones 	R e 

agent), 	itl,v1,TiVA (Sarett 	Reagent), 	I) 	X 

gitAz (c 01 	I 	i ns 	Reagent), 	5' 	• 7 -,git:3A (Dess 

—Mart 	i n 	Reagent) 	lls Zz._'L7Y---e,Z,, 

if16 

	

*aiii.3a, Wit t ig aiiii3TV'), tat [ 1 E] a, 	Organ i c 

React 	ions 	1965, 	vo 	I. 	14, 	p. 	2 7 o t::_gaik,oat:.-.. 

itu -c. 1I 	[1 Di Lii&xtvoroat:.-_,t-D-criist.,-3 Z±E—N 

A [2 7] --e -,3_g-t.ZiEaltL 	aiiii.3 -,3_ -ftZ a.' Lt::_ck t'),IkTZ L.' L7Y-e, 

Z. 



WO 2014/034898 	 42 
	 PCT/JP2013/073438 

[0019] *50111E-alt6 , 	--O) 	E;T',,L 1,--(1,11ozz:Le- Ze, 	L\,.111051 

t:.= ct (,)EA,±,--.3s tt.Zitio)ft: I., -  c JEllo Z a Lt -  - c' 	Z . 	z: a) ct -) ti-  AL 

L, --ca, YER, 	1E7.KAR, KR, ORtsEotagmil, EI/FR, 	in '3r, 

ar,R, 3f 	fin, 7i/4 	0,3r, 	/\0,3, 	77)1/R. 	ID — HL=JZ1Lt 

Ogr, 	'-ff 	)1/ 7JOgrZ. 	)91 	11/* 	OgrZ. 	I` ') 7)1/7J- 1=1,FR, 	)( ,9' 

)1/ 7 77 z KtsEa)VMLova, t P)r,IA, t 'Jr,IA, t)1. 	.LA 

0)77)1/t ,) kXR6 7 )1/t ,) ±ffikXo±-1, 	L -77)1/*=, 	I) i, 	L — 

') 	J, 	t -1/1/ 7-1 Z J, 	il,77 Z J, 	7 	=77, 	)()1/ 7-1 Z 

) '' )-)1., 	N -) 	)1/‘)1.)J Z J. 	HD) < 51 :-Z 	, 	L KI=1*:>i)l. 

)I/*') 	0)VM77 Z 	'IL'altLa)±111tiZ a Le-- 	Z. 

IN AiS, *50111E-altovaRit6 , *50111E-altil1E7IKA (J-;t-F, 	1- 1-1 

C H L kJ\ ) 0  ) 0 7)1/ 	— )1474A. EIIMI11474AR6 E t 2 ogat:g1q 

-Za.'Ll,:_c0J114Za.'Le- Zo 

[0020] *50111E-alta)-53aArgA -ze, 	-Y6*-L'Aft17tKarf-t. tt. 6 O) 

atooTtt.t*RHAt:.-_A-V-Lzo Ye#Aft14Ka, INAiS, 7-tz12tKi3N6, 

--oi-lattfiliEili.,--cY#3t,httsR On 	R, 	N1411/ffingZ. 	7 52  

11/RN 	1 0 — t 	7 7 — 	)1/* i OgIM) 	JEllki\ --C.%1051(,:.--ct t) Ye#31,11 

-Z 5\, 	6-e5gItili 	LtcYC#3tfttSiLatUgA-t:.:1110-C11Z a' Lti- 

Z 0 -- opt, *7 )1/ t 7 ACEllott Ye#3A1 .1 - Ara 	I,: ct t'J -Ikl‘ 	Z a' L 

ti"- Zo 

fi t" *RHAIL-alt 0-3t, 	_RAtt1731: cL -3zt0)6 , 	_Rx,ht 

*Kari,. -t.41.6w.galtooTtLt*R13)](,:.= -A-V1,Z0 

[0021] *RIElAiLatR a -t.  IDEM_Eg'-g- -.35 tt.Zitia, gaBOAAVINt:.:71 - ct -3 (: 

mGI uR5 13E.,V,3tftZo  

L tz-_- 7V -D "TN *RliAiLatR a -t.  0)E3A±-tg-LZ ika, mGI u R5 

e1344 - zAta)fiALIRw8*AIJ L 1_, ---0,110Z a'  Le-eZo 

*RIElAiLatRa -t. 0)EM_EiW-g- -.3541.Zigieiltn1 1, -') ZAt L L --C.  a, IN 

AiS, J-;t-Fol'Atizz:Le--Zo 
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(1) J44. 

(2) -t• --)aa (RAis, li,!,ce 1 	Ofigc. ) , 

(3) -pmgmaitx6 -F3,13)77<imp-A,v,, 

(4) ratclz_ma (G E R D) 	(RAJS, 	i,!,e 1 1 	1Elg c, ) . — 

318,ht-MICATtegiiMN-1 (T L E S R) 6:.:1*-3 ratclz_ma (RA_ts, 4.rti 

,!ce 1 	1 	Ofigc. 	) 	, 

(5) **E4F1141At, 

(6) Aqt,gftlITIM.V. 	(INAiS, 4-rtig,gi 1 	ofigo  ) , 

(7) 1ERA,735VITIM.V. (INAiS, 4-r1ig,gi 1 	ofigo  ) , 

(8) eaft (RAis, 4-rtig,g2 3 	ofigo  ) , 

(9) 8,1)77<ift (RAis. 	4-r1i,!ce1 	1 	ofig... 	) . 

(1 0) 1=IPIET±hM (RAiS, 4MiECAX 1 1 	#flgc. ) , 

(1 1 ) iffseA, (R A. 	4.rtig,g2 4 	ofigo  ) o  

1-0.-74_1 LL -ct, imAis, vtrA (RAis, 4-rti,!ce7 	ofig... ) . 

sittrA (RA_ts. 4-rti!ce7 	ofigc. ) . Aatto.-74 (RA.(s, 4-rti,!c 

e4, 	7 	Ofigc. ) . *4113$,Vittg-74 (RAJ'S, 4-S. 	7 	ofig.:. 

) , ARAM (INAJS, 4-rti,ECUL1-, 	6 	Ofigc. ) , NARAM, 71=152  

4=7 (INAiS, 4-rti,!ce6Ofig. ) . 1CVAMPJAV::_ctzf44 MA_ 

tS, 4-rti,!ce7 	Ofigc. ) , 1Rivittoolua6:.-_,tzf44 (RAis. 4-rti,!, 

7 	Ofigc. ) , -Pg17.7<iMxttWn't:=80. z0.-74, RtA-5,ArA (INAiS 

, 4-rti,!ce8Ofig. ) 	tIszz_- Le- Z. 

1-Vt4_1 LL -ct, INAJS, - at -ggrA, toiarA. liriilo.-74. R1, 17.7<1  

Utliit:.-..1*J-44tizz:Le- Z. 

FilthtrAi L L -ct, IN A_ tS, em-44. totarctizg -)g-74. *at 

Epffg;rAftig-gt:.-..80.zo.-74, X1, lik14trag-71C1-11K-U (,:.= 8 0' Zo-7rAti 

FAatto.-74i L L, -c (,, RA_ 6S. rat i) r, 7t:.-..1*4. xtv_RffA 

rovat::_g--)o.-7rAtiz a- Le-Z. 
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F*4113$,VAM-ti LL-ct, INAiS, ER 	A, -bAltIggVF11414, 

reht8,117.7<Aft*4113$,Vit:=1*o.-74. RteA,=a-1=1—(,::4*--)m-t 

F -pmgmx6twnig6:.-.1-3o- zoirc L L --c (,, IN AiS, affittliVIAA t: 

1*, 	4 (imAis. 4-rtip!e 9, 	1 2, 	25, 	2 6 	Ofigc. ) , 13ANttA 

litAt:1* -3474 (imAis, 4-rtig,g9, 	1 0, 	1 2, 	2 5, 	2 6 	Elgc, 

) , 	llY6At:1* --)g-74, Vtil4PLINAt:=1* --)g-74, IthtMAINAt:=1* --)g-74 

ranrctig-gt:.:8o- zo.-74 (imAis, 4-rti,!cu1 0 	ofigc. ) . it3-rA 

, AMA, gzrA. MAIM, MA, ar3 /4.4, -R1311-t, Ri, raiAJ-ttlz 

I- 11 OV*411A;it J Lt.,-  C 1, , RAJ'S, 	L — K — i q,735t:* ,: ' ) 7 (IN 

AiS, 4-MpM 1 3, 	1 5 	#flgc. ) , moilm (RAis, 4.1i,;, 	1 4 

.41Elgc, 	) , 	'-- 	(imAis, 	4-rtipg6, 	1 4, 	1 5 	01E%, 	) , 	-3 -Dft 

(imAis. 	4-rti,!ce 1 4 	1Elgo ) , 	7)1. '.1 /\-( 7 —A (IN AiS, 	4-rti,!, 

1 6 	Ofig... ) , litMtXallRg (RAis, 4.rti,!ce 1 7 	Ofig,:, ) 

/—*N)JM (INAJS, 4-rti,!ce1 80flgo ) , /\ 	1- 	( 

imAis. 4-rti,!ce1 9 	Ofigc. ) , 	)i/L 	Eft (IN AiS, 4.rtig,g 2 

0 	VElgo ) , 	7)1,—)1,11yrf (RAis, 4.rtig,g2 1 	I,Eg c, ) , x 

tftanto (imAis. 4-rti,!ce2 2 	Ofigc. ) 	61s Z a Le--C' 	Z. 

1 —Pg17.7<181-11tRt -Pg177<76.13$. V. J L 1_, -ct, INAJS, Mg, armag. 

wamog. gstwas. 	m. AllYMR., ralAllii'llt:=1* -3flit, Milt 

ttAliA, -pmgmins. AllY6tio,t., T5317.7<iMt:.-.1-30. ztio,S, Ri, tWA' 

t:.-..80-ztio,ttiz a.' LeT 	Z. 

1—qE13 JW(MflitRt -qE13 JW<MIM. V . 	tc: - At] L I., -C (,, IN AiS , ;Mit 

RIMIA (RAJ'S, 4-rtii!ce 1 2 	Ofigc. ) , AMA, 7NIA, UffittAllY6 

A (RAis, 4.rligce 9, 	1 2, 	25, 	2 6 	01,]gc, ) , laANttliMAA ( 

RAis, 4rtig,g9, 	1 0, 	1 2, 	2 5, 	2 6 	1Elgc, ) , MAIIMIlEft 

mi-dim. -pmgme. vtni-LJNA. IthtMAI NA, MAMA, la 
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•7°7-171M1Y, raallii'll, 	-A-6112, *7,  likattri<M, REIM 

IM.V., i'—*Ni 	J-M, **Acifiga, MEM, gEWI, *OWN, *ft,ht 

ta, WIM_RttAt, MAJtatIM.V., =3*RE, 	$10114113$.V., RaralA 

rAftig-u (RA_ts, 4.rtig,wx1 0 	Ofig. ) 	tj'z a-  Le----ez o  

[0022] *RIEIJIIE-altRa - a)EM±,1-g-:stt.zi-lEML 1, --ctR4 -zt'i'-a. 

RIEIJIIE-altRa-t.a)EM±,1-7e-s-:stt.zik - a)RaEMOigt:.-_,!,-74-.3stt.z 

,w fit 75\ -D `3t ft 0 tEl 12tK 11:I (:: . IN A_ tS, 	0. 	00 1 %-9 9. 	5%, 	1, 

< a 0 . 	1 %— 9 0 %-gzEM*MIt L 1, --C, A 	-A-ti'AKElitt:.-_#R4 

#E1 12tKLL -Ca, 	):f, #):f, Raaita)afRALI, 	,±AALI, 	arie - 0)1t0) 

1,110.0)JAIJ—fEJ-;LEMEHo6tt.z. *RIE1)11:*zEWMIta, #R4*I1 

):01--e&64 -Zz:Le-13 1,o. EVJJ.Mta, *JIMiIR'4, 411=IIR'4, OF 

liRiVR4, EPHR4 (41)sM64, AM, liklin, Niligi) Ragitli'Migt:.= 

#R4 -zz:Le-eZ. z:41.6o#R4511,:iftl,tcAIJM-1--e#R4-.3stt.zoat 

t6A,--ez. 

EMLL,--colEWia, Th, 12M, AAVEffi, f'1'1.0ttolt18, #R 

441M, *RIEIJIlEaltofEffi, ±b`,i3N, itofEffitsEhtl,tc_h--egAV 

-zz_'•Le-M 	[Joe, Wiga, 	Al,:.3-41_, -c*RIEIJI1E-altRa - a)E 3A± 

,!,-h'-s-,3_q-Lzi-lo53•E'L l,---c-, 	41D#R4otga, 	1 El Wz-_-  t') , 	1 0 m g 

—3000mg/A03t#, t7T1_,<6 , 30mg-600mg/A 

aAntleiLATZ. tgat:ct -D -Ca, 	L'tt.J-;CF -CtZt'JZL, 	t•c31(,:.= 

a'tt.J-;t_h0)JEE;05L -Z a LtZ. Wig, 	1 El 1 111-gL<6Rlilt:3• 

(d--ctR4 -z i3N, Rar4FliRIVR4oviaa, *31#R4 -z b\-g 1, < a 2 4 Hi 

rAIJ-;ti --etie,Oigt:.-A6 4 - Z z: L e-- 	Z. 

AJAR 
[0023] J-;CF t:ArtiN, ittiRiNar_MALIR 	#4 ti-c*RHJI 	%(,:.-_p41, < NA] 	z e 

, *RIEIJ]aa.'41.60)g)-1,:.:FITiftql.ZtO)Tats0. 

[0024] ts 8, A 3C4-04Kf7 D R' I- N 123$fior);141J -/f A-  ft a J-;t -F Co A (,) --e 	z . 
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[0025] 

3•$n1-Ni : ACUITY 	UPLC 	MS/PDA 	:>5-1-,. (r,71--5' — 

X#I1) 

Ni34fig,-[ :Wat e rs 	3100 	MS$ffl' 	7A- 	y-r A- - K71, 

-f$ffl': ACU I TY 	PDA 	$ffl' 	(UVffl%: 2 1 0-400 

nm) 

)J711.: Ac u i ty 	BEH 	C 1 8, 	1. 	7µm, 	2. 	1 X 5 Omm 

MA : 0. 5 mL/m i n 

t 71-x21. : 4 0°C 

3eP1 : 	A;4-y : 0. 	1 %*m/H 2  0 (v/v) , 	Evrf-y : 0. 	1 %*ogvm e 

CN (v/v) 

-*-. sAm 1 	4 —  (I° ') V 	— 3 — 4 )14 —2— (I° ') V 	— 2 — 4 JI.)( l* 

'J) 	—6, 	7 —VL K1=1— 5 H—>1=1Ji9 	[b] 	E') V 	±.15..nlidut 

[VI 1 ] 4 — 	1=11=1-2— (E') 	J -2-4/1.)< 	..) —6, 	7—V 

L K1=1— 5 H—:>1=1'9' 	[b] 	EI)Votl'ilS 

E'')V-2-4/1.)(51 J—)1. (O. 	9 24 m L) I,: HI/I 	(1 4 m L 

) 	))1:1A., 	-,_ 6 6:.-..31ot-F-e*A1Et I- ,) r, 1,, 	(J F.. 	I-  N a HJ 	LO -30 	) 

(6 0%, 	dispersion 	in 	oi 	I) 	(640mg) 	)iriA_, 

3 o 3rim1114-  L tc: 0 a vribat 	2 a t:.-.. M L, tz-_-1, 	2, 	4 —  V 	1=1 1=1 — 6 , 

7 —VL H=1-5 H—:>1=19' [b] L"):') 	(RAJ'S, 	He I vet 

i ca 	Chimica 	Act a, 	1945, 	vol. 	28, 	p. 	168 

4 — 1 6 9 0 	Oflgo 	) 	(2 9 ) 	)J1i1A., 	1 7 0 °C t:.-.. -C 1 Hi rm 11 14- 	L tc 0 	a 

vrbat 	2 5nTai t:.-.. M Lk-1, -t 7 4 I- --c21318 L, AlIT--egPlIt 	L tco  

Mat 	I) t it)i. t 71A 	1=17 l'77 4 ---ealz' L, VIElEat ( 1 . 

06g) 	lEi .t.17tKLI., -C1141 tco 

[ R f 41-1 ( T L C:> ') t/72 /l.7° 1,— 	6 0 F 254, E193M11 ; ,N*It J : EFR 

IJI.= 2 : 	1) 	: 0. 	3] 

[VI 2] 4 —  ( E') V 	— 3 — 4 )I.) —2— (i° ') V 	— 2 — 4 )1.)( Imo. 

:>) 	—6, 	7 	LI  Ki=i — 5 H—:>1=19' 	[b] 	L01):') 	±/aiRtiO) 
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,IklI 

4-1=11=1-2— (E,):')-2-4/1.)<1-*:>) —6, 	7—:')1 Ki=i- 

5H —1=1 ,9' 	[o] 	E' ,):')J 	(2 0 m g ) , 	E,):')-3-4)1/7Th=i 

i 	(19mg), 	Pd 	(d pp f) C 1 2  • CH 2 C1 2  (5m g ) , gRt 

') ' , L. 	(32m g) 	t:.-..1, 	4 — :')7J- *It/7.1< 	( 3/ 1 ) 	(1. 	9mL) 

)J11 A., 	100t (,:.-. -05 Hemmi- L tc . 	f,',111-F--(174PIlt 	Lk-1, Riat 

:> 1)th2 /1/t71,.1=171-774 --ClittC.„ 	4— (E,):) 	—3 —4/1/ 

) —2— (E1):')-2-4/1.)<1-*) —6, 	7—:')L Ki=1-5H- 

1=1 ,9' 	[ID] 	E') :')i 	( 16m g) 	V4i tc_-. 	i!,AlEa!tt 	RI 	)1. ( 1 

0 m L) t:.=g1174 l„ 	1N 	HO 1 /E t 2 OgA (0. 	26mL) 	)ililA., 	0 

. 	5 HirmlI 	L tc. t 1.; tc*ffit 	,EfR L, glatat ( 1 0 m g) 	nt 
77)[,7 '7 Z L L -041  tc: . 

	

[MS (ES!) m/z 	304. 	3 (M+H) +] 

*SIN2 	4— (2 —7/1/7J- DE ,) :') 	—3 —4 )14 —2— (I0),2 

--1)1/)<1-*:>) 	—6, 	7—:')L Ki=1-5H—:>1=1 ,9' 	[1:D] 	Ei): 

±10311 

4-1=11=1-2— (E1) 	—2-4/1.)<1-*:>) —6, 	7-1 Ki=i- 

5H —:>1=1 ,9' 	[o] 	E' ,):')i 	(100 m g ) , 	2-7)1/7J- D E 1) :'J 

—3-4)1/t1=JR (7 Om g) , 	Pd 	(OA c) 2 (9m g) , X—P h o 

s 	(37 m g) , 	') JOgrOJ ')r,L, (244 m g) 	I,: 1 , 	4 — :')A- *It/7.1‹ 

(3/1) 	(2m L ) 	)iii A_ , 	10 0 t t:.-. -C 6 Hirmtv- I., Az-. avribat 

25Fait:m L, I'M' 	)1/ 	)ili A_ A fR L tc: '1, 	-t 7 4 	TZ213,18 L, 	f,',111-F --(174 

Ply 	Lk-. Ria!tt'Jti72 /1/t 710 1=171- 	'77-r — TIM' L. 	4 

— (2-7)1/7J- DEI):-3-4)14 —2— (E,):)-2-4/1.)(1-* 

) 	—6, 	7—L Ki=1-5H-1=1, 51 	[10] 	E'') 	J (4 8 m g) 

14 tc . 

[MS (ES!) m/z 	322. 	0 (M+H) +] 

i!,AlLaItEi/FRI)11,:=g1174L, 	1N 	HCl/Et 2 Oga (0. 	12 
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m L) 	)J1:1 A., 	0 . 	5 Hem tli-' L it. t 12 tz-_-*ffit 	JEE[R L, ffiatat 

ntxL LV41  tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	322. 	0 (M+H) +] 

*-Agli3 	3- [2- (E,) 	- 2 -4)1.)< I-*) -6, 	7 -L Ki=i 

-5H-:>1=1 ,9' [b] L"):')-4-4)1/1 L"):)-2-t)1/7J= 

1-')/1/ 

4- (2-7)1/7J-DE-3-4)14 -2- (E,)')-2-4)1/)< 

I-*) 	-6, 	7-LKI=1-5H-1=1, 9' 	[b] 	E' ,) 	J (8m g 

) ODMS 0 	(0. 	2 m L) grf-yt:.-_NaCN 	(4. 	9m g) 	))1:1A_, 	1 50 

t (,:.= -C 2 4 Hi rmtt 	Lk. a vribat 	.-k-mit:.-_m L, AL -1, 7.1<))11A_, *Fr Ht 

JEEFR L, a Ell at ( 5 m g) 	lEi.t.x-/21L L/V41  tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	3 2 9. 	2 (M+H) +1 

*SAN 4 	5- [2- (I°') 	- 2 -4)1.)< I-*) -6, 	7 -L ICI 

-5H-:>1=1 ,9' [ID] L"):')-4-4)1/1 L"):')-2-t)1/7J= 

I- '))1. 	Vaned 

[if11] 2- (E,):')- 2 -4)1.)< I-*:>) -6, 	7 -L Ki=i - 5 H 

-:>1=1 ,9' 	[b] 	E,):')-4-7J--)1.0),III 

4 -1=11=1-2 - 	(E,):')-2-4)1.)< I-*:>) 	-6, 	7 -:')L Ki=1- 

5H-:>1=1 ,9' 	[b] 	L01):') 	(5g) , 	7.KR4Et ,) ,,IA 	(3. 	23g 

) , 	Pd 2  (d b a) 3 (3 52mg) , 	t -Bu-X-Ph o s 	(408m 

g) 	t:.=1, 	4 -:'J7J-*It 	(2 0 m L) , 	7.1< (2 0 m L) 	)iriA_, 	,!,Vpb-a 

ItC1,%Ltc_1, 77)1/1 	(1t-F, 	FA ri LO-3. ) rc #WF, 	1 0 0°C 

t::.. --C 2 Hirmtli-  L tc. avribat 	-t 71' I- TI,318 L, 	ifilll-F-C174PlIt 

L tc_-1, ilingli1A., 	*if iltafF 	T70, 	-t.  0'1, gOgVIKAt I-') r, IA 7.1<gA 

)iriA_Nitiattt:.-_mt.„ 	oo-c, 	7K 	limi)1,)iiiA., 	toiffital--Dtc 

o VAla 	tiOrl1ti-17.1c-e5A341- L„o.KKOtd-  I-') r, IA TIM 1,, 238 L AL-1 

, 	ifilll-F-C174PlIt i L tc. Malt 	I) t it)l/t 7 i 	D 	1774- 

-ai' L, SE tat (4. 	55 g) 	,/f47-c.:. 
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[if12] IN ') 7)1/7J- 1=1)< ,9' 	)1/7J2 — 	(E1) V 	—2 —4)1.)< IN* 

) —6, 	7—VL Ki=i —5 H —1=1,,9' [ID] L") V-4-4)1.0) 

,IklI 

2— (E1)V-2-4)1.)<IN*) —6, 	7—VL Ki=i —5 H —:>1=1 

, J,9' 	[b] 	L' ,JV-4-7J--)1. (4. 	55 g) 	t:.:CH 2 C 1 2 	(1 0 0 m 

L) , 	E t 3 N 	(5. 	3m L) , 	T f 2 N P h 	(8. 	05g) 	)]U A., 	25.H.6:.-.. 

-C 5 Hi rm 1114-- I., tc . rfila-F --e a viA at a) g a 	it 	I., tc_-1, 7K I'M' 

)1.)irlA., 	Affitaff"ff-D tc. VMJE 	Mflilftila7.1c-CA341- L„T,7.KKOtd-  IN 

') r, ATIV:31 L, IJ 	L tc_-1, 	ifilll-F-C174PlIt 	L tc. Mat 	i ') t 172  

)I/t 71.,.1=171N77 -I —TIM L. ffiElEat (6. 	46 9) V4itc. 

[if13] 5— [2— (E1)V-2-4)1.)<IN*:>) —6, 	7—VL Ki=i 

—5 H —1=iii9 [o] E') V-4-4/1.] E') V-2—t)1/7J= 

IN ') )1/YERZOIII 

IN 1) 7)1,7j-  1=1)< q 	)1.7jJR 2 — 	(El) V 	—2-4)1.)<IN*:>) 	—6 

, 	7 —VL Ki=i —5 H —:>1=1 ,9' [ID] 	E') V-4-4/1/ (1 00m 

g) , 	5— (4, 	4, 	5, 	5-5- 1N7)()I.-1, 	3, 	2—Vt*Itt1=17 

—2-4)0 	E ') V 	— 2 — t )1/ 7J= IN ') )I. (7 4m g) , 	Pd 	(d p p 

f) 	CI 2  • C H 2C 1 2 	(22m g) . 	gRt') r, L. 	( 1 	1 	1 m g ) 	t:.= 1 , 	4 

— VA-*It 	/7.i< ( 3 / 1 ) 	(4 ml_ ) 	)J11 A., 	i!,V,g-a!ttC1,%1_,tc_- '1. 

A r 4# %,-F, 	8 0 °C t -. -z" 1 Hirmtc-- Lk-. avrLat25.til.t:.:M Ltc_1, 

7K 	Ei'FRI)1/ 	)i1:1 A., 	A ffitaff 	T7 -D tc. VMJE 	,K7.1<0.0grd-  IN ') ',AT 

tiMfg L, IJ 	L tc_-1, 	ifilll-F-C174PlIt 	L tc. Mat 	') t it/1.)J 51A 

i=i7 IN 	'77-/ ----attlij, 	5—[2—(°')-2--F-') 

—6, 	7—VL Ki=i —5 H —:>1=1 ,9' [ID] 	E ') V 	— 4 — 4 )1/1 	E ') 

	

— 2 — t )1/ 7J= IN ') )1/ ( 97 m g) V41  tc. 	AiLa t 	MIMI 	)1/ ( 

3 m L) t:.:gflq L, -,3_ 6 t:.:3KAT TIN 	HCl/Et 2 OgA (0. 	32m 

L) 	)iliA., 	0. 	5 HirA13.KATTA 	Ltc. t 12tc_-*ffitEtERL, SEIE 

-at (70 m g ) 	?)Mt.X!')IL L V4 tc . 
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[MS (ES I) m/z 	329. 	5 (M+H) +1 

*-101J5 	5- [2- (E,):')-2-4)1.)( IN* :>) -6, 	7-:')LKD 

-5H-:>1=1 ,9' 	[ID] 	E,):)-4-4)1.] 	E,):)-3-7J--)1. 

[ifi'1] 	2- (E,):)-2-4)1.)( IN* :>) -4- (4, 	4, 	5, 	5- 

5- 1N7))1.-1, 	3, 	2-:')A-*Itti=17-2-4)1.) -6, 	7-:')L 

Ki=1-5H-:>1=1 ,9' 	[ID] 	E''):19`),Ikai 

IN 1) 7)1,7j- D)< q 	)1.7jJR2 - 	(E1):')-2-4)1.)( IN*:>) 	-6 

, 	7 -:')L Km-5 H-:>1=1 ,9' 	[ID] 	E''): 	-4 -4)1. (2 7 3m 

g) , 	E‘ 	(EJ- 7 IN) 	:'Jti=LJ 	(1. 	87g) , 	ElIFRt'Jr,L, 	(1. 	9 

7g) , 	Pd 	(d pp f) 	C 1 2  • CH 2 C 1 2 	(2 7 3m g) 	6:=1, 	4- 

*+t J 	(5 0 m 1-) 	))1:1A., 	i!,ATb-a!ttC1,%1_,tz-_-,1, 	A r 	:MT, 	1 0 

0 t t:.-_ -C 1 HirA1R7."-' Lk. 	tAMat 	'&3Erit:.--R L, FilFRi)[/)inA.q0R 

L 7-c,/, -t 7 4 IN -e238 L, 	ifilll-F--egPI 	It 	L tc. Riat 	:> ') t it)l. 

t 71-01=17 IN 77 4 'NMI  L, ffiafEat (4 8 m g) 	lEi.t,i2tKL 

L'ZI4A-_-  . 

[if12] 	5- [2- (E,):')- 2 --01.)( IN* :>) -6, 	7 -:')L Ki=i 

-5H-:>1=1 ,9' 	[ID] 	E,):)-4-4)1.] 	E,):')-3-7J--)1.0) 

-TkII 

2- (E1):')-2-4)1.)( IN*:>) -4- (4, 	4, 	5, 	5-5- IN7)< 

)1/-1, 	3, 	2-7J- *IJ-7J1=17-2-4)1.) -6, 	7-L H=1-5 

H-:>1=1 ,9' 	[ID] 	I°') 	J 	(1 00m g) , 	5 -11=1E1):'; 	-3 

-7J- -)1. (7 4m g) , 	Pd 	(d ppf) 	C1 2 • CH 2 C 1 2 	(1 9m g) , 

gRt 1) r,11, (1 	1 8 m g ) 	t:.= 1 , 	4 -:'J7J- *IJ- /7E (3/1) 	(1 . 	4 

m L ) 	)iii A_, 	1,ATb-alt 	.N,%, Ltz-_-,1, 	A rgAttcF, 	1 0 0 t t:.-_ --C 2 Hi 

rmtli- Lk-. a,-abat25.09.t:.-..m L, Elm' 	)1,A_afR Ltc_-1, -t7 

4 IN—e23 L, 	rfila-F--egP1 	It 	L tc. Mat 	:> i) t it)i.t 7 L. 	1=1 7 

IN 	7 74 --entizI L, SafEat ( 1 6 m g) 	?)M.t,X-12i. L L -C147-c_-. 

[MS (ES I) m/z 	320. 	3 (M+H) +] 
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R6 	)<51)1/7JR 5 — [2 — (E') V 	— 2 --01/)< H- ') — 

6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1/91  [1:)] E')V-4 —OH L'')V 

— 3 — 4 )I. 

5— [2— (EI)V-2-4/1.)(1-*:>) —6, 	7 —VL Km-5 H— 

:>1=1/91  [1:)] E')V-4 —OH E')V-3-7J--)1. (1 3m g 

) IOC H 2 C 1 2 	( 1 M L ) gAt:.= E t 3 N 	(0. 	0 2 3 m L) 	))1:1A., 0,1x-C 

, 	ill(;)< 51 i ZJI.t=J1. (Jt-F, 	I-M sC 1 _I 	LO-3. 	) 	(0. 	0 0 7 m L 

) 	?i5-F L, 25.070.1z -CIMC'Ltc. arvribat:> i) t )72)1,t 51.,,I=1 7 

I-'77 7 4 — TI' 1,, SE1E-at ( 4 m g) 	::: tIEIVItt L L --CA tc. 

[MS (ES I) m/z 	398. 	3 (M+H) +] 

*SAN 7 	N — { 3 —7/1/7J- 1=1-5— [2— (E')V-2-4/1.)<1-* 

) — 6, 	7 — VL Ki=1-5H — >i=1/9 [ID] EI)V 	—4-4)1/1 7 

i=)1/1 	)( 51  J/1/7JJ-7-Z F' 	)< 51  J/1/7 7-1 -.Z KZ 

[s I1] ] 3 — 7 )1/7t1=1 — 5 — [ 2 — (E') V 	— 2 —4 )1.)( 1-*:>) —6 

, 	7 —VL Km-5 H—:>1=1/91  [1:)] E') V-4-4/1/1 7=J— 

11/ a) l'I 

2— (EI)V-2-4/1.)(1-*:>) —4— (4, 	4, 	5, 	5 —5- 1-7)< 

)1/ —  1 , 	3, 	2— V7J- *It7J 1=1 7 	— 2 — 4 )I.) —6, 	7—F-5 

H—:>1=1/ ,9' 	[ID] 	E'')VJ (1 0 Om g) , 	3 —11=I-5 —7/1/7J- 

I=17 i ) —)l. (82mg) , 	Pd 	(OAc) 2 (2. 	6mg) , 	S—Phos 

(9. 	4m g) 	(Z1,  9 ' ) —11. (1. 	4 m L) 	)iriA_, 	1,ATb-a!ttA rrc# 

,t,T, 	1 0 0 t (,:.= --C.  2 Hi rAl1C4' L tc . a Ft‘ Tb at 	2 Ai t:.-.. M 1,, EM i 	)1. 

)J[1 A_ A fR L tz-_-  '1, -t 7 4 	TZEkt L, 	ifil a T --e g PI 	It 	L tz-_-  . Rig 

I) t it)l. t 7/A 	1=1 7 1-7 7 -I —TIM' L, VIElEat ( 6 3m g) 

n t x3i. 	L LV41  tz-_-  . 

[if'i' 2] 	I- ') 7)1/7J- 1=1)( 5' 	)1/*Ogr3 —7)1/7J- 1=1— 5 — 	[2 — 	(E') 

—2-4/1.)<1-*) 	—6, 	7 —VL Ki=1-5H-1=1, 51 	[ID] 

E ,) VJ — 4 — 4 A.] 7 i=11/0)-111 



WO 2014/034898 
	

52 
	

PCT/JP2013/073438 

3-7)i/7J- 1=i-5— [2— (EI)V-2-4/1.)( I-*:>) —6, 	7—V 

L Ki=1-5H—:>1=1/91  [b] E') V-4-4/1/1 7ii — )1. (3 6 

mg) . 	E'')Vi (34 m g ) V: CH 2 C 1 2  (2 m L) 	))1:1A., 	A r4#%, 

T. 31<:i-F-etIf 	L tc. zS 6 I,: , 	A  Thalt t:.-.. Tf 2 0 (0. 	035mL) 

r5-F L, *AT t: -C 2 Hi lam lc-  L tc . ifillIT --C174P1 	It 	L tz-_1, Malt 

I) t it)l/t 71a 	1=17 1-77-1 --Nit2'1  L, t-TElEat (4 5m 9) 

,T. t ElE1 it t L 1, --C• 141  tc . 

	

[if13] N— {3 —7/1/7J- 1=1— 5 — [2— ( E I) V 	— 2 —4 )1.)( I-*:> 

) — 6, 	7 —VL H=1-5 H —1=1,''9' [b] L")V-4-4/1/i 7 

i=)1/1 	)( 51 	)1/7J77 Z F' 	)( 51 	)1/7J77 Z KitotkII 

1- i) 7 )1,7J- 1=1)< ,9)1,* 	m 3 - 7 )1,7J- 1=1 - 5 — 	[2 — 	(E') —  2 

- 4 )[,)( i,*) —6, 	7 —VL Ki=1-5H-1=1/9 [b] L'I)V 

— 4 — 4 A.] 	7 i=)1. ( 1 0 mg) , 	)(5')1/7 -7--.Z K ( 1 8 mg) , 

P d 2  (d b a) 3 • CHC 1 3 (1 Omg) , 	t —Bu—X—P h 0 s 	(8m 

g) . 	') JO'kfEt ') r, A 	(4 1 m g ) 	I,: I-)1/ii( 1 m L) 	)iriA_, 	,!,Am 

Qt 	N,% L, tc: 'i , A r rc#WF, 	1 0 0 t t:.-.. -CITY.M/4-' I., tc . avrbat 

-k-5Ei6:.:m t.„ 1,Fmi)1,A.act.,tc,/, -t 7 4 I- T VAR L, 	ifilll-F T 

gPIlt 	Lk-. Riat 	') t it)l/t 7 IA 	1a7 I- 	77 -1 —TM-11  L, 

SafEat ( 4 0 m g ) 	ntx,21L L -C1'41  Az-. 

[MS (ES I ) m/z 	4 1 4. 	4 (M+H) +1 

R8 	6— ( { [4— ( 2 — 7 )1/7J-  1=1 E ,) V 	— 3 - 4 AA -6, 	7 — 

VL H=1-5 H —1=1,''9' [b] EI)V— 2 --OH 7J- *:>1 )<)l. 

) 	E ') V 	— 2 — t)1/ 7J= I- I) )I. 

[VI' 1 ] 	I-') 7J1.7J-  C1)( 5' 	)1/7J 	n'3' 2 — 	[ (1 — 	*i K E') V 	— 

2 —4)0 )( I-*:>] —6, 	7 —VL H=1-5 H —:>1=1/91  [b] E') 

V 	— 4 — 4 )1.0),III 

I,  i) 7)1,7J- 1=1)< g Jj1/7J2 — 	(EI)V— 2 — 4 )1.)( I-*:>) 	—6 

, 	7 —VL H=1-5 H —:>1=1 ,91  [o] EI)V-4-4)1/0CH 2 C I 
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2 ( 7 o m L ) grf-y6:.-..310t1F--ern —cpBA 	(w i t h 	abs. 	25% 

wa t e r) 	(2. 	9 9 ) 	)J1:1A., 	25.1:.= -C 1 Hirmll 	1, tz-_-. 	ifil )1 T T a PL3 

Mat V4 P1 It 	Lttgk, Mat 	i ') t )72)1/t 7 IA 	C17 	‘77 4 — 

--Clitt' l„ SEIE-at (3. 	5 2 g) c14tco 

[i2] 	P) 7 )1/7f I=1)< '91 	)1/7ingrZ 2 — [ (6 — 7 7  i El)J -2   

—4)14 	)< I-*] —6, 	7 —:')L H=1-5 H —1=1,,9' 	[lo] 	E'') 

— 4 — 4 )1/021I 

P) 7 )1.7f 1=1 )( 51 	)1/7ingr 2 — 	[ ( 1 —7J-* 	KE') 	— 2 —4)1. 

) )< I-*:>] —6, 	7 —:')L H=1-5 H —:>1=1 ,9' [b] E') 	J-4 

—4)1/ (3. 	52 g) 0C H 2 C 1 2 	(9 m I-) gAt:.-_, 	N, 	N— :'))<)1/t 

)1//Z 	OgrO CI') F 	(1 . 	9 3 g) 	, 	I- ') )< 	)1. 	') )I. 	7 = F 	(1 . 	7 8 

g) 	)iii A., 23ait:.-_ -c.  1 HirAtt 	L tc: . 5ifilliT V744 	It 	Ltc_lik, 40% 

I) t it)l/t 7 /A 	I=17 I- 	7 4 --Ca' L, SafEat (3. 	9 3 9 

) 	::: t ElElitt L L • --C141  tc. 

[T 	3] 	6— ( { [4— (4, 	4, 	5, 	5 —5- 1-7))1.-1, 	3, 	2 — 

	

7J- *Itti=17-2 —4)0 —6, 	7 —L H=1-5 H — 1=1,''9' [ 

b] 	°') 	— 2 —4M 7J-*] )< 	)1/1 	L'') 	J — 2 — t)1/7J= I- 1) )I. 

0),IklI,  

'AAR 5 o)ifi' 1 t:.-..it 1.; tc 	516:.= ct (,), 	I- ') 7 )1/7J-  1=1 )< 5' 	)1/7J iR 2 

— (E') -2 -4)1.)< I-*) —6, 	7 —L KCl-5 H —1=1,  

51 	[ b] 	°') :') 	— 4 — 4 )1/104V) (,) I,: I- ') 7)1/7J-  1=1 )< 5' J)1/7J 	JOgr 2 — 

[ (6 —:>7 7  J E,):')-2 —014 )< I-*:>] —6, 	7 —L Km-5H 

—>i=i, J,9,  [b] 	E') -4 -4)1/CE110-C, ffiFiBiLatlElti* 

C. L'ZI4L-  . 

[if14] 6— ( { [4— (2-7/1/7f1=1E — 3 —4)14 —6, 	7 — 

L H=1-5 H —1=1,,9' [b] 	E'')-2 --OH 7J- *:>1 )<)1. 

) 	L° 1) 	J — 2 — t )I/7J= I- ') JI/Otai 

6— 	( { [4— 	(4, 	4, 	5, 	5 —5- 1-7)<)1.-1, 	3, 	2 —:')7J-*It 
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t1=17-2 —4)0 —6, 	7 —VL H=I-5 H-1=1,''9' [ID] E1) 

— 2 —4 A.] 7J- *] )<J1/1 	E') V 	— 2 —t/1/ 7J= 	')/1/ (1 00 

mg) .. 	2-7/1/7J- 1=1-3——KE')V 	(7 1 mg) .. 	Pd 	(d ID ID f 

) 	C1 2 •CH 2 CI 2 	(1 7 M g) .. 	gRt ')r,lx 	(1 	1 Omg) 	t:.=1, 	4— 

Vt*It 	/7.1< (3/1) 	(2. 	6 m I-) 	))1:1A., 	i!,ATba!ttC1,%1_,tc_- '1 

A r Tc# tCF, 	1 0 0 t 6:.= --C-  4 Hi 124 tIf'' 1., it . avribalt25.09.t:.-..m L, 

I'M' 	)1/ 	)J11 A_ A E L tc,1„T 7EKOgrd-  I-') r, IA TIM L. -t 7 4 I- T 2 

38 L. 	1,,111-F-C174P1 	It 	L tc. Mat 	') t it)l. t 71,, 	1=17 I- 	7 

-I --NM' L. SafEat ( 6 5 m g) 	n t 	12tK L L -CM/L- 0  

[MS (ES I ) m/z 	34 7. 	4 (M+H) +] 

*SIN 9 	5— { 2 — [ ( 5 — 7 )1/7J-  1=1 E I) V 	— 2 —4)0 )< 	..:>] — 

6, 	7 —VL H=1-5 H—I=Ii'i9 [ID] E')V-4 —4)0 E')V 

— 2 —t/1/ 7J= 	')/1/ 

[VI 1 ] 2— 	1=1 1=1 — 4 — (E') 	J -2-4)1.)< I-*) —6, 	7—V 

L H=1-5 H —1=1,''9' 	[ID] 	EI)V0)-TII 

EI)V-2-4)1.)(5')—)1. (O. 	6 9 4 m L ) I,: HI.' 	( 1 2 m L 

) 	))1:1A., 	-,'_ 6 t:.-.3.KATT N a H 	( 6 0 %, 	d 	i 	spers 	i on 	i 	n 

o i 	I ) 	(4 8 0 m g) 	)ili A., 	3 o 3• rim 11 	L, AL-o a vribat 	25.09.6:.-..m 

LtcA, 	2, 	4 —V1=11=1-6, 	7 —VL KI=1-5H—:>1=191  [ID] 

E') VJ ( 1 . 	5 g ) 	)iliA_, 	1 7 0 t (,:.= -C 1 Hi rm 111- I., Az-. a vribat 

25Erii t::_m L, tc ,l, 	7K 	Ei'FRI)1/)iliA., 	Affitailf"ff -Dtc. VM),,K7.1< 

Kngd-  I- ') r, IA -MIA L. 238 L tz-_1. 	1,',111-F-C174P1 	It 	L tc. R ii8 It 

I) t 122)1/t 71,, 	1=1 7 I- 	7 7 -I — TIM' L. VIElEat ( 6 2 3 m g) 

lEi.t,i7tKLI.,--C1'41tc_-. 

[R fill (TL C 	') t h2)1/7°1.— I- 6 0 F 254, Eri3M1 , /\*It 	: AM 

IJI.= 1 	: 	1) 	: 0. 	3] 

[i 	2] 	2 —1=II=1-6, 	7 —VL KI=1-5H-1=191 	[ID] 	E') 

Vi — 4 —7J--)1/0-11I 
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2-1=11=1-4— (E,) V-2-4/1.)< I-*:>) —6, 	7 —VL Ki=i- 

5 H—:>1=1/ ,9' [o] 	E' ,):')J (608 m g) . KR ( 0 . 	24 m L) 

t:.:M e C N 	(15m L) 	, 	,,,fEj-  l- ') r,1_,, 	(J,;CF, 	I- N a 	I j 	LI,N-3 0 	) 

(1. 	33 g) 	)]QA., 	12 Hi Will NIA5A, L tc . All T T a VA -a It a) g PI 

It 	Ltc,l. 	Ri)1., 	7J-0,0grd-  I-') r,1,.7.1<gA)iliA., 	A ffitafF 

"ff .D tc. VAla 	tiOrlfti-17.1< ---e5A349- L tz-_1„o.KKRJ-  I- ,) r,1-,.---MIlk L. 

238 L tz-_1, ifillIT T g PI 	It 	L, a Et -at ( 4 7 0 m g) 	n t 	12tK 

C L • - c A tc: . 

[if13 ] 	I- ') 7 )1/7J-  1=1 )< ,9' 	)1.* iR 2 — 1=II=1-6, 	7 —VL KI=1- 

5H —:>1=1/91  CID] 	E,):)-4 — 4 )1.0),III 
2-1=11=1-6, 	7 —VL Ki=1-5H—:>1=1 ,9' 	[b] 	Ei):')-4 

—A- -)1, (269m g) , 	2, 	6—)1/V 	(0. 	34mL) , 	DMA P ( 

1 8m g) 6:.:CH 2 C 1 2  (1 5m L) 	))1:1A., *AT-CT f 2 0 	(0. 	3 m L 

) 	?i5-F L, 22 1, :.= -C3 HirAtI14-  I., tc: . 	ifillIT T a VA alt a) gP1 	It 	L 

E t 20, 	7.1‹ 	)illl A-. 	tlilffitglif 	'/ff -D tto 	tig 	,:,71KKOgrd— 	I) r, IA --Cti 

Ilk L. ZEIR Lk-1. 	ifilll-F--(174PIlt 	L tco Riat 	,) t )72)1/t 7 IA 

I=17 	7 7 4 ---clitl' L. SafEat ( 439 m 9) 	::: t AEI =It t L L --C 

14 tc: 0 

[if14] 	2-1=11=1-4— 	(4, 	4, 	5, 	5-5- 17)<)1.-1, 	3, 	2 

—Vt*Itt1=17 	—2-4)0 —6, 	7 —VL I 	—5 H - 1=1/'9' 

[b] E,)Va),III,  

'AAR 50)Tfi'16:.-AtUtca6::_ct t'), 	')7/1/7f1=1)<51 /1/ 7J iR 2 

— (E') V-2-4)1.)< I-*) —6, 	7 —VL Ki=1-5H- 1=1,  

5' 	[b] 	E 1) V 	— 4 — 4 )1/04-U-D (,) t:.-.. I- ,) 7 )1/7J-  1=1 )< 5' 	)1/7J 	JOgr 2- 

1=11=1-6, 	 H — :>  

E110 -C, SEIL-altiEitT1)1L LMtc_- 0 

[Tfi' 5 ] 	5 — 	(2- 1=11=1-6, 	7 —VL Ki=1-5H — :>1=1 ,9' 	[b 

] E ,) V 	— 4 — 4 )I.) E 1) V 	— 2 — t)1/ 7J= I- ') A/0111 
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'AAR 5 0)Tfl 2 (Zit 12 tc: 	516:: ct (,), 	2 —  (I ° ') V 	— 2 — 4 )1.)< 1-* 

) —4— (4, 	4, 	5, 	5 —5- 1-7))1.— 1, 	3, 	2 — Vt*Ittl=17 

J-2-4)1.) —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1,' ,9' [b] 	E,):')19) 

1tt)(,)(Z2 - 1=H=1 -4 — 	(4, 	4, 	5, 	5 —5- 1-7)<3-)1.-1, 	3, 	2— 

A- *Itti=17-2 —4)14 —6, 	7 —VL H=1-5 H — 1=1,''9' [ 

b] L°') VJ 	5 — 11=1 	E ') V 	— 3 — 7J-  —)1.0)4V) (') (Z 5 — 11=1 	E ') 

— 2 —t)1/ 7J= 1- ')/1/CE110-C, ffiElEatntxu-)IL L --C. 141  tc: . 

[if16] 5 —  {2 —  [ (5 —7)1/7J- 1=1 E 1) V 	—2 - 4 AA )< i-*1 — 

6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=191  [lo] E')V-4 —4)14 E')V 

— 2 —t)1/ 7J= 1- ')/1/0),TkII 

5— (2 —1=11=1-6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b] E')V 

— 4 —4)0 	E') V 	— 2 — t)1/ 7J= 1- ')/1/ (6 0 m g) , 	(5 —7/1/A- 

1=1 E''):')— 2 —4)0 )< ,9')—)1. (36mg) , 	t—Bu—X—Phos 

(24mg) , 	N a0—t —B u 	(45mg) , 	Pd 2  (d b a) 3 • C H C 

1 3 	(1 0 M g ) , 	1,*.a7:>-14 A 	(1t-F, 	[MS4 Ai 	L I, \ -3 , ) 	(,:: 

1`)1/I 	( 1 M L) 	)iliA-. 	i!,ATb-a!ttN,%1_,tc_-,1, 	A r 4# WF, 	1 0 

0 t (,:.-_ --C 1 Hirmtli- Lk-. avribat 	-k-5E,  t:.-.. m L„ E/FRi/l/CillA_AfR 

Lt  _-1, -t 7 4 1- T ZEIR 1,, 	1,',111-F --eg PI 	It 	1., tc. Rig t 	C H 2C I 2 

(3 m L) 6Z.M174 1,, 	A r 4# %,-F, 3.1Cli-FT E t 3N 	(0. 	1 mL) , 	T F 

AA (0. 	05m L) CNA., 31Cli -F6:.-_ --C 2 Hirmtli- Lk-. avrbat t:.-..* 

. Elm' 	)1,ciri A., tEliffitaff -Dtc. VAJW,Mfilft±19.1c-e5A349-LAL-1 

„:,:K7MARt I- ,) r, IA TIM 1,, 12318 L tc•l, WIT ---(T4P1 	It 	L tc. 

iat 	') t it/l/t 7 IA 	1=17 	‘77 -I ---(1*-11  L, SafEat ( 1 1 m 

g) 	14 tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	34 7. 	3 (M+H) +1 

R1 0 	5— { 2 — [ (6— ° ')-2--r) )< I- * 	] — 

6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=191  [lo] E')V-4 —4)14 E')V 

— 2 —t)1/ 7J= 1- ')/1/ 
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'AAR 9 0)Tf16 (Zit 12 tcat:.= ct ('), 	( 5 — 7 )1.7f 1=1 E ') 	— 2 — 4 

)I.) 	)< '91  J —11.0)1-U-DIJ6:.= 	(6 — ) 	)1/E'') :'JJ— 2 —4)0 	)< 51  J —11/ 

1110 -C, a EiE a t 	1E1 t 	12tK L L -C 14' tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	343. 	4 (M+H) +1 

[0026] -Aro] 1 1 	2 — (, :')/1/7J- *:>) — 4 — ( Ei) Z :')— 5 —4)0 — 6 

, 	7 —:'JL K1=1— 5 H—:>1=191 	[b] 	E''):') 

[VI 1 ] 	2 — 	1=11=1— 4 — (E') Z :'JJ— 5 --f )I.) —6, 	7 —:'JL K1=1 

—5 H—:>1=191  [b] 	E'):)19)-Iai 

P) 7/1/7J- 1=1)( 5' 	)1/7JOgt2 — fj 1=11=1 — 6, 	7 — L K1=1 —  5 H - 

1=11 '9' 	[b] 	L"):-4-4/1/ (4 3 9m g) , 	Pd 	(d pp f ) 	C 

1 2 • C H 2C 1 2 	(5 9m g ) . 	gg'30V) r,1-,. (6 0 3m g) , 	Ei):,-...i_ 

5 — 4 )1/t1=1 Ag' 	( 1 9 8 m g ) 	(:.:T H F /7.K (3/ 1 ) 	( 1 6 m L) 	)]ii 

A., 	,!,ATL-alt 	N, >t, L, tc_-,1 , 	A r 4 # %, -F , 	6 0 t (,:.= --C 1 Hi 17411I14- 	Ltc: . 
riCI-F--earVrb-altogPlIt 	1,, ElIFOgti)i/MAAEL,7-z-_-,/, -t 7 4 

I- TI,38 L, WIT --egP1 	It 	L tc. R ii8 It 	:> ') t it ) l. t 7 IA 	1=1 7 I- 

77 4 --(*-11L, SafEat (3 1 5m 9) 	''147-c_-. 

[VI 2]  2—  (/:))1,7J-*:>) — 4 —  (E') Z :'JJ— 5 —4)0 —6, 

7 —:'JL K1=1— 5 H—:>1=191 	[b] 	E'') :19)-1.'I 

2 —1=ii=i-4 — (E') ...Z:— 5 —4)0 —6, 	7 —:'JL K1=1— 5 H- 

1=1,''9' 	[b] 	L") 	(5 Om 9) 	, 	//1/ 7-1/1.—)1. 	(3 5m 9 

) , 	t—Bu—X—Ph os 	(1 5mg) , 	NaO—t—Bu 	(41 mg) 

P d 2 	(d b a) 	3 • CHC I 3 	(9 m g ) 	t:.= Hi.' 	(2 m L) 	)iiiiA., 

am at 	N,,t, I., tc_-,1 , A r 4# tCF, 	1 0 0 t t:::-C 1 HirAtIf' L tc . aZ 

Mat 	'&51frit:_-_M L. ElIFOgti)i/MAAEL,tc4, 	— 	t 71A 	•'ff 0 

, 	ifilll-F--(174PIlt 	L tc. Riat 	') t it/1.)J 71A 	1=1 7 1-7 7 4 — 
--att,  L, SafEat ( 1 1 m 9) 	''1'41 7-c.. 

[MS (ES I ) m/z 	3 04. 	4 (M+H) +] 

o]1 2 	2— (L"):')-2-4/1.)< H-') —4— (E') --.Z:— 5 
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— 4/14 —6, 	7 —:'JL H=1-5 H—:>1=1, 51  [b] E°'J 	J 	YERZ 

4 —1=11=1-2 — (E ,):')-2-4/1.)< I-*:>) —6, 	7 —:'JL Km- 

5 H—:>1=191 	[b] 	I°') 	J 	(1 00m g) , 	L") ...Z:— 5 —4/1/ 

tI=LJR (1 43m g) , 	Pd 	(OAc) 2 (9m g) , 	S—Ph 0 s 	(31 

mg) . 	gRt ') r,./A ( 1 5 8 m g ) 	(,:.= 1 , 	4 —:'J7J-*It 	/7.1‹ (3 / 1 ) 

( 1 . 	9 m L ) 	)iii A_ , 	a Mat Ci,%, L, tc_-1, 	A r 4# %,-F, 	1 0 0 °C 

t:.-_ -C 6 Hirmtli-  L, tc: . 	avribat 	-k-.5a6:.-..m 1.„ 	El/FR i 	) I. 	)i 1:1 A_ A fR 1., tz-_- 

'1„;:K7.KKOtd-  I- ') r, IA TIM L, -t 7 4 I- --(4,38 1,, IT --egP1 	It 

L tc. Mat 	i ') t it/1.)J 7 IA 	I=17 	7 7 -I - Tall  L , 	2 — ( Lc' ') 

—2-4/1.)< I-*:>) —4— (E') ...Z:— 5 —4)0 —6, 	7 —:')L 

KI=1— 5 H-1=1, 91 	[b] 	L01) 	(7 6m g) 	•/114I tz-_-. 	i!,AiLalt 

OM' 	)1. ( 4 . 8 m L ) 6:g14 L , 3K:IITT1N 	HO I /E t 2 0 ga 

(0. 	2 4 m L) 	))1:1A., 	1 HirA131CliTTYA 	L tc. t 1.; tz-_-*ffit 	1214R L 

, SafEat (4 7 m g ) 	ntxu)i. L LZ1'41  Az-. 

7cA3*41-i 	C 1 8 H 16 N 4 0 • HC I +O. 	2 H 2 OL L-C" 

!mg (%) 	c : 6 2. 	7 7 	H : 5. 	09 	N : 1 6. 	27 

ALIO (%) 	C : 6 2. 	8 1 	H : 4. 	85 	N : 1 5. 	80 

*-s,1$u1 3 	2— (L°, -3-4/1/)( I-*:>) —4— (E1) :-Z:')— 5 

— 4/1/) 	—6, 	7 —:'JL H=1-5 H—:>1=1 ,91 	[ID] 	E' ,):') 

	

*you 1 	1 ODifl 2 (Zit 12 tz-_- 51t:.= ck (,), 	/:'J/1/ 7-1 /1.—)1.0)4t1-)(,) t:.= 

E''):'J- 3 -4/1/)<51  i -)1/CE110-C, ogatatn.tx3i. L 1, TAAL-

. 
[MS (ES I ) m/z 	3 0 5. 	4 (M+H) +] 

	

-A.s,gu 1 4 	2— (E, -4-4/1.)< I-*:>) —4— (E,) ..-Z:')— 5 

— 4)0 —6, 	7 —:'JL H=1-5 H—:>1=1 ,91  [b] E' ,):') 

*you 1 	1 ODifl 2 (Zit 12 tz-_- 	516:.= ck c), 	:'J/1/ 7-1 /1/ 	—)1.0)4V) ) t:.= 

E''):'J- 4 - 4 )1/)< 51  i -)1/CE110-C, ogatatn.tx3i. L 1, TAAL-

. 
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[MS (ES I ) m/z 	305. 	4 (M+H) +] 

*-Agli15 	2 —  [ (3 —7/1/7J- 1=1 	)1.) 7J-*1 — 4 — 	(E') Z 

—5-4)0 —6, 	7—:')L H=1-5 H — :>1=1 ,9' [b] E° ')ice  

*you 1 	1 a) viii 2 (zit u tc: 	516:.-.. ct t') , 	:')/1/ 7-1 /1/ a — J1.0)4V) tj t:.= 

3 — 7)1/7J-  i=i, 	)1/ 7-1)1/—)1/CE110---C, SEEL-atntxu-)IL Lt 

tc. 

[MS (ES I) m/z 	322. 	3 (M+H) +] 

*-Agli16 	2 —  [ (2 —7/1/7J- 1=1 	)1.) 7J-*] — 4 — 	(E') Z 

—5-4)0 —6, 	7—:')L H=1-5 H—:>1=19' [b] E° ')ice  

*you 1 	1 a) viii 2 t:.-.. it u tc: 	a t:.-.. ct t') , 	J:')/1/ 7-1 /1/ 	—)1.0)4V) tj (,:.= 

2 — 7/1/7f 1=11 	)1/ 7-1 /1/ 	— )1/CE110 -C, *Z2'1E-at 	ntxu-)IL L-C1'41  

tto 

[MS (ES I) m/z 	322. 	3 (M+H) +] 

-*-. sAN 17 	2— [ (2, 	6—:')7/1/7J- 1=1))1.) 7J- *:>] —4— 	(E') 

--.Z:')-5-4/1.) 	—6, 	7—:')L H=1-5 H — :>1=19' 	[ID] 	Ei):'J 

	

*you 1 	1 a) viii 2 t:.-.. it u tc: 	a t:.-.. ct t') , 	J:')/1/ 7-1 /1/ 	—)1.0)4V) tj (,:.= 

2, 	6 —:')7)1/7J- 1=1 	:')/1/ 7-1 /1/ a — )1/CE110-C, ogalEatiEltxiL 

1, •--CA tc. 

[MS (ES I) m/z 	340. 	3 (M+H) +] 

	

o]1 8 	2— [ (2, 	4—:)7/1/7J- 1=1/')/1.) t *:>] —4— (E I) 

--.Z:')-5-4/1.) 	—6, 	7—:')L H=1-5 H — :>1=1 ,9' 	[ID] 	Ei):'J 

	

*you 1 	1 a) viii 2 t:.-.. it u tc: 	a t:.-.. ct t') , 	:')/1/ 7-1 /1/ a — J1.0)4V) tj (,:.= 

2, 4 —:')7)1/7J- 1=1 	:')/1/ 7-1 /1/ 	— )1/CE110-C, 65a4E-atntxiL 

1, •--CA tc. 

[MS (ES I) m/z 	340. 	3 (M+H) +] 

	

-Arou19 	2— [ (3, 	5—:')7/1/7J- 1=1))1.) 7J- *:>] —4— (E') 
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...Z:')— 5 —014 —6, 	7 —:')L Km— 5 H—:>1=1 ,9' [b] E,):') 

*you 1 	1 oviii 2 (zit 12 tz-_- 	516:.= ck (,), 	:')/1/ 7-1 /1.—)1.0)4t1-)(,) t:.-.. 

3, 	5 — 	7)1/7J-1=1//1/ 7-1 /1. —)1/CEIlki\ ---C. 	glafEatlEltT')/L 

1, • "C-1141  tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	340. 	3 (M+H) +] 

-Aro] 2 0 	2— [ (3, 4 —:)7/1/7J-1)1.) 7J- *:>] — 4 —  (E I) 

...Z:')— 5 —014 —6, 	7 —:')L Km— 5 H—:>1=1 ,9' [b] E1):') 

*you 1 	1 oDifl 2 (zit 12 tz-_- 	516:.= ck (,), 	:')/1/ 7-1 /1.—)1.0)4t1-)(,) t:.-.. 

3, 	4— 	7)1/7J-1=1//1/ 7-1 /1. —)1/CEIlki\ ---C. 	glafEatlElt')/L 

l.,•-(141 tc_-. 

[MS (ES I ) m/z 	340. 	3 (M+H) +] 

[0027] -*-s,IN 2 1 	2— [ (4 — 	1=1 1=1 — 2 — 7)1/7J- 1=1:'))1.) 7J- *:>] — 4 — 

(L"): —  5 —4)0 —6, 	7 —:')L Km— 5 H—:>1=1/91  [b] 

*you 1 	1 oDifl 2 (zit 12 tz-_- 	516:.= ck (,), 	:')/1/ 7-1 /1.—)1.0)4t1-)(,) t:.-.. 

4 — 	Dm — 2 — 7)1/7J- 1=1 	:')/1/ 7-1 /1. —)1/CEIlki\ -C. SEILatnt 

' 	L L ."-C Mk-. 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 6. 	3 (M+H) +] 

.-A.s,gu 2 2 	2— ( { [4— (E,) ..-Z:')— 5 —4)0 —6, 	7 —:')L Ki=i 

— 5 H—:>1=1/ ,9' 	[b] 	L"):)-2-4/1.] 7J- *:>1 	)<)1/) /J`js  

I. 

[i 	1] 	2 —  [ (2 —11=1))1,) 7J- *:>] — 4 —  (E,):-Z:')— 5 

--ML') —6, 	7 —:'JL Km— 5 H—:>1=1/91  [b] E'):')Otkai 

2 —11=1))1/ 77 /1.—)1. (9 7 m g ) 0)DM F 	(3 m L) grf-yt:.-_, 

KO— t —Bu 	(7 2m g) , 	2 —1=11=1-4 — (L")...-5 — 4)0 

—6, 	7 —:')L Km— 5 H—:>1=1/91  [b] E,):')J (1 0 Om g) 



WO 2014/034898 
	

61 
	

PCT/JP2013/073438 

))11 A., 	7 0 t (,:.= -C2 Hintt 	Lko ait-Amat -k-mi t::_m L tc_-1, 7.K.. 	E t 2 

0 	)j1:1A_, 	#Fli ffl ta liF 	,/f- -D tc. VAN, 	,K7.1KKOgid-  I-') r,./A -MIlk L, 	238 

Lt  _-1, 	1,',111-F-C174P1 	It 	L tc. Mat 	') t it/l/t 7 IA 	D 	7 

7 4— Tall  L, fr,EiLat (4 7 m g) 	nt 	42tKL L V4 tc_-. 

[if12] 2— ( { [4— (E')Z-5--f)1.) —6, 	7—L K1=1- 

5H-1=191 	[10] 	E')-2--f)1.] 7t*:>1 	)<)1/) , J`js= 

'))1/0-Ikai 

2— [ (2-11=1 )1.) 7J- *] —4— (E') Z -5 --(11/) 

—6, 	7—L H=1-5 H- 1=1'91 	[ID] 	E'') 	J (45m g) , 	P 

d 	(d pp f) 	C1 2 • 0H20 1 2 ( 1 Om g) , 	:>77 1EAEM (8 3 m g ) 

, 	AftRX3i. 	( 0 . 	9 m g ) 	t: DMF 	(1 mL) 	)J[1 A., 	giATbalt 	7 -f 

1=1 	i-lazli IT --e 18 0 °C (,:.= -C1 Himaz Lk-. aZipbalt -&-st:.-..R 

Lk-1, I'M' 	)1/ 	)iliA_AfR 1,, -t 7 -f 	Z 7®AR L, 	1,',111-F --C174P1 	It 

L tc. Mat 	') t it/l. t 71.,. 	D 7 	•77 4 — Z a 11  1,, SafEalt 

(24 m g) 	lEi.t,12tKL1_,-C•f'41 tc. 

[MS (ES1) m/z 	329. 	3 (M+H) +] 

*-s,IN23 	3— ( { [4— (E') Z :'J 	— 5 — -f )I.) —6, 	7 —:'J L K1=1 

-5H-:>1=1/9' 	[1:)] 	E'):- 2 --1)1/1 7J- *:>} 	)< 	)1.) 	/js 

*rod 1 	1 0p1f12 t:.-AtUtz-_- 	516::_ck I') , 	:'J)1/ 7-1 /1/ 	—)1.0)4V) (,) t:.= 

3 —  (L K1=1*)< 	)1/) 	s= 	') JI/CE110-C, SafEaltntx31 

L 1, • Vi'41  tc: . 

[MS (ES1) m/z 	329. 	3 (M+H) +] 

*-101.124 	2— [ (6 — 7/1/7t1=1E ') :'J 	—2-4)0 )<F *:>1 —4 — 

(E')Z-5--f)1.) 	—6, 	7—L K1=1-5H-1=1/91 	[b] 

*rod 1 	1 0p1f12 t:.-AtUtz-_- 	516::_ck I') , 	:'J)1/ 7-1 /1/ 	—)1.0)4t1-) (,) t:.= 

(6 — 7/1/7J- 1=1E ') :'J 	—2-4)0 )< '9' J —11. 	, 	N a0— t —Bu 0)4t 
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I-) tj (Zgp-t :>',./ACE110-C, SEIL-atV4i tc_-. 

[MS (ES I) m/z 	3 23. 	4 (M+H) +1 

-AY-01.125 	2— [ (5 — 7/1/7J- DE ') :'J 	— 2 —4)0 )< I- *:>] —4— 

(E') --.Z:')-5-4/1.) 	—6, 	7—:')LKI=1-5H—:>1=9' 	[ID] 

E') 

*you 1 	10)1f12(Zitl2tcl6Zck t'), 	:')/1/ 7-1/1.—)1.0)4t 1-)t,) (Z 

(5 — 7/1/7J-  m E') :') 	— 2 —4)0 )< '9' J-11., 	N a 0— t —B u0)4t 

wt') (,:.-AR-t :> r, A CE110-C, V+ZEiLat 	ntx3i.L1./T1'417-c_- . 

[MS (ES I ) m/z 	323. 	4 (M+H) +1 

*SAN26 	2— [ (3 — 7/1/7J-  I=I E') :') 	— 2 —4)0 )< I- *:>] — 4 — 

(L")-- -5-4/1.) 	—6, 	7—:')LKI=1-5H—:>1=9' 	[ID] 

2-1=11=1-4— (E'JZ:')-5-4/1.) —6, 	7—:')L Km-5H— 

:>I=I'91 	[ID] 	E''):')i 	(70 m g) , 	(3 —7/1/7J-DEI)-2- 

4)14 )(5' .1-11. (46 m g) , 	t —B u—X—P h o s 	(3 1 m g) , 	P 

d 2 	(d b a) 	3 • CHC I 3 	(1 9m g) , gR-t:>',1_,, (295 m g) 	6:1.  

11/I 	(3m I-) 	MA., 	i!,ATb-a!ttN,%1_,7"c_-,1, 	A r '41-AttCF, 	100 

t (z --C 5 Hirmtc-- 1., AL-. avribat 	-k-5..9.t:.-..ml.„ 	El/FR i 	) I. Cjli A. A fR I., 

tc,l, :> 	— I- t 7 lx 	•'i -  0, WIT --egP1 	It 	1., tc. Mat 	:> ') t it 

JI/t 7101=171- 	77-i ---(11111 1,, VTZEILat (4 7 m g) 	lEi.t,i2tK 

LL, - C 14' AL-. 

[MS (ES I ) m/z 	323. 	4 (M+H) +1 

-Arou27 	2— [ (3, 	5—:')7/1/7J- DEI):-2-4/1.) )< I-*:>] 

—4— (E'JZ:')-5-4/1.) —6, 	7—:')LKI=1-5H—:>1=9' 

[ID] 	L"):') 

*you 1 	1 oviii 2 t:.-..it utz-_-at:.-..ct t'), 	:')/1/ 7-1/1.—)1.0)4t 1-)t,) (Z 

(3, 	5 — :')7/1/7J-  Cl E') :') 	— 2 —4)0 )< 51  i —11/C110 -C, szata 

ItiEl.t,f2tKL1,--Cl'417-c_-. 
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[MS (ES I ) m/z 	34 1. 	3 	(M+H) +1 

-Althgli 2 8 	2— [ ( 6 — )( 	)1/ E l) V 	— 2 — -f )1.) )< I- *v 1 — 4 — 

El):-ZV-5 —4)14 —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1/ ,9' [ID] E 

1J 

*you 1 	1 oifi' 2 (zit 1.; tz-_- 511,:.= ck (,), 	/JVJI/7-1)1.—)1.0)4t1-)(,) t:.-.. 

( 6 — ) 	JI/El) V 	— 2 — 4 AA )< ,9' i — )1/CE110 -C, sElEat 	nt 
X12i. L 1, • - -C A tc . 

[MS (ES I ) m/z 	3 1 9. 	4 (M+H) ±i 

-*you 2 9 	2— ( { [4— (El) Z V 	— 5 —4)0 —6, 7 — V L K 1=1 

—5 H —Vi=1/ ,9' 	[ID] 	°') 	J -2--')L.] 7J- *:>} 	)()1) 	*)') 

-A-Ithim 1 	1 ®Tfl 2 (zit 12 tz-_- 511,:ckl,) , 	/J V )1/ 7  - 1  )1.—)1.0)4-Vo 1,) t: 

* i ,) 	— 2 --( )1/)< ,9ii—)1/CE110--C, 	lEat 	nt 	42tK L 1, --C14 tc_- 

. 
[MS (ES I ) m/z 	425. 	5 (M+H) +] 

WIJ 3 0 	2 — [ (5 — 7)1/7J-  1=1 E l) V 	— 3 --( )I.) 	)< I- *i — 4 — 

(E ,) :-ZV-5 —4)14 —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1/91  CID] 

t:.-.. *you 1 	1 oifi' 2 (zit 1.; tz-_- 511,:.= ck (,), 	/JVJI/7-1)1.—)1.0)4t1-)(,) 

( 5 — 7)1/7J-  1=1 E l) VJ — 3 —4)0 )< 5' i — )1/1E11 0 Z , SElEat 

tX3i. L L/Z141  tc_-. 

1E1 

[MS (ES I ) m/z 	323. 	4 (M+H) ±i 

[0028] -Arftgli 3 1 	2—  [ ( 6 — ) 	JI/ E I) V 	— 3 —4)0 )< I-*] — 4 —  ( 

El):-ZV-5 —4)14 —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1/ ,9' [b] E 

1J 

*you 1 	1 oifi' 2 (zit 1.; tz-_- 511,:.= ck (,), 	/JVJI/7-1)1.—)1.0)4t1-)(,) t:.-.. 

( 6 — )< 	JI/ E l) V 	— 3 — 4 AA )< 51  ) —)1/ CE11 0 -C, 	iElEalt .t 

Witt L I'VN tc . 
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[MS (ES I ) m/z 	31 9. 	4 (M+H) +1 

-AlthiN 3 2 	2 — [ ( 3 — 7 )1/7J-  1=1 E ,) V 	— 4 — 4 )1.) )< I- *:>] — 4 — 

(E'):-ZV -5 —014 —6, 	7 —VL H=1-5 H —:>1=191  [b] 

E,) V 

	

*you 1 	1 oviii 2 (zit 12 tz-_- 51t:.= ck (,), 	/:'))1/ 7-1)1.—)1/19)4t1-)(,) t:.-.. 

( 3 — 7)1/7J-  1=1 E ,) V 	— 4 —4)0 )< ,9' ) — )1/11111\ -C, SZEILat 	1E1 

1 	121 	L LZ1'41  Az-. 

[MS (ES I ) m/z 	323. 	3 (M+H) +] 

	

R3 3 	2— [ (2 —:> 	im7c =1 EA. E ,) :') 	— 4 —4)14 )< I-*:>] 

—4— (L"):-ZV-5 —4)14 —6, 	7 	LI  H=1-5 H—:>1=191  

[b] 	L01):') 

[VI 1 ] 	2 —'J 	CI 7°CI EA/ El) VJ — 4 — t/l/tAgib< 	)1/021'1,  

2 — fj 1=11=1E ,):')-4 — )J)1/tOgib<JI. (200m g) , 	:>1=1 .7°1=1 

E)i/ti=iR (150mg), 	PdC I 2 	(PCy3) 	2 	(172mg), 	') 

Rt ') r,./A 	(7 4 2 m g) 	t:.-.. HI.' 	(0. 	9 m L) 	)iriA_, 	,!,VA-alt 

A r 	#m -F, 	1 0 ott:.-_ --omtli-Ltz-_-. arvmalt25.tat:.-..m l.„ EfFR 

i 	)1/ 	)iii A_ A fR l„ -774 I- Z7®:' 	L, 	ifilll-F--egPlIt 	Lk-. Malt 

I) t it)i. t 71A 	I=177 7 -I —Tall  L, fr,EiLat ( 2 1 8 m g 

) 	.t,AEPIt!tt L L -C1'41 tc_-. 

[VI' 2] 	(2 — :> 	1=1 7°1=1 EA. E ') Vi —4 —4)0 )< ,9' i —)1/021I 

2—:> 	im7c =1E)1/E ,JV-4 — )J)1/tOgib<)1. (21 8m g ) a»< 

5' ) — )1/ (8 mL) gat:.-_, 	A rrc#,t,-F, 	N a B H4 	(1 4 0 m g ) 	)ililA. 

25Eit: --CIMI14-  1, tc. avmatt:.-..71K, gm' 	)1, 	)iii A_, A ffitgliF 

,/ff .D tc. VAN, 	tiOrifti-19.1< --e5A349-  L„o.KKO -  I-') r, ix --etVA L, 2318 

L tz-_1, 	ifilll-F--egPlIt 	L tc. Malt 	:> I) t it)i. t 7 IA 	1=1 7 I- 	7 

7 -I --01111 L, SafEalt ( 5 1 m g ) 	Z?)M't,iElEiit!tt L L-C1'41 tc_-. 

[Tf13] 2— [ 	 E') 	' — 4 — 4 )1.)  — 4 —4)14 )( I-*:>] — 

4— (E,):-ZV-5 —014 —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=191  [ 
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lo ] 	L") :19`) -11  I 

*you 1 	10)Tf12(Zit 1.; tz-_- 51(,:ck (,), 	/:'J)1/ 7-1 /1.—)1.0)4t1-)(,) t: 

(2 — :> 	1=1•7°1=1E)1. E ') 	J —4-4)0 )< 51 )—' C. szata 

ItiEl.tx3i.L L --C-1141  tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	345. 	3 (M+H) +] 

*-101.134 	4— ( E ') Z :'JJ —5-4)14 —2— (7J- 7 	— 2 —4/1/ 

I-*:>) 	—6, 	7—:')L H=1-5 H—:>1=1/ ,9' 	[b] 	E1): 

*you 1 	1 a) if iii 2V:it 1.; tz-_- 51(,:ck (,), 	/:'J)1/ 7-1 /1.—)1.0)4t1-)(,) t: 

7J- 7 	—2 - 4 )1,)( ,9' i — JI/CE110 -  C, SEIL-atlElt 	12tKL L -04 

tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	310. 	3 	(M+H) +] 

-411thg1.135 	2— [ (5-1:11:17J- 7i-2-4/1.) )< I,*>] —4 — 

(E'):Z: 	—5-4)0 —6, 	7—:')L KI=1-5H—:>1=1/91 [b] 

*you 1 	10)1f12(Zit 1.; tz-_- 51(,:ck (,), 	/:'J)1/ 7-1 /1.—)1.0)4t1-)(,) t: 

(5-1=11=17J-7-2-4/1/) 	) < , 9 ' i — JI/CE110 -  C, ffigEiLatlE1 

t 	14C. 1, • Vi'41  tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	344. 	2 (M+H) +] 

*SAN 36 	4— (2— ) 	)1. E ,) Z :') 	—5-4)0 —2— (I°')'- 

2--)-') 	—6, 	7—:'JL H=1-5 H—:>1=1/9' 	[b] 	E,):'J 

YERik 

-4101J50)Tf12(Zit 1.; t•cal,:.-..ct ('), 	5-71=I 	E,) 	— 3 —7J-  —)I. 

0)4V)(,) I,: 5 — ID 	— 2 —) 	)1/E ,) Z :'JJ 	, 	4— (2-31°') Z 

—5--()1.) —2— (E 1)-2-4/1.)< I-*) —6, 	7—L K 

I=1-5H-1=1/9' 	[b] 	L") 	(429m g) 	''f'41 tcc. 	alEat 

ffFRi)l. ( 2 0 m L ) t::_g1174 L, *AT-CI N 	HO I /E t 2 Oga ( 

1. 	48m L) 	))1:1A., 	0. 	5 Hi IV *A T TtRi' L, tc . t 1.; tc: *ffl t 	2ER 

1,, sEtat (4 5 1 m g ) 	lEi.t,T/21L L, Vi'41  tz-_-  . 
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[MS (E S 1 ) m/z 	3 1 9. 	4 (M+ H) +1 

Tc„3•$fi1i-1 	c 19 H 18 N 4 o • HC I +O. 	3H 2 OLL,--C 

it4Fi (%) 	c : 6 3. 	3 5 	H : 5. 	48 	N : 1 5. 	55 

AO (%) 	c : 6 3. 	2 6 	H : 5. 	35 	N : 1 5. 	39 

-Artgli3 7 	5— [2— (E'):')-2-4/1.)< 1-*:>) — 6, 	7—F 

1=1-5H—:>1=1/91 	[b] 	E'):')-4--f/1/1 	E')..- -2—t)l. 

t= 1- ') )1/ 	YERZ 

-4101] 5 oifl 2 (Zit 12 tc 	a I,: ct (,), 	5 — ID 	E ') 	— 3 — 7J-  —)1. 

0)4V) t,) t: 5 — ID 	E ') Z :')— 2 — t)1/t= 1- ') )1., 	5— [ 2 — (L° 

1):') -2 --()1.)<1-*:>) 	—6, 	7 —:')L H=1-5 H —:>1=1/ ,9' 	[b 

] E , ) :'Ji — 4 — -f A.] E ') Z :'Ji — 2 — t)1/t= 1- ') )1. ( 6 5 m g) 	14 

tcc, 	,;,AIL-altglIFRi)i, ( 2 m L) 6:=VF4 L„ ACATT 1 N 	H C 1 / 

E t 2 0ga (0. 	2 2 m L) 	)ilil A., 	0. 	5 Hi 13431( A T --e1C-1-' 1_, tc . t U tc: 

* ffl It 	2ER 1, , 	EIL-at ( 6 3 m g) 	nt% 	L 1, --C-  141  tz-_-  . 

[MS (E S 1 ) m/z 	3 3 O. 	3 (M+H) +] 

*SAN 3 8 	2— (i 	)1/7J-*.) — 4 —  ( 2 — ) 	)1. E') Z 	— 5 — 

-I AA 	—6, 	7 —:')L H=1-5 H—:>1=1 ,9' 	[b] 	E''):') 

[VI 1 ] 	2 — 	1=1 1=1 — 4 — 	( 2 —)( 	)1/E'') Z :')— 5 --( )1.) 	—6, 	7 

—:')L H=1-5 H —:>1=1/91  [b] 	E,) :')0,1'-'I 

-410J5oTf126:.-..itUtc_- 516:.-_,=0,), 	2— 	(E') :'J-2--f)1.)( 1-* 

') —4— (4, 	4, 	5, 	5 —5- 1-7)<)1.— 1, 	3, 	2 — :')A- *Itt1=17 

—2--()1.) 	—6, 	7 —:')L H=1-5 H —:>1=1 ,9' 	[b] 	E'):19`) 

4t1-)(,)6:2 - 1=11=1 —4 — 	(4, 	4, 	5, 	5 —5- 1-7/1.-1, 	3, 	2 — 

7J- *Itti=17-2 --f)1.) —6, 	7 —L H=1-5 H — 1=1,''9' [ 

b] E ') :')J 	, 	5 — ID EI 	') :') 	— 3 —7J- -)1.0)1V) (,) t:.= 5 — ID 	— 

2 — )< 	)1/E'') Z :')J 	1 , 	4 — :'J7J- *It/7.K ( 3 / 1 ) 01V) (,) t:.-..T H 

F /7.K (3/1 ) CE110-C, ffigEiLatlElti4KL L, --c14 tc . 

[V I2] 2 —  (/:'J)1/7J- *:>) — 4 — ( 2 — ) 	JI/E ') Z :') 	— 5 — -f 



WO 2014/034898 	 67 	 PCT/JP2013/073438 

)1.) 	—6, 	7 —VL H=1-5 H-1=1,,9' 	[ID] 	Ei)votk.LII 

*you 1 	1 oviii 2 V: it l.; tc: 	a 1,  :.-.. ck (,) , 	2 — 	1=11=1-4— 	(E,) --.Z:')1 

—5-4)0 —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' [ID] E')Va)4t 

bt,i6:.-..2—im=1-4— 	(2 —))1/E1) --.Z-5 —4)14 	—6, 	7—V 

L H=1-5 H—:>1=1 ,9' 	[ID] 	EI):'), 	N a 0 — t —B u104-U-Dt,) 

6:::OR-t:>r71aCE110-T, a 2 IL at 	1E1 t 	12tK L L -C 14' tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	3 1 8. 	3 	(M+H) +] 

R3 9 	2 — [ ( 6 — 7 )1/7J-  1=1 E I) V 	— 2 — -f )1.) )< I- *:>] — 4 — 

(2 —))1/E1) --.ZV-5 —4)14 —6, 	7—it' H=1-5 H—:>1=1,' 

J,9' 	[ID] 	L01):') 

2 —1=11=1-4 — (2 —)JI/E') --.ZV-5 —4)14 —6, 	7— 	L 

D-5 H—>1=1'9 [ID] El)Vi (1 0 Om g) , 	(6-7/1/7J- DE 

') V 	—2-4)0 ) ( '9 ' J — )I. (6 2 m g ) , 	t —B u—x—P h 0 s 	(4 

1 mg) , 	Na0—t—Bu 	(78mg), 	Pd 2  (dba) 3 • CHC I 3  ( 

2 5m g) , 	MS4 At: HI/I 	(2 m L) 	.)jp .A_, 	a Mat Ci,%, L, tz-_- 

,1, 	A r Tc#%-F, 	1 0 0 tt:.-_ --C 4 Hirmtc-- L AL-. arvribat25.H.t:.-..m L, 

MIMI 	)1/ Cilil AA E L tc_1, -t 7 4 I- -C2318 1,, WIT ---egPI 	It 	L 

tc. Mat 	') t it/l/t 7/A 	Q7 1-7 7 4 — Tall  L, glaiLat 

22m g) 	lEi.txL L -C1'41 tc_-. 

[MS (ES I ) m/z 	33 7. 	4 (M+H) +] 

'AAR 4 0 	2— [ ( 5 — 7 )1/7J-  1=E') V 	— 2 — -( )1.) )< I- *:>] — 4 — 

(2 —)/l/E')ZV-5-4/1.) —6, 	7 —VLKD —5 H—:>1=1,' 

,9' 	[b] 	I 01) 	YERIA 

-41th1N 3 9 t:.-..it 1.; tc: 	516:.= ck (,), 	( 6 — 7)1/A- 1=1 E') V 	— 2 — 4 )I.) 	)< 

51  I — 11. 01V) (') I,: 	( 5 — 7)1/A-  1=1 E') V 	— 2 — -( )I.) 	)< 5' J —11/1111,\ 

-T, 	2— [ (5 —7/1/7tME')V 	—2-4)14 )< 1-*:>1 —4— (2— 

')'-5--')I) 	—6, 	7 —VL Ki=i —5 H —:>1=191 	[b 

] E') V 	(4 6 m g) V41  tc: . 



WO 2014/034898 
	

68 
	

PCT/JP2013/073438 

[MS (ES I ) m/z 	33 7. 	4 (M+H) +1 

i!,AiLalt 	fi'FRIJI. ( 2 . 	6 m L) 6:=M174L, *11N 	HC I 

/E t 2 0 ga ( 0 . 	1 3 7 m L ) 	)ili A., 	0. 	5 HirA13.KATT1C4' Lk-. t 

12 tz-_-*ffit 	214R L, ffiElEat ( 2 4m g) 	lEitx-/)i. L L V41 7-z-_-. 

[MS (ES I ) m/z 	33 7. 	4 (M+H) +1 

[0029] -Arftgli 4 1 	2— [ ( 3 — 7 )1/7J-  1=1 E') :'J 	— 2 — -( )1.) )< I-*:>] — 4 — 

(2 —)JI/E,):-Z:')— 5 —4)0 —6, 	7 —:')L Km-5 H—:>1=1,  

,9' 	[b] 	Lc' 1) 

4$x]3 9(Zit 12k- 	516:.= ct ('), 	( 6 — 7 )1.7t 1=1 E') 	— 2 — -( )1.) 	)< 

51  i — )1.0)4t1-) (,)t: 	(3 — 7 )1/7J-  1=1 E ,) :') 	— 2 — 4 )I.) 	)( 5' i —J1.1Ello 

- C , ogatatntx3i. L L --C.14 tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	33 7. 	4 (M+H) +1 

*SAN4 2 	2— [ (3, 	5 —:')7)1/7J- D E 1) :'J 	—2-4)14 )< 1-*:>] 

—4— (2 —)JI/E,) ..-Z:')— 5 —4)14 —6, 	7 —:')L H=1-5 H—:> 

1=1,,9' 	[ID] 	Lc' 1) 

AVM 3 9 (Zit Utz 	516:.= ck ('), 	( 6 — 7 )1.7t 1=1 E') :'J 	— 2 — -( )1.) )< 

5
1

i — )1.0)4t1-) (,) I,: 	(3 , 	5 — :'J 7 )1.7f 1=1 E') :'J 	— 2 — -( )1.) 	)< 51 i —)l. 

CEI10 -  C, SiElEat 	n't,X31L LV41 tc_-. 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 5. 	4 (M+H) +] 

-Aro] 4 3 	2— [ (3, 	6 —7/1/7J- DEI) 	J-2 — 4 AA ,< i,*] 

—4— (2 —)JI/E,) ..-Z:')— 5 —4)0 —6, 	7 —:')L H=1-5 H—:> 

1=1, J,9' 	[b] 	I 01) 

'VM 3 9 (Zit Utz 	516:.= ck ('), 	( 6 — 7 )1.7t 1=1 E') :'J 	— 2 — -f )1.) )< 

5
1
i — )1.0)4V) (,) I,: 	(3 , 	6 — 	7 )1.7f 1=1 E') 	— 2 — -( )1.) 	)< 51 i —)l. 

CEI10 -  C, SiElEat 	n't,X31L L -C141  Az-. 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 5. 	3 (M+H) +] 

-Aro] 4 4 	5— { 2 — [ ( 3 , 	5 — :') 7 )1/7J-  1=1 E 1) :' 	— 2 — 4 )1.) )< I- 

*] —6, 	7 —L H=1-5 H-1=1,,9' [b] E')-4--f)l. 
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1 	E ') Z V 	— 2 — t )1/ 7J= 	') )I. 

[ifi'1] 	2, 	4—V1=11=1-6, 	7—VLK1=1-5H—:>1=191 	[b 

1 E') :')i 	1 —7J- *:> Ka),Ikai 

2, 	4—V1=11=1-6, 	7—VLK1=1-5H—:>1=191  [b] 	E')V 

(1 g) OCH 2 C 1 2  ( 2 0 M I- ) grf-Yt:.-- m—C P BA 	(w i t h 	ab 

s. 	25% 	water) 	(1. 	69g) 	)J11 A., 	25.101t:.-. ---C 2 4 Hi rmtli-- 
l., tc. azmat t:.-Aimi 	)1,, gm *At I- i) r, L.7.Kg ,,f-Y, 	A- o,ogrd- I- 

i) r, A 7.Kg ,,fY 	m A., A ffl A ff 	•'f - .D tc. VAN, 	,R7IKKOgid-  I- I) r, 1,.-M 

Ilk L. ZIA Lt  c,l. WIT ---egP1 	It 	L tc. R ii8 It 	>') JJ7ll.JJ71a fj  

1=1 7 	7 7 -I --Clittkl L. SafEat ( 8 5 2m 9) 	ntx)i.L L -CM 

tc . 

[T 	2] 4-1=11=1-2— [ (3, 	5 —V7)1/2J- DEI)V 	— 2 -4114 

1..>] —6, 	7—VLK1=1-5H—:>1=19' [1o1 	E')V0)-Iai 

2, 	4—V1=11=1-6, 	7—VLK1=1-5H—:>1=191  [b] 	EIJV 

1 —7J- *:> K (2 00m g) , 	(3, 	5—V7/1/7J- 1=1 Ei):') '-2--( 

)1.) 	)( 51  ) —)1. 	( 1 	8 5 m g ) 	t:.-. THF 	(8mL) 	))1:1A_, 	-,' 	6 t:.-.310t-F--e 

NaH 	(60%, 	dispersion 	in 	oil) 	(59mg)))1:1 

A., 2 gai t:: ""C 3 Hi rmtli-- 1., it. -t.  a) ,l, A< ATTEZIE I) J ( 1 7 5 m 9 ) 

)J11 A., 	3 o 	rmtv- L tc: . azmat t:.-..gm 71K 	 - I, i) r, 1.7.Kgrf-y, 	71<, 

I'M' 	11/ 	)ill A., A ffitafF 	•'f - -D tc. VAN, 	„K7.1(KOgd-  I- I) r, A -MA 

L. 238 Lt  c,l. WIT ---egP1 	It 	L tc. R ii8 It 	:> ') t it)i. t 7 1-1. 7 1=1 

7 	7 7 4 --Clittkl L. sEtat ( 63mg) 	lEi.t,X3i. L L-C1'41 tc_-. 

Cif13] 	2 — [ (3, 	5 — V7/1/7J-  1=1 Ei):)-2 -- )I.) 	)( 	-. :>1 — 

6, 	7—VLK1=1-5H—:>1=19' [bi E I) V 	—4-7f -)1/0)2CI 

4-1=11=1-2— [ (3, 	5—V7/1/7f1=1 Ei):')— 2 —4)14 )< I-*:> 

1 — 6, 	 H—K 9' 	[bi 	EI):') 	(6 2m g) , 

7.1KR4Et ')',1,. (2 9m g) , 	Pd 2 	(d b a) 	3 	(1 Om g) , 	t —B u— 

X—P h o s 	(9 m g) (Z, 	1, 	4 —V7J-*It 	(1 mL) , 71K (1 mL) 
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)ilil A., 	a ',g-alt 	N,t, Ltz-A, 	A rry#,t,T, 	1 0 Ott:.=-C 1 3131.1tI/4- 

Lk. avmalt -k-sai  t::_m L. EFOgti)1/)ililA_AfR LAI-1, WET 

= r, IA 7.1<ga, 	7.1< 	)ilil A., 	A ffl tafF 	"ff -D tc. VAla 	,:,;.7.1<0.0grd-  IN I) r, L. 

TIV:31 L, ZIA L tc_-1, 	1,',111-F-C174PlIt 	L tc. Mat 	') t )72)1/ t 5 

IA 	1=1 7 F 	7 7 4 — T1itl' L, SafEat ( 6 7 m g ) 	V,EtAElitt L 

L • ZI'41  tc: . 

[ifiI 4 ] 	IN ') 7 )1/7J-  1=1 )( 51 	)1.7ingt2 — 	[ 	(3, 	5 — 7)1/7J- 1=1E') 

— 2 —4)14 )< IN*:>] —6, 	7 —:')L H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b 

] E ') :'Ji — 4 — 4 )1.0)2II 

2— [ (3, 	5 —:'J7)1/7J-DEI)-2 —4)0 )< IN*:>] —6, 	7 — 

L ICI-5 H—:>1=191 	[b] 	EI)-4-7J--)1. (65 m g) 0) 

CH 2 C 1 2 	( 2 M 1- ) g TY t :.-- E t 3 N 	(5. 	3 m L) 	)ililA.tc_- •/*, 	T f 2 N P 

h 	(92 m g) , 	DMA P 	(3m g ) 	MA., 22(e:.-_ -c 2 Hil3AA,11-' Lk- o a 

vmatt:.-_, 	7K 	EFOgti)1/)ililA., 	tEliffitafF"ff .D tc. VA),Mfilftill 

7.KTA341-  L„V.KKOtd-  IN') r, IA TIM 1,, 	121 L tc•l, 	1,',111-F --C174P1 	It 

Lk-. Mat 	') t )72)1/t 7 L. 	D 	IN 	77 4 —TIM L, cata 

(7 0 m g ) V4I  tc . 

	

[V11 5] 	5— {2— [ (3, 	5 — 	7)1/7J-  1=1 E I) 	— 2 —4)14 )< IN* 

	

—6, 	7 —L I 	—5 H-1=1,''9' [b] L")-4 — 4)0 

El) Z 	— 2 — t)1/ 7J= IN') A/0111 

IN ,) 7)1/7J- 1=1)( ,9' 	)1/7 0gt 2 — 	[ 	(3, 	5 —:'J7)1/7J- 1=1E 1):') -2 

— 4)1/) 	)< IN*] —6, 	7 —:')L I 	—5 H-1=1,,91 	[b] 	L") 

—4-4/1/ (50mg) , 	5— 	(4, 	4, 	5, 	5-5- 1N7)<)1.-1, 	3 

, 	2 — 	*+t 	7 	— 2 —014 E ') Z 	— 2 — t)1/ 7J= IN I))1. (3 

1 m g), 	Pd 	(d p p f) 	CI 2 • CH2C 1 2 	( 1 0 M g ) , gRt ,) ,,11, 

(5 0 m g) 	le: 1 , 	4 —:')7J- *It/7.1< 	(3/1) 	(1 m L) 	)iriA_, 	,!,A 

g at 	ji,,t, L tc: 'f, 	A r -#%-F, 	7 0 t le:: -c 1 Hirm1114-- L tc . avm -ii 

t 	2 5.101 le := M L tc_-1, 	7K 	El/FR 1 	J I/ 	)J1:1 A_ , 	tEliffitaff"ff -Dtc_-. 	VA), 
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,;.7EKR t 	') r, IA TIM 1,, 238 L tz-_1, 	1,',111-F --C174P1 	It 	L tc: . R ii8 

t 	') t it/l/t 71.,,I=171- 	‘77 -I --Ca' L, SafEat ( 31 m g 

) 	lEi.t,12tKL LV4itc_-. 

[MS (ES I) m/z 	366. 	3 (M+H) +1 

-AAR4 5 	2- [ ( 6 - ) 	)1/E'') 	- 2 -4 )1.) )< I] -4-  ( 

2-)JI/E,JZ:')-5-4)1.) -6, 	7 -:'JL KI=1-5H-:>1=1 

g [ b ] E1) 	VaRila 

2-1=11=1-4- (2-)JI/E,)1-5-4)1.) -6, 	7 -L 

1=1-5H-1=191 	[b] 	E'') 	(1 0 Om g) , 	(6-)/l/E') 

-2-4)0 ) ( ' 9 ' ) - 11/ ( 5 2 m g ) , 	t -B u-X-P h o s 	(55 

m9) . gR-t:>,,./A (3 98mg) , 	Pd 2  (d b a) 3 • CHCI 3  ( 3 4 

m g) t: Hl/i 	(2. 	2 m L) 	)iliA_, 	A M a t Cl,%1_,7-c: "*, 	A r T31 

#,t,T, 	1 0 0 tt:.=-C 6 Hirmtli-  Lk. alt‘Tbalt251fril,:.:ML, E'FRI 

)1.))11A_AfRLtc•l, -t 7 4 	-C2318 L, WIT --(174P1 	It 	L tc. R 0 It 

') t )72)1. t 71.0 1=1 7 I- 	7 7 4 - Tall  L, 	2- [ (6-))1/E1) 

-2-4)1.) )< I-*:>] -4- (2-)JI/E,):-Z:')-5-4)1/) - 

6, 	7 -L H=1-5 H -1=1 ,91 	[b] 	E'') 	i (4 9 m 9) 	14 AI- 

. 	i!,AlLaItEl/FRI)l. ( 2 m L) 6:g1174 L, 3.1CliTT 1 N 	HC 1 /E 

t 2 0 ga ( 0. 	147 m L) 	)J[1 A., 	3 HilEAMATT1I 	L tc. t 12 tz-_- *ffl 

t 	I,ER L , a Et at (43m9) 	lEi.t,x3i. L L -C1'41  A: . 

[MS (ES I ) m/z 	333. 	4 (M+H) +1 

-Arou46 	6- ( { [4- (2-) 	)1. El) '-5--(J1.) -6, 7 

-L H=1-5 H-1=1,''9' 	[10] 	E')-2-4/1.] 7J-*} 	)< 

)I.) 	E') :'J 	- 2 - t)1/7J= 	')/l. 

VIIN80)V11 4 (zit Utc_- 511,:ct (,), 	2 - 7/1/A- D- 3 - 	- K E 1) 

04) (') I,: 5 -11=1 	- 2 -) 	)1/E' I) Z 	i 	PI 0-C, SElEat 	''14 

A: . 

[MS (ES I) m/z 	344. 	4 (M+H) +1 
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-Arou47 	6— ( { [4— (2 — ) 	)1/E 1) Z :'J 	—5 —4)0 —6, 	7 

—L K1=1-5H-1=1, 51 	[ID] 	L")-2-4/1/1 7J-*1 )< 

AA 	E') :'J 	—3 — t/1/ 7J= I- ')/I. 

2-1=11=1-4— (2—)/l/E')Z-5-4/1.) —6, 	7—L 

1=1-5H-1=191 	[ID] 	E'') 	(100m g) , 	6— 	(L K1=1* 

/l/) 	E')-3—)J/1/7J= I- ')/1/ (57m g) , 	t—B u —X— P h 

o s 	(55m g) , 	'OR-t:>',./A (398m g) , 	Pd 2  (d b a) 3 • CH 

C1 3 	(34m g ) 	(ZI- )I/i 	(2. 	2m L ) 	)iriA_, 	1,ATb-altCl,%,1_,7-c_- 

,1, 	A r rc # %-F, 	1 0 0 t (Z --C.  6 Hi lam 111-  L tz-_-  . a vrib at 	-k-5nTai t:.-.. R I., 

MIMI 	JI/ 	XI AA E L tc: '1, -t 741- TI,38 L , 	ifillIT --C174P1 	It 	L 

tc. Mat 	') tit/1.)J 7/A 	1=17 I- 	774 —  Tall  L, glafEat 

30 m g) 	n t x31 	L L -041  tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	344. 	4 (M+H) +] 

*-s,IN48 	5— {2— [ (6-7/1/7J- DEI):-2-4/1.) )< I-*:>] 

—6, 	7 —LKI=1-5H—:>1=1,' ,9' 	[b] 	%-4 --(JI.} 	E') 

Z :'J 	—2 — t)I/7J= I- ')/I. 

[Tf'1'1] 	5— 	(2-1=11=1-6, 	7—L K1=1-5H-1=1, 91 	[b 

] E ') 	—4-4)0 E') Z 	—2— t )I/7J= I-') JI/OtII 

*you 1 	1 a) i 1' 1 t:.-..it 1.; tc 	511,:.-.. ct (,) , 	E ') Z 	—5 —4 )1/ 7J1=1  

04) t') t:.:5— 	(4, 	4, 	5, 	5 —5- 1-7)< 	)1.-1, 	3, 	2— 	7J-*Itt 

1=17 /-2--')I.) 	Lc' ') Z 	—2 — t/1/ 7J= I- ') )1/111 OZ., ffiafEat 

14 tc . 

[if12] 5 —  {2— [ (6-7/1/7J-1=1E')-2 - 4 AA )< i-*1 — 

6, 	7 	LI  H=1-5 H—:>1=1 ,9' 	[ID] 	L") :'J-4-4/1/1 	E')Z 

—2 —J/1.t= I- ')/1/0)-IklI 

.-A-rou47(Zitl2tc5 	(Zct ('), 	2— 	i=i1=1-4— 	(2 — ) 	)1/E'') Z 

—5--f)I.) 	—6, 	7 —L H=1-5 H—:>1=1,' ,9' 	[b] 	EI):')10 

itt)(,)(z5— 	(2 —1=11=1— 6, 	7 —:')L Ki=i— 5 H—:>1=1/91 	[ID] 
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El) V 	— 4 — -f )1.) 	° ')'-2—j)1/7J=1- l))1., 	6— 	(L K1=1* 

,)3)1.) 	El) V 	— 3 — t)1/7J=1- '))1/04V) (,) t:.-.. 	(6-7)1/7J- DEl) V 

	

—2-4)0 )< 5' i —)1/1110 -C, SafEat 	lEiti)IL 1, Vffitc_-. 

[MS (ES I) m/z 	348.3 (M+H) +1 

*-101J49 	5— {2— [ (5-7)I. 	DE') V 	—2 — -f )1.) )<1-*1 

—6,7—VL Ki=1-5H—:>1=1 ,9' [ o] 	El)V-4--()1/1 	E') 

Z V 	— 2 — t)1/7J=1- '))1/ 

-410j48 oifi 2 (zit 1.; tc: 	516:.= ct (,) , 	(6-7)1/7J- DE l) V 	—2- 

-f AA 	)< 5' i —)1/04-U-Dt,) t:.-.. 	(5-7)1/ 7J- DEl) V 	— 2 — -f )1.) 	)< ,9' i — 

)1/CE110-C, SEIE at 	, 	17tK L I., TA tc . 

[MS (ES I) m/z 	348.4 (M+H) ±i 

*-S,R50 	5— {2— [ (3-7/1/A- DEl) V 	—2-4)14 )(1,*>1 

—6,7—VLH=1-5H-1=1 ,9' [o] El) V-4--f)1/1 	El) 

Z V 	— 2 — t)1/7J=1- l))1. 

[VI 1]4 — 	i=ii=i— 2 — [ (3-7)1/7J- DE l) V 	—2— -( )1.) )< 1-* 

—6,7—VL Ki=1-5H-1=1, 51  [ID] E')VIDtkai 

-A-rou440Tf'i'21,::_itUtc_-51(,:.-_,t (,), 	(3,5—V7)1/A- 1=1El) V i 

— 2 — -f )1.) 	)< 5' i —)1/04tt)(,)(,:.-.. 	(3 —7/1/7J- DEl) V 	— 2 — -f )1.) 	)< 

5' i — )1/CE110-C, sElEat 	ntxu)i.L I., TA tc: . 

[if'i'2] 	2— [ (3-711/7J- DEl) V 	—2 --f )1.) )<1-*.] —6,7 

—VL Ki=1-5H—:>1=1 ,9' [o] El)V-4-7J- -)1.0),III 

-A-rou440Tf'i'31,::_itUtc_-51t:.:ct (,), 	4— 	i=ii=i— 2 — [ (3, 	5 — 

V7)1/7J- DEl)-2--()1.) )<1-*:>]-6,7—L Ki=1-5H—:> 

1=1/ ,9' 	[o] 	El) V0`)4t1-)(,) 6:.-..4 — 	i=i1=1-2— 	[ 	(3-7)1/ 7J- DE 

')V-2--()1.) )<1-*:>] —6,7—VL Ki=1-5H—:>1=19' 	[ 

b] E')> 	CEI10-  C,SEIE at 	n t 	17tK L I., TA tc: . 

[if13]1- l) 7/1/7J- 1=1)< 5' 	)1/7JR2 —  [ (3-7)1/7J- DEl) VJ — 

2-4/1.) 	)<1-*:>] —6,7—VL Ki=1-5H—:>1=1/91 [1:D] 	E') 
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[0030] 

V — 4 — 4 A/01'1 

2— [ (3 —7/1/7f1=1E') V-2 —014 )<Ii 	] —6, 	7 —VL 

D-5 H—:>1=1 ,9' 	[10] 	L' ,JV-4-7J--)1. (1 5 7 m g ) , 	2, 

6 —)1/V 	(0. 	1 1 m L ) a) C HI 2  C 1 2 (6 m I-) g a t:.-.. A< ATTTf2 

0 	(0. 	1 2 m L) 	)ilil A_ , 	2 NaT.: --C.  1 Hi lam 111-  1., tc . a vipbat t:.-.4c 	E 

t 2 0 	)iiiiA., 	AffitailF"ffkiN, 	VCV, 	Mfli1A±17.1<--e5A341-  L„R7IKKOgrd-  1- 

') r, IA --Mfg L, 238 L tc,1, 	1,',111-F-C174PlIt 	L tc. Mat 	,) t 17 2  

)1/t 7 IA 	1=17 I- 77 -I --NMI  l„ SE1Eat ( 2 2 0 m g) 	::: t Ai 

it t L L.Z1141  tc . 

CifiI 4 1 5— {2— [ (3 —7/1/7f1=1 E ,)V-2 - 4 AA )< i-*1 — 

6, 	7 	LI  H=1-5 IH—:>1=1 ,9' 	[10] 	E,):')-4 —4)0 	E,) Z 

— 2 —)J)1/7J= 1- ,) A/0211 

*you 4 4 oif'1' 5 t:.-..it 1.; tc: 	516:.-. ck (,), 	1- ,) 7)1/7J-  1=1 )< 5' 	)1/7J 	R 

2— [ (3, 	5 —V7)1/7J- DE,) V— 2 —4)0 )< 1-*1 —6, 	7 —V 

L KI=1— 5 H—:>1=191 	[b] 	E,) V 	— 4 —4)1/04V) (,) t:.-.. 1- ,) 7)1/ 

7f1=1)<51 /1/ 71R2 — [ (3 — 7)1/7J-  1=1 E ,) V 	— 2 —4)14 	)< 1-* 

1 —6, 	7 —VL H=1-5 1H-1=1,,9' [10] 	E,)V -4 -4)1/, 

5 — (4, 	4, 	5, 	5 —5- 17))1.— 1, 	3, 	2 —Vt*Itt1=17-2 

— 4 )1/) 	° ') ,-2 — '))1/104V) (,) t:.-.. 5 — 	(4, 	4, 	5, 	5 

— 5- 1-7))1.-1, 	3, 	2—V7J- *It7Ji=i7-2-4)1.) 	E,) ,ZV- 

2 —)J)1/7J= 1- I) )1/111 o-C, SElEalt 	n t 	14K L L-cAtc. 

[MS (ES I ) m/z 	348. 	3 (M+H) +1 

-Aro] 5 1 	5— {2— [ (6 —:>7 7  ) E 1) V 	— 2 —4 AA )< 1-*:>] — 

6, 	7 	LI  H=1-5 IH—:>1=1 ,9' [b] L' ,)V-4 —4)0 	E,) Z 

— 2 — t)1/7J= 1- 1) )I. 

'AAR 8 a)Tfl 4 (Zit 12 tc:511,:.-..ct t'), 	2 —7/1/7f 1=1— 3 — 	— KE') 

oitt) (,) I,: 5 — 11=1 	Lc' ') Z V 	— 2 — t )1/t= 1- ,) )1/ 	PI 0-C, SEIE 

at 	114 tc. 
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[MS (ES I ) m/z 	355. 	3 (M+H) +1 

*-10j52 	6- ( { [4- (2-7ZiElJZ:')-5-4)I.) -6, 	7 

-:')L H=1-5 H -:>1=1 ,91 	[ID] 	L"):')-2-4/1/1 7J- *:>} )< 

)I.) 	I °'J :') 	-2- t )I/7J= I- ,) JI/ 	YERZ 

-4101180)1146_it1;tz-_- a6::_ck (,), 	2-7A/7J- 1=i-3- 	- K E,) 

J0)1-U-Dt,i6:.:5-11=1E,):Z:')-2-77:-Z 	CEIlki\--C, 	6- 	( { [4- 

(2-7ZIE')Z-5-4)1.) -6, 	7-:')L Ki=1-5H-:>1=1 

J,9' 	[ ID] 	L°,):) 	-2 -4/1.] 7J- *:>1 	)()1/) 	L°,):) 	-2 -)J)I/7J= 

I- ,) JI/ (46m g ) 	V41  tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	345. 	4 (M+ H) ±i 

FiAiLaltEt20 (2. 	6 m L ) t::-M1741.„ 	1N 	HCI/Et 2 O 

A (0. 	1 34m L) cin A., 	0. 	5HirAtt 	L tc: . t 12 tc_qh ffi t 	AIR L 

, SafEat ( 4 1 m g ) 	n txu)i. 	L L -C1'41  Az-. 

[MS (ES I ) m/z 	345. 	4 (M+ H) ±i 

*SAN 5 3 	4- (E7:-2-4)1.) -2- (L°,):')-2-4)1/)( I- 

*) -6, 	7-L H=1-5 H -1=1/ ,9' [10] E' ,) 	J 	YERI 

4-1=11=1-2- (E,)-2-4/1.)< I-*:>) -6, 	7-L Ki=1- 

5H-:>1=1 ,9' 	[ID] 	El): 	(5 Om g) , 	2- 	(1- 1)1)1/g 

=)I.) 	E'7 	(211 m g) , 	Pd 	(PP h3) 	4 	(88mg) 	t:.-..DMF 	( 

0. 	9m L) Cip A_, 	1,Vpb-alt 	74 	i=ir, i — laFmix---e180°C t:.-.. 

--C-  30 wmarz, I., tz-_-. a vribat 	-k-5.070.t:.-. m I., tc_-,1, El/FR' 	)1, Cip A_ af 

L, -t 74 I- -CIE A L, 	1,',111-F --e g PI 	It 	Lk. Mat 	s> 'J t it/l/t 5 

1.01=171-77-f -Tlittl l„ 4- (L°7-2-4)1/) -2 -  (El) 

-2--f)1.)< I-*) 	-6, 	7-L H=1-5 H - 1=1,''91 	[b] 

E I) :)J (94m g) V41  tz-_-. 	AlEat 	I'M 1 	)1/ ( 3 m L ) t:.=g1174 L 

, *AT-CI N 	HC I /E t 2 Oga (0. 	3mL) 	)ililA., 	211i1EA3}<AT 

--e 1114--  I., tc . t 1.; tz-_-  * ffi t 	1214R L. SafEat (8 erng) 	lEi.t.x3i.L 

L.-C 1141  tz-_-  . 
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[MS (ES I) m/z 	305. 	2 (M+H) +] 

Tc„3fi1il 	C 18 1-1 16 N 4 0 • HC 1+0. 	8H 2 OLL-C 

itm-i (%) 	c : 60. 	86 	H:5. 	28 	N:15. 	77 

*Aug (%) 	c : 60. 	84 	H:5. 	18 	N:15. 	57 

R54 	6— [2— (EI)V— 2 — 4 )1.)< I-*) — 6, 	7 —VL 

1=1-5H—:>1=1 ,9' 	[ID] 	L' ,)V-4-4)1.] 	E7V-2—)JJ1/7J 

[if11] 4— (6-1=11=1E7V-2-4)1.) —2— (EI)V-2- 

4)1/)< I-*) 	—6, 	7 —VL Ki=i— 5 H —1=1,,9' 	[b] 	E')V0) 

-Ik<IJI 

'AAR 5 a)Tfl 2 (zit 12 tc 	516:.:. ct (,), 	5 — 11=1 	E') V 	— 3 — 7J-  —)I. 

® ft 4-) (') (,:.= 2 , 	6 — V 	1=1 1=1 E 7 VJ 	PI kx-C, t-MBIL at 	''f'41 tc_-. 

[if12] 6— [2— (EI)V-2-4/1.)< I-*:>) —6, 	7 —VL Ki=i 

—5H—:>1=1 ,9' [ID] E') V— 4 —4/1.] E7V— 2 —t)I/7J= 

I-') )I. 	YERZO2k41-II 

4— (6-1=11=1E7 V-2-4)1.) —2— (EI)V-2-4/1.)( I- 

*) —6, 	7—VLKI=1-5H-1=1, 9' [ID] E')V 	(1 00m 

g) . 	Pd 	(d ID ID f) 	C 1 2  • CH 2C 1 2 	(24m 9) , 	i 77 1EAE$R (2 

1 m 9 ) . 	AftRX3i. 	( 2 m g) 	t:=DNAF 	(2 m L) 	)ililA., 	ATb-E`ilt7 

4 	1=1 r, i—laFt4 lx---e 1 9 0 t t:.-. -c 1 HimaZ 1., Az-. aVrbalt25070 

6::-MLL1, 	7K 	ElIFRI)1/)iliA., 	Affitaff"ff -Dtc. 	Ala 	,K7.1< 

t I-') r, IA TIM L, ZEIR L tc_-1, 	ifil )1 T --eg PI 	It 	L tc . Ria t 	') 

th2JI/t71.01=171-77-f — TlittC.„ 6— [2— (EI)V 	— 2 — 4 

)1.)< I-*) 	—6, 	7—VLKI=1-5H—:>1=1 ,9' 	[b] 	E') 	J-4 

— 4 )1/] E7 V 	— 2 — t)1/ 7J= I- I) )I. ( 1 6 m 9 ) V41  tc. 	A'1E-a!tt 

I'M' 	)1. ( 1 m L) t::_g/F4 1,, 3.1cATT1N 	HO 1/Et 2 OgA ( 0. 

0 5 5 m L) 	)J[1 A., 	0. 	5 Hi 1243.1( A T TtIf' L tc: . t 12 tc: *ffl t 	I,ER L 

SafEat ( 1 8 m g ) 	lEi .txu)i. L L -C1'41tc_-. 
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[MS (ES I) m/z 	330. 	3 (M+H) +] 

-Aroj55 	2— {6— [2— (E') 	J -2--(11.)< I-*:>) —6, 	7— 

L Ki=1-5H—:>1=1 ,9' [ID] L"):')-4-4)1/1 E7:')-2- 

4)1/1 	7c =1 	—2 —7J-  —)1. 

[if11] 6— [2— (E,)-2-4)1.)< I-*) — 6, 	7—L K 

1=1-5H—:>1=1/9' 	[ID] 	L"):)-4-4)1.] 	E7:')-2—)JJ1/7J 

Ogii)1/10,IlIi 

4— (6-1=11=1E7:')-2-4)1.) —2— (EI):')-2-4)1.)( I- 

*) 	—6, 	7—LKI=1-5H-1=1, 9' 	[ID] 	E' ,) 	J (170m 

g) , 	Pd 	(d ppf) 	C I 2•CH 2C I 2 	(3 2m g) , 	D I PEA 	(0. 

2 6 m L) 0)i ,91  J —)I. (2. 	5 m L) , 	DMF 	(2. 	5 m L) grf-yt:.-_, 	— 

MILMAry # %,-F, 	1 00 °C t::.. -C*8-z1R7.'=' Lk-. &ltAM-alt -A2t:.-..R L, 

Et 2 0 	)irl A_ A fR 1, tc_-1, -t 7 4 I- T ZEIR L , 	ifillIT --C174P1 	It 	L tc . 

iat 	') t it/1.)J 71.,,i=i 7 1-774--Clit-11 1,, SafEat ( 66 m 

9) c14tc o 

[if12] 2— {6— [2— (E1)-2--f)l.)( I-*) —6, 	7 — 

LH=1-5H—:>1=1 ,9' [ID] L"):')-4-4)1/1 L°7:')-2--f 

)0 7°1=1/ 	— 2 —7J- —)1/0,11I 

6— [2— (E1):')-2-4)1.)( I-* 	—6, 	7 —:')L Km-5 H— 

:>1=1/91  [b] E''): 	—4— 4)1/1 E7:') 	—2— t)l/tRi)l. 

(66 m g) O)THF 	(3. 	5mL) gAt:.-.. A r Tc#%-F, 310t-F--e)< 	)1, 

771_,.—KIDE t 2 OgA (O. 	8 3 m L ) 	?i5-F L , 2 Ai (,:.= --C 5 

HirAtIf' L Az-. avmatt:.-..7.K. 	I'M' 	)1/ 	)irl A., 	A ffitaff 	''f - -D tc. 

Wil 	,:,:K7.1(KOgrd-  I- I) r, IA TIM 1,, 	1218 L tc•l, WIT --egP1 	It 	L, PL- 

. Mat 	I) t it/l/t 71.,,i=i D ? 1-7 7 -I — Tlitlz' L, VIElEat (5 

mg) 	lEi.tx/21L LV4i tc_-. 

[MS (ES I) m/z 	363. 	4 (M+H) +] 

*-1-01j56 	6— [ ( {4— [6— (L Ki=1*)<)1.) L°7:')-2--f 
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)1.] —6, 	7—:')LH=1-5H—:>1=1 ,9' 	[b] 	E,):') -2 -4)1/1 

7J-*) 	)< 	)1/] 	E,) 	— 2 — t)1/7J= I-I) )I. 

6— 	( { [4— 	(4, 	4, 	5, 	5-5- 1-7)<)1.-1, 	3, 	2—:')7J-*It 

ti=17-2-4)1.) —6, 	7 — :')LH=1-5H —:>1=91 [1:D] E 1) 

— 2 —4)1/1 7J-*i )< 	)1/1 	E,) 	—2— t)1/7J= I- ,))1. (1 00 

mg) , 	(6-1=11=1E7:')-2-4)1.) 	)< ,9ii—)1. (46m g) , 	P d 2 

(d b a) 3 (1 2m g) , 	S—Phos 	(2 2m g) , gRtip,ix (11 

0 m g) (Z1, 	4 —:')A- *It/7.1‹ (3/1) 	(4 m L) 	))1:1A_, 	"Aga 

t 	ji,tk, L, tc_-,1, 	A rgAttk,-F, 	1 0 0 t 6:.-_-c2 Hircti- 1., tz-_-  . ar,wrb'ilt 

'&5.070.(,:=M L, 	AK, 	EilFRI)1/ 	)ilil A., 	tEliffitaff 	•'i -  -D AL-. 	VA),,T.7.1<0, 

Ogid-  I- ') r, IA --MA 1,, ZIA L tz-_1, 	ifilll-F-CgP1 	It 	L Az-. Mat 	:> 

')tit/l/t 7101=17 l'574 --01121L, WEIL-at (72m g) 	IEI 

1 	/21L L --C-  14' tz-_-  . 
[MS (ES I) m/z 	360. 	3 (M+H) +] 

*SIN 5 7 	6— ( { [4— (6 — ) 	)1. E7:') 	— 2 —4)0 —6, 	7 — 

L Ki=1-5H—:>1=1 ,9' 	[b] 	E,):')-2-4)1.] 7J- *:>1 	)<)1. 

) 	E,) :') 	—2— t)1/7J= I- ,))1. 

-4101i56(,:.-AtUtc: 	516:.:ck (,), 	(6— 	i=i1=1E7:') 	—2-4)0 )<g 

i — )1/04V) (,) 6:.:2— 	i=ii=i— 6 —) 	)1. E7:')%CEIl1iN -C, ffiEBILat 

ntx/)i.L L --C-  14' tz-_-  . 
[MS (ES I) m/z 	344. 	3 (M+H) +] 

*-101.158 	4— (3 —7)1,7j-  i=17i=)i.) —2— ( E I) :) 	—2 —4)1/)< 

I-*:>) —6, 	7—:')LH=1-5H—:>1=1 ,9' [b] 	EI):) 

4-1=11=1-2— 	(EI):')-2-4)1.)< I-*:>) 	—6, 	7—:')L Ki=1- 

5H—:>1=1 ,9' 	[b] 	I ° ') 	i 	(1 00m g) , 	(3-7)1/7J- i=17i= 

)1.) ti=LJR (7 Omg), 	Pd 	(OA c) 2 (1. 	7 m g ) , 	X —P hos 

(7. 	3m g) , gOg0V)r,1a (1 0 6m g) 	t:.=',  9'i—)l. (1. 	9mL) 

)ililA., 	i,vpb-altcl,tk, 1, tc_-1, 	A r rc Jttk,-F, 	9 5 tt:.=-C 2 Hirmll 	L 
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tc. aVrbalt251frit::-M L. ElIFRI/1/))11AACI.,tz-_-1, 	-t7-f 1-T2 

38 1,, 	1,',111-F --C174P1 	It 	1., tc . R iat 	') t )72 /1/ t 71.0 1=17 H 77 

-f --Cal 1,, ffiElEat ( 1 0 6 m g ) 	n t 12tK L L, --c 1 47-c: . 
[MS (ES I ) m/z 3 22. 	3 (M+H) +1 

-Arftgli 5 9 	4— (4 —7)1,7j- i=i7i=j1.) —2— (EI)V-2-4/1/)< 

1-*) —6, 	7 —VL I 5 H-1=1/91  [b] EI)V 

-AWN 5 8(Zit 12 tc 516:.= ct (') , 	( 3 — 7 )1/7J-  1=1 7 i =)1.) 	7J1=1 	n'3N),ft 

ID (') t:.= 	(4 —7/1/7J- 1=17 i=)1.) 7J1=1 iOgCE110.--C, ffiElEalt 	, —V a 

' 	L I. / --C. 141  tc: . 

[MS (ES I ) m/z 3 2 1. 2 	(M+H) +] 

*WU 6 0 	4— (4 —)<)1.7i=)1.) —2— (E')V-2-4/1/)< 1- 

*) —6, 	7 —VL Kl=i— 5 1H-1=1, i9 [b] Ei)v 

-AWN 5 8 (Zit 12 tc 516:.= ct (') , 	( 3 — 7 )1/7J-  C17 i =)1.) 	7J1=1 	n'3N),ft 

ID (') t:.= 	(4 —) 	)1/7 i=)1.) 7J1=1 	OgrCEIlki\ -C, ffiElEatIEIt 1-)1L 

I. / - CM tc: . 

[MS (ES I ) m/z 3 1 7. 	3 	(M+H) +] 

[0031] *SAN 6 1 	2— ( E I) V — 2 — -f )1.)< 1- *:>) 	—4— 	[ 3 — 	( 1- I) 7 )1. 

7J- 1=1)<)1.) 	7i=)1/1 —6, 7 —VL Ki=i— 5 H—:>1=1/9' 	[b] 	E 

516:.= ct ('), 	(3 —7/1/7J- 1=17 i=)1.) 	7Ji=i 	n'3N)1t N 5 8(Zit 12 tc 

I-,() t: 	[3 — 	(1- ') 7/1/7J- 1=1)< )1.) 	7 i=)1/1 t1=IRCE110-C, WEIL 

Qt 	,:,:KtEiiitt L L --C14 tc . 

[MS (ES I ) m/z 3 7 2. 2 (M+H) +1 

'AAR 6 2 	2 — ( E I) V — 2 — -f )1.)< 1- *:>) 	— 4 — 	[2 — 	( I- 1) 7ji, 

A-  1=1)( 	)1.) 	7 i=)1.] —6, 7 —VL ICI-5 H—:>1=1/ ,9' 	[b] 	E 

516:.= ct ('), 	(3 —7/1/7J- 1=17 i=)1.) 	7Ji=1 	n'3N)1t N 5 8(Zit 12 tc 

I-) (') I,: 	[2 — 	(I-') 7/1/7J-  Q) )1.) 	7 i=)1/1 t1=IRCE110-C, ffiat 
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at 	i:,tEiiitt L L. Cote. 

[MS (ES I) m/z 	371. 	2 (M+H) +1 

-AlthiN63 	4— (3 — =1-1=i7i =AA —2— (El) V 	—2-4)1.)< 1- 

*) 	—6, 	7 	LI  Ki=i —5 H—:>1=1 ,91 	[b] 	EI)V 

	

-ArftiN58(,:.-Atl2tcat:.-..ct (,), 	(3-7)1/A- 1=17i =AA 7Ji=ingMit 

ID (,)1,:.= [ (3 — =1-1=i7i =AA 	7J 1=1 	OgrCE110 ---C., 	*Z2'1E-at 	fit"31 

C 1, • --C•14 tc: . 

[MS (ES I) m/z 	349. 	3 (M+H) +] 

*-101J64 	4— (3-7)1/7J-  1=1 —4— ) 	)1.7i =AA —2— ( Ei) V 

—2-4)1.)< I-*:>) —6,7—VL H=1-5 H—:>1=1/91  [b] E') 

'AllthiN5 OV12 (zit Utz: 	516:.= ct (,) , 	5— I 1=1 	E ,) V 	—3— A-  —)1. 

04V) (,) t:.-..4— ID E — 2-7)1/7J- 1=1— 1 — )< 	)1., J-ff 	CEIlki\ --C, WE 

tat 	,:,:KtEivitt L 1, --(Att. 

[MS (ES I) m/z 	335.3 (M+H) +1 

*S4N65 	4— (3-7)1.7ti=1— 5 — ) 	)1/7 i =AA —2— ( Ei) V 

—2-4)1.)< I-*:>) —6,7—VL H=1-5 H—:>1=1/91  [b] E') 

-41-01i 5 a) VI 2 (Zit 12 tcal,:.= ct (,), 	5-7C1 	E') V J-3-7J--)I. 

1041) (,) t:.-..1— ID 	— 3-7)1/7J- D— 5 — )< 	)1., 	J-ff 	CEIlki\ --C, WE 

tat 	n tx,2i. 	LI., TA tc . 

[MS (ES I) m/z 	335. 	4 (M+H) +] 

*-101i66 	2-7)1/7J- D-4— [2— (EI)V-2-4)1.)< I-*) — 

6,7—VL H=1-5 H—:>1=1/91  [b] L") V-4-4/1/1 /J`js  

-,/ 

-4101J5a)V12(,:.-AtUtcat:.-..ct (,), 	5— ID 	E') V 	— 3-7J-  —)I. 

04V) (,) t:.-..4— ID E-2-7J1. 	C1 	V= I- ,) )1/ 	PI 0--C , ffiEtat 

lEi.txu)i.L 1., TA tc . 
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[MS (ES I) m/z 	346. 	3 (M+H) +1 

-Alth81.167 	2 — 7)1/7J-  1=1 —4 — [2— 	( E ,) :') 	—2— -(J1.)< I- *:>) 	— 

6, 	7—:')L Ki=1-5H — :>1=1 ,9' [b] L"):')-4-4)1/1 /JZ 

7Z K 

2-7)1/7J- 1=1-4— [2— (EI):')-2-4)1.)< I-*:>) — 6, 	7—:'j 

L Ki=1-5H — :>1=1 ,9' 	[b] 	L"):')-4-4)1/1 , J‘js= I- DI/ ( 

2 5 m g) 	t:.= t e rt— 1'91  ) —)1. 	( 1 m L) 	)ilil A., 	-,' 6I,: 7-1/1/ Z ttliti 

7 viEt ')r,IA (IME) 	)iiii A., 	95 t t:.-.. --OMI14-  I., tc. avribat 

2 5.09. I,: M l,, EFRi 	)1/ 	)in A_ A E I., tc_1, -t 7 4 I- --eZEIR 1,, A a -F --e g 

PI 	It 	I., tc. Riat 	,) t )72)1/t 71. fJ 1=1 7 1- 	7 7 -I ---clittI  l„ fr, 

ElEat ( 15m g) 	ntxu)i.L I., --c-14 Az-. 

	

[MS (ES I) m/z 	364. 	3 (M+H) +1 

*SAN 68 	3-7D-5—[2—(°')-2— ')- 

6. 	7—:')L Ki=1-5H — :>1=1 ,9' [b] E,):') 	— 4 — -(JH 7i) 

—)1, 

-41-0j7 a) T 	1 (,:.-.. ct (,) fr,EiLat 	ntxu-)1 	L I., --c141  tc. 

[MS (ES I) m/z 	337. 	3 (M+H) +] 

*SAN 6 9 	)<5')1/7J 	031 3 — 7 )1/7J-  1=1 — 5 — [ 2 — ( Lc' i) 	— 2 — 

-(/1/)< F 	..>) 	—6, 	7—:')L H=1-5 H—:>1=191 	[ID] 	E') 	J - 

4 --OH.] 7 i=)I. 

3-7A/7J- 1=i-5— [2— (E 1):')-2-4/1.) 	..:>) — 6, 	7—:'j 

L K1=1-5 H — :>1=1/91  Cloi E 1) :'J J-4--OH 7i)-11. (16 

m g) 	0)C H 2 C 1 2 	( 1 M L) grf-yi,:.-_NA s c I 	(0. 	0 0 8 m L) 	)iliA_, 

2 5.09. I,: -OM 1I14  I., tc. avribat 	:> I) t it )1,t 71A1=171-7 7 4 — 

---clitl' l„ t-TafEat ( 4 m g ) 	::: tElvitt L 1, --c 14 tc. 

[MS (ES I) m/z 	4 1 5. 	3 	(M+H) +] 

*-you70 	4— (3, 4 — :'))<I-*:>7i=)14 — 2 — (E,):')— 2 — 

-(/1/) 	..:>) 	— 6, 	7—:')L H=1-5 H—:>1=191 	[b] 	EI):') 
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-41-01J 5 8 (Zit 12 tcat:.-.. ct (') , 	( 3 — 7 )1.7f 1=1 7 i =)I.) 7J 1=1 i,3mit 

t) (,) t: (3, 	4 —)( i-*7i=)1,) ti=iRCE110-c, agalEalt,:,:: 

tApltt L 1.V41  tc: . 

[MS (ES I) m/z 	363. 	3 (M+H) +] 

[0032] -Althgli 7 1 	4— ( 5 — ) 	)1/E ,) :')— 2 --f )1.) —2— (El) :')— 2 

--f)1/)( I-*) 	—6, 	7 —:')L I 	5 H—:>1=1/ ,9' 	[b] 	E''): 

4 —1=11=1-2 — (E'-2-4)1.)< I-*:>) —6, 	7 —:')L Ki=i- 

5 H—:>1=1/ ,9' 	[b] 	L01): 	(1 00m g) , 	5—)<)1.-2— 	(1- 

') 7)1/51 =)1/) 	L"):') 	(1 4 6mg) , 	Pd 	(PP h 3 ) 4 	(4 4 m 

g) t:DMF 	(0. 	5 m L) CipA_, 	1,ATb-a!tt 	A r 	:MT, 7 4 	1=1 

r, i — la Pia,  ITT 1 6 0 t t:.= --C-  1 Him! Z I., tz-_-  . a Vrb -a t 	25.09. t:.-.. R L 

tz-_- "*, EfFRi)i/CinA_ZCi.„ -t74 I- --c;1ailL, gli-F--eggIti., 

tc. Mat 	i) t it)i,t 7 I 1=17 I- 	77  -I — -el itl,  L , MalEat 

24m 9) 	lEi.tx-/21L 1.V41  tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	31 8. 	3 	(M+H) +] 

*SAN 7 2 	4— ( 6 — ) 	)1. E ,) :') 	— 2 — -f )1.) —2— ( E ') :'JJ-2   

--f)1/)< I-*:>) 	—6, 	7 —:')L I 	5 H—:>1=1/ ,9' 	[b] 	E''): 

4 — 	i=ii=i— 2 — 	(E''):'J— 2 —4)1.)< I-*:>) 	—6, 	7 —:'JL K1=1- 

5 H—:>1=1/ ,9' 	[b] 	E,):')J ( 1 0 Omg), 	2 —)<)1/-6— 

') 711/51 =)1/) 	L01): 	(1 4 7m g) , 	Pd 	(PPh 3 ) 	4 	(44m 

g) 6:=1, 	4 —:')7J- *It i (O. 	5 m L) CipA_, 	,!,Vpb-alt 	A rgAttk, 

1, 74 	1=1 r, i — la Fmix ---e 1 6 0 t I,: --C-  1 HimaZ 1., tz-_-  . aVrbat 

'&51frit:.:ML,tc,1, ElIFRi)i/CiliA_AfRt.„ -t7-r I- T 2 ilki L, WITT 

gPllt 	1, tc. Malt 	1) t it)i. t 71A 	1=1 7 I- 	7 7 -I - -MI' L, 

SafEalt ( 2 4m g) 	1E1't,X3i. L1. -014I tz-_-. 

[MS (ES I) m/z 	3 1 8. 	3 	(M+H) +] 

*-1-01.1 7 3 	4 — ( 2 — 7 )1/7J- D E ') :'J 	— 4 — 4 )I.) — 2 — ( E ') :'J 	— 

2 —4)1.)< I-*) 	—6, 	7 —:')L Ki=i— 5 H—:>1=1,' ,9' 	[b] 	E''):'J 
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*WM 5 8 (,:.-At 12 tcat:.-..ct (,), 	( 3 — 7 )1/7J-  1=1 7 i =AA 7J 1=1 	n'3N)1t 

ID (,) t:.-.. ( 2 — 7/1/A- D E I) 	— 4 — 4 AA 7J 1=1 	OgrlEll oz. SafEalt 

lEi.txu)i.L 1., -CM tc . 

	

[MS (ES I) m/z 	322. 	3 (M+H) +1 

*-101174 	4- (77 	-2-4)14 -2- ( Ei) : 	-2 -4)1.)<I- * 

:>) 	-6, 	7-L Ki=1-5H-:>1=1 ,9' 	[10] 	El): 

*Y-01J5 8 (,:.-At 12 tcat:.-..ct (,), 	( 3 — 7 )1/7J-  1=1 7 i =AA 7J 1=1 	n'3N)1t 

ID (,) 1,:.:77-2 — 4 )1/ti=i 	OME110-C, WEIL-atiEit 	12tKL 1, --(4141  

tc. 

[MS (ES I) m/z 	294. 	3 (M+H) +] 

-41th81.17 5 	4- (1 -)( 	)1.- 1H — ED-A.- 2 -4)0 -2 -  (E') 

-2 -4)1.)< I-*:>) 	-6, 	7 —:')L Ki=1-5H—:>1=1/91 	[ID] 

ou 7 2 t:.-At 127-c_- 516:ct (,), 	2—)<)1.— 6 — 	( I- ,) Vs)i/g 	= 

AA 	E,):')01-U-D (,) t:.-.. 1 — )< 	)1.— 2 — 	( I- i) 7)1. ,9' 	=)1.) 	—1H 

-E1=1-)1/CE110-C, gafEaltntx3i. L 1., TA tc . 

[MS (ES I) m/z 	306. 	3 (M+H) +] 

*SAN7 6 	3— [2— (E,)-2-4)1.)< I-*) —6, 	7 —L K 

1=1-5H —:>1=1/ ,91  [ID] E ,) :') 	— 4 —OH *I I) 

	

*Y-01J5 8 (,:.-At 12 tcat:.-..ct (,), 	( 3 — 7 )1/7J-  1=1 7 i =AA t 1=1 in'3N)1t 

ID (,) (,:.-.* j ,) 	— 3 — 4 )1/t 1=1 	OgWEll 0 --C, SEIL-at - 1.t,X3i.  

L 1, • - -C A tc: . 

[MS (ES I) m/z 	3 5 4. 	3 (M+H) +] 

-Aro] 7 7 	1 -)<)1.-6- [2- (E 1 ):')-2-4/1.)<1-*:>) —6 

7 —:')L Ki=i —5 H —:>1=1/ ,91 	[ID] 	E ,) :') 	- 4 - 4 )1.] -1H - 

, X-f ZYV—)1. 

*Y-01J5 8 (,:.-At 12 tcat:.-..ct (,), 	( 3 — 7 )1/7J-  1=1 7 i =AA 7J 1=1 	n'3N)1t 
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1-)(,)6:.:1—))1.-6— 	(4, 	4, 	5, 	5-5- 1-7))1.-1, 	3, 	2—V 

7t*Itt1=17-2 —4)0 —1 H —/X-f ZYV — )1/ (INAJS, WO 2 

0 0 9/1 4 6 3 7 	1Elg c, ) 	Pd 	(OA c) 	2 0)4t1--)(,) P d 2 	(d b a ) 	3 

CEI10-C• SafEat 	,:,:K.t,EIEPIt!tt L 1, -C147c. 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 7. 	3 	(M+H) +1 

-*SAN 7 8 	1 — )< 	)1.— 5 — [ 2 — (Ei) V 	— 2 --( )1.)( I-* 	— 6 

, 	7 	LI  H=1-5 H—:>1=191  [b] L")V-4-4/1.] —1 H— 

X-f ZYV—)1. VaRt. 

-4101J 5 8 (Zit 1.; tc 	a (,:.= ct (,), 	( 3 — 7)1/A- 1=17 i=)1.) t 1=1 OgN)1t 

1-)(,)(z (1 —))1.— 1 H—/X-f ZYV—)1.— 5 --f)1.) tl=1 JggiCE11 

ki\ --CN 	1 —)<)1.— 5 — [2— 	(Ei) V 	— 2 --f)1.)( I-*:>) 	—6, 	7 — 

VL KI=1-5H-1=19 [b] L")V-4 —4M —1 H —/J X 

-f Z Y V — )1/ ( 1 2 9 m g) 	::: tlEllitt L LV41  tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 7. 	3 	(M+H) +] 

i!,AiLaltElIFRi/l. (4 m L) 6:g1174 1,, 	1 N 	HC I /E t 2 0 g'ffY 

(0. 	3 5 3 m L) CNA., 	0. 	5 HilV1If' L AL-. t 1.; tz-_-*ffit 	214R L. 

SafEat ( 1 2 8 m g ) 	lEi.t,x3i. L LZ1'41  Az-. 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 7. 	3 	(M+H) +] 

-*-s,IN 7 9 	4— ( 1 , 	3 — 	s:')7J-  * V —)I.— 5 — 4 )1/) —2— ( E 1 ) 

—2 --f)1.)< I-*) 	—6, 	7 —VL H=1-5 H-1=1,''9' 	[b] 

E') V j 

-4101J 5 8 (Zit 1.; tc 	a (,:.= ct (,), 	( 3 — 7)1/A- 1=17 i=)1.) 7J 1=1 	OgN)1t 

b) t:.-.. 1 , 	3 —, 	VVA-  * V —)1. — 5 — 4 )1/t1=1 JOgWEIlkiN-C. szata 
t — a.t,X3i. L I., --C-  14' tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	34 7. 	3 (M+H) +] 

*-s,gli 8 0 	6— [2— (L°') 	i-2-4/1.)< I-*:>) —6, 	7 — V L K 

1=1-5H—:>1=19' 	[ID] 	L°') 	J-4-1')l.] -1ZYNI [1, 	2—a 

] 	L01): 
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-AAR 5 oifl 2 t:.-..it 1.; tc 	516:.-.. ct (,), 	5 — ID 	E i) V 	— 3 — 7J-  —)1. 

oitt) (,) t:.= 6 — V'i=i-f ZYNI [ 1 , 	2 — a ] 	El) V 	CEIlki\ --C, SafEa 

VttX-12i. 	L L -C1'41 tc_-. 

[MS (ES I ) m/z 	343. 	4 (M+H) ±i 

[0033] -Aro] 8 1 	6 — [ 2 — ( E i) V 	— 2 — 4 )1.)< I,* :>) —6, 	7 — V L K 

1=1 —5 H—:>1=191  [b] Ei)V-4-4/1.] 4 ZY`i [1, 	2—b 

] 	E,),9r:') 

-A-AIN 5 oifl 2 (Zit 12 tc 	a I,: ct (') , 	5 —I°')'-3 — 7J-  — )I. 

oitl--)(,) t:.-.. 6 — 	I=11=1 -f ZYNI [1 , 	2 — b ] 	Ei),YVCEIlk,\ --c. 	SEIE 

-altn.tx3i.L L - C 14 tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	344. 	4 (M+H) +] 

-4rth1N 8 2 	4— ( ° ')'-3—I) —2— ( E I) V 	— 2 — 4 )1.)( I,  

*:>) —5, 	6, 	7, 	8-5- 1,7LKI=1*J') 

[VI 1 ] 4 —1=II=1-2 — (E') V-2-4/1.)( 	..:>) —5, 	6, 	7 

, 	8 —5-  I,7L KI=1*/ ') 	Ig),TkII,  

EI)V-2-4/1.)(5'/—)1. (1 	1 9 m g) 	6:.-.1,/l/i 	(2 m L) 	Cill 

A., 	-,'_ 6 t:.:310 -F TN aH 	(6 0%, 	dispersion 	in 	oi 	I 

) 	(4 8m 9) CJFIA., 	3 0 3rm4.114-- L tc . avribat 	2 5.at:.-.. R Ltc_1, 

2, 	4 —V1=11=1-5, 	6, 	7, 	8 -5-1,7L KI=1*/') 	(RAJ'S, 	He 

I vet 	i ca 	Chimica 	Acta, 	1 945, 	vol. 	28, 	p 

. 	1 6 8 4 — 1 6 9 0 	*ago  ) 	( 2 0 0 m 9) CNA., 	1 0 0 t t:.-_-c 3 Hi 

rmtv-- Lk. alt‘Tbat251Prit:.:M L, 7K E/FRi)i/CiriA., tEliffitaff 

"ff .D tc. VAN, 	,:,:K7.1KKOgd-  I- ') r, A --e tVgA L, 238 L tc_1, WIT ---egP1 

It 	1., it. R iat 	:> I) t it/I. t 7 A 	1=1 7 l7 7 -I --ai' L. SE 

1I 	( 4 4 m 9 ) 	::: t Al itt L 1, TA tc. 

[R f 411 (TL C:> ') t it/I/7° 1,— I,  6 0 F 254, a WM ; 'N*It 	: ElFR 

IJI.= 2 : 	1) 	: 0. 	5] 

[if12 ] 4 —  ( L") :JJ — 3 — 4 )I.) —2— (E1): 	— 2 — 4 )1.)< Imo. 



WO 2014/034898 
	

86 
	

PCT/JP2013/073438 

:>) —5, 	6, 	7, 	8—T I-7L Ki=1*) ,)a),III 

4 —1=11=1— 2 — (EI)V— 2 —4)1.)< I-*:>) — 5, 	6, 	7, 	8 — 5- 

I-7L Ki=1*) ,) 	(2 2 m g) , 	EI)V— 3 --f)l/ti=LJR (1 5 mg 

) , 	Pd 	(OA o) 	2 	(2m g) , 	S—P h 0 s 	(7 m g) , 	') JggiOJI) ,,./A 

(5 1 mg) 	(Z1, 	4 —VA-*It/7.1K (3/1) 	(2 m L) 	)iriA_, 	,!,A 

mat 	1 0 0 t t:.-_ -c 2 Hirmtli- L, tz-_-. avmat 	'-k-5.070.t:.-..ML7-L1, El/FR 

i)1/)ililA_AfRl.„ -774 1- Tam L. 	rfila-F -ego 	it 	Lk-. Rot 
i) t it)i,t 7 IA 	i=i7 1-‘7 7 -I -Tall  L, glafEat ( 1 7 m g) 

,KtEllitt LL-CM tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	3 1 8. 	3 	(M+H) +] 

*SIN 8 3 	2— [ ( 6 — ) 	)1/E 1) V 	— 2 —4 A.) )< I- *v] —4— ( 

L'i)V— 3 —4M —5, 	6, 	7, 	8 — TI-7I KI:1*) 1) 
[s I1] ] 	2 —1=11=1-4— (EI)V— 2 —4)1.)< I-*:>) —5, 	6, 	7 

8 —5-  1-7 L I 	,) Ja),III,  

*rod 9 oifi' 1 t:.-At 127-c_- 51t:.-_,t (,), 	2, 	4 —V 	1=1 1=1— 6, 	7—V L 

Km— 5 IH-1=1,,9' 	[ID] 	E')Va)ittpt,it:.-..2, 	4 —Vim=i— 5 

6, 	7, 	8 —5-  1-7 L Ki=i* i ') J 	EIIkiN -  - C , SElEatV41 7-c_-. 

[ R f 41-1 ( T L C:>') t h2)1/7° I, — I- 6 0 F 254, Er3M1 ; /•*1J- 	: gi/FR 

i)i.= 2 : 	1) 	: 0. 	3 ] 

[if12] 2 —1=11=1— 5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7LH=1*) ,)-4—A-- 

)1. a) Trl 

'AAR 9 OVIII 2 t:.-..it 12 tc511,:.-.. ct (,J, 	2 — 	Dm— 4 — (El) VJ-2   

— 4)1.)< I-*:>) —6, 	7 —VL Km— 5 H—:>1=1 ,9' [b] EIJV 

04-U-D (,)6:.= 2 —1=11=1-4-- 	(EI)V— 2 —4)1.)< I-*:>) 	—5, 	6, 	7 

, 	8 -5- I-7 L K 1=1*) I) JCEIlki\ --C, SElEatV41 7-c_-. 

[VI' 3 ] 	I- ,) 7)1/7J-  1=1)< , )1/ 7JR 2 — fJ i=ii=i —  5, 	6, 	7 , 	8 — 5- 

I- 7 L Ki=1*/ I) 	—4 — 4 )1/a),III 

'AAR 9 OVIII 3 (zit 12 tc511,:.= ct (,), 	2 — 	im=i —6, 	7 —VL Km— 
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5H-:>1=1 ,9' 	[ID] 	E'):')%-4-7J- -)1.0)4VD (Jt:=2-1=11=1-5 

, 	6, 	7, 	8-5-  I- 7L Ki=1*/ I) 	- 4 -A- -)1/CE11 0-C, SE,BIE-at 

141  tc: . 

	

[1641 2-1=11=1-4- (E1)-3 -4)14 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 

I-7L Ki=1*) I) J o),''; , 

I- ') 7)1/7J- 1=1)< , )1/*R2 - 7 1=H=1 -5, 	6, 	7, 	8 -5- I-7L K 

1=1*) 1) 	- 4 -4 )I. ( 2 0 0 mg) , 	E'):')-3 - 4 )/7M=LJR ( 8 6 

mg), 	Pd 	(PPh) 4  (73mg) , gRtIP,11.(262mg) t:.-_TH 

F/71< ( 3 / 1 ) 	(8 m L) 	)ililA., 	giATba!ttCi,%l.,7-c_-,1, 	A r'41-Attk, 

-F, 	6 0 t ( --c 3 Hirmtv-  Lk-. arvribat25nTai  t:.-.R 1.„ 7.1<, EI/FRi)l. 

CN A., A ffl 441 	"ff .D tc. VAN, 	,T, 7.1< 0, Ogid-  I- ') r, A --etVIA L, Z2138 L 

ttlik, 5101T-egg 	n 	Lk. 4 Ott 	') t 172)1/t 7 IA 	D7 1, 7 7 

-I --C1itt1 L, SiElEat ( 1 44mg) C4 tc_-. 

Cif151 2 -  [ (6 -) 	)1. E') 	- 2-4)0 )< 1-*1 - 4 - (I°  

'):') -3 -4)1.) 	-5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ ') 	10,11I,  

(6 -))1/E')-2 -4)14 ) ( '9 ' J —11. (1 5 m g) , 	N a H 	(6 

0%, 	dispersion 	i n 	o i 	I) 	(10mg) 	DMSO 	(1 

mL) 	6:.-..3e/174 1.„ 	30 3•12m1I14- 1., tc_-. 	-t.  a) •flk, 	2-1=ii=i- 4 - 	( E 1) 

-3-4)0 -5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L Ki=1*/ 1) 	(20m) CNA., 

1 0 0 t t:.-. -c-  1 Hi lam mi-  L tc . a vrib -a It 	2 5.09. t:.-.. R 1.„ 	7.1<, 	EfFR i 	)I. 

)N A., A ffl A 4lF 	"ff -D tc. VAN, 	,R7.1KKOgid-  I-') r, A --MIA L, Zrtig L tc 

4k, 	1,',111-r-C174PlIt 	Lk. Mat 	') t h2)1/t 7/A 	11 7 1-7 74 

-Toll L, 421Eat ( 5 m g) 	?)M't, AEPItt L L -CM/L- 0  

[MS (ES i ) m/z 	332. 	2 (M+H) +1 

-AAR 8 4 	2- [ ( 5 -) 	JI/E 1) 	- 2 - 4 )1.) )< I- *1 -4- ( 

E,):')-3-4)1.) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LH=1*/ 1) 

[ifi'1] 4- (EI):')-3-4)1.) -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Km* 

J') 	- 2-7J--)1/0,11I 
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4- (E') V-3-4/1.) -2- (E')V-2-4/1.)<I*:>) -5 

, 	6, 	7, 	8-5- 17LKI=1*/') 	(640mg), 	Na I 	(1. 	21g 

) omeCN 	(20m L) , 7.1< (2m L) gat:.-.0,p (0. 	22m L) 	)jii 

A., 	1 HirCJIMI5A, L tz-_-. azmat 	-k-5.Foi.6:.-_m 1,, gR7EAt 	I) r,11.7.1< 

g'ff-Y, 	7J- Angid-  F ') r,1A7.1<gA))11A.tz-_1. 	1,',111-FV74PlIt 	L tc. 

Ott: 1=I 1=1 7J)1/1A/)< 51 i - ll/ (7 / 1) 	))1:1A_AfR L, -t 7 4 	TI,A_ 

L, AlIT --egP1 	It 	L AL-. Mat 	:> ') tit/l/t 7./-,. fJ 	I77 -f 

--Clitll L. SafEat ( 336m9) V4itz-_-. 

[if12] 2- [ (5-)JI/EI) :'JJ- 2 -4)0 )( 	..:>] -4- (I° 

1):')-3-4 /1.) -5, 	6, 	7, 	8-5- 17LH=1*/ ,)0),III,  

4- (E') V-3-4/1.) -5, 	6, 	7, 	8-5-17LKI=1*J')- 

2-2J- -)1. (20mg) , 	2- 	(1:11=1))1.) 	-5-)</l/EIJV 	YE 

Rit (32m9) . gngd5 (73m g ) I,: ID M F 	(1 m L ) 	))1:1A_, 	a g 

at 	1 0 0 t t: -C3 Hecti-  Lk-. azmat 	-k-51frit:.:M L tc•l. I'M' 

)1/)iliA_AfR L, -t 7 4 I- -eZ2138 L , 	ifil a T -C g PI 	It 	Lk-. Mat 

') t it J I. t 71-0 1=1 7177 4 -Tall L. glatat (7. 	5 m 9) 

,KtIEIEPIt!tt L L --c 141  tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	332. 	1 	(M+H) +1 

*SIN85 	2- [ (4 - ) 	JI/E') V 	- 2 -4)0 )< H-'1 -4- ( 

L'') V-3-4/1.) -5, 	6, 	7, 	8-5-17LKI=1*)') 

2-1=II=1-4- (E') V-3-4/1.) -5, 	6, 	7, 	8-5-17LK 

1=1*/ I) 	(3 0 m g) , 	(4-)/l/EI)V 	-2-4)0 ) < '9 ' i - )1/ ( 

23mg), 	Pd 2 (dba) 3 (7mg), 	t -Bu-X-Phos 	(8m 

9). 	gR-t:>r,./-,. 	(80mg) 	t:.-.HL' 	(1. 	5m L) 	)iriA_, 	,!,Ag 

Qt cl,,t, Ltc_1, 	A r 4 # WF, 	100t (,:.= --C-  2 Hirmtli-  Lk-. aviA-11 

It .-k-Tilit::_m L. 	7.K. 	1,Fmi)1, )iiiA., 	toiffitaliF•ff -Dtc. 	4JE,01< 

Kngid- 	') r, IA TtV31 L. 238 L tz-_1, 	1,',111-FV74PlIt 	L tc . MO t 

I) t it)i. t 7 1.0 I=17 1-77 4 --ClittI L, glatat (29 m 9) 
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,T,t,Ellitt C. L -C 141  tc . 

[MS (ES I ) m/z 	331. 	9 (M+H) +1 

-Artgli86 	2— [ (6 — 7/1/7f1=1E ') :') 	—2— -( )I.) )< I- *:>] —4 — 

(L"):')-3-4/1.) —5, 	6, 	7, 	8-5-L7L KI=1*)') 

2-1=H=1-4— (L"):')-3-4/1.) —5, 	6, 	7, 	8-5- I7L 

CI-J') 	(65m g) , 	(6-7/1/7J- 1=1E')-2-4/1.) 	)<5'J—)1. 

(34mg) , 	Pd 2  (d b a) 3 • CHC1 3 (17mg) , 	t —B u—X— 

Ph o s 	(18m g) , gR-t:>',11, (174m g) t::HI/i 	(2. 	6m 

L) 	)]QA., 	i!,ATbalt 	II,% L AL1, 	A r ry # ,t,T, 	10 0 °C (,:.= ---C 4 Hi 111 

tRi' L tc. avribalt-t74 HZ/!®. ig L, WIT --egP1 	It 	L tc. Rig 

t 	') t it/l/t 7 IA 7 D7 I-"7 7 -I --NM' L, SafEat ( 28m g 

) 	c ,W, t5EIEI itt L L -CM tc:. 

[MS (ES I ) m/z 	336. 	2 (M+H) +] 

*-1thiN8 7 	2— [ (6 —)< 1-*:>E')-2 —4)0 )< I-*:>] —4— 

(L"):')-3--()1.) 	—5, 	6, 	7, 	8-5- I7L KI=1*/ I) 	1-P,0311-P, 

	

*Y-01J861,:.-AtUtc_- 511,:ck t'), 	(6 — 7 )1/7J-  1=1 E') :'J 	— 2 —4 )I.) 	)< 

51  I —11.0)4t1-) (,)(,:.= 	(6 — )< I- *:> L'') :'J 	— 2 —4 )I.) 	)< 5' J —11/ 	OR 

-t:>',./A104-U-Dt,)6:.:N a 0— t —BuCEllo-C, 	2— [ (6—)( 1-*:>E') 

J-2 —4J0 )< 1-*:>1 —4— (L"):J 	—3-4)0 —5, 	6, 	7, 

8 — 5- I-7L Ki=1*/') 	(18 m g ) 	Theo   

[MS (ES I ) m/z 	348. 	2 (M+H) ±i 

i!,AiL-E'lltElIFOgti)l. (1 m L) 	lz.3e1174 L, 	1ACA 	N 	HC I /E 

t 2 0 ga ( 0. 	046m L) CNA., 	0. 	5 Hi 12431CliT --etIt' L tc . t 1.; tz-_- 

*ffitZtER L, SafEat (4 m g) 	let,X3i. L L -C147-c_-. 

[MS (ES I) m/z 	348. 	2 (M+H) ±i 

-Artgli 8 8 	[ 6 — ( { [4 —  (E') :'J 	— 3 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8 — 

5-  I- 7 1K 1=1* i ') J — 2 —4/1/1 7J-  *:>1 	)< 	)1.) 	°') 	' — 2 — -' )L.] 

)< 5' J —11. 
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[0034] 

-4101i 8 6 (Zit Utz:- 	511,:.= ck t'), 	( 6 — 7 )I.7f 1=1 E ') :'J 	— 2 — 4 )I.) 	)( 
' i —)1/01V) t') I,: 	(E''):J— 2, 	6 —:'J-( )I.) 	E')< 5' J —11/gen-t 

1A0)4t1Dt')6:.:Na0—t—Bu CE110-C, SEIL-atlElt14KL LZ 

114 tc . 
[MS (ES I ) m/z 	348. 	2 (M+H)+] 

'AAR 8 9 	2— { [6 —  ()< 	..)< 	)1.) 	E') 	— 2 —4 )I.] )< 1-* 
:>1 —4— (E 1):-3 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8 —5- 17L KI=1*)') 

[6— ( { [4— (E1):')-3 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8-5- 17LK 

1=1*/ ') 	— 2 —4 A.] 7J- *:>1 )( 	)1/) 	% -2--(Jl.] 2 —OH )< 5' J—)1. 

( 7 m g) 	(:.:THF 	(0. 	5mL) 	)ilil A., 	-,'_ 66:.:31<ni-F TN a H 	(60% 

, 	dispersion 	in 	oil) 	(2. 	4mg) 	)iliA., 	0. 	5131 

rim 	oto 	-z-0),1, 	,,,fE)()I, (.1,CF, 	I-Me I _1 	LO-5. 	) 	(0. 	0 

0 1 5 m L) 	)J11 A., 	2 21,::_ ---C 4 HirAtI 	L /to 	-,'_ 66:N a H 	( 6 0 %, 	d 

ispersion 	in 	oi 	I) 	(2. 	4mg)3Milill,, 	2Hirmll 

Lt . avmatt:.-..7.K. limi)i,ciFIA., tEliffitailF .Dtc. VAN, 	,: 

7.1KKOgid- 	') r, A -CIVIA L. 238 L tc_1. WIT ---egP1 	It 	L tc. R Olt 

:>') t it/l/t71-01=17 I- 'J77 -I -Tall  L. gafEat (4 mg) 

MitAlittL L Z 14' tc: . 
[MS (ES I ) m/z 	362. 	3 (M+H) +] 

-Aro] 9 0 	4— ( E ') :J 	— 3 — 4 )I.) —2— (')-2--i''I/)( 

..:>) 	— 5, 	6, 	7, 	8 —5-17L KI=1*)') 
-4101i 8 6 (Zit Utz:- 	516:.= ck t'), 	( 6 — 7 )I.7f 1=1 E ') :'J 	— 2 — 4 )I.) 	)( 

9' i —)1.0)4t1-) t') V: E ') Z :J 	— 2 — 4 )1.)< 9' i —11/1110 -C, ffiEiLat 

: t lEllitt L L -C 14 tc. 

[MS (ES I ) m/z 	3 1 9. 	2 (M+H) +1 
-*too 1 	2— ( 1 , 	3 —7t*It'l—)1.— 2 —4 )1.)< 1-*:>) —4— (I° 

'):') 	— 3 — 4 AA — 5, 	6, 	7, 	8-5-17L KI=1* J') 
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2 -1=11=1-4 - (E,):)-3 -4)0 -5, 	6, 	7, 	8-TI-7L 

1=1*/ I) 	(2 Om g) , 	1, 	3 -7J- *It`i-)1.- 2 --f)1.)< ,9ii -)1. (1 

2m g) ODMS0 (1 mL) gat:.-..NaH 	(60%, 	d i s pe rsio 

n 	i n 	o i 	I ) 	(7m g) 	))1:1A., 	1 0 Ott:.=-C3Hirmtt 	Lit. az 

Tbalt-k-5.H.t:.-_ mt,, 	7K 	liFmi)1,)JuA., 	tEliffitaff 	•'ff .D AL- . VAN, 

AIK7EKRJ-  I- ') r, 1,. ZIVIA L. ZIA L tz-_1, 	ifilll-F-CgP1 	It 	L Az- . R ii8 

It 	i I) tit)l/t 71.0 i=i7 I- 	7 7 -I --Ca' L, SafEalt ( 1 1 m g 

[MS (ES I ) m/z 	3 0 8. 	3 (M+H) +] 

*SIN 9 2 	2- [ ( 4 - ) 	)1.- 1 , 	3-7t*lt ‘1 - ) I/ - 2 -4)1,) )( 1, 

*:>i -4- (E,):')-3 -4)0 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ 

1 ., 

*Y-01J 8 5 (Zit 1.; tz-_- 	516:.= ck ('), 	( 4 - ) 	)1. E ,) ') 	- 2 - -( )I.) 	)<g 

J -11/0)1V D (') t: (4 -)( 	)1.- 1 , 	3 -7J- *It V-)1.- 2 --f )l.) )< ,9' J 

-)I, 	PI 0 Z., SafEalt 	: t AIM L L -C1'47c. 

[MS (ES I ) m/z 	3 2 2. 	2 (M+H) +] 

*SIN 9 3 	2- [ (2 -) 	)1.- 1 , 	3 -7t*It ‘1 - ) I/ - 4 -4)1,) )( 1, 

*:>i -4- (E,):')-3 -4)0 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ 

') 	±10311 

	

*Y-01J 8 5 (zit 12 tz-_- 	516:.= ck (,), 	(4 - ) 	)1/E ,) ')- 2 -4)0 )<g 

J -11/0)1V D (') t: (2 -)( 	)1.- 1 , 	3 -7J-  *It V-)1.- 4 --f )I.) )< ,9' J 

-/I/ 	E110 -C, 	2- [ (2-) 	)I.- 1 , 	3 -7J- *It`i-)1.- 4 - 4)0 )< 

	

..:>] -4- (L") 	-3-4/14 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L K 1=1 

J I) i ( 2 5 m g)  V4I  tc . 	AlEalt 	I'M' 	)1/6:.-..g1174 L, 3.10t -F ---e 1 

N 	HC I /E t 2 0 g',4I ( 0 . 0 7 8 m L) CNA, 31CliTTYA 	Lk-. t 

12 tz-_-  *ffl It 	2ER L , f,T, Ellat (2 Orn g) 	lEi.t. Xi 	L L --C 14' tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	3 2 2. 	3 (M+H) +] 

'AAR 9 4 	4- (E,) :)- 3 - -( )I.) -2- ( 1 , 	3-37 ‘1 - ) I/ - 2 
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--(/1/)< 	..:>) 	—5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L KI=1*/ ') J 	VaRt. 

	

*YthiN871,:.-Atl2tcat::_ck ('), 	(6— )<I*:> E ') :') 	—2-4)0 	)< 

51  J —11.0)4V) (,) t: 1, 	3-77 V—)1.-2-4/1.)<51  J —11/, 	1-11/i 

01-U-D (') t:.=1, 	4 —:'jt *It 	CE111)\ -C, fr,a1Ealtn.txiLl.,--014I tc_- 

0 

[MS (ES I ) m/z 	324. 	1 	(M+H) +1 

-Artgli95 	2— [ (4-3I,-1, 	3— 	77 `i—)I. — 2 —4)0 )<1* 

:>1 —4— (EI):-3--f)1.) —5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L KI=I*I I) 

	

*YthiN856::_itl2tc_- 516:ck ('), 	(4 — ) 	)1/E') ') 	— 2 —4)0 	)<g 

J —11.0)1VD (') t: (4 — ) 	)1.-1, 	3— 	77 `i—)1.— 2 --f )1.) )< '91  J - 

)[,;av-t-,,  .1A0)4-Vot') t:.:1\1a0 — t — BulEI]o-C, MBILat 	": t 

Eliltlt L L --c-14 AL-. 

[MS (ES I ) m/z 	338. 	0 (M+H) +] 

*-11thiN96 	2— [ (2— ) 	)1. — 1, 	3 — 	7 Njs — )1, —4 —4)0 

:>i —4— (E'):')-3--()1.) —5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L KI=1*)') 

*YthiN851,::_itl2tc_- 511,:ck ('), 	(4 — ) 	)1/E'')')— 2-4)0 	)<g 

J —11/0)1VD (') t: (2 —) 	)1.-1, 	3— 	77 `i—)1.-4--f )1.) )< '91  J — 

11/CE110 -C. , SEIL-alt 	,:,:K.t,EIEPItItL L --c14 tc. 

[MS (ES I ) m/z 	338. 	0 (M+H) +] 

-AAR 97 	2— (1 H — -f Z Y Ni—)1. —2— -f )I. )< Imo. :> ) — 4 — ( E I) 

—3--()1.) 	—5, 	6, 	7, 	8-5- 17L KI=1*II) 

[V11]4 —  ( E I) :'J 	—3-4)0 —2— [ (1— { [2— ( 	') )< 

)1,:> 1) )1,) i Ii 	:>] )< 	)1/1 	—1 H --I Z Y NI—)1. — 2 —4)0 	)< 	..:> 

1 — 5, 	6, 	7, 	8-5- 17L Ki=1*/ ,) Ja),III,  

*YthiN866:.:it Utz 	516:.-_,,k (,), 	( 6 — 7 )1/7J-  1=1 E1) :J 	— 2 — 4 AA 	)< 

51  J —11.0)4V) (,)t: 	(1 — 	{ [2 — 	( 	I) )< 	)1.:> ')/1.) 	1 I*:>1 	)< 	)1. 
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} -1 H - -f Z Y V —)l. — 2 - -( )1.) )< 51  i — )1/ (R 	6S, W 0 2 0 0 7 / 

58201,Elgo ) 	gR-t:>',./-x0)4t1-) t') t:.= Na0-t-Bu CE110-C, 

SE IL at 	14' tc . 
[ifi'2] 	2- (1 H--( ZYNi-)1.-2-4/1.)< F 	..:>) -4- (E'):') 

- 3 - 4 AA -5, 	6, 	7, 	8 -5- 17L KI=1*)')0)-11I,  

4 - 	( E 1) :J 	- 3 - -f )1.) 	-2- 	[ ( 1 - 	{ [ 2 - 	( 	') )< 	JI.:> ') )I. 

) 1 H..:>] )< 	)1/1 	- 1 H - -( Z YV-)1.- 2 --')L) )< H..:>] - 5, 

6, 	7, 	8 -5- 17LK1=1*)') 	(90mg) 	t:.:CH 2 C 1 2 	(2mL) , 

iqi-)I. (0. 	0 1 m L) , 	TFA 	(0. 	5 m L) 	))1:1A_, 	4 Ott:.=-C 1 

0 Hi lam 11 	L , 	-,'_ 6 t:.-_, 	6 0 t t:.= -C 2 Hi lam II 	L tc . 	-t-  0D•1 , 	TFA 	( 0 . 

4 5 m L) 	)iii L. 25E1 t: --C.  2 Hi lam lc- Ltc. a vm at t:.-. 4c Elm' 
)k Mu )J ') ri-xCiFIA., 	Dm *)1/1ATIEliffitaff 	T7 .-D A:. UM 	,W.7.1‹ 

0,0 -  I-') r, IA -MIA L. 238 L tz-_1. 	f,',111-F --egP1 	It 	L Az-. R ii8 It 

I) t it/l/t 71-0 1=17 l' 7 7 4 - TlittI L, t-TafEat ( 3 5 m g ) 

),:KtIEIElitt C. L -C 14 tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	307. 	2 (M+H) +] 

*SIN 9 8 	2- [ (1 - ) 	)1.- 1 H - -( Z Y V — )I. — 2 - 4 )1.) ) 	* 

:>i -4- (E'):')-3 -4)0 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 17L K1=1*)') 

2- (1 H--( ZYNi-J1.-2-4/1.)< Imo.:>) -4- (E'):'J-3- 

-(/1/) 	-5, 	6, 	7, 	8-5- 17L K1=1*)') 	(1 ()mg) O)DMF 	(0 

. 	5mL) gat:.-ARti)r,./_1. (1 4mg) , 	Me I 	(0. 	003mL) 

MA., 251frit:.= -MVA/4' Lk. avmat6:.-.7.1c ElIFRI)I/CiFIA., Affita 

4if 	''f - --D tc . VAN, 	,;.71( 	-j-  I-') r, A TtiMIA L. 238 L tc_-1, All-FT 

gP1 	It 	L AL-. R iat 	:> ') t it/1.)J 710 1=1 7 l' 7 7 4 -Tall  L, 

t-TafEat ( 8 m g ) 	),:KtIEIElitt L LTA tc. 

	

[MS (ES I) m/z 	3 2 1. 	2 (M+H) +] 

R9 9 	4- ( 4 - ) 	)1, E i) :') 	- 3 - 4 AA -2- (I0),2 
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[0035] 

--()1/)( I-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*/ I) 

4 —1=11=1-2 — 	(E,):')-2--f)1.)< I-*) 	—5, 	6, 	7, 	8 — 5- 

I-7L Ki=1*) I) 	(4 Om g) . 	(4 — )( JI/E 1) 	—3 —4)14 ti=i 

R ( 4 Om g) , 	Pd 	(d ppf) C I 2 • CH 2 C I 2  ( 6 m g ) . gRt 

1 ) ' , -1-1. 	( 1 04 m g ) 	(,:.= 1 , 	4 —:')A- *It/7.1‹ 	(3/1) 	(0. 	6 m L) 

))1:1A., 	giATbat 	7 -I 	1=1 r, i -lartAix-e 1 8 0 t (,:.-. -C 1 5 3 21.1a 

ritA L tc. alt‘Tbat251Prit:RLtc,1, EFRi)1/)ililA_AfRl.„ -t7-1 I- 

--(4,318 1.„ 	ifillIT---C174P1 	It 	L tc. R ii8 It 	,) t )72)1. t 71,. 	1=1 7 I- 

5 7 -I — TIM' L, VIElEat ( 1 6 m g ) 	,T. t Eli=lt!tt L L --(Att. 

[MS (ES I ) m/z 	33 2. 	3 (M+H) +1 

*-s,gli 1 0 0 	4— ( 2 — )< 	)1. E I) :') 	— 3 — -f )1.) —2— ( E I) :' 	— 

2 — -( )1.)( I-*) 	—5, 	6, 	7, 	8 —T-  I7L I 	') J 	igNigi 

4 —1=ii=i-2 — 	(E1):')-2-4)1.)< Ii 	) 	—5, 	6, 	7, 	8 — 5- 

I7L KI=1*)'), 	2 —)<)1.-3 — 	(4, 	4, 	5, 	5 —5- 1-7))I.- 

1, 	3, 	2 —:')7J- *Itt1=17-2 —4)0 	E''), 	P d 2 	(d b a ) 3 • 

CHC I 3 (1 9m g) , 	t—Bu—X—Phos 	( 1 9 m g ) . gRt ') r, 

L 	(7 6m g ) 	(:.= 1 , 	4 —:')7J- *It/7.1‹ (3 / 1 ) 	(1. 	8 m L) 	)iiiA_ 

g mat 	N,% L, 7-c_-'f, 	A r 4 # tcF, 	8 0 t t :: --C 5 HirmlI14  1, tz-_-. a 

Vrbalt 	2 5Eri t: m 1,, EFRi 	)1/ 	)]QA_ A fR L tc,1„o.KKOgrd-  I-') r, IA 

--Mfg L, -t 7 4 I- TI,318 L, 	ifilll-F-C174P1 	It 	L tc. R ii8 It 	') t it 

)1/t71,.1=17 I'77-f — -Clittka„ 	4 —  (2— ° ')-3--r 

)I.) 	—2— 	(I°') 	— 2 --()i.)( I-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5-  I7L 

1=1*J ') 	''114I tcc. 	i!,AIL-a!ttl'FRi)1/6:.-..g/174 L, 	3.1CliT ---e 1 N 	HC 

I /E t 2 0 ga ( 0 . 	0 3 m L ) 	))1:1A., 25.070.6:.= --CIMA14-' L tc.  Hatch 

ffit 	1214R L, SafEat 	ntx)i.L L -CM tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	332. 	3 (M+H) +] 

.-A.s,gli 1 0 1 	4— 	( 6 — 7)1/7J-  1=1 E 1) :)— 3 --f )1.) 	—2— 	(El) :) 

—2 --f)1.)( I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 —5-  I7L K1=1*J') 	ilaRit 
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5-11=1-2-7/1/7f1=1E') 	i (67m g) , 	E' 	(EJ- 7 	H 

tI=LJ (116mg) , 	Pd 2  (d b a) 3 • CHC1 3  (20mg) , 	X—P 

h o s 	(36m g) , gOgrOV)r,L. (80m g) t:.=1, 	4—:')7J-*It 	(3 

. 	8m L) 	))1:1A_, 	1,ATb-a!ttN,,t,L,tc_-,1, 	A rgAttCF, 	10 Ott:.=-C 

211i 124 tI /4-' L tc: . avribalt -k-mt:.-.. m L„ Elimi)1,A_act.,tc,l, 

-t741 --(4,3,18 L. 	ff,111-F-C174PlIt 	L. 	2-7A/7J- 1=1-5— 	(4, 	4, 

5, 	5-5- 17))1.-1, 	3, 	2—:')7f*Itt1=17-2-4/1.) 	E 1) 

14' tz-_-  . 	g tat t:.= 4 -1=11=1-2- 	(E')-2-4)1,) 	..:>) 

—5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKI=1*J') 	(70mg) , 	Pd 	(OAc) 2 ( 

6m g) , 	S—Ph o s 	(21m g ) . 	'OR tIP,L. (104m g) , 	1, 

4 — :')7f*It 	/71< ( 3 / 1 ) 	(1. 	8m I-) 	))1:1A., 	i!,ATba!ttC1,%1, 

tc: "*, 	A r rfj: # %, -F, 	1 0 0 t (:::"C 5 Hi rA 11-='-' 1, tc. a znat 	.-&-.3.s.t:.-..R 

L. 	Ei/FR 1 	)1/ 	)ili A_ A fR 1., tz-_- '1„:,10.KKRt I-') r,1,."--etVIA L. 	-t74 

- TI,318 L. 	ff,111-F ---C174PlIt 	1., tc. Mat 	') t it/1.)J 71.,.7 Q7 1 fJ 

774 — TM-ti t, 4— (6 —7/1/7f1=1E') 	1-3 — -(/1/) — 2 —  (L") 

—2-4/1.)< 	..:>) 	—5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L KI=1*J 1) 	(90 

mg) V4i tz-_-. 

[MS (ES I ) m/z 	336. 	3 (M+H) +] 

i!,AlEaltEi/FRI)11,:.=g1174 L, 	1N 	HCl/Et 2  OgA (0. 	26 

8m I-) 	?i5-F L. t 12 tz-_-*ffit 	12148 L. SafEat (38m g) 	IEI.t, 

X")i. L L . - MI  tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	336. 	3 (M+H) +] 

o]1 02 	4 — (5 — )<1 *:> E ') :'J 	—3 —4)0 —2 — ( E ') :'Ji 

—2-4/1.) F 	..:>) —5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L KI=1*) ') 	YERYE 

'AAR 101 V: itl.; tc 	516:.-.. ck t') , 	5— 11=1 	— 2 — 7/1/7f 1=1 E I) :'J 	a) 

1tt) t') I,: 3 —11=1— 5 —) 	1* 	E') 	JCEIlki\ --C, 	iElEaltntT/21 

L 1., ."-C Mk-  . 

[MS (ES I ) m/z 	348. 	2 (M+H) ±i 
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o]1 03 	4— (2 — )< I- *:> E I) : 	—3-4)14 —2— (I° ') 	,  :) 

—2--()1.)<I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8—T1-7LF D 	)')J 	YERZ 

[ifi'l] 4— 	(2-7)1,7J- DEI):')-3--( )1.) 	—2— 	(I0),2 

--1)1/)(1-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7LKI=1*) ,)a),III 

4-1=11=1-2— (E1): 	—2-4)1.)< I-* 	—5, 	6, 	7, 	8 — 5- 

I-7L Ki=1*) ,) 	(170m9), 	2-7)I/A- D-3— (4, 	4, 	5, 	5 

— 5- 1-7)()1.-1, 	3, 	2 —:')A- *Itti=17-2-4)1.) 	E1):') 	(2 

07mg) , 	Pd 	(OAc) 2 (1 4mg) , 	S—Phos 	(51 mg) . 	'0 

Rt ,) ,,IA (257 m 9) 6:=1, 	4 —:'J7J- *It/7.K (3 / 1 ) 	(6 m L) 

))1:1A., 	giA i.gib-altN,%Ltz-_, 	A rrc#,t,T, 	1 0 0 tt:.-_ -C 4 HirAtIf'' 

L tc. a Vrb -a It 	2 sai t: M L, Ei/FRI)1/)ill A_ A fR L tc"4„UKKOgrd- 

F ') 	IA --etVA L, t 7 4 	--(ISA L, WIT -egg 	It 	L tc. 4 Ott 

% ')tit/l/t711.1=17 I- 77 -I ---(1*-11  L, SafEat (124m9) 

lEi.txL L -C1'41  tz-_-  . 

[ifi'2] 4— (2—)<1-*:>E1):')-3--()i.) —2— (EI):')-2 

--()1/)( I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*/ I) J 	YERZOIII 

4— (2-7)1/7J-DE-3--()i.) —2— (E1):')-2--()1/)< 

I-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*/ ,) 	(25mg) 	6:.-..)< ,9ii— 

)I. 	(2 m L) 	))1:1A., 	-,L6(,:.:KO—t —Bu 	(4 2 m g) 	))1:1A., 	1 2 Hem 

)iliSM5A, L tc . avribalt 	f,',111-F-CgPIlt 	L, R 0 It 	:> ') t it ) I/ t 5 

101=17 l'7 7 -I —Tall  L, 4 — (2—)<!-*:>E1):')-3-4)1.) 

—2— (E 1):-2-4)1.)(1-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L KI=1* 

J I) J (2 5 m g) 	,:,:KtEliitt L L --C14 tc. 	AIL at 	I'M' 	)1/ ( 2 

m L) 6:3e1174 L„ 	1N 	HO I/Et 2 Oga (0. 	07 5mL) 	)iriA_, 2 

5.070.t::r 0. 	5 HintI 	L Az-. t 1.; tz-_- *ffl It 	1-RIAR L, SE4Eat ( 4 mg) 

lEi.t,12tKLLZI'41 7-z-_-. 

[MS (Es I ) m/z 	348. 	2 (M+H) +1 

q ] 1 04 	5— [2— 	(E1):')-2--()1.)<1-*:>) 	—5, 	6, 	7, 
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8-5- I- 7L K 1=1 */ I) 	—4 —4)1/1 	E,) :') 	—2— t )I/7J= I- ,) )1/ 	ira 
= 

	

*you 1 030Vil16:.-AtUtz-_-516:.:ck (,), 	2-7)1/7J- D-3— (4, 	4 

, 	5, 	5-5- 1-7)1.-1, 	3, 	2—:')A- *Itt 1=17-2-4)1.) 	E') 

o),ftt)(,) t::5— 	(4, 	4, 	5, 	5-5- 1-7)<)1.-1, 	3, 	2 — :')A-* 

itt1=1 /-2-4)L') 	°') 	—2 — t)I/7J=1- ,))1/CEIlki\ --c, 	5— [2 

— (L") -2 -4)1.)(  I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8-5-  I-ii KI=1*) 1) 
% -4--')I.] 	E1) :') 	—2— t )I/7J= I- ,))1/),:KtAEPItt L L -C1'41  tc . 

AlEat ( 1 2 m g ) 	ffFRI/1/6:.=g1174l.„ 	1N 	HCl/Et 2  OgA ( 

0. 	035m L) 	iti5-F L, t 1.; tz-_-*ffit 	12148 L, SafEat (9. 	1m 

g) 	lEi.txu)i.L L -C1'41  tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	344. 	2 (M+H) +] 

*-s,gu 1 05 	4— (4— 	i=i1=1E ,) :') 	—3-4)14 —2— (E,) :')- 

2-4)1.)( I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8-5-  I-7L F D 	)')J 	L'inki-P, 

[if11 ] 	2— (E')-2-4)1.)( I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8-5-  1-7 

I 	Ki=1* ) 1) 	—4 —7J- —)1/011I 

4-1=11=1-2— (E')-2-4)1.)( I-* 	—5, 	6, 	7, 	8 -5- 

I-7L Ki=1*) ,) 	(1 g) , *ME t I) r,11. ( 6 1 3 m g) , 	Pd 2 	(d b 

a) , (33mg) , 	t —B u—X—P hos 	(3 8m9) 6:.=1, 	4 — :')A-* 

1J- 	(5mL) , 7.1< (5mL) CNA., 	i!,ATba!ttC1,% Ltz-_-1, 	A c411 # 

,t,T, 	1 0 0 t t:.= --C.  2 Hi 1241C4' L tc . a Ft‘ Tb at 	2 Ai t:.-.. M 1,, El/FR' 	) I. 

, 	*CNA., 	A ffitaff 	''ff -D tc. VMJE 	,:,:0.1<0,R7 	'',1-,."-etiM:311_,, 

238 L 7L-1, 	1,',111-F --egP1 	It 	L tc. Mat 	:> ') t it ) I. t 71.,. 	Q7 

77 -I --ClittIL, SafEat (739m9) 	''147-c_-. 

	

[if12 ] 	P) 7 )1.7t 1=1 )< 51  J)1/7JJR 2 — 	(E') :'JJ — 2 — 4 )1.)< Imo. 

:>) —5, 	6, 	7, 	8-5-  I-7L Ki=1*/ 	J-4--(J1.0)2'J 11I  

-41thiN4 oif'12t:.-AtUtz-_- 511,:.:ck (,), 	2— 	(E') :'J 	— 2 — 4 )1.)( 1* 

:>) 	—6, 	7—:')L Ki=1-5H—:>1=1 ,9' 	[b] 	E'')-4-7J--)1. 
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CAttpt'Jt:.:2 — 	(E')-2-4/1.)(1-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7 

I KI=1*) ') 	— 4 —7f —JI/CE110-C, SafEat'f'41 tc_-. 

Cifi'3] 4— (4-1=11=1E'-3-4/1.) —2— (E')-2- 

4/1/)( I-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L KI=1*)')0),TC,)S 
I,  l) 7/1/7J- 1=1)< q J/1/7J2 — 	(El):'J— 2 —4 )1.)( I-*:>) 	—5 

, 	6, 	7, 	8-5- 17L KI=1*)')-4-4/1/ (40m g) , 	4-7/1/7t 

1=1 — 3 — 	( I- ') Vs /1/51 	=)1.) 	El) :'J 	(60m g) , 	L i C I 	(1 3 

mg) , 	Pd 	(PP h3) 	4 	(24mg) , 	r,'ILtlii] 	(3. 	9mg) 	(,:.:DMF 

(0. 	6 m L) 	)ililA_, 	1,ATb-a!tt7-( 	i=ir,i—/aR.,,I, ,m--el 60°0 

1,: --C 0 . 	5 Eli 12A1 Mt' 1., it . arvribalt25.pat:.-..mi.„ glimi)i,ciriAAE 

1, 7L-1, -t 7 4 I- -C23,18 L, 	113111-F --egP1 	It 	1., it. R at 	:> ') t7)1. 

t 7.Z.0 1=17 l'7 7 4 — TM& L, WEIL-at ( 1 5 m g ) 	nt ti4cL 

1., - C 14' tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 2. 	1 	(M+H) +] 

	

i!,AiLEtEl'FRI)1/1,:.:g1174 L, 3.ICATT 1 N 	HO I /E t 2 0 g',4-Y ( 

0. 	0 4 3 m I-) CNA.,  2 5.09. t:.= -OMR/4' 1., tc: . t 1.; tz-_-*ffl t 	1214R L, 

sEtat ( 7 m g) 	lEit/21L 1.Z 14' tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 2. 	1 	(M+H) +] 

*-s,gli 1 0 6 	4— ( 6 — )< I- *:> E l) :') 	— 3 — 4 )0 —2— ( E ') :'J 

—2 —4/1.)( I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 —5-  I7L F D 	)')J 	tinea 

4— (6—)( 1*:>E1):')-3 —4)0 —2— (E')-2-4/1/)( 

I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L KI=I*J') 	(4 5m g) (Z) < , 9 ' J — 

11. (4 mL) 	CNA., 	-,' 6t:.:1\laH 	(60%, 	dispersion 	in 

o i 	I) 	(1 6m g) 	Cill A., 	2 Na't :.= ---C-  7 2 Hirmll 	1., it. 	-t.0,1, 	4 0 

0C (,= ---C-  5 Hi 124 Mt' 1., , 	-,'_ 6 V:, 	2 Naq:.= --C 2 4 Hi 124 Mt' 1., tc: . avmatt:.-..* 

limi)i,ciriA_. toiffitali--Dtc. VAN, 	,K7.1<KRJ- I-') r,./-x -M 

Igk L, 218 1, 7L-1, 	113111-F--egPlIt 	1, tc. Mat 	:> ') t it/l/t 7 L. 

1=17 	77-1 — -Clitla,, 	4 —  ( 6 — )< I- *:> E l) :'JJ — 3 — 4 )1.) —2 
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- (L0 )-2-4/1.)< I-*) -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L KI=1*)') 

i ( 1 3 m 9)  V4I  tt 0 	'W1E-at 	EMI 	)1. t::_g1174 1, 3.1CIA3 -F -e 1 N 

HO I /E t 20g i'f-Y ( 0 . 	0 3 9 m L) 	)ilil A., 	25.09.t: --c 1 Hirmtv- L tc 0  

t 12 tz-_-*ffit 	1-,,VR L, ffiatat ( 5 m g) 	ntxu)i. L L-C147-co  

[MS (ES I ) m/z 	34 8. 	2 (M+H) +1 

R1 0 7 	4 - ( 5 - 7 )I/7J-  1=1 E ,) 	- 3 -4 AA - 2 - (E') 

-2 -4/1.)< I-*:>) -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*)') 	WM 

*you 1 0 0 (zit u tz-_- 	a t: ct (,J, 	2 -) 	)1.- 3 - (4, 	4, 	5, 	5 - 

5-  I- 7 )( 	)1.- 1 , 	3, 	2- 	7J- D7-7J1=1 7 	- 2 -4)14 	E,) 	1g)1t 

tjt:.-..3-7)1/7J-D-5- 	(4, 	4, 	5, 	5 -5- 1-7)</I.-1, 	3, 	2 -:'J 

7J- *Itti=i7 	-2-4)14 	E,JCE110---C, SEIL-altiEit12tKL 1, 

--c-Mtco 

[MS (ES I ) m/z 	33 6. 	0 (M+H) +1 

**WI] 1 0 8 	4 - ( 2 - 7 )1/7J-  1=1 - 5 -) 	)1/E ,) 	- 3 -4)0 - 2 

- (L"):')-2-4/1.)< I-*) -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L KI=1*)') 

[ifi'1] 	2- (E,):')-2-4/1.)< I-*:>) -4- (4, 	4, 	5, 	5 - 

5- 1-7))1.-1, 	3, 	2-:'J7J- *IJ-7J1=17-2-4/1.) 	-5, 	6, 	7, 

8 -5- 1-7L KI=1*/ ') 	0111 

'AAR 50)Tfl 1 (,:.-At 12 tcal,:.= ct (,J, 	I- ') 7/1/7J- D)< 5' 	)1/7J iR 2 

- (E') -2 -4 /1.)< I-*) -6, 	7 -L H=1-5 H -1=1,  

51 	[ b ] 	E,) :'- 4 -4 )1.0)4V)(,) t: I- ') 7/1/7J-  1=1 )< 5' J)1/ 7J 	Jgg,  2 - 

(E'):') -2 -4/1.)< I-*:>) 	-5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*) ,) 

-4-4)1/C110Z, SEIL-altV4tco 

[VI 2 ] 4 -  (2 - 7/1/7J-  1=1 - 5 - ) 	)1/E' ,):J- 3 -4)0 -2- ( 

E,):')-2-4/1.)< I-*:>) 	-5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L I 	,) 	0`) 

-TkII 

2- (E1):')-2-4/1.)< I-*:>) -4- (4, 	4, 	5, 	5 -5-1-7)< 
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)1/ - 1 , 	3, 	2 -Vt*Itt1=17-2 -4)0 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 

7L KI=1*/ ') 	(5 Om g) , 	3 - 11=1 	-2 -7/1/7f1=1- 5 -)()I.L° 

I):')J (34m g) , 	Pd 	(d p p f) 	C 1 2  • CH 2 C 1 2  (9m g) ,O 

t'Jr,-/-x 	(5 7 m g) 	6:.=1, 	4 -V7f*It/7.1< (3/1) 	(1. 	3 m L) 

)iii A., 	ag at 	ji,tk, I, tc_-1, 	A r Tc#WF, 	1 0 0 tt:.=-C 6 Hi NMI' 

L k. a vrib at 	2 sai t: M L , EMI 	)1/)inA. a E L tz="4„K7EKOgrd- 

1) r, IA --MA L. -774 	.-Clit sit L. 	ifilll-F.--egP1 	It 	L k . R ii8 It 

I) t it/l/t 71A 	1=17 I-57 4 -Tall L. giElEat (3 0 m g ) 

n t 	12tK L L .-C 14 k . 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 O. 	4 (M+H) +] 

*SIN 1 09 	5 - )< 	)1.- 3 - [ 2 - ( E ') V 	- 2 - 4 )1.)( 	..:>) - 

5, 	6, 	7, 	8 -T- I7L KI:1*/ ') 	-4-4/1.] El)V-2-t/l/t 

4- (2 -711/t1=1- 5 	 %-3-4(Jl.) -4)0 -2- (E'):) 

- 2 -4/1.) Imo.:>) - 5, 	6, 	7, 	8-5- I7L KI=1*/ ') 	(2 Om g 

) , 	:>77 	'fEJ-  P) r,IA 	(Jt-F, 	FIN aCN] 	Lk, \ -3. 	) 	( 6 m g) 	I,: D M 

S 0 (0. 	6 m L) 	))1:1A_, 	1 5 Ott:.=-C4HirAtRi'Lito avrbatt:.:* 

, 	E t 2 0 	)iiiiA., AffitafF ,"ffo, VMJNi 	MfIll7 	7E-CA341-1_,R7.1KKR 

t 	1) r, IA --MA L. ZIA L /-z-A. 	ifilll-F.--egP1 	It 	L k . Mat 	') 

t it/l/t 71A 	1=171-77-1 -Tall L, ffiafEat ( 1 0 m g) 	::: t 

A it t L L - C 14 /L-  . 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 7. 	4 (M+H) +] 

-Aro] 1 1 0 	4 - ( 5 - 	1=1 1=1 - 2 -7/1/7f ME') V 	- 3 -4)0 - 2 

- 	(E')V-2-4 /1.) F. 	..:>) 	-5, 	6, 	7, 	8 -5- I7L KI=1*)') 

YERYE 

2- (E1)V 	-2 -4/1.)( 	..:>) -4- (4, 	4, 	5, 	5 -5- 17)< 

)1,- 1 , 	3, 	2 -Vt*It7J1=17 	- 2 -4)0 - 5, 	6, 	7, 	8 -5-  

7L K 1=1* i ,JJ (i 00m g) , 	3-11=1-5-1=11=1-2-7/1/7J-1=1 
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EI)Vi (7 6mg) , 	Pd 	(d pp f) 	C 1 2 • C H 2C 1  2 (1 8mg) , 

gRt I) r,./A (1 1 6m g) t::_l, 	4 —V7f*It/7.K ( 3 / 1 ) 	(2. 	8 

m L) 	))11 A_ , 	a Mat Ci,%, L, tc: ,l, 	A r 4 # %,-F, 	1 0 0 t t: --C 4 Hi 

rmtli-- Lk-. avrib-alt-k-mt-,:mi„, Elimi)1,),QA_act_,7-,_-.1, -t7 

-f H-C218 L, g )1 T ---e g PI 	It 	L tc . Ria t 	:> ') t it ) l. t 7 11. 7 1=17 

7 7 4 --an.' L, ffiElEat ( 6 4 m g ) 	n't,X3IL L-C1'41 tc_-. 

[MS (ES I ) m/z 	3 7 O. 	3 (M+H) +] 

At-at (2 5 m g) 	E t 2 0 (2 m L) V: glF4 L, *ATT1N 	H 

Cl/Et 2  Oga (0. 	0 6 7 m L) 	))1:1A., t 127-c_- *ffitZtER L, SE 

tat (2 1 m g) 	lEi.tx/21L L -C1'41  tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	3 7 O. 	3 (M+H) +] 

[0036] -*AIN 1 1 1 	6 - 7 )1.2r 1=1 - 5 - [ 2 - ( E ') V 	- 2 - 4 )1.)4 	*) 

-5, 	6, 	7, 	8-5-17L KI=1*)')-4--f/l/1 E')V-3-t)l. 

t= 	' )I. 

4 — (5 — 1=ii=i -2 —7/1/7f1=1E')V-3 —4)0 —2— (E'):')1 

—2 —4/1.) 	-.:>) —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L KI=1*/ ') 	(2 5m g 

) , 	>7 	'ILAE$R ( 1 7m g) , 	P d 2 	(d b a) 3  • CHC I 3 (4. 	2 m g 

) , 	S—Ph o s 	(7mg) (ZDMF 	(0. 	6mL) , 7.1< (0. 	006mL 

) 	))1:1A., 	i!,ATbalt7-1 	1=1r, i — /aFt4ix--e1 8 Ott:.=-CO. 	5Eli 

rmtli-Ltc. avribat-k-gait:.-.. m L, 71K, gi/Fpi)1,)iiiA_, Affitcif 

,/f - .D tc: . VAN, 	Mflilft1-119.KR.OeMfliangVIKAt Imo ') r, lx*gaTA341-  1,, 

A:K*0,RJ-  Is') r, 11. -Mg L. Atig 1., tc_1, WIT ---egP1 	It 	L tc. Rig 

t:>I)tit/l/t71-,. 	1=1 7 l' 7 7 -I — -Clitli  L , ffiafEat (8 m g ) 

A:Kt 	14" C. L -CA tc . 

[MS (ES I) m/z 	361. 	4 (M+H) ±i 

roil  1 2 	3— [2— (E')V— 2 — 4 )1.) 	..:>) —5, 	6, 	7, 

8 —5- 17L K1=1*J')-4-4/1/1 E'')V-2—t/l/t*ItZ K 

[i1] 3- [2- (EI)V-2--f)l.)4 H..:>) - 5, 	6, 	7, 	8— 
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5-  1-71 K1=1 * ) ' ) 	- 4- -f A.] E') :) 	-2- t JI/t= I- ') )1/0,11'1 

*you 1 096zitUtz-_-a6::_ck (,), 	4- 	(2-7)1/ 7J- D-5-)< 	)1, E I) 

-3--()i.) 	-2- 	(E 1):')-2--()1.)( I-.:>) 	-5, 	6, 	7, 	8 

-T IF-3I 	K1=1*/ I) 	0`)1tl-) (,)6:.:4- 	(2-7/1/7J- 1=1E 1)-3-4)1, 

) 	-2- 	(E 1):')-2--f)1.)( I-.:>) 	-5, 	6, 	7, 	8-5-  I-7L Ki=i 

) ' ) J 	EIlk, \ - - C , 	ffiEtat 	't,;111=It!tt L L/V41  tz-_-  . 

[if12] 3- [2- (E') 	i-2-4/1.)( I-*:>) -5, 	6, 	7, 	8- 

5-  I- 7L K1=1*/ I) 	-4 --f A.] E') :) 	-2- t/l/t*ItZ Ka),III 

3- [2- 	(E 1):')-2--f)1.)( I-.:>) 	-5, 	6, 	7, 	8-TI-7L 

K1=1 * i ') 	- 4- -f A.] 	E') :) 	-2- t/l/t= I- I) )I. (10 m g ) 	t:.-.. t 

e r t —1/1/ 7-1 /1.—)l. 	(1 m L) 	))1:1A., 	-,' 66:.:71/1/ZttlElti7 viEt 

') 	L. (1 00mg) 	)]ri A., 	9 0 °C I,: -C 4 HirAtt-= 	L A. azipb-at 

5.09.I,: M L, I'M' 	)1/ Cin AA fR L tc_1, -t 7 4 I- --e238 L, 	ifillIT --egP1 

It -Z a' L T, ffiatat (9m g) 	nt 	12tK L L-cmtc. 

[MS (ES I) m/z 	362. 	3 (M+H) +] 

-*-s,IN 113 	5- [2- 	(EI):')-2--()1.)( I-.:>) 	-5, 	6, 	7, 

8-5- I- 7L Ki=1*) I) 	-4--f )1.] 	EI)')-3-t/l/t= I- I) )I. 	1-P, 
211 

-4101J101(zitU tz-_- 	516:.= ck (,), 	5- 11=1 	-2-7/1/7J- 1=1E I) :) 	19`) 

1t1--)(,) t:.-.. 5 —11=1= 	i = I- 1))1/CEilo-c, SEIL-altntx-/-)IL L 

--c 14 tz-_- . 

[MS (ES I) m/z 	344. 	3 (M+H) +] 

ju,...3*41-1 	c 21 1-1 18 N 4 o • HC I +O. 	1H 2 OL 1_, --C 

,I,1 	11 (%) 	C : 66. 	26 	H : 5. 	08 	N : 	14. 	72 

	

AO (%) 	C : 66. 	22 	H : 5. 	04 	N : 14. 	55 

.-A.s,gu 114 	2- 	(E') 	J -2--f)1.)( I-*:>) 	-4- [5- 	(1- 1)7 

)1/7J- 1=1)()I,) 	EI):')-3--f)1/1 	-5, 	6, 	7, 	8-5-  I-7L Ki=1*) 

I) 	WM 
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3 —11=1— 5 — 	( I- ') 7/1/7f1=1)< 	)1.) 	E'') :'J 	(8 6 m g ) , 	E' 	( 

EJ- 7 H :')t1=LJ (1 1 6m g) , 	P d 2  (d b a) 3 • CHC 1 3  (20 

mg) , 	X—P h o s 	(3 6m g) , MgrOV)r,./-,. (8 Om g) t:.=1, 	4 — 

7J- *It i ( 3 . 	8 m L) 	)J11 A., 	i!,ATba!ttC1,%1_,tc_- '1, 	A r r.fyAttCF 

1 0 0 t t:.= --C.  2 Hi MC' 1., tc_-. a vribat 	2 5n7a,  t:.-. R L„ E,FRi)i.)iu 

AA fR 1., tc_-1, -t 7 4 	T VAR 1,, 	ifillIT --C174P1 	It 	1,, 	3 — (4, 	4, 

5, 	5 —5- 17))1.-1, 	3, 	2 —:'Jt*Itt1=17-2 —014 —5— 

( I- ') 7 )1.7f CI) 	)1.) 	E''):')1'41 7-cc. 	FiA 4E at t:.= 4 — 	i=ii=i— 2 — 	( 

L"):-2-4/1.)< I) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5-  I7L K1=1*)') 	( 

70mg), 	Pd 	(OAc) 2 (6 M g) , 	S—Phos 	(21 mg) . 	'OR 

ti)r,11, (1 04mg) , 	1, 	4—:'J7J- *It/7.1‹ (3/1) 	(1. 	8mL 

) 	)iliA., 	,!,A mat cltk, L tc,'*, 	A CAI JttCF, 	1 0 0 °C t C 5 Hi rA l'A 

L tc. a vrbalt 	-k-5Erii t: M L. MIMI 	)1/ 	]QA_ A fR Ltz-_- "4„V.KKR 

t 	') r,1,.--etV31 L. -t 7 4 	TI,318 L. 	ifilll-F-C174P1 	It 	1., tc. R Olt 

'))Ji72)1.)J7.ZAI=171 	74 --ClittC, 	2 — (E') 	J — 2 — 4 

)1.) I- *:>) 	—4— [ 5 — 	( P) 7 )1/7f 1=1 )< 	)1.) 	L") 	— 3 — -I 11/ i — 

5, 	6, 	7, 	8 —5-  I7L Km*/ I) 	(90m g ) 	4' tc c, 

[MS (ES I) m/z 	386. 	1 	(M+H) +] 

FiAiL-E'lltEfFRIJI. ( 5. 	8 m L) 	t:.=g1174 1.,, 	1N 	HO I /E t 2 0 

g'ff-Y ( 0 . 	2 8 8 m L) 	?k-F 1., , 	1 Hi l'A 3.10t T TM 	1., tc. t 12 tz-_-*ffit 

2ER L. SafEat ( 7 8 m g) 	lEi.t,x3i. L 1./Z1'41  Az-. 

[MS (ES I) m/z 	386. 	3 (M+H) ±i 
-Aro] 1 1 5 	1— {5— [2— (L"):'J-2-4/1.)< Imo.:>) —5, 	6 

, 	7, 	8 —5-  I7L Ki=1*/ 1)-4 --OH E''): 	—3-4)0 i ,9 ' i 

1-1Riti 

-4101J1 01 t::_itUtc 	516:.= ct(,) , 	5 —11=1— 2 —7/1/7f 1=1 E 1) 	a) 

ittpt') t:.= 1 — 	(5 —11=1E1) 	—3 — 4)0 I'91 ) 	CEIlki\ --C, SEIE 

-altn.t,T,21L L/V4itc_-. 
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[MS (ES I ) m/z 	3 60. 	2 (M+H) +] 

Tc„3•$h1l-i 	C 22 H 21 N 3 0 2  • 2HC I +O. 	7H 2 OLL,--C- 

it1-i (%) 	c : 5 9. 	38 	H : 5. 	53 	N : 9. 	44 

AI 41-i 	(%) 	c : 5 9 . 	1 3 	H : 5 . 	1 7 	N : 9 . 	3 1 

R1 1 6 	5- [2- (E,):')-2-4/1.)< I-*:>) -5, 	6, 	7, 

8 -5- I- 7 L Ki=1*) ,) 	- 4 - 4 A.] E,):')- 3 -t/l/tOgib< 	)1. 

4 -1=11=1-2 - (E1)-2-4/1.)( I-* 	-5, 	6, 	7, 	8 -5- 

I-7L Ki=1*/ ,JJ (59mg), 	5- 	(4, 	4, 	5, 	5 -5- 1-7)<)1.- 

1, 	3, 	2 -:')7J-*1J-7J1=17-2 -4)0 E,):')-3-t/l/tRi 

	

)I. (7 8mg) , 	Pd 2 	(d b a) 	3 • CHC 1 3 	(8. 	2mg) . gOgIOV)r, 

1.,, 	( 1 4 0 m g ) 	(,:.= 1 , 	4- '/4K 	( 3/ 1 ) 	(1 m L) 	)iiiiA., 

1 0 0 t t:.-_ --c 24 HirA117?-' Lk-. &FrATkalt 	'-&3111t:.:R L, OM i 	)i/ 	)iii 

A_ A E 1, tz-A, -t 74 I- --e238 l„ g )1 T --e g PI 	It 	I., tc. R ii8 It 	ElIFR 

i)1//)< ,9') -A/OHN3ePIlz,tZth2A/t7A1=171-774 - 

a' l„ SEll at ( 3 m g ) 	::: t;Eliitt L 1, --Cffltc. 

[MS (ES I ) m/z 	3 7 6. 	3 (M+H) +] 

-*-s,IN 1 1 7 	5- [2- (E')-2-4/1.)( I-*:>) -5, 	6, 	7, 

8 -5- I-7L Ki=1*) 1)-4-4/1.] E,):')- 3 -t)l/tA31 

[i1] 	5 -  [2 -  (E,):')- 2 -4 )1.)( I-*:>) -5, 	6, 	7, 	8 

-5- 17LKI=1*/ ,) 	- 4 -4 A.] E''):'J- 3 - t/l/tRIJI/0)-11  
•& 

u1 0 3 oif'1' 1 (zit 1.; tz-_- 	516:.-_ ck (,), 	2 - 7/1/7J- D - 3 - 	(4, 	4 

, 	5, 	5 	3-)L.- 1, 	3, 	2 -:')7J-*1J-7J1=17-2 -4)1.) 	E') 

o)1tt)(,)t:.-.5 - 	(4, 	4, 	5, 	5-5- 17)<)1.-1, 	3, 	2 -:')A-* 

itti=i7 	- 2 -4)0 E') :'J 	- 3 -t/l/tRIJI/CEIlki\ --C, ffiat 

at % MtAittLLTAtto 

[ifi'2] 	5- [2- (E,):')-2-4/1.)( I-*:>) -5, 	6, 	7, 	8 - 

5-  I- 7L Ki=1*/ ') 	- 4 - 4 A.] E''):'J- 3 -t/l/tROtI-II 
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5- [2- (EI)V-2-4/1.)( F 	') -5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L 

K 1=1* ) ') 	- 4 - 4 A.] 	E ') V 	- 3 - t JI/t Jggii/l. ( 1 3 m g ) t:.= 

V)< 	11/ 77 :-Z 	/7.i< 	(4 0%) 	(1 m L) 	))1:1A., 	i!,ATb-a!tt7-( 	1=1 r, 

i-/aFmix-e 1 4 0 t t:.= -C 0 . 	5 Hi IV Mi.' L tz-_-  . avribat 	:> 1) tit 

)I/t 71-0 1=1 7 	7 7 4 -TIM L, ffiafEat ( 6 m g ) 	lEi.tx!/-)1L 

L' ."C IItc . 
[MS (ES I ) m/z 	3 6 2. 	2 (M+H) +] 

o]1 1 8 	N -)<)1.- 5 - [2- (E1):')-2-4/1.) 	..:>) - 

5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L KI=1*)') 	-4-4/1/1 L'') V-3-t/1/7J 

*ItZ K 	L'inkig 

5- [2- (EI)V-2-4/1.)( F 	') -5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L 

K I=1 * I I) 	- 4 - 4 A.] El) V 	- 3 -t)1/7JI)l. (1 5 m g ) t: 

)< 	)1. 7 Z 	/ )< g) - )1/ (1 m L) 	)il i I A., 	giATb-a!tt7 4 	CI' , i - 

1 aFt,lim--e 1 4 0 t t:.= -C 0 . 	5 Hi IV Mi.' L tz-_-  . ifil a T T a WA at OD g PI 

I3 	I, 	Rialt'Jti72)1/t71.01=17 I' 7 7 4 -Tall  L, 	N - )< 

)1.- 5 - [2- (E') 	J -2-4/1.) 	..:>) -5, 	6, 	7, 	8-TIC 

 KI=1*/ ') 	-4-4/1/1 E'')V-3-)j)1/7J*ItZ K (6m g) 

,T, t IEIEPIt!tt 	( 1 4m g) 	L. V41 7-c_-. 

[MS (ES I ) m/z 	3 7 5. 	3 	(M+H) +] 

At-at 	El/FR 1 	JI/ ( 1 m L) t::_g/F4 L, 	1 N 	HC I /E t 2 o ga 

( 0 . 	0 3 9 m L) 	))1:1A., t 12 tz-_-  * ffl t 	2ER L , a Et at (9 m g) 

lEi.txL L -C1'41  tz-_-  . 
[MS (ES I ) m/z 	3 7 5. 	3 	(M+H) +] 

o]1 1 9 	N -:>1=1.7°1=1E)1.- 5 - [2- 	(I°') V J-2 --()l.)< 

*:>) -5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L KI=1*)') 	-4-4/1/1 E') 	-3 

- t )1/7J*It Z K 	YERYE 

5- [2- (E1):') 	-2 -4/1.) F 	') -5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L 

Ki=1*/ ') 	- 4 -4 A.] E')V-3 - t/1/7JR (2 0 m g) , :>1=1 
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7°1=1E)1/7:z 	(1 6 m g) , 	2- (1H -7-771f1 I- 1)7'1-A/- 

1-4)0 -1, 	1, 	3, 	3 -5- 1- 7 )( 	)1.,, 1=1 	L. r, L. 	/• *It 7)1. A-  i=i7J 

7 .37-1- 	(t-F, 	FH A T Uj 	Lo-3 °  ) 	(44m g) , 	E t 3 N 	(0. 	0 

4mL) (ZDMF 	(4mL) 	. )J1:1 .A., 221,:: --C 24 Hi NM #1-' L tc: . avriba 

t6:.-.. 7.K. 	limi)1,)iiiA., 	Affitaii--Dtc. VAN, 	tiOrlftik-o.KTA349- 

L, ,;,7E 	Is') r, 1.,. TIM L, 238 L tz-_1, WIT --egPI 	It 	L, tc. 

Mat 	') t )72)1. t 7 10 1=1 7 I- 	7 7 4 - Tall  l„ N-1=17°1=1E 

)1.-5- [2- (E1):-2-4)1.)(1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7 

LKD*) ,) 	-4 -4)1/1 E ,):) - 3 -t)1/7J*ItZ K (1 7 m g) 

n t x3i. 	L L -C1'41  tz-_-  . 

[MS (E S I) m/z 	401. 	3 	(M+H) +1 

i!,A4L-E•iltolFmi)i,  (2 m L) 6:=VF4L, 	1 N 	HO I /E t2Oga 

(0. 	039m L) 	)ililA.tc_-,1, AlITTaVrbalta)gPlIt 	Lk. 

iat t:.:Ei'FRI)1/ 	)ili A., 	'74!tt 	1214R L, SafEat (5m g) 	Ott,„T/21 

L L ."-C Mk-  . 

[MS (E S I) m/z 	401. 	3 	(M+H) +1 

*-s,R120 	N, 	N-:'))<)1.-5- [2- (E,):')-2-4)1.)(1-* 

:>) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7L Ki1*) I) 	-4-4)1.] E,):')-3- 

t)1/t*ItZ K 	igNi-P, 

5- [2- (E1)-2-4)1.)(1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7L 

K CI*)') 	- 4 -4 A.] E ,) :') 	- 3 - t )1/t Jggii)l. (1 2mg) t: 

)1/ 7-1 Z 	/7.1< (0. 	5m L) 	)ililA., 	gATbalt7-(1=Ir,i-Vs  

ar,ivim--e14 0 t t:.-. --C" 1 5 312m111- Lk-. avrbalt-t7-r 	ZIRlit L 

, WIT --egPI 	It 	L tc. Mat t:.-.. 	)1. 7 Z, 	HAT U, 	E t 3 N, 

,9' i -)1/)ililA., 	aTb-a!tt7 4 	i=i ,  , i-lar,ivim--e 1 4 0 t t:.= --C" 

153rimtli-  Lk-. avrb-at-t 7 4 F TZEkt L , ifillIT -CgP1 	It 	L 

tc. Rialt:>')tit/l/t71,.1=17 I- 	77 4 --Clittka„ 	N , 	N - :') )< 

)1.-5- [2- (E1)-2-4)1.)<1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8-5-1- 
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7L KI=1*/ ') 	-4-4/1/1 EI)V-3-t/l/t*ItZ K (1 4 m g) 

,:,:KtIEIEPItt L L --C" 141  tc: . 

[MS (ES I) m/z 	389. 	3 (M+ H) +1 

at  -at 	fi/FRIJI. (,::_g/F4 L, 	1N 	HC I /E t 2 0 ga (0. 	0 3 

6 m I- ) 	))1:1A.tz-_-. 	t 1.; tz-_-*ffit 	1-,,VR L, 	at 	( 4 m g ) 	lEi.txu)i. 

L L . V41  it . 

[MS (ES I ) m/z 	389. 	3 (M+H) +] 

[0037] 	o]1 2 1 	N- 	(:>1=17°1=1E)1.))1.) 	-5- [2- 	(I°') 	,-2 

--(/1/)< I*:>) -5, 	6, 	7, 	8-T I7L KI=I*J')- 4 -4/1/1 	E 

I) 	- 3 -t/l/t*ItZ K 

	

5- [2- (EI)V-2-4/1.)< I-*:>) -5, 	6, 	7, 	8-TI-7L 

KI=I*J')-4-1/1/1 EI)V-3-t)1/7JM (2 5 m g) , 	>1=1 

7°D E)1.)( 	)1/7-1 -Z 	(49mg) , 	HATU 	(5 2mg) , 	D I PEA 	( 

0. 	1 2mL) t:DMF 	(4mL) , 	MeCN 	(0. 	004mL) 	))1:1A_, 

4 0 t (,:.= --C 2 4 Hi lam lc- L it. a vrb at t:.-. ;3_ 6 t:.-..:> 	D 7°D E/1.)< 	J1.7' 

Z 	(49mg) , 	HATU (5 2mg) , 	D I PEA (0. 	1 2mL) 

3Lg))11 L, 	4 0 °C t:.= --C-  2 4 Hirmtli- Lk. avrbat t:.-.. 7E, gm' 	)1, 	m A. 

. A ffl ta 4/F 	,/f- .D tc. VAN, 	,K7.KRJ-  I-') r, ix -Mg L, 23,18 L tc_1, 

1,,111-F-C174PlItLtc_-. Riialt 	I) th2 /1/t71.,. 	D7 I- 	7 7 4 -T 

all  L, glatat ( 7 m g) 	,T, t Al itt L L --CAtc. 

[MS (ES I ) m/z 	4 1 5. 	3 	(M+H) +] 

-Aro] 1 22 	{5- [2- (EI)V-2-4/1.)< I-*:>) -5, 	6, 	7 

, 	8 -5-1-7L Ki=1*) I) J-4 --OH EI)V-3 -4)0 )<51 J-11. 

WM 

5- [2- (EI)V-2-4/1.)< I-*:>) -5, 	6, 	7, 	8-TI-7L 

KI=1*) ') 	- 4 - 4 )l.] E ') V 	- 3 -t/l/tRI/I. (3 5 m g) (,:.= 

THE 	(1 m L) , 	N a BH 4 	(2 3 m g) 	))1:1A., 	-,3  6 t:.-..)< 5' i -/I/A-F 

,l, 	5 0 °C (,= -C 3 Hi lam lc- Lk. a vrb at t:.-. m RI g m t I) r, ix 7.K g'ff-Y 	m 
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A., 	251,:.= --C" 1 Hi 124 Mi.' L AL-. 	-,'_ 6 vz_avmatt:.-..7.K. 	liFmi)1,)JuA., 

A ffitaliF 	,•/- -D tc. VAN, 	,',IK7.1<KR t I- I) r,./-,.-CtiM L, 23,18 L AL-1, A 

a-F-egPlIt 	Lk-. Mat 	:> ') t it/1.)J 7 L. 	1=17 l'57-f — TM 

T' 1,, 	{5 —  [2 — 	(E') V-2-4/1.)( Imo.:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 -5- 

I7L KI=1*J')-4-4/1/1 E')V-3-4/1/1 )(51 J—JI. (23m 

9) 	,K't,AElit!tt L L V41  tc: . 

[MS (ES I) m/z 	348. 	3 (M+H) +] 

1,AIL-alt 	(10m g) 	El/FR i 	)1. (1 m L) 	t::_g1174 1.,, 	1N 	HC I 

/E t 2 OgA (O. 	029 m L) 	)iliAtcc. t 12tc*ffiltI,ERL, SE1E 

-at 	(8 m 9) 	lEi.tx-/21L L -C 14' tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	348. 	3 (M+H) +] 

-*AIN 1 23 	4— [5— ()(1*>)( 	'L') 	I ° ') 	'-3-4)1.] — 2 — 

(E')V-2-4/1.)( F 	..:>) 	—5, 	6, 	7, 	8-5- 17L KI=I*J') 

YERVA 

{5 —  [2 —  (E') 	J -2-4/1.) 	..:>) —5, 	6, 	7, 	8-5- 7 

L KI=1*/ ') J-4 --OH E') :')-3 —4)0 ) < '9 ' i —11. (1 0 m g) 

t:.-..TH F 	))11A., 	-,L66:.-.3.1<ni1TN a H 	(60%, 	dispersion 

i n 	o i 	I ) 	(2. 	4m g) 	))1:1A., 	0. 	5 HirAl1C' L AL-. 	-t.  OA, 	Me 

I 	(0. 	0015 m L) 	)J1:1A., 25.070.6:.= -0MAi' L tc. avrbatt:.-Aim 

i)1,)iiiA.act.,7-c_-,/, 	-t 7 4 1- --eztig L. WIT ---egP1 	It 	L AL-. 

ii8 It 	:> 1) t it J I. t 710 1=1 7 1'7 7 4 — --0 it l' L , 	4— [5— ()< I.. 

:>)<)1,) 	I °') 	' — 3 — 4 /1.] —2— 	(El)V-2-4/1.)( F 	..:>) 	— 

5, 	6, 	7, 	8-5- 17LKI=1*)') 	(1 2 m g ) 	,Ailt!tt L L --C1'41  

tc. 	i!,AlEaltEi/FRI)11,:.-.g/1741.„ 	1N 	HCl/Et 2 0,4-y (0. 	0 

28m L) 	))1:1A.tz-_- . t 12 tz-_-*ffit 	214R L, SafEat ( 5 m9) 	?)M 

't,L L-C14tc_-. 

[MS (ES I ) m/z 	362. 	3 (M+H) +] 

roil  24 	5— [2— (E') V-2-4/1.)< Imo.:>) —5, 	6, 	7, 
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8-5- 1-7LKI=1*/-4-4/1/1 EI)-3-7-1 -Z 

*you 1 0 3 ODifl 1 (Zit 12 tz-_- 11,:.= ck (,), 	2 - 7/1/7J-  C1- 3 - 	(4, 	4 

, 	5, 	5 -5- 1-7))1.-1, 	3, 	2-:'J7J- *IJ-7J1=17-2-4/1.) 	E') 

o)1tt)(,)6:.-..5- 	(4, 	4, 	5, 	5 -5- 1-7)</l/-1, 	3, 	2 -:'J7J-* 

Itt1=17 	- 2 -4)0 E I) 	- 3 -7Z 	CEIlki\ --C, SafEat (4 7 

mg) 	lEi.t,12tKL1_, --C1'417L-c. 

[MS (ES I) m/z 	333. 	2 (M+H) +] 

R1 25 	N-)</l/-5- [2- (E1):')-2-4)1.)<1-*:>) - 

5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7L I CI*)') 	--OH EI):J-3 -7Z / 

5- [2- (E1):')-2-4/1.)(1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8 -TI-7L 

K1=1*/ ') 	- 4 - 4 A.] 	E'):'J- 3 -7Z 	(2 4 m g ) , 	7J/1/1.x7)1. 

52L K (0. 	00 8 m L) , *AIL 1- ') it 1-*>7AJ-  1- ') 	L. (6 1 

mg) t:MeCN (1. 	5mL) CNA., 25.09.1,:.= -CIMAi L it. avma 

tt:.-..7.K. 	Elm' 	)1,, 	gm*At I-') r, ix 7.KgA 	)J1:17L, 	A ffl 441F 	•'i - .D tc_- 

. VCI,T.7.1KKOgd-  I-') r, 1.,. TIM L. 12318 LAL1, WIT -C174P1 	It 

Lk. Mat 	') t it/1.)7 7 L. 	1=1 7 1- 	7 4 -Tall  L. fr,EiLat 

( 3 m g ) 	lEi.txu)i.L L --C-  14' tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	347. 	2 (M+H) +] 

*-s,1N1 26 	N, 	N- :'J)</l/-5- [2- (L°I)-2 -4/1.)< 1-* 

:>) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7L Ki=1*) ')-4 --OH EI):)-3 - 

7 

5- [2- (E1):)-2-4/1.)(1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8 -TI-7L 

I 	') 	-4 - 4 A.] EI):J- 3 -7Z 	(2 4 m g ) , *)1/1,.7)1. 

52L K (O. 	03 3 m L) , *AIL 1- ') Tit 1-*:>*r,At 1- ') r,L. (92 

mg) t:MeCN (1. 	5mL) CNA., 25.09.1,:.= -CIMAi L it. avma 

tt:.-..7.K. 	Elm' 	)1,, 	gogv.KAt 1- I) r,./A4Kgrf-YciriA., 	AffitaliFD tc_- 

. vcw, 	,:,:vmogrd- I-') r, 1.,. TIM L. 12318 LAL1, WIT -141 	It 

Lt0 Mat 	') t it/1.)J 7 L. 	1=1 7 1- 	7 4 -Tall  L. fr,EiLat 
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( 8 m g))'t A itt L L -C1'41 tc_-. 

[MS (ES I) m/z 	3 6 1. 	2 (M+H) +1 

R1 2 7 	tert —Vs 	)l. 	[2 —  ( {5 —  [2 —  (E') :') 	— 2 — 

-1/1/)(F 	') —5, 	6, 	7, 	8—T I7L KI=1*/ ') J-4--OH.] 	L") 

— 3 — 4 )1/1 77 Z i) 1)1/1 t ll./ 	— 1, 

t e r t —Vs 	)l. 	{2— [ (5 —11=IE'):')-3 —4)0 77 Z)1 

IJI/1 t/l/i 	— 	(INAJS, U S 2 0 0 3 / 1 8 7 0 2 6 	Vg. ) 	( 

1 20mg) , 	I. (Et 	71) :')t1=LJ (1 1 6mg) , 	Pd 2 	(d b a 

) 3  • CHC I 3  (2 Om g) , 	X—Phos 	(3 6 m g) , E/FRt 1) r,11, 

8 0 m g) 	I,: 1 , 	4 —:')7J-*It i 	(7. 	6 m L) 	))1:1A., 	1 0 Ott::"C 411i 

rmtv-- Lit. aVrbat25.070.(,:.:M I., tc_-1, E/FRi)1.))11A_AM L„ -t7 

-I 	Tgit L, gET Tgg 	It 	L tc. %St t:.= 4 — 7 D I:I — 2 — ( E I) 

—2-4/1.)< F. 	') —5, 	6, 	7, 	8—T I7L KI=1*) 1) J (35 

mg) . 	Pd 	(OAc) 2  (6mg) , 	S — Phos 	(21 mg) . 	'00'30V) 

r, L. (1 0 0 m g) , 	1 , 	4 —:')7f*It/7.1< (3/1) 	(3. 	6 m L) 

MA., 	1 0 0°C6::"C 4 Hirmtc-- Lk. avribat 	-k-5..9.t:.-..m L„ 	RI/1/ 

)J[1 A_ A E L tc•l„T 7EKOgrd- 	') r, IA TIM L, -t 7 4 ITT23,18 L, 	1,',1)1 

T-C174PlIt 	Lk. Mat 	') t it/l/t 7 A 	1=17 1-77 4 — TIM 

L, SafEat ( 4 9 m g ) 	::: t A =it t L L -C1'41 7-c_-. 

[MS (ES I ) m/z 	4 7 6. 	3 (M+H) +] 

o]1 28 	N— {5— [2— (L"):')-2-4/1.)< Imo.:>) —5, 	6 

, 	7, 	8-5- 17L KI=1*/ ')-4 --OH E'):')-3 —4)0 I'91  

—1, 	2 —77 Z 

t e r t —Vs 	)l. 	[2— 	( {5— 	[2— 	(I ° ') 	J -2--')V.) 	Ii 	:> 

) — 5, 	6, 	7, 	8-5- 17L KI=I*J')-4 --OH L"):')-3 — 4 

)14 	7Z )) I)1/] )3)1/1 —  I` 	( 3 7  m g) 	t:THF 	(2mL) 	)iliA. 

, 	-,_ 6 t:.:31Cli-F T 1 0%YER ( 2 m L) 	))1:1 A., 	221,:.= -C 1 0 HirAtRi' Ltc_- 

. avrbatt:71K, 	1=1 1=1*)1,/,.. 	.omt i) r, A 	)ilil A., 	A ffitailf 	''ff .D it 



WO 2014/034898 
	

111 
	

PCT/JP2013/073438 

[0038] 

o 	C1 	,:,:V.KKOgrd- 	') r, IA TIM L. 	12318 1., tc•l, WIT --C174 	R 

1,, ffiat at ( 2 4 m 9 ) 	't, ElE1 =It t L 1., -C 14' tc . 

[MS (ES I ) m/z 	3 7 6. 	2 (M+H) +1 

-Aro] 1 29 	N, 	N -:'J)< 	)I.- N' - {5- [2-  (El) :JJ- 2 -4 

)1.)< F 	') -5, 	6, 	7, 	8-T I7L KI=1*/ ') J-4--OH.] 	L"):'J 

-3-4/1/1 I'-1, 	2-:'J7Z 

N- {5- [2- (E1):-2-4/1.)< Imo.:>) -5, 	6, 	7, 	8 -5- 

I7L K1=1*J')-4-4/1/1 E'')-3 -4)0 I'91 - 1, 	2- 

7'-J(20m g ) t:.:MeCN 	(2 m L) , 	E t 3 N 	(0. 	0 7 4 m L) , 	p 

- HI/I 	)1/* Jggib< 	)1. (6 0 m g) 	)ilil A., 	5 0 tt:.=-C 1 0 Hirmtli- 

1, tc . a vipb at t::_m fra ogrol< A t 1- i) r, 1-1.7.1<gA, 	1=1 1=1*)1/1A 	)iliA_, 

tEli ffitaff 	''f -  -D tc. UM 	,w.7.1<e,Mt 	') 	A --CIVA L. AsiA  Lt_-'*. 5iFX 

ET ---egP1 	It 	L tc. Malt 	:> ') t it)l. t 7 A 	i=i7 I- 	77-I-_M 

-ti  L. gafEat ( 3 m g ) 	,1E1E1=Itt L 1.V41  tc. 

[MS (ES I ) m/z 	404. 	3 (M+H) +1 

*Yggli 1 3 0 	4 - ( 5 - 	1=1 7°  1=1 EA/ E ') 	- 3 - 4 )I.) - 2 - ( E 

'):') -2 -4/1.)< 	..:>) 	-5, 	6, 	7, 	8-5- 17LKI=1*J')  

211 

	

*you 1 0 0 t:.-.. it t; tz-_- 	a t :.-.. ct (,) , 	2 -) 	)1.- 3 - 	(4, 	4, 	5, 	5 - 

T 17) 	)1.- 1 , 	3, 	2 -:'Jt*Itt 1=17 	- 2 - 4 )I.) 	E') :')19)4t1-) 

tj6:.:3-:>1=17ctiE/1/-5- 	(4, 	4, 	5, 	5 -5- 17)<3- J1.-  1, 	3, 

2 -:'Jt*Itt1=17 	- 2 - 4/1.) E ') :) 	CE111)\ --C-, 	atat 	fit„  

L L - C 14' tz-_-  . 

	

[MS (ES I ) m/z 	3 5 8. 	3 (M+H) +1 

R1 3 1 	1 - {5- [2-  ( E 1) :') 	- 2 - 4 )1.)< Imo.:>) -5, 	6 

, 	7, 	8-T I7L KI=1*/ ') 	- 4 -4/1/i E') :'JJ - 3 -4)0 7-1-ff 

J- 2 -7f 	YERVIn 

[if11 ] 	1 - ( 5 -11=1E,):') -  3 -4 )I.) 77-ff- 2 -7J-  JO) 
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-TkII 

3, 	5 —V11=1E')V, 	77-ffV-2-7J- , 	r,'(Ltlii], gRt') 

r, A t:.= HI/I 	))1:1A., 	1 0 0 t (,:.= -C 6 Hi rm111-- Lk-. 	avribat 	.-k-5.,Fai t:.-.. 

M 1,, I'M' 	)1/ 	))1:1A. A fR L tc_- '1„:,:VIKRt 	') r, A TtV31 L, -1z7 4 

Hntili L , 	113111-F --egP1 	Itx. 	L , ogatat 	tiEiiit!tt L L ""C 14 tc: . 

[if12] 	1 — {5— [2— (E') V-2-4/1.)( Imo.:>) —5, 	6, 	7 

, 	8 —5-17L KI=1*/ ') J-4 --OH E')V-3 —4)0 77-ff: 

— 2 — 7J- 	ila OM OD-Ikl I 

1 — (5 —11=1E')V-3 —4)0 77-ffV-2-7J- J (6 2m g 

) , 	E' 	(Et 	71-) Vt1=LJ (83mg) , 	Pd 2  (d b a) 3  • CHC 

1 3 	(1 4 m g) , 	X—Ph o s 	(2 6m g) , EIIFMOV)r,./A (8 Om g) 1.: 

1 , 	4 —V7J-*1)-  i 	(5. 	5 m L) 	)]1:1A., 	1 0 Ott:.=-C1R-='='Litc, a ziA 

at 	-k-.5Eal t::_m I., tc,l, ElIFRi)1/)inA_AfRl„ -t74 H-C' VAR L , All 

-F --c174PI 	It 	L tc_-. Mat t:.-. 4 — 	1=1 1=1 — 2 — ( E ') V 	— 2 — 4 )I. )< 

*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8-5- 17L11=I*J') 	(56mg) , 	Pd 2 	(d b 

a) 3  • CHC 1 3  (1 4mg) , 	t—Bu—X—Ph os 	(23mg) , 	'a' 

OV) r,./A, 	1, 	4 — V7J- *It/7.1< ( 3 / 1 ) 	(3. 	6 m L) 	))1:1A., 	1 

0 0 t (,:.= -C 5 Hem111-- L tc. a vmat 	'-&5.070.t:.:M L,.. EI/FRi 	)1. 	)Ju A. 

fR L tc,1„w 7EKOtd-  I- ') r, IA ---MIA L, -t 7 4 I- --e2318 l„ WIT --egP1 

It 	L AL-. Mat 	:> ,) t it J I/ t 710 1=1 7 I- 	7 7 -I -Tall  1.„ 	1 - 

	

f 6 — [2 —  (E') 	J -2-4/1.) 	..:>) —5, 	6, 	7, 	8 —5- 17L 

K1=1*/ ') 	—4-4/1/1 E')V-3 —4)0 77-ffV-2-7J- J (5 

8 m g) 	AEI=It!tt L L ""C 14' tc: . 

[MS (ES I) m/z 	3 8 7. 	2 (M+H) +] 

At-a t 	I'M' 	J1. (,::_g/F4 L, 	1 N 	HC 1/E t 2 o g,y  (0. 	1 4 8 

m I-) 	)J1:1A.tz-_- o 	tUtz-_- *ffiltZtERL, ffiatat (6 3 m g ) 	lEi.t,T/21 

L L --041 7-c_-. 

[MS (Es I) m/z 	3 8 7. 	2 (M+H) +] 
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-AT-mm.132 	N— {5— [2— (E'):')-2-4/1.)< F 	') —5, 	6 

, 	7, 	8-5- I7L KI=1*/ ') 	—4-4/1/i L"):')-3-4/1/1 77-t 

-7 Z K YERZ 

5— [2— (L"):-2-4/1.)< F 	') —5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L 

KI=1*/ ') 	—4-4/1/1 E')-3-7-1 Z 	(20m g) (ZTHF 	(1 

m L) , 	E t 3N 	(0. 	025m L) , 	ilifE7-t)i. (0. 	0 07m L) 	))1:1 

A., 	25.09.1,:. C 3 Hi 134 tI/4-  L tc: . a vrbat t:.-.. gogivE A t F i) r,11.7.Kgrf-y, 	EIF 

Ri 	)1/ 	)ilil A., A ffitaff 	,/f - -D tc. VM1,1)K7.KKOgrd-  I-') r, IA TIM L 

238 L 7L-1, WIT --egP1 	It 	L tc. Mat 	:> ,) t it)l. t 71. 	Q 7 

I77 -I -Tall  L. 	N— {5— [2— (E')-2-4/1.)< 	..) 

—5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L KI=1*)') 	—4-4/1/1 L"):)-3-4/1/ 

} 7t I- 7 -Z F ( 2 0 m g) 	)Kt5FIEPItt L L --C" ,f4' tc: . 	A IL a t 	OM' 

)1/1,:g11741.„ 	1 N 	HO 1 /E t 2  Oga (0. 	1 4 8 m L) 	)ililAitc. t 

12 tz-_-  * ffl t 	2ER L, a El Eat (9 m g) 	nt,x3i.L L --C14 tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	375. 	2 (M+H) ±i 

*-s,gu 1 33 	4— [ 5 — ( 1 , 	1 —:'J7J- *:> K 	7J- 	)1/* 1) 	—4 —4 )I. 

) 	L"):')-3-4/1.] —2— (E'):')-2-4/1.)( F 	') —5, 	6, 

7, 	8 —5-  I-7L Ki=1*/ ,) 	L'intig 

[Tfl 1 ]4— (5-11=1 	E') :') 	—3-4)0 	7J- 	)1/* 1) 	1, 	1 

—:')7f*:> K °XIII  
3, 	5 —:')11=1E,):')J 	(50 0 m g ) , 	7J- 	)1/* ') i 	1 , 	1 — 

7J- *:>K (343mg) , 	Pd 2 	(d b a) 3 • CHC 1 3  (110mg) , 	4 

, 	5— E' 	(:')7i=)1/7 7 4 i) —9, 	9 — :'))<J1/*IJ- 5- 	(1 2 

3 m g ) , 	N a 0— t — B u 	(305m g ) t:.-_, 	A r 4 # %,-F, 	HI/J 	( 

6m L) )iii A_ , 	1 0 0 t t:.-. -c 1 Hi rm 111- L AL-. a vrbat 	t7-( I---(12 A 

L, 	1,',111-F --C174P1 	It 	L tc_-. Mat") 71 D7 l'77 4 

— -Clitt1 L, SafEat ( 324m g) 	tom{V‘E2tK L L -CM tz-_-  . 

[VI 2 ] 4 —  [ 5 — ( 1 , 	1 —:'J7J- *:> K 	7J- 	)1/* 1) 	— 4 — 4 )I.) 	E 
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1):')-3-4)1/1 —2— 	(E1):')-2-4)1.)( I-*:>) 	—5, 	6, 	7, 

8 — T I- 7I K 1=1*) ,) i 	YERZOIII 

*roil 2 7 (zit Utcat:.-..ct (,), 	tert-1/1/ 	{2— [ (5—/ 

1=1E1) :') 	— 3 —4)14 	7Z i] i)1/1 	t)i./-1,04-tt)(,)(,::4 — 	( 

5—/CI 	EI) :') 	— 3 —4)0 	7J- )1/* I) 	1 , 	1 — :')A- *:> KCE11 

ki\ --C, 	4 — [5 — (1 , 	1 	*:> 	KA- )1/* ,) 	4 —4)14 	EI):') 

—3--')I] —2— (E1):')-2-4)1.)< I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 — 5- 

I- 7 L K 1=1 * i ,) 	't, Elilt!tt L l., --C 14 tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	4 5 1. 	2 (M+H) +1 

	

giAlEalt ( 9 2 m g) 	ffFRI/l/t:.=g1174 L, 	1 N 	HO I /E t 2 0g 

A ( 0 . 	2 0 4 m L ) Cili Ai-co t Utz-_-*ffit 	1214R L , fr,E1Eat (50 

mg) 	lEit,x-/21L LC-Mtc. 

[MS (ES I ) m/z 	4 5 1. 	2 (M+H) +1 

*SR 1 34 	4— [ 5 — (7-1-ff:')— 3 — 4 )1.7t*:>) E I) :'J 	— 3 — 

4 A/1 —2— (E') 	i -2 -4)1.)( I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 —5-  I-7L 

[s I1] 	3— [ (5 —11=1E'')-3 —4)0 7t*:>1 77-ff: 

— 1 —t/l/tR tert— /)1,a),Ics 

5 —11=1E'')-3-7J--)l. (5 0 0 m g) , 	3 —L Ki=1*:>77 -ff 

J— 1 —t/l/tRt e r t—Vs )l. (7 47mg), 	PPh 3  (1. 	13 

g) t: Hi.' 	(1 5 m L) CNA., 	-,3  66:.-..7‘1:')t)l/tR:')i)i. (2 

. 	2 Ma) Hi.' 	'74'fa) 	(2 m I-) Cili A_ 9 0 t t:.= -C.  2 Hirmtv-- L tc. Ufa 

TTalt‘Tbalta)gPlIt 	Lk. Mat 	I) t it/l/t 7L. 	1=17 	7 

7 4 — -Clittkl L, tMEILat ( 8 2 0 m g) 	i Lt, 	'12tK L L -C147-c_-. 

[if12] 	3— ( {5— [2— (EI):-2-4/1.)( I-*:>) —5, 	6 

, 	7, 	8 —5- 1-7 L I 	') 	— 4 —4A/1 E ,):) 	— 3 —4)14 A- * :> 

) 77-ff:'J —  1 —t/l/tRtert — 1)1/0)2CS 

-410] 1 2 7 (Zit Utz:- 	516:.:. ,:t ('), 	t e r t — Vs  3 ll. 	{ 2 — [ ( 5 — 1 
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1=1 	E') :J 	— 3 — 4 AA 77 Z /1 IJI/} t11./— 1,04V-A (,:: 3 — [ 

(5 —11=1E,) 	— 3 —014 7J-*1 77-ff —  1 — t/l/tRt 

e r t — 7/1/CE110-C, g{EiLattAlitIttL L --C-  M /L-  0  

[V131 4 —  [5 —  (77-ff:'J -3 -4/1/7J- *:>) E'):-3-4/1/ 

] —2— (E1):)-2-4/1.)<1-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 — TI-7I ICI 

* i 'J 	YERZIO -111 

3— ( {5— [2— (E1):')-2-4/1.)< I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 — 

5-  IF-3I KI=1*/ ') J-4--(1l.] 	E'):-3-4/1/1 7J- * :>) 	77-ff:'J 

J-1 — t/l/tR t e rt-1/1/ (1 30mg) t:.:THF 	(2. 	7mL 

) , 	1 0 %irangt ( 2 . 	7 m L) CNA., 25E1 I,: -TIMIlirAtRi'' L tto avm 

att:Angtt ') r,IACNIA.IfifaLtc4k, 	1=1 I=I7J/1/1ACililA., 	Affitailf"ff 

tc. UM 	,W.7.1<e,Ogd-  I- ') rJ IA TIM L. 1)11A L tclik. 101T z;8 

It 	L, 	4 —  [5 —  (77-ff —  3 — 4 )I/7J- *:>) 	L"):J— 3 — 4)1/i 

—2— (E 1):')-2-4/1.)< I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L KI=I* 

i l) J 	14 7 - z - : . 

[MS (ES I) m/z 	389. 	2 (M+ H) +] 

i!,AiL-E'lltt ( 1 8 m g ) 	fi/FOgti)1/6:=g1174 L, 	1N 	HCl/Et 2 Og 

a ( 0 . 	0 4 6 m I- ) 	)ilil A./L- 0 t 12 tz-_-*ffit 	1-,,VR L, ffiElEat ( 1 	1 

mg) 	n t x/21 	L L -T 14' /L-  . 

[MS (ES I ) m/z 	389. 	2 (M+H) +1 

roil  3 5 	1 — [3 —  ( {5 —  [2— (E') :')— 2 —4/1.)< F 	') 

—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*) ') J-4 --OH L") :'J-3-4/1/ 

1 7J- *:>) 	77-ff: —  1 —411.] 1'9' i 

4— [5— (77-ff -3 -4/1/7J- *:>) L"): -3 — 4 11/i — 2 — 

(E'):') -2 -4/1.)< I-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*/ 1) 

(3 4 m g) (:.:THF 	(1 mL) , 	E t 3 N 	(0. 	0 3 7 mL) , ilalE7-t 

)1. (O. 	0 1 m L) Cill A., 25.070.6::. -OMR/4' L /L-  . avmat6:.-..7.K. liFogt 

i)i,ciFIA., #41ffita1f 	-D ko VAN, 	,:,:K7.KKOgid-  I- ') r, A TtV31 L, 
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238 L tcA, 	1,',111-F--egP1 	It 	L tc. Mat 	:> ') t h2 /1/ t 71.1, 	i=i7 I- 

‘774 'NMI  L, ffiafEat ( 3 0 m g ) 	n t 7 	/I/ 7 7 	L L/Z1'41  

tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	431. 	2 (M+H) +1 

*-Agli 1 36 	4 -  f 5 - [ (1 -))1/ 77-ff- 3 -4)1.) 7J-*1 

Ei):')-3-4)1/1 -2- (E1):')-2-4)1.)(1-*:>) -5, 	6, 	7 

, 	8 -5-  I-7L Ki=1*) ,) 

4 -  [5 -  (7-1-ff-3-4/1/7*:>) 	E') : -3 --111/i -2 - 

(E'):') -2 -4/1.)( l*:>) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LH=1*/ ,) 

(34m g ) 	t:.= T HF 	(1 mL) , 	'OR-t:>,,1,, 	( 5 1 m g ) 	)iliA_, 	-,' 6 

I,: 3.KATTMe I 	(0. 	006 5mL) 	)ilil A., 	25.H. 6:.=Z 1 2 Hi rm 111-- L, tc_- 

. a znat 	t 7 4 I-•-c;!®it L, WIT-egg n 	L tc. 4 Ott 	i I) 

t )72)1/t 7 A 	i=i7 I- 77 4 -Tall  L, ffiafEat ( 1 0 m g ) 	:t 

ElEPItt L L -C 14 tc. 

[MS (ES I ) m/z 	403. 	2 (M+H) +1 

U1373 7 	4 - ( 2 - 7 )1/7J-  1=1 E ') :'J 	- 3 - 4 AA - 2 - [ ( 6 - 7 

)1.7f1=1E'):- 2 -4)0 	)< 	..:>] -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7LKI=I* 

[111] 	2 -1=11=1-4- 	(4, 	4, 	5, 	5-5- 1-7)<)1.-1, 	3, 	2 

-:'Jt*Itt1=17 	- 2 -4)1.) -5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L KI=1*/ ') 

0-Ik4.'I 

'AAR 9 0)Tf14 (Zit 12 tcat:.-.. ct ('), 	') 7 )I.7f 1=1)(5' 	)1.t %R 2 

- 1=II=1 -6, 	7 -L Ki=1-5H-1=1, 9' 	[ID] 	E'')-4 -4 

A/04) (,) t: I- ,) 7)1/A-  i=i)( 5' 	)1/7J 	R 2 - 	1=1 1=1 - 5 , 	6,7,8- 

0

1-7L 

 

[if12] 	2-1=II=1-4- (2-7/1/7f1=1E'-3-4/1.) -5, 	6 

, 	7, 	8 -5- I7L KI=1*/')0)-11I 
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2-1=11=1-4— 	(4, 	4, 	5, 	5-5- 1-7))1.-1, 	3, 	2 — :')A-* 

Itti=17 -2 -4)1.) —5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKI=1*/ ,) 	(400 

mg) . 	2 —7)1/A- D —3 — 	— KEI):')i (3 6 5m g) , 	Pd 	(dpp 

f) 	Cl 2  • CH 2C 1 2 	(8 9m g) . gngtt IP,11. (565m g ) 	t:.-_THF 

/7.1< ( 3 / 1 ) 	(6. 	2 ml_) 	)ililA., 	giATb-a!ttC],%1_,tz-_- '1, 	A r rc # 

tCF, 	6 0°C6: --C-  4 HirAtRi' Lk-. avribat 	-k-5.H.6:.-..m L„ El/FR' 	)1. 

N AA C 0-L-1, -t 7 -I 	--eZtit L, ifillIT --egP1 	It 	0-L-  . R iat 	:> 

I) t itll/t 7 IA 	1=1 71-57 4 --Clittkl L, ffiafEat ( 2 62mg) 

ntxL L --C-147-L-  . 

Cif'1' 31 4— ( 2 — 7 )I.7f 1=1 E ') :'J 	— 3 --f )14 —2— [ ( 6 — 7 )I.7f 

1=1E-2--f)1.) 	)< 	..>1 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- I-7L Ki=1*) 1) 

a)2z1I,  

2-1=11=1-4— 	(2-7/1/7f1=1EI-3--()l.) 	—5, 	6,7,8 

—5- 17LKI=1*) ,) 	(62mg) , 	(6-7/1/7t1=1EI-2--()l. 

) 	) ( '9 ' i —11. (3 6mg) , 	Pd 2 	(d b a) 	3  • CHC 1 3 	(1 5mg) , 	t 

—Bu—X—P h o s 	(24 m g ) , 	'00'3t-t:>r,L. ( 2 3 1 m g ) t:.= HI.' 

i ( 2 . 	6 m L) 	))11A_, 	1,ATb-a!ttCl,,t, Ltc_-1, 	A r 4 # ,t,T, 	1 0 0 

tt:.-_ --C 4 HirAtRi'' Lk. arvribat25a t:.-.R L„ El/FR' 	)1.)ili AAC I., 

7-L-1, -t 7 -I 	TAtiiit L, 	ifilll-F--egP1 	It 	O-L-. R iat 	:> ') t it )I/ t 

51.1.1=17 1- 	77 4 —Tall  1,, ffiatat 	": .t1EIEPItt L L--C-147--o 

[MS (ES I) m/z 	354. 	4 (M+H) +1 

R1 3 8 	4— (2 — 7)1/A-  1=1 E ') 	— 3 --f )14 —2— [ ( 5 — 7 

)1/7tDEI-2-4)1.) )<1-*:>] —5, 	6, 	7, 	8 —T* 

i I) 	Vangtit 

*to] 1 3 7 oifil 3 LPlatc1:511,:.= ct (') , 	(6 — 7 )I.7t 1=1 El) 	— 2 

--(JO 	)< 51  i — 11.0)4t1-) (,) I,: 	( 5 — 7 )I.7t 1=1 E ') :'J 	— 2 --f )14 	)< '91 i 

—)1/CEllo-C, 	4— (2 —7/1/7J-DE'-3-4/1.) —2— [ (5-7 

)1.7t1=1E-2--f)14 	)< F. 	..:>1 	—5, 	6, 	7, 	8-5- 17L K1=1* 
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J I) J 	,::: tEliltItL I., --C147co 	a i E a t ( 9 6 m g) 	MIF R 1 	J I/ ( 2 

. 	7mL) 	6:.-_3e11741.„ 	1 N 	HO I /E t 2 Oga (0. 	3mL) 	))1:1A_, 	2 

5.H. t:.= ---C 0 . 	5 Hem tt#`-' I., tc. t 12 tz-_-*ffit 	1214R 1, *Mat at ( 1 1 3 m 

g) 	lEi.t,T/21L I., --C14 tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	354. 	4 (M+H) +1 

*-Agli 1 3 9 	4 — ( 2 — 7 )1/7J-  1=1 E') 	— 3 --f AA — 2 — [ (3 — 7 

)1/7J-1=1E-2--f)1.) 	)< I-*:>] 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7LKI=1* 

*to] 1 3 7 0)Tfl 3 LPIatcl:51(,:: ct (,) , 	(6 — 7 )1/7J-  1=1 E 1) 	— 2 

--(1l.) 	)< 5' J —11/01VD (') I,: (3 — 7 )1/7J-  QE') :'J 	— 2 --f AA 	)< ,9' i 

—)I. 	PI 0 Z., WEIL at 	::: tEliitt L 1, -C1 147c. 

[MS (ES I ) m/z 	354. 	4 (M+H) +] 

*-s,gu 1 40 	5— { 2 — [ ( 6 — 7 )1/7J-  1=1 E 1) :')— 2 —4 ji.) )< I- *:> 

1 —5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKI=1*) ,)-4-4/1/1 	L"):'J-2—)j 

11/7= I-') )I. 

[V11 1 ] 	5 — (2 —1=11=1-5, 	6, 	7, 	8 —5-1-7LH=1*/ 1)-4 

--(11.) 	L°') 	— 2 —t)1/t= I- '))1/0III,  

*to] 1 3 7 0) I fil 2 t::- it l.; tc: 	at: ct (') , 	2 — 7 )1/7J-  1=1 — 3 — 	— K E 

') 	04V) (,) t:.-.. 5 — 11=1 	E') 	— 2 — t)1/ 7J= I- '))1., 	T HF a)4t 

ID(,) t:.= 1 , 	4 — 	7J-  * It 	CE11 kiN -C. tmacEatntxu-)IL 1,Z14tc. 

[if'i'2] 5 —  {2— [ (6 —7/1/7J- D E') 	—2 — 4 AA )< i-*1 — 

5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7LH=1*) ,)-4-4/1/1 	L") :'J-2—)J)1/7J 

= I-') A/0111 

5— 	(2-1=11=1-5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKI=1*) ,)-4-4/1/) 

E') :)— 2 — t)1/7J= I- ') )1. ( 9 0 m g) , 	(6 —7/1/t1=1 E 1) :') % — 2 

--(JO ) ( 5 ' i — )I. (5 5mg) , 	Pd 2 	(d b a) 3  (31 mg) , 	t —B 

u—X—P h o s 	(2 8 m g) , gR-t:>,,L, (21 8 m g ) I,: HI/I 	( 

3 m L) 	)N1 A_, 	a Mat 	ji,,' k, I., 7-c_-'f, 	A r rfj.A#m-F, 	1 0 0 t t:.-. --C 8 



WO 2014/034898 
	

119 	 PCT/JP2013/073438 

Hirmtli- Lk-. azmat 	-;E 6::_F L„ gm' 	11, 	)]QA_ a c L, tc,l, -t 
74 IN T2318 L, 	ifil)l-F --C174P1 	It 	L tc. Mat 	') t it ) I. t 711. 	1=1 

7 iN 	5 7 4 —Tall  L, ffiatat ( 5 7 m g ) 	lEi.tx)i. L L V4Itc_-. 

[MS (ES I) m/z 	36 1. 	3 	(M+H) +1 

[0039] 	R1 4 1 	5— {2— [ (3 — 7/1/7f DE') :)— 2 —4)0 )< 1N*:> 

1 — 5, 	6, 	7, 	8-5- 1N7L K1=1*)')-4-4/1/1 	El)-2—t 

11/7= IN l) /I/ 

*to] 1 4 0 0)Tfi 2 (Zit 12 tc 	511,:.-.. ct (') , 	( 6 — 7 )1.7f 1=1E l) 	— 2 

— 4 )1/) 	)< 51  J —11.0)4VD (') I,: 	(3 — 7 )1.7f 1=1E l) :'J 	— 2 — -( )I.) 	)< '91  J 

—11.'OR-t:>r,11.0)411-) (') (ZINa0 — t — BuCE11 0-C, SZEIL'at,'," 

t A at t L L -MI  tc . 

[MS (ES I) m/z 	36 1. 	3 	(M+H) +] 

*-s,gu 1 42 	5— {2— [ (3, 	5 —:'J7/1/7J-  1=1 El) :')— 2 —4)0 )< 

IN*:>1 —5, 	6, 	7, 	8-5- 1N7L Ki=1*1 1)-4-4/1/1 	El):- 

2 — t/1/ 7J= IN ')/1/ 

to] 1 4 0 0)Tfi 2 (Zit 12 tc:511,:.-.. ct ('), 	(6-7D °')/-2 

— 4)0 )< 51  J —11.0)4V)(,) I,: (3, 	5 — 	7)1/7J-  DE') 	— 2 — 410 

' 9 ' I —11/gR-t:> r, .1-,.0)4-U-D (') (:.= IN a0— t —B u 	JE111)\ --C, 	SE4E-a 

t 	::: t IEIEPIt t L L -041  tc . 

[MS (ES I) m/z 	3 7 9. 	3 (M+H) +1 

-A.s,gu 1 43 	2— (E')-2-4/1.)< 1N*:>) —4— (E')..- — 

5 — 4 )I.) —5, 	6, 	7, 	8 — 5-  IN 7 L K1=1 * I ') J 	YE 	YE 

-410li 8 2 0)Tfl 2 (Zit 12 tc: 	516:.= ct (') , 	E ') 	— 3 — 4 )1/t1=1R0) 

itt) (') I,: E l) Z 	— 5 — 4 )1/ 7J1=10g1 	I) 	OgrOJ ') r,1A0Ditt) (') t:.-.. 'OR t 

')r,IACE110-C, 	2— 	(E')-2-4/1.)< 1N*:>) 	—4— 	(El) ...Z: 

— 5 —4)0 — 5, 	6, 	7, 	8-5- 1N7L K1=1*JI)Mt,12tKLI.,-C 

14' tc . 	A IL at ( 1 0 0 m g ) 	l'FR 1 	11/ ( 6 . 	2mL) t::_gg tj, * 

ATT 1 N 	HO 1 /E t 2  Oga (0. 	3 1 mL) 	))1:1A., 	1 Hirmll 	Lk- 
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. t 12 tz-_-  * ffl t  	L, g4 EiE at ( 9 1 m 9 ) 	nt: 	L L .-C Mi/L-  . 

[MS (ES I ) m/z 	3 1 8. 	9 (M+H) +1 

TcA3$fi1il 	C 19 1-1 18 N 4 0 • HC 1+0. 	1 H 2 OLL-C 

itXti (%) 	c : 63. 	9 9 	H : 5. 	43 	N : 1 5. 	7 1 

ALIO (%) 	c : 63. 	83 	H : 5. 	42 	N : 1 5. 	53 

R1 44 	2— [ ( 6 — 7 )1/7J-  1=1 E 1 ) V 	— 2 — -( )I.) )< I- *:>1 —4 

— (E')--.ZV -5 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8-5- 17L K1=1*J I) 

[V III  1 ] 	2 — 	1=1 1=1 — 4 — 	( E ') --.Z V 	— 5 — -f )I.) 	—5, 	6 , 	7 , 	8 — 

5-  I-7L K1=1*/ I) 	Ig),Ikl'ilS 

-4101i 8 3 0)Tfl 4 (Zit 12 tz-_- 	516:.-.. ck t') , 	E ') V 	— 3 — -f )I. t 1=1 JO,3r a) 

'RI-) t,) t:.-.. E 1) z V 	— 5 --f JI/t1=1 J0'3, 	Pd 	(PPh 3 ) 	4 01tb t') I,: P 

d 	(d pp f) C I 2  • CH 2 C I 2 CE110-C, CEIL-alt — atx')i. L 

L•V4I tz-_-. 

[V I2] 	2 —  [ (6 — 7/1/7t 1=1 E') V 	— 2 --f )I.) )< 	..:>] — 4 — 

L")--.ZV-5--f)1.) —5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L Km*/ ,) Ja),ITiiS 

2-1=H=1-4— (E'):-ZV-5--f)1.) —5, 	6, 	7, 	8—TI-7L 

K1=1*J') 	(7 1 m g) , 	(6 —7/1/7J- 1=1E')V-2 --f )I.) 	) ( ' 9 ' J — 

11 / ( 4 1 mg) , 	Pd 2 	(d b a) 3 • CHC 1 3 (20mg) , 	t—Bu—X 

—P h o s 	(33m 9) . gR-t:>r,lx (31 5m g) t::1-/l/i.i (2. 	9 

m L) 	))11 A., 	a Mat Ci,%, L, tc: ,l, 	A r 4# %, -F , 	1 0 0 t 6z.. 	1 4 

Eli IV tI /.1-' Lit. 	rvribat25.H.t:.-..m L„ 	Elimi)1,),QA_act.,7-c_-,1, 	-t 

7 -I 	.-ntitti L, 	ifilll-F.--egP1 	It 	L it. Mat 	:> ') t it 	t 71,, 	1=1 

7 	7 7 4 -Toll L, SElEalt ( 5 9 m 9 ) 	?)M't,X3i'L L.-CM/L- 

0 

[MS (ES I ) m/z 	33 7. 	3 (M+H) +] 

R1 4 5 	2— [ ( 5 — 7 )1.7t 1=1 E ') V 	— 2 — -f )I.) )< I- *:>] —4 

— 	(E')--.ZV-5-4/1.) 	—5, 	6, 	7, 	8-5- 17L K1 = 1 * ) I ) 

*roil 4 4 0)Tfl 2 (Zit 12 tc: 	516:.= ct t') , 	(6-7D°')/-2 
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- -( /1/) 	)< 51  i - )1/04ttpt,) t:.-.. 	(5-7/I/A- ME ') 	- 2 - -( /1/) 	)< '91  i 

-)1/CE110 -C, g4 2 iE at 	't, Alt t L L.-CM tto  

[MS (ES I ) m/z 	337. 	4 (M+H) +1 

R1 46 	2- [ (4-7/I/A-  1=1 E') :'J-2-4/1/) )< I-*:>] -4 

- 	(E')Z:')-5--f/1/) 	-5,6,7,8-5- I-7L K1=1*JI) 

[V11] 4-7/I/A- ME ') 	J - 2 - t/I/7J 	Ogri/1/10-tkai 

2-1=11=1-4-7/1/A- MEI) 	J (300m g) , 	Pd 	(d p p f) C 

1 2 • C H 2C 1 2 	(149mg) , 	1' 9 ' J -)I. (2mL) 	L:.-..DMF 	(2mL) 

DIPEA (1. 	18mL) 	)iliA_, -RiEgAr=j1#WF, 	8 0 tt:.-_ -(13  

VA I'' L tc. a vmat 2 sai t: M L. WIT --(%11 It 	L tc4k, I'M' 

)1/, 	*CNA., 	A ffitaff 	''ff -D tc. VAN, 	,:,:K7.1<0,0gid- 	I) r, ix --etVIA L 

, AsiA L klik. 5ifilliT V744 	n 	L tc. 4 	> 1) t 172 /1/t 71A 	D 

‘77 -I ---Clitll L, SafEat ( 254 m 9) V‘Et Alt t L L -C M L-

. 

[if12] 	(4-7/I/A- ME ') 	-2--f/1/) )< 51  i -A/0111 

4-7/1/A- MEI) :'J 	- 2 - t/l/tRI/1/ (254m g ) t:.-..)< '91  i - 

)1/CiliA., 	N a BH 4 	(170m9) 	)J1:1A., 	4 Hirmtli- L tz-_-  . 	ifil a -F -e a r/i.3 

mat ogo 	it 	L, tc_-,/, Elm' 	)1,, *CNA., A ffitaff 	''ff .D AL-. 

Wil 	AIK7MARt 	I) r, IA TIM L. Imiiiki L tc•flk, IT ---(%1 	It 	L, tc 

. RiStt 	I) t it/1.)J 71A 	D 	l77 -I ---Clit -11 1,, SafEat (1 

26 m 9) 	AIKtAEPItt L L -MI  tc . 

[V13]2-  [ (4-7/1/A- MEI) 	-2 - -(J1.) )<I-*1 -4- 

EI):-5-4/1/) -5,6,7,8-5- I-7L Ki=1*)1)0),III 

-410j1440)1f126:it1;tta6:.:ct ('), 	(6-7/1/A- 1=1 E I) 	J - 2 

- -( /1/) 	)< 51  i -)1.0)4t1-)t,) I,: 	(4-7/I/A- ME ') :'J 	- 2 - -( /1/) 	)< '91  i 

- )1/C110-C , 	at Qt 	1E1 tX-)1 	L L TM' tc_-. 

[MS (ES I ) m/z 	337.3 (M+H) +] 

R1 47 	2- [ (3-7/I/A- ME ') 	- 2-4 /1/) )< I- *:>] -4 
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— (E'):Z:')-5 —4)14 —5, 	6, 	7, 	8-5-1-7LH=1*) ,) 

*to] 1 4 4 0)Tfil 2 (zit 12 tc:511,:.= ct (,), 	( 6 — 7 )1/7J-  1=1 E I) 	— 2 

— -( )1/) 	)< 5' i — )1/04V) (,) t:.-.. 	(3 — 7)1/7J-  1=1 E ,) :')— 2 --( )I.) 	)< ,9' i 

—)1/C110-C, fr,,EiLat 	't,AEPIt!tt L 1., -CM tc. 

[MS (ES I ) m/z 	337. 	2 (M+H) +1 

-*roil 4 8 	2— [ (3, 	6 — :') 7)1/7J-  1=1 E 1) :')— 2 —4)0 )< I- *:> 

] —4— (E,):-Z:')-5 —4)14 —5, 	6, 	7, 	8-5- 1N7LKI=1*)') 

[=I1 ] 	(3, 	6 — 	711/7J-  1=1 Lc' ,) 	— 2 —4)0 )< 5' i —A/0111 

3, 	6 — :')7)1/7J-  1=1 E ,) 	— 2 — t)l/tOgib< 	)1. (3 0 0 m g) 	t::_)< 

5 ' ) —)I. ( 5 m L ) 	)iiii A., 	-,'_ 6 t:.-..3.KATT N a BH 4 	(1 9 7 m g) 	CNA. 

'&21,:::-C 4 HirAtt; Lk-. azzatt:.-Anl-F-eitioww_. 51,111-FTg 

Pllt 	L AL-1. EiMi)1., *CNA., tEliffl*AfF"ff -D tc. VAN, 	,0.1< 

0,0 -  I- ') r, IA TIM L. %IA L tc_1. 	ifillIT --C174P1 	It 	L tc. Mat 

% ')th2)1/t71.0 CI?I-'J77-f--Nit- 1  L, t-7,1E1E-at ( 1 0 5 m g ) 

,:,:: tiElEPItt C. L --C•14 tc . 

[=I2] 2— [ (3, 	6 —7)1/7J- DEI) 	— 2 —4)0 )< IN*1 — 

4— (E,):-Z:')-5 —4)14 —5, 	6, 	7, 	8-5-IN7L Ki=1*) ,)a) 

-Ikll 

*to] 1 4 4 0)Tfil 2 (zit 12 tc:511,:.= ct (,), 	(6-7D°')1-2 

--IAA )< 5' i — )1/01V) (,)1,:: (3 , 	6 — 	7)1/7J-  1=1 E 1) 	— 2 --IAA 

)(5')—)1/P d 2 	(d b a) 	3  • CHC I 3 0)4tbt,)(,::_lp d 2 	(d b a) 	3  CE11 

kiN --C• f,7,1E1E-at 	% MMIL LZAtc_-. 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 5. 	4 (M+H) +] 

R1 49 	6— ( { [4— (E'):Z:— 5 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8 

—5-  1-7 L Ki=1*/ ,) 	— 2 --f A.] 7J- *:>1 )< 	)1/) 	El):-2—t)i. 

7J= I- ') )1. 

*to] 1 4 4 0)Tfil 2 (zit 12 tc:)11,:.= ct (,), 	(6-7D°')/-2 
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[0040] 

— 4 JIA 	)( 5' i — )1.0)4t1-) (,) I,: 6 - 	(L KI=1*:>)< 	)1/) 	E''):'J- 2 -t 

)1/t= I,') )I, CE11 0Z, malEatmtx-,21L 1./V41 tc. 

[MS (ES I ) m/z 	344. 	4 (M + H) +1 

-*SAN 1 50 	6— ( { [4— ( E I) -.Z:')— 5 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8 

— 5-  I- 7 L Ki=1*/ I) 	— 2 — 4 A.] 7J- *:>} )( 	)1/) 	L"):-3-t)l. 

7J= 	')/l. 

2-1=H=1-4- (E')..-5--()1.) —5, 	6, 	7, 	8 — TI-ii 

Ki=1*) ,) 	(8 0 m g ) , 	6— (L KI=1*:>))14 	L"):-3-t/l. 

t=1')/1/ (4 6m g ) , 	Pd 2  (d b a) 3 (30mg) , 	t -B u-X- 

Ph o s 	(55m g ) , 	NaO-t-Bu 	(63m g ) , MS4A (150 

m g) 	t: HI/=J ( 2 m L) 	)ilil A., 	giVPLE'lltCi,%1_,tz-_-'1, 	A r g-Attk, 

-F, 	1 0 0 tt:.=-C 5 HirAtR7,-' Ltto &ltATLE`ilt'&3111,:=R L, FlIFRI)1/ 

)ilil A_ A fR L tc_-1, 7E-C; 34 L, 0 0 --C.  POI:1MA* T5 341- L tc,1„:,:VEKR7 

	

,:> r, IA -M1:31 L, ZIA L tz-_1, 	ifilll-F--egPIlt 	L tc. R igt 	:> ') 

t it/1.)J 71A 	1=1 7 I- 	7 7 -I -Tall L. ffiafEat ( 2 0 m g ) 	?)M 

t"i 	L 1./V4I tz-_- . 

[MS (ES I ) m/z 	344. 	4 (M + H) +1 

-*-s,IN 1 5 1 	2— ( { [4- (E') ..Z:- 5 -4)0 -5, 	6, 	7, 	8 

-5- I7L KI=1*/ ') 	-2--f/1/1 7J-*:>} )<)1.) 	L"):-4-t)l. 

7J= 	')/l. 

u1 5 0 (Zit Utz-_-51t:.:ck ('), 	6- 	( L KI=1*:>)< 	)1.) 	E1) :'J 	- 

3 - t )I/7J= 	') )1/0)4V) (,) t: 2 — ( L Ki=i*:>) 	)1/) 	E ') :'J 	- 4 - t 

)1/ 7J= 	') JI/CE110-C, ffiEtat 	ntxu-)IL 1./V4Itc. 

[MS (ES I ) m/z 	344. 	3 (M + H) +1 

-*SAN 1 52 	2- [ (6 - ) 	JI/E''):'J- 2 --f AA )< H-'] - 4 — 

(E'):Z: 	-5-4)0 -5, 	6, 	7, 	8-5-17L KI=1*) I) 

[Tf'1' 1 ] 4 - (E') Z :'JJ- 5 -4)0 - 5, 	6, 	7, 	8 -5- F.7 L K 1=1 

* i ') 	— 2 -7f -)1/0-11I 
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2— (E1)-2--f)1.)< 	..:>) —4— (L"):Z:')-5 --IAA — 

5, 	6, 	7, 	8-5- 17LKI=1*J 1) 	(550mg) t:THF 	(1 2mL 

) , 	1 5 %±'ER ( 3 m L) 	)iliA., 	319 lac] IM NM L tc: . a vrib -a It 	2 5nTai 

t:=M L tz11, 	EilFRI11., 	7.1<))11A., 	A ffitaff 	-D tc. VMJE 	,K7.1KKR 

t I-') r, IA TIM L, ZEIR L tc_-1, 	1,',111-F --eg PI 	It 	L tc . R ii8 t 	') 

t it 	71.0 1=17 1- 	5 7 4 —TIM' L, fr,ElEat ( 2 40m g) 	''f'41  

tc. 

[ifi'2] 	2 —  [ (6—)/l/L") 	— 2 — -f )I.) )< I--i1 —4— (I °  

I)Z -5 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8 -5- 17LKI=1*) 1)102klI 

4— (E1):Z:')-5 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8-5- 17LK1=1*)') 

—2-7J- -)1. (20m g) , 	2— 	(1=11=1))1.) 	— 6 — )<JI/E1) 	i 	( 

2 5 m g ) . MOM ( 2 4 m g ) I,: HI.' 	( 1 m L ) 	)iliA_, 74 	1:0 

i-/aFmix--e 1 6 0 t (,:.= --C.  5 0 3•rimart.,, L tc: . avrbat 	-t 7 4 1- T 

238 L, A a T --egU 	It 	L tc. Ria t 	') t it) I. t 7 i- 	1=1 7 	7 

7 -f —Tall L, ffiElEat ( 7 m g) 	lEltT1)1L L-C1'41 7-c_-. 

[MS (ES I) m/z 	333. 	3 (M+H) +] 

*SIN 1 53 	2— [ ( 3 — ) 	11. E 1) :') 	— 2 — -( )I.) )< H-'1 — 4 — 

(E')Z:') -5--()l.) 	—5, 	6, 	7, 	8-5- 17LK1=1*JI) 

*rod 1 4 4 0)Tfil  2 (Zit 1.; tc:511,:.= ct t'), 	( 6 -7D°')/-2 

— -( )1/) 	)< 51 J —11/01ttpt,) I,: 	(3 — ) 	JI. E 1) :'J 	— 2 — -( )I.) 	)< '91  J — 

11/CE110 - -C.  . SafEat 	1E1 tX-121 	L L-C. 14tc_-. 

[MS (ES I) m/z 	333. 	4 (M+H) +1 

*- gli 1 54 	4— ( E ') Z 	— 5 - 4 AA -2— f [ 6 — ( 	') 7 JI/t 

1=1)<)1.) 	L"):')-2--f)1.] 	)< F. 	'} 	—5, 	6, 	7, 	8-5- 17LK 

1=1* i I) 	YERVEI 

2-1=11=1-4— (E1):Z:')-5 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8-5- 17L 

KI=1*/ 1) 	(30m g) , 	[8— 	(P)7/1/7J- 1=1)J1.) 	E''): 	—2- 

-1/1/i 	) ( '9 ' J —)l. (28mg) , 	Pd 2 	(d b a) 	3 • CHC 1 3 	(8. 	3m g 
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), 	t—Bu—X—Phos 	(8. 	3mg), gR-t:>',11. (80mg) t: 

HI/I 	(1 . 	6 m I-) 	)J1i1A., 	i!,ATb-a!ttCi,%1_,tc_- '1, 	A CA-A:MT, 

1 0 Ott:.=-0M1R14-' L tc. avribat 	-k-5.070.t:.-..m L1.. 	El/FR i 	)1. 	)ilil A. A 

E 1, tc'1, -t 7 -I Htlitig L,, 	ifillIT--egPlIt 	L tc. Mat 	:> ') j7 

)1/t7101=17 17 4 —Tall  L, glatat (3 7 m g) 	AL.t,12 

C L.-C-14' tc . 

	

[MS (ES I) m/z 	388. 	2 (M+H) +] 

	

i!,AiL-E'iltt:.= E t 2  0, 	1 N 	HC I /E t 2  og',4-YMAJL1, WITT 

gPllt 	L, MalEalt ( 2 6 m g ) 	lEi.t,x3i. L L - C 14tc . 

	

[MS (ES I) m/z 	388. 	2 (M+H) +] 

*SIN 1 5 5 	2— [ (3 —)< 	..:>E')V— 2 —4/1.) )< 	-:>1 —4 

— (E')-ZV 	—5-4)14 —5, 	6, 	7, 	8—T- 1.7I 	K1=I*J') 

2— [ (3-7/1/7t1=1E')V-2-4/1.) )<..:>1 —4— (E')ZV 

—5-4/1.) 	—5, 	6, 	7, 	8-5- 17LKI=1*)l) 	(5mg) (Z)< ,91 

J-11/(1mL),NaH(60%, 	dispersion 	in 	oil 

) 	( 	M) 	)J1i1A., 25E1 I,: --CIMII4' L tc. :5 6 t: 5 0 t t:.= -C 2 El 

Lt

rmtli- 
L-1, 74 	1=1 r, i — /a pi.31, ix --e 1 2 0 t (,:::"C 1 Hirmaz L tc. tlp,o--c 

1 0 0 I. t:.-_ --C 3 El rmtli-Ltc. All T T a VA a It a) g PI 	It 	L tc . 

ii8It') t it/l/t 71A 	1=17 17 7 4 --NMI L, ffiafEat (3 m g 

) 	c ,','K't,EIEPIt!ttL L .Z14 tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	349. 	3 (M+H) +] 

-Arftgli 1 56 	6— ( { [4— (E') :Z:')— 5 —4 /IA —5, 	6, 	7, 	8 

— 5 I7L K1=1*/ ') 	— 2 —4 A.] t *:>1 )<)1/) E')V— 2 —t)l. 

t*It-Z K 

6— ( { [4— (E')ZV-5-4/1.) —5, 	6, 	7, 	8-5- 17LK 

1=1* ) I) J — 2 —4M 7J-*} )< 	JI/) 	E I) Vi — 2 —t/1/ 7J= 	')11/ ( 

2 0 m g ) 	(Z. 	—'7)—)L'—)1. 	( 1 m L ) 	)J1i1A., 	-,3 	66:.:7-1/1/Z ttlElti 

7v1Et ') r,IA ( 1 0 m g ) 	))1:1A., 	9 0 t t:.-_ -C 4 Hirmtli-Ltc. avriba 
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t 	'-&51fri t:.-- M L, MIMI 	)I/ 	))1:1AA E L tz-_1, -t7-1 	Tgiiiki L, WIT 

--C174PlIt 	Lk. Mat 	') t it/l/t 7/A 	1=171- 	‘77 4 — TIM' L 

, ffiatat (25m g ) 	nt,x3i.L L V41  Az-. 

	

[MS (E S I) m/z 	362. 	3 (M+H) +1 

01.11 57 	6- 	( { [4- 	(E') -.Z:')- 5 -4 )I.) 	-5, 	6, 	7, 	8 

-5- 1-7L KI=I*J ') 	-2--f)1/17J- *:>1 	)</l/) 	E'')-2-7-1 Z 

2- [ (6-7/1/7t1=1E')-2-4/1.) )<1-*1 -4- (E') Z 

-5--()l.) 	-5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7L K1=1*J') 	(20m g) 6:=2 

77=7/)<g)-)14.1744y ( 1 m L) 	)iriA_, VUT, 	110 t t:.-_ -C 2 El 

rim 14-  L tc . rfil a -F --e a vm at a) g a 	it 	L tc . Mat 	i) t it)i/t 

71A 	1=17 I,  774 - TM& L, 	EIL-at (2. 	3m g) 	X't,51EIEPItt 

C L .-C1'41 tc . 

[MS (ES I) m/z 	334. 	3 (M+H) +] 

*Yggli158 	N - )< 	)1. - 6 - ( { [4 -  ( E 1) Z :'J 	- 5 -4)0 -5 

6, 	7, 	8-5-1-7L Ki=1*) ,) 	-2 - -f )1/17J- *:>1 	)< 	)1.) 	E') 

- 2 - 7 Z 

-410j157 L Platsa:.-_,t (,), 2 7=77 /)< q ) -Mgaopitt) 

(,) 6:.:2N 	J) 	7 / / ) j- \1 0-c, 	E,BlEaltnt, 

Xu)i. L L'Vffitc. 

[MS (ES I) m/z 	348. 	4 (M+H) +1 

01.11 59 	[6- ( { [4- ( E ,) Z 	-5-4)0 -5, 	6, 	7, 

8 -5-1- 7 L K 1=1*) I) 	-2 -4/1.] A- *:>1 )( 	)1/) 	E') :J 	-2 - -I 

A.] )< 51  ) -)l. 

*to] 1440)Tf121,:.-Atl2L-11,:.:ct ('), 	(6-7D °')'-2 

--( )I/) 	)< 51  i - )1/04-U- Dt,) I,: 	(E ') :'J 	- 2, 	6 - :'J-( )I.) 	E' 	)< '91  i - 

JI/CE110-T , MalEalt,iXtx-)IL 1_,--Mitc. 
[MS (E S I) m/z 	349. 	4 (M+H) +1 
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[0041] 

-Althg1.11 60 	2- 	{ [6- 	()< I-*)< 	)1.) 	E,) 	- 2 - 4 )1.] )< I- 

*:>1 -4- (E,):-Z:')-5 -4)14 -5, 	6, 	7, 	8-TI-7i KI1* 

	

[6- ( { [4- (E1)..z:')-5 -4)14 -5, 	6, 	7, 	8-TI-7I 

Ki=1*/ ,) 	- 2 -4)1/1 7J- * :>} )( 	-.L.) 	E,):')- 2 -4M )< ,9' J- 

)I. (5 0 m g ) 	(:.= TH F 	(1 m L) 	))1:1A., 	-,3_66:.:3_1(ATTN a H 	(60% 

, 	dispersion 	in 	oil) 	(10mg))JFIA.,25.161.1,:::r1 

0 31241I/4-' Lk-. eft, 3_KATTM e I 	(0. 	0 1 3mL) 	))1:17L , 25E:LT: 

--C 2 Hirmtli- Lk-. artAmat -k-mt:.-..m l.„ El/FR' 	)1.)ip A_ a E I., tc'4 

7.KT5A34 L, 00-CMfrifti-17.1< --e5A3Ltc,/„R7.1KKR7 ,,11.--M 

IA L. 238 Lk-1. 	rfilll-F--c174PlIt 	Lk-. Malt 	1) t )72)1/t 71 

1=17 l'7 7 4 — TM& 1,, 	EIL-at (4 1 m g) 	nt,x3IL L --C.  "f41  tc_- 

. 	AIL at I,: E t 2 0 (2mL) 	)irl A., 	-,3_ 6 t:.:31CATT 1 N 	HC I /E 

t 2  Oga (0. 	3 1 m L) 	)ilil A., 	25J: --C 0. 	5 Hi 124 1I14-' L tc: . 	t 1.; tz-_-* 

ft 	1214R L, SafEat ( 1 2 m g ) 	lEi.txu)i. L L Vffitc. 

[MS (ES I) m/z 	3 63. 	4 (M+H) +] 

*SAN 1 6 1 	2 - [ (6 -i5-=)1/E ,):- 2 -4)14 )< I- *:>1 -4 

- 	(E')..-5-4/1.) 	-5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*) I) 

[1I1 ] 	2 — ID 	— 6 — 	( { [t e r t —7)l. (:'))()1/) :>')11/] 

7*:>1 	)<)1/) 	E')10-IkliS 

(6 — 11=1E,):) -2 — 4)0 ) < , 9 ' i — )I. (2g) 6:CH 2 C I 2 (5 

0 m L) 	)ililA., 	-,3  6 (Z. tert-1/14))( 	JI. 	I=11=1:> 7 	( 1 . 	6 g 

), 	4 zyv-)1, (5 4mg) , 	DI PEA (5. 	5mL) 	)iliA, 25E're 

4.I14-  Lk-. azmat t:.-..E t 2 0 	)iii A_ A fR L tc•l, 7E 553L, „,0-c 

MfrIM-17.1KTA341-  L tc•1„VIKKR7 	r, IA TIM L, 2318 L tc•l, A 

ET --C174P1 	It 	L tc: . R iat 	') t it ) I. t 71A 	1=1 7 	5 7 4 — Tlit 

T'  1,, t-TEILat ( 3 . 	1 1 g) 	,Kt, iElEiitt L L --cAtc. 

[VI 2] 	2 — 	( { [tert —7')I. (:'))()1.) 	:>')/1/] 7f*:>1 	)( 
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/I.) - 6 -i5-=/1/E I) V 

A r4#%,-F, 	(2 -11=1 	-6- ( { [t e r t -1/1/ (V) 	/1/) 

:> ') A/1 A- *:>1 	)-11.) 	E1):') 	(5 0 0 m g ) 	(,:.= 1 , 	4 -VA- *IJ- 	( 

3 m L ) , 	E=/I/ I- ') Vs /l/ta ( 1 . 	0 5g), 	Pd 	(PPh 3 ) 4 	(9 6 m 

g) 	))1:1A., 74 	I=I r,i-/artAim--e 1 2 0 tt:.=-C 2 o3AilaFt, Ltc. 

azmatt: pd 	(PP h 3) 4 ( 9 6 m g ) 	inlil L , 	-1 /435 6 (,:.= 7 4 	1=1 r, i 

-/a rtA im --e 1 2 0 t (,:.= -C 1 Hirmaz Lk-. arvmat -k-mt:.-..m L, EIF 

RI)1/)iFIA_AfR Lk-1, 7E-CA34 L, 00-CMfilftiki7ETA341- Lk-1, 

AIVEKR 7 	r, IA TIV:31 L , 2318 L tc•l, WIT --egPI 	It 	L tc. 

iat 	i I) t it )I. t 7 IA 	1=17 I- 	7 -I --Ca' L, VIElEat ( 4 1 6 

m g) 	),IKtIEIEPItt L L--CT'4' tc . 

[Tfl 3 ] 	(6 -IT-=/1/E') VJ - 2 -4/0 )< '9 i -A/0211 

2- 	( { [te r t -1/1/ (V)( 	)1.) :> Di.] 7J- * :>1 	)( 	)1.) 	- 6 

-I5-=/1/E')V 	(1 5 Om g) 	(:.:TH F 	(3mL) 	)iliA_, 	-,3_66::31C,A, 

TT 1 . 	OM 	5 1- 7 .Y•)1, 7 J=r,i.,..7)1,7J- i) F' 	(JCF, 	I1 BA F _1 

LkiN - ', 0  ) /THFgA (0. 	3 5m L ) 	?i5-F L , 2 Ai t:.= --C.  3 Hirmtv- L 

tto azmat 	-k-5Eri t::_m t.„ Ei'FRI)1/)iliA_AfRLAL-1, 7.KTAAW, 

0, 0 ---C.  POLIM17.1KT A341- L tc"4„:,IVIKKR7 	r, IA TV:31 L, 238 L tc 

'1, 	ifilll-F-C174PlIt 	L tco Mat 	i ') t it/1.)J 71a 	1=17 I- 	7 4 

---Clitl' L, SafEat ( 6 8 m g) 	),IKtlElElitt L L ---CT tc 0  

[ifi'Ll-] 2- [ (6 -i5-=/I/EI)V-2 -4/1/) )< 1-*:>] -4- 

EI):ZV-5-4/1/) -5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L KI=I*)')0,11I,  
*to] 1 4 4 0)Tfl 2 (Zit 12 tc: 	516:.= ct ('), 	(6-7D °')/-2 

- 4 /1/) 	)< 51  J -)1.0)4V) (,) (,:.= ( 6 - i5-=/1/ E I) V 	- 2 -4 /1/) 	)< '91  J 

-11/CE110 - -C.  . SafEat 	1E1 t,, 	L L -Mitt° 

[MS (ES I ) m/z 	34 5. 	4 (M+H) ±i 

-*roil 62 	2- [ (6 -7°M EA/ E ') V 	- 2 -4/0 )< 1-*:>] -4 

- (EI):-ZV 	-5-410 -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LF D 	)')J 	i 
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g jai  
-Aro] 1440)Tf121,:itUtc_-511,:ct t'J, 	(6 —7/1/7J- DE I) 	— 2 

— -( )1/) 	)< 51  J — 11. 0)4V) ( ,J (,:.= 	( 6 — 7°1=1E/I/ E ') :') 	—2— -f )I.) 	)< '91  J 

— 11. 	, 	P d 2 	(d b a) 	3 • CHC 1 3 0)1tbt'J6:Pd 2 	(d b a) 	3CEIl1iVr 

• ma1Ealtntx3i.L 1./"C 147L-  . 	A iE a t ( 64m g) (,:.= E t 20 (4 

M L) 	)ililA-• 	-,3_66:.:31CATT1 N 	HO I /E t 2 Oga (0. 	1 7 8mL 

	

Cill A., 25 	(,:.= --C 0 . 	5 Hirmtc-- L tc: . t 12 tc_-*ffl t 	1214R 1, , g4 Ei E a 

t 	( 57m g ) 	lEi.txL I. / ZI'41  tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	361. 	5 	(M+H) +] 

*SIN 1 63 	2— ( L°7: 	—2 — -f )1.)< Imo.:>) —4— (L") -.Z:- 

5 — 4 AA — 5, 	6, 	7, 	8-5- 17L KI=1*)') 

-A-Yggli1 5 20)Tfl26:At1;ttl6::- ct t'i , 	2 — 	( 	1:11=1) 	)1.) 	— 6 — 

)< 	)1. E ') :0)4t1--) (,) t:.=.2— 	( 	1=11=1)< 	)1/) 	E7:') 	CE111,\ -C, 	ffiat 

at 	,:,:K.t,Eiiiktt L L --CA tc . 

[MS (ES I ) m/z 	320. 	2 (M+H) ±i 

*-s,gu 164 	4— ( E ') Z :') 	—5— -( )I.) —2— (1, 	3— 	7 V —)1. 

—2-4/1.) F. 	') 	—5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L KI=1*) ') 

	

-Aro] 14 4 0)1f126:it1;tc_- 516::_ct t'J, 	(6-7D °')'-2 

— 4 AA 	)< 5' J — 11. 0) 'Kt) (,) t:.= 1, 	3— 	7 Ni — ll. — 2— -f )I. )< 51  J — 11/ 

J110T , ffiElEat 	, lEli =It t L 1./V41  tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	325. 	2 (M+H) +1 

.-Aroj 1 6 5 	2 — ( 1 , 	3 — t *It V—JI/ — 2 — -( )1.) 	..:>) —4— ( 

E');: 	—5-4114 —5, 	6, 	7, 	8-5- 17L Ki=1*) ') 

-Aro] 1440)1f126:it1;tc_-516:ct t'J, 	(6-7D °')'-2 

— 4 AA )< 5' J — 11. 0) 'Kt) (,) t:.= 1 , 	3 — t *It `i—)1. — 2 — -( )I. )< 51  J — ll. 

E110 -C , SEIE at 	1E1 t 	12tK L 1./T 14' tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	310. 	2 (M+H) ±i 

*-101i166 	2— [ (1-7J-  *:> K E') :) 	—2-4)0 )< I- *:>1 —4 



`9 	'9— 	( -*-1 )1()--3 — K(ic) 	— 3 — 	(1()'-9 — K 	(l0R  

i=i-r(c. — 3) 	—17 	--ii-zo,/— J- L 	k -1 	i=i 	',7- c(ir,tic(ri 	*ic5 

fg °:-:/17mw4-#D__J_Iir --ivoig,/-1 1- 4 '*;:-:/lAY11[(1(4T 

jog •ri 	•-21TE.W__.*'.3-E`YIN °:-.:/ 1 F4lifLEaH L 2 -21000 8 L 2ZWYIN.4. 

—' 61=14 i- 	*i'.3-E'4'i' 	'Y UV 	(1w9 	'0) 	dIAICI:21 	( 6  W317) 	17  

( 2  LI d d) 	Pd 	' ( 6  w 9 17) 	1 0 ! 1 	( 6  w 9 6) /, 	(lob 	or=/. 

41(4 	(I -1) 	—9 — 1=1 -11(L — 3 	' ( 6  w 0 0 L) 	K ri (*i=1.1 

--8 	̀L 	'9 	'9 — 	(< -*-1 	()-- 3 —Kr. (i c ) 	— 3 —1=II=14-17 

MCO TE,10141 	K ri (*i=1.1 	— 8 	̀L 	'9 	'9 — 	( -*-1 X11(1--Z 

— c: r (i 	) — 3 — (10- — 9 — c: r. 	ri 0 	ci _fc1( L. — 3 ) —17 [ 3 WiT] 

°:-:/,#,J;2/1 RWIzW4'':' 	( 

6  w L 9 E) W.3-Tasti '1 'atIti— J- L 	k -1 	1=14 .c7- c(1r,c( (ii: 

*Mg °:-:/r1VMW4*.Wco*i'.3-EIND__J_IIN O-7.-V1 	IfVEllE1 3 2:-.21EW__. 

*CO a- °D.V1,4"CLEa[10 L I -21 	00 o L 	J_IA4.2-1  Not 	'YEIV 	(1 w E E 

) 	cZ-4*-— 17 	' L :21 	( 6  w 3 0 3) 	17 	( 2 !-Idd) 	Pd 	( 6 w L -178) 

El=1(4 )(-4*N/ 	( 6  w 0 0 E) K 	ric. 	El _rir c — Z — 1=1,/. —  9 

TV,tCo K r, 	(lob 	(i(=K 4, 	/1(4 )( (i -1) — 9 — I=1  -r /1( L — 3 	[ L RI] 

414N-1 	Krii*I=1.1-1--8 	̀L 	'9 	'9 — 	(-*-1 )(1()--3—K 

r,: ri 	) 	— 3 — 	or ), — 9 — c: r. 	..- ri 01=1 -1(L — 3 ) 	— 17 	L 9 L I* gfi W--. 

[+ (H-FIN) 	E 	'9 ES 	z/w 	( I SE) 	SIN] 

°D./ ,#,J;.2 1 R 	.(C;r:411 	( 6  w 3 L) W.3-Tata ' 

1 i-Ztla-- J- L G „4 -1 	1=1 4 v7 G c(1Gct c(ri 	*i'.3-E`'IN °:-:/ 1 	IMIA 

221EW__. 	'*C0-1- 	°D./1 	lifVEll L 	'YEIV 	( 6  w 9 -17) 	(-, 0 1- U m 	% 

9 3 	's cl u 	LI 1- ! m) 	V El d 0 — wa-J_WV:Iczi i',.- 	'Y UV 	(1 w 0 

0 0 	'71(4z1=11=1 4 -21 	( 6  w c 9) 	c: ri (-*1=1.1 	-1 	— 8 	̀L 	'9 	'9 

— (1()--9 — Kr..-  (lot ) —17— (< ,.*-11()--3—Ki.gic) — 3 

Kr1i*I=1.1-1--8 	'L 	'9 	̀9— 	(1()'-9 — K(ic) 	— 

8£17£LONIOZdf/I3c1 
	

061- 	 8681TO/1710Z OM 
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7, 	8-5 I-7L K1=1*/') 	(1 4m g) 	:::tAlltItLI., --C1'47c: . 	A 

'tat 	Ei'FRi 	)1/1,:.=g1174 L, 	1N 	HCI /E t 2 Oga)J11A., tl2tc* 

ft 	21iR 1,, g4 EiE at ( 1 2 m g ) 	lEit/21L 1., --C147L- c. 

[MS (ES I) m/z 	337. 	1 	(M+H) +1 

-AlthiN 1 6 8 	4- ( 2 - ) 	)1. E ,) Z :') 	- 5 - -f )I.) -2- ( E ,) :') 

-2-4/1.)< I-*:>) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LH=1*) ,) 

I,  I) 7)1,7J- 1=1)< q 	)1/*JR 2 - 	(E1):')- 2 --( )1.)< I-*:>) 	-5 

, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKI=1*)')-4-4/1/ (50m g) , 	2-))1, 

-5- 	(1- ') )< 	)1.:>')/1.) 	E'): 	i 	(3 3m g) , 	Pd 	(PPh 3 ) 	4 	( 

1 5 m g ) (,:.= N M P ( 1 m L ) 	MA., 	1 0 0 tl,:.= -0MR/4-' 1., ito avm 

at 	-k-5..9.t:.-..m 1.„ 	E t 2 O N 	7.1‹ 	)]Q 7t., 	tEliffitaff 	•'i -  -D AL-. 	VAN, 	,K7I<O, 

t 	') 	L. TIM L. %TA L tc_lik, WIT Tgg n 	L tc: . 40% 

') t it)l/t 71.,. 	I=17 	5 7 -I --(1111L, SafEat ( 1 2 m g) 	''f'41  

tc. 	FiAlE-altt:.:E t 2 0 	(1 m L) 	)iliA., 	-,3  6t:.:1N 	HC I /E t 2 0 

g'ff-Y ( 0 . 	0 3 6 m L) 	?i5-F L tz-_-  . avribalt52t 	I- A349-taff L tz-_1 

, 	ifilll-F-CgPIlt 	L, SafEat ( 1 1 m g ) ant"/)i. 	L 1., --C141  tc: . 

[MS (ES I) m/z 	333. 	4 (M+H) +] 

-*-s,IN 1 69 	5- [2- (E,):')-2--()1.)< I-*:>) -5, 	6, 	7, 

8-5- 1-7LKI=1*)')-4-4/1/1 L"):Z-2-77:-Z 

4- (2-7/1/7J- DE,)-5 -4)0 -2- (E,):')-2--(/l. 

I-*:>) 	-5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L Ki=1*) 1) 	(8m g) 	6:.-..a'77  

=7/)< '9' )-)1474a (2 m L) 	))1:1A., 	4 0°C t:.= -C 3 Hi 124 tIf' L tz-_-  . 	ifil a 

TTaFt‘TbaltoDgPIlt iLtco Riat 	I) t it)l/t 71.,. 	1=17 I- 	7 

7-f --(1111 L, SE1E-at ( 5 m g) 	lEl't,T/21L1_,--C-141 7-c_-. 

[MS (ES I) m/z 	334. 	3 (M+H) +] 

o]1 70 	N-)<)1.-5- [2- (E1):')-2--()1.)< I-*:>) - 

5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKI=1*) ,)-4-4/1/1 L"):-Z-2-77Z 
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*to] 1 6 9 L Platclat:.-_,t (,), 27 	=7 7  / )< g) -)1474*D1tt) 

(,) 6: 2 N 	J) 	)1 / 7  - 1  Z J/)< 5' i - )1474ACE110-  C, SE,BILatlElt 

x')i. L l., • - CM tc . 

[MS (ES I) m/z 	34 8. 	3 (M+H) +1 

[0042] .-Artgli 1 7 1 	N, 	N —:'))( 	)1.— 5 — [ 2 — 	( E i) :') 	— 2 — 4 )1.)< I- 

i) — 5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7L Ki=1*) I) 	—4-4)1/1 	E,):-Z:')-2 

—77 Z 

4 —1=11=1-2 — 	(E1):')-2-4)1.)<1-*) 	—5, 	6, 	7, 	8—T

-7L KI=1*/ ') 	(1 0 0 m g) , 	2 — 7 )1/A- 1=1 — 5 — 	( 1- ') )( 	)1/ 	51  

=)1.) 	E I) Z :)i ( 9 5mg) , 	L 101 	(46mg) , 	Pd 	(PP h 3) 

4 	(4 2m g) 	t:.-..DMF 	(0. 	6 m L) 	)ililA., 	giATbalt7-( 	1=1 ,,i— 

l&ltAliiTT 1 8 0 t t:.-_ -C 1 HirA117,-' Lk-. 	Vrbat -&-sai t::_m L, FPM 

i 	)1/ Cif] AA E L tc_1, -t 7 4 1-TI,A L, 	111-F T174P1 	It 	L tz-_-. 

ialt 	') t it/l/t 71,. 	i=i7 I- 	77 4 —Tall  L, glatat (4. 	8 

m g) 	,,, 't. A it t L L TA tc. 

[MS (ES I) m/z 	362. 	2 (M+H) +1 

*-s,gu 1 7 2 	5— [2— (EI):')-2-4)1.)( 1-*:>) —5, 	6, 	7, 

8-5- 1-7LH=1*) ,)-4-4)1/1 L''):Z:')-2-7J--)1. 

4— (2-7)1/7J- DE1)--5-4/1.) —2— (E1):')-2-4)1. 

1-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7LKI=1*)') 	(6m g) 	(,:.-_t e r t 

— 7)1/ 77)1.—)1. (0. 	5 m L) , 	*ME j-  I- 1) r, 1.,.7.1<;e'ff-Y ( 0 . 	5 m I_ 

) CNA., 	9 o t t:.-_ -c 4 HirAtI 	Lk-. avribat 	-k-5nTai vz..m L„ 	1=1 1=1* 

)I,A, 	7.KciriA., 	-1 /435 61,:.-AfiliklE7=r,IA71<gaCirlA., 	*RI Ltz-_1, 

A ffitaff 	''f - .D tc. VAN, 	,K7.1<0,Rt 	') r, A -CIVIA L. 23,18 L tz-_-1. A 

ET--(174PlIt 	L. SafEat ( 7. 	5 m g) 	lEi.t,x3i. L L T l'41  tc . 

[MS (ES I) m/z 	335. 	3 (M+H) +] 

.-Artgli 1 73 	5— [2— (EI):')-2-4)1.)< 1-*:>) —5, 	6, 	7, 

8 —5-  1-7 L K 1=1*) I) 	— 4 — 4 A.] 	E') ..-Z:'J— 2 —t/1/7J= 1- ')/1/ 
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YERZ 

-41-01J 1 0 8 0)Tfl 2 (Zit 12 tz-_- 	516:.= ck (') , 	3 - 11=1 	- 2 - 7 )I.7f 1=1 - 

5 - ) 	)1. E ') 	J01t) (,) t:.= 5 - 11=1 	E ') Z 	- 2 - t )1/ 7J= 	') )I. 

CE111,vr, 	5- [2- 	(E1):')-2-4/1.)< Imo.:>) 	-5, 	6, 	7, 	8 - 

5-  Ì -3I KI=1*/ ') J-4 --OH 	E')Z:')-2-t/l/t= 1- 1))1,1El.t, 

12tKL L/V41  tc:. 	aiLa t (8 3 1 m g) 	filFRI11/ (2 5 m L) t:.:g 

11'41, 3.KATT 1 N 	HCl/Et 2 Oga (2. 	1 6 m L) 	))1:1A., tUtz-_- 

*ffiltZtER L, ffiafEat ( 6 9 7 m g ) 	ntxu)i.L 1./V41  tc: . 

[MS (ES I) m/z 	344. 	4 (M+H) +] 

7G. 	.3*41-1 	c 20 1-1 17 N 5 0 • HC I +H 2 OLL/Z 

!,-Mill (%) 	c : 6 0. 	3 8 	H : 5. 	07 	N : 1 7. 	60 

lija (%) 	c : 6 0 . 	9 8 	H : 5 . 	1 4 	N : 1 6 . 	9 3 

-*-s,IN 1 74 	5- [2- (E')-2-4/1.)< F 	') -5, 	6, 	7, 

8 -5- 	7 L KI=1*)')- 4 - 4 )1.] E ') Z :') 	- 4 - t )I/7J= 	') )I. 

YERVA 

[VIII  1 ] 	5- 	- K-  4 - 	f [2 - 	( 	') )< 	)1. 	')/1.) 1 	] )< 

*:>1 E') 	19),ICI 

5 - 	—KEI):z:') 	-4-7f -)1. (8 50mg) t:.:DMF 	(9mL) , 

D I PEA (2 m L) , 	DMA P 	(46m g ) CJFIA., 	-,3  6 t:.=.310t-F-e 2 - 

(J I=11=1) Imo.:>) 	IJI/P))<)1/:>7 	(1 mL) 	?i5-FL, 	25.[ST.-_ -C 

PR-h,11-' 1., /to avmatt:.-..E t 2  0, 	7.1KCip A., 	tEliffifailf 	•'f -  -D tc. VAN, 

,K7EKOgid-  I- ,) r, A-MIA L, 238 L tz-_1, 	ifilll-F-egPlIt 	L tc. 

ialt 	I) t it)i. t 7 IA 	1=171-77-1  — Zlit' 1,, 4,ElEalt (19) 

't, 	12tK L 1./Z1'41  tc: . 

[if12] 2-  ( El) :JJ - 2 -4 )1.)( F 	') -4- (4- { [2-  ( 

1) )< 	JI/ 	')/1/) 	zIi 	] 	)< I*} 	E') Z 	- 5 -4)0 	-5, 	6, 

7, 	8-5- 17L KI=1*/') 	°DIM 

R1 0 8 0) I f'1' 2 (Zit 12 tz-_- 	al,:.-. ck (') , 	3 - 11=1 	- 2 - 7 )I.7f C1- 
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5 - )< 	)1.E') :') JOD1t1-) (') I,: 5 - 	- K- 4 - 	{ [2- 	( 1- 1) )< 	ji,:> 1) 

)I.) i 1-*1 )< 1-*} 	L") Z 	JCEIlki\ --C. , ffigEiLattAEPIttL 

L'ZI4A-_-. 

[ifi'3] 	5- [2- (E1):')-2-4/1.)<1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8 - 

5-  1- 7 L K 1=1 *JI)- 4 - -f A.] E ') Z :'J 	- 4 - 7J- -)1.0)2klI 

2- (E1):)-2-4/1.)<1-*:>) -4- (4- { [2-  (1-'))<). 

:> 1) )I.) 1 1-*:>1 )< 1-*:>} 	L") -.Z:'JJ- 5 -4)0 -5, 	6, 	7, 	8- 

5- 1-7LKI=1*/ 1) 	(23 7 m g) 	6:.:CH 2 C 1 2 	(3. 	4mL) , 	i,') 

-)I. ( 0 . 	0 3 4 m L ) g'faCJI:1 A., 	-,3  6 t:.-.3.KAT TT F A 	(0. 	5 m L) 

-FL, 22(,:.= -T 3 Hirmtv-- Lk. avmatt:.-..*, gpt i) r, A Cip A_ 

, 	1:141:1 L AL-1, 	i=i1=1*)1/./ACiFIA., 	tEliffitaff"ff -Dtc. VAN, 	,K7I<KR 

t 	') 	IA --etV1 L. AsiA L tc_- "*, gET-eg4 	It 	Lit. %St t:.= E t 2 

0 CNA, 6J* MIA 	L6 6 < tIf' L tz-_1, 238 L. SafEat ( 1 1 0 m 

g) 	lEi.txu)i.L L - C 14' tz-_-  . 

[if'1'4] 4- 	(4 -1=11=1E 1) --.Z:-5 -4)0 	-2- 	(L01)-2 

--(/1/)<1-*:>) 	-5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L KI=1*/')0)-11I 

5- [2- (E1):)-2-4/1.)<1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8 -TI-7L 

KI=1*) 1)-4--f/1/1 	E')...-4-7J--)1. 	(69m g ) 	Vz..:') 	i=ii=i 

i'9' i 	(2mL) , 	P P h 3 	(1 0 9m g) 	))1:1 A., 	1 HirAtRi' L tc_-1, 	Ili 

iEgA (0. 	0 5 9 m L) 	))1:1A., 	6 0 tt:.-_ --C 6 HirAtRi' Lit. WIT-Ca 

t‘Tbalta)gPlIt 	L tc. Mat 	') t it/1.)J 7 L. 	D 7I-77 4 - 

Z a T' L, ffiatat ( 2 4 m g) 	,:,:KtAlit!tt L L -CAA:. 

[MS (ES I) m/z 	3 53. 	3 (M+H) +] 

[ifi'5] 	5- [2- (E1):')-2-4/1.)<1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8- 

	

°')'-4- t )I/t= 1- ') )1/ 	YER 

110)111 

4- (4 -1=11=1E1):-Z:')-5 -4)0 -2- (E1)-2-4/1/)< 

1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKI=1*/ 1) 	(30mg) , 	Pd 	(d 
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P P f) 	C12• CH2C12 	(3. 	5m g) , 	i 77 1EAEtR (1 Om g) 	(,:.-..D 

M F 	(0. 	5 ml-) 	))1:1A., 	i!,ATb-a!tt7-( 	1=1r,i-v•ar,ivim--e 1 8 

0 t t:.= --C.  1 Hirmaz Lk-. avrib-alt -k-mt:.-.R L„ El/FR i)1/A.afR 

1, tz-A, -t 7 4 I- -C238 l„ 	rfilll-F--egPlIt 	L tc. R iat 	:> ') t it)l. 

t 7./.1.1=17 I- 	‘77 -I - -NM' L, ffiElEat (22m g) 	:::tElElitt 

C I./VW-L- 0 

[MS (ES I ) m/z 	344. 	4 (M+H) +] 

i!,AiLaltElIFRi/l. (2 m L) t:.=g1174 L, 	1N 	HC I /E t2Oga 

( 0 . 	064 ml_ ) 	))1:1A., 	tUtz-_- $fiffiltZt ER L, ffiElEat (1 7 m 9 

[MS (ES I ) m/z 	344. 	4 (M+H) +] 

-4. s, gd175 	5- [2- (EI)V-2-4/1.)( F. 	>) -5, 	6, 	7, 

8-TI-7L KI=1*) ,)-4--f/l/i L"):ZV-4-7J--)1. 

*rod 17 4 OD i fl 3 ck (,)ffiEiLat 	lEi.t, /21L L, Vi'41  tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	3 3 5. 	3 (M+H) +] 

-*-s,IN 176 	4- (4- 	i=i1=1E ,) Z V 	-5- -f )14 -2- (E,) V 

-2-4/1.)( I-*:>) 	-5, 	6, 	7, 	8-5-I-7L ICI*)') J 	L'inki-P, 

4- (4-1=11=1E1):-ZV-5--f)14 -2- (E,) V-2-4/1/)< 

I-*:>) -5, 	6, 	7, 	8-5-I-7L KI=1*) ,) 	(24m g) 	E t20 	( 

1mL) 6z..g.t4 ij, 	1N 	HO I /E t 2 Oga (0. 	034mL) 	)jliA_, 

t 1.; tz-_-*ffit 	1214R L, ffiElEat ( 7 mg) 	lEi.t,x3i. L L Vffitz-_-. 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 3. 	3 (M+H) +] 

.-A.s,gd 177 	5- [2- 	(E') 	J -2--')V.)< I-*:>) 	-5, 	6, 	7, 

8-5-I-7L KI=1*) ,)-4--f)1.] E,):ZV-4 - 7 Z 

4- (4-1=11=1E1):-ZV-5--f)14 -2- (E,) V-2-4/1/)< 

I-*:>) -5, 	6, 	7, 	8-5-I-7L Ki=i*J 1) J (3 0 m g) t:.:277 

=7/)<q)-)1,ga ( 2 m L) 	)iriA_, M-V,T, 	60 tt:.-.. -CIMI/4- 1.,tc_- 

. 1,',111-FTaIVIPbalta)gPlIt 	Lk. Mat 	:> I) t it/l/t 711. 	DR' 



WO 2014/034898 
	

136 	 PCT/JP2013/073438 

1‘774 --Nittkl L, ffiEtat ( 5 . 	6 m g) 	IEI.t,% 	L L --C.  14' tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	334. 	4 (M+H) +1 

R1 7 8 	4 — ( 4 — )( I*:> E ') Z :') 	— 5 — 4 )I.) — 2 — ( E ') 

—2-4/1.)..:>) 	—5, 	6, 	7, 	8-5- 17L I CI*)') 

4— 	(4-1=11=1E 1):Z:'J-5-4/1/) 	—2— 	(E'):)-2-4/1/)< 

..:>) 	—5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L KI=1*) 1) 	(3 Om g) 	6:.=.277  

=7/)< q ) -)1,ga (2 m L ) 	M7., VUT, 6 0 °C t::.ZIMI14-' Lk- 

. gaF Ca Vrbat 0 g1 	It 	1, tc. R liat 	:> I) t it )I. t 7 L. 	1=17 

1` 	774 --ClittkIL, ffiatat (7. 	8mg) 	lEl .t.X121L L-C1'41 tc_-. 

[MS (ES I ) m/z 	349. 	4 (M+H)+] 

4N1 79 	2 —  (1 /1/7i-*) — 4 —  (2 —)')'- 5 

— 410 —5, 	6, 	7, 	8—T-  I7L KI=1*) 1) 

[ifil l] 	2— 	1=11=1-4— (2—) 	JI/E'') Z :'J 	— 5 — -f AA —5, 	6 

, 	7, 	8-5- 17L Ki=1*/ ,) Ja),TII,  

*you 1370) I fil  2 t:.-- it l.; tc-- 	516:.= ck t'i , 	2 — 7)1/ t 1=1— 3 — 	— K E 

1):')0)4t1-) t') I,: 5 — ID 	— 2 — )( 	)1. E ') Z :'JJ 	PI kJ\ -C. SEILat 

lEi.txu)i.L L ""C 14' tc: . 

[ifi1 2] 	2 —  (1 :')/1/7f*:>) — 4 —  (2 —  )( 	11/E') --.Z-5-4 

)I.) —5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L KI=1*)') 	011'1 

2 —1=11=1-4— 	(2—)(JI/E')Z:')-5-4/1/) 	—5, 	6, 	7, 	8 

— 5-  I7L KI=1*) I) 	(30 m g ) , 	, J:'J)1/ 7-1/1/—)1/ (O. 	016m 

L) , 	Pd 2  (d b a ) 3  (1 1 mg) , 	t —B u — X —P hos 	(1 2mg 

) , 	gng1Z -t:>r,./-1. 	(94m g) 	I,: HI/I 	(1. 	2 m L ) 	)iriA_, 	,!,ATL-a 

t 	N,,t, L, tc_- ,1, 	A r 4 # %, -F , 	10 0 t (,:.= ---C 6 Hecti-- L tc: . gll T T a 

VA-at V74P1 	It 	L. Mat 	i I) t it ) I. t 7 IA 	D 	l'77 4 — Z 

M-11 L. ffiElEat ( 22m g ) 	lEitx/)i. L L -C1'47c. 
[MS (ES I ) m/z 	332. 	4 (M+H) +] 

R1 8 0 	4 — ( 2 — ) 	)1. E I) Z :'J 	— 5 — 4 )1.) —2— (El) :'J 
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[0043] 

—4 --()1.)( I-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*) ,) 

*you 1 7 9 0)Tfl 2 (zit 12 tcj 516:.= ck (,), 	/:'))1/ 7-1)1.—)1.0)4t1-) (,) 

t:.-_E')V— 4 --( )1/)< 5' i — )1/CE110-C, ffi,EiLatlElti2tKL 1.,--C1141  

tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	333. 	4 (M+H) +] 

'AAR 1 8 1 	4 — ( 2 —) 	)1. E') Z VJ — 5 — -( )I.) — 2 — ( E 1) V 

—3 --()1.)( I-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*) ,) 

*you 1 7 9 0)Tfl 2 (zit 12 tcj 516:.= ck (,), 	/:'))1/ 7-1)1.—)1.0)4t1-) (,) 

t:.-.E ,)V— 3 --( )1/)< 5' i — )1/CE110-C, ffi,EiLatlElt42tKL 1.,--C1141  

tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	333. 	4 (M+H) +] 

*It 1U1 82 	2— [ (6 —i 	)1/E ,) V 	— 2 —4)0 )( I,*>] — 4 — 

(2 —)JI/E ,):-ZV-5 —4)14 —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*) 

') 	YERVA 

*you 1 7 9 0)Tfl 2 (zit 12 tcj 516:.= ck (,), 	/:'))1/ 7-1)1.—)1.0)4t1-) (,) 

t:.= (6 —)/l/E ,)')-2 —4)14 )<5'i—JI/CE110 -C, 	2— [ (6 —) 

JI/E ,):')-2 —4)14 )( I-*:>] —4— (2 —)()I.E ,):-ZV-5 — 

-()1/) 	—5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L Ki=1*) i) JIEI.t,x3i.L L-C1'41 tc_-. 

glEat (44mg) 	Et 2 0 (3mL) 6zg/F4 1.„ * 	1 	1N 	HC I 

/E t 2 0ga (0. 	1 4 m L) CNA., 	0. 	5 HilV1Ii' L Az-. t 1.; tz-_-*ffit 

1214RL, SafEat (3 0 m g ) 	lEl .t, 1)1L LVffitz-_-. 

[MS (ES I) m/z 	347. 	4 (M+H) +] 

R1 83 	6— ( { [ 4 — ( 2 — ) 	)1/ E ,) Z V 	— 5 - 4 AA -5, 

6, 	7, 	8 —5-1-7L Ki=1*) 1)-2--f)1/1 7J- *:>1 	)<)1.) 	E' ,):') 

— 2 —t)1/ 7J= I- ,))1. 

[i 	1] 	I- ') 7 )1/7J-  1=1 )( 5' 	)1/ 7J 	R 2— 	[ ( 1 — 7J-* 	K E') V 	— 

2 —4)14 )(1-*:>] —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*/ ,)-4--f)l. 

0),TkII 
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'AAR 8 a)ifi' 1 t:.-..it 1.; tcat:.-.. ct t,i, 	I- 'J7)1.7J-  1=1 )< 5' 	Zll.t 	R 2 

- (E') V 	- 2 -4)1.)< I-*) -6, 	7-it' Ki=1-5 H-i=i,  

51 	fib] 	1'°') 	'-4-4)1/104tt) t,i I,: I- ,) 7 )1/7J-  1=1 )< 5' 	)l/* JOgr 2 - 

(E')V -2 -4)1.)< I-*:>) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LH=1*) ,) 

- 4 --( )1/CE110-T, SafEaltV4i tc. 

[if12] 	I- ,) 7)1/A- 1=1)< ,9)1/7JR 2- [ (6 -7 7  i E I) VJ-2   

-4)0 )<1-*:>1 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ I) J-4 -4)1/0 

-TkII 

'AAR 8 a)ifi 2 t:.-..it 1.; tc 	a t:.-.. ct t,i , 	I- ,) 7 )1/7J-  1=1 )< 5' 	)1/*Ogr 2 

- [ (1 - 	*i KE,) V-2 -4)0 )< I-*] -6, 	7-1F- 

5 H-1=1,' ,9' 	[b] 	E,JV -4 -4)1/104ttpt,it:P)7)1/7J- 1=1)< ,91  

)1/*Agr2 - [ (1 -i*i KEI)V-2-4)1.) )(1-*1 -5, 

6, 7, 	8-T I- 7 L K 1=1 *1 ,)- 4 - 4 )1/ CE11 0 --C• , SEIL-alttc_- 

. 

[V13] 6- ( { [4- (4, 	4, 	5, 	5 -5- 1-7)<)1.-1, 	3, 	2 - 

	

t*Itti=17-2 -4)14 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ I) 	- 

2 - 4 A.] 7J- *1 )< 	)1/) El) V 	- 2 -t)l/t= I- I) A/0111 

'AAR 8 a)Tf13 t:.-..it 1.; tcat:.-.. ct t,i, 	I- 'J 7J1. 	1=1 )< 5' 	)l/* 	R 2 

- [ (6 -:>7 7  i E ,):')- 2 -4)14 )< I-*:>] -6, 	7 -VL Ki=i- 5 

H-:>1=1 ,9' 	[b] 	L") V 	- 4 - 4 )1/1041-D (,) I,: I- ,) 7 )1/7J-  1=1 )< ,9' 

7)2-t' 	[ (6 -:>7 7  i EI):')- 2 -4)14 )< I-*:>] -5, 	6, 

7, 8-T 1-7L Km*/ I) 	- 4 - 4 )1/CE110-C, ffigEiLatlElt14K 

L 1, • ZI'41  tc: . 

[if14] 	6 -  ( { [4- (2-)<)l/E1) -.Z:')-5 -4)14 -5, 	6, 

7, 	8-T 1-7 L K 1=1*) ,) 	- 2 -4M A- *:>1 )< 	)1/) E,JV- 2 

-t)l/t= I- 'J J1.0011 

R1 0 8 a)ifi 2 t:.-..it 1.; tcat:.-.. ct (,) , 	2 - 	( E ,) V 	- 2 - 4 )1.)< 

I-*) -4- (4, 	4, 	5, 	5 -5- 1-7)<)1.-1, 	3, 	2 -V7t*Itt 
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1=17-2-4/1.) —5, 	6, 	7, 	F.7i  

— ( { [4— (4, 	4, 	5, 	5 —5- 1-7)/1.-1, 	3, 	2 —V7J- *Itti=i 

7-2-4/1.) —5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKI=1*/ ,)-2-4/1.] A- 

*1 )4 	)1/) 	El) V 	— 2 —t/l/t= I- ,))1. 	3 — 11=1 	— 2 — 7/1/7J-  1=1 

— 5 —)4 	)1/E') VOitt) (,) 6:.:5 —11=1— 2 —) 	JI/E ,) ZVCEIlkiN 

-C, ffigEiLatntxu)i. L 1./Z141  tz_-  . 

[MS (ES I) m/z 	358. 	4 (M+H) +] 

o]1 84 	6— ( { [4— (2 — )4 	)1, E I) Z V 	— 5 —4)0 — 5, 

6, 	7, 	8 —5-1-7L Ki=1*) 1) J-2 --OH 7J- *:>} )4 /1.) 	E,):') 

— 3 —t/l/t= I- ,)/1/ 	lava 
*you 1 7 9 0)Tfil  2 (zit Utz-_- 511,:ck (,), 	/J:')/1/ 7-1 /1.—)1.0)1-U-Dt,) 

(:.:6— (L KI=1*)<)14 E')V-3—t/l/t=P))1/CEHO-C, 	6- 

( f [4 —  (2—)/1/E,):-ZV-5 —4)14 —5, 	6, 	7, 	8 -5- I-7 

I 	K 1=1 * ) I) 	— 2 — 4 A.] 7J- * :>} )4 	)1/) 	E ') V 	— 3 — t)1/ 7J= I- ') 

)1,1Eitx)i.L L-C1'47z-_-. 	AlEat (4 4 m g ) 	fi/FRIJI/ (3 m I- ) 

V: g1174 1,, 3.10t-FT1 N 	HO I /E t 2 0 ga ( 0 . 	0 8 m L) 	)J[1 A., 	0 

. 	5 Hirmll 	1., tc. t 12 tc*ffit 	JEEFR 1,, glafEat ( 1 8 m g) 	nt 

xu)i. L 1./Vffitc. 

[MS (ES I ) m/z 	358. 	4 (M+H) +] 

	

R1 85 	2— [ ( 6 — 7 JI/A-  1=1 E ') V 	— 2 — 4 )I.) )4 I- *:>1 —4 

— (2—)/1/E,JZV-5-4/1.) —5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L K 1=1* 

*you 1 7 9 0)Tfil  2 (zit Utz-_- 511,:ck (,), 	/J:')/1/ 7-1/1.—)1/01t1-)(,) 

	

t:.= (6 - 7 )1.7t 1=1 E ') V 	- 2 - 4 AA )4 ,9' i -)1/1110-C, 	EIL-alt 

ntxL 1./Z1'41  tc: . 

	

[MS (ES I ) m/z 	35 1. 	3 	(M+H) +] 

R1 86 	2— [ ( 5 — 7 JI/A-  1=1 E ') V 	— 2 — 4 )I.) )4 I- *:> 1 —4 

— (2 —)/1/E'):ZV-5 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L KI=1* 
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*you 1 7 9 ODif12 6:At1;tz-_- 516:ck ('), 	/%:'J/1/ 7-1/1.—)1.0)4t1-)() 

t:.= ( 5 — 7 )1.7t 1=1 E ') :'J 	— 2 — 4 )I.) 	)( 51  i 	 Z,-11/1110 	ffigEiLat 

ntxL L .-C 14' /L-  . 

[MS (ES I) m/z 	351. 	4 (M+H) +1 

'AAR 1 87 	2— [ ( 3 — 7 )1.7t 1=1 E ') :'J 	— 2 — 4 )I.) )< I- *:>1 —4 

— (2—)/1/E')Z-5-4/1.) —5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7LKI=1* 

2 —1=11=1 —4— 	(2—)/l/E')Z-5-4/1.) 	—5, 	6, 	7, 	8 

— 5- 1-7LKI=1*)') 	(60mg) , 	(3-7/1/7t1=1E'-2-4/1/ 

) ) < , 9 ' ) — )I. (38mg), 	Pd 2 	(d b a) 3 (21mg), 	t—Bu—X 

—Ph o s 	(24m g ) , MR-t>rIN. (1 5 Om g) 1:.:HI/I 	(2m L 

) 	)]QA., 	i,vpb-alt 	N,% LAL1, 	A r ry # ,t,T, 	1 0 0 t t:.=-C 1 1 Hem 
MI' Ltc. aFt‘Tbat251frit:=M Ltc•l. 71c, ElIFRIJI/ 	))1:1A., Affitaff 

	

'f7 -D ko VAN, 	,R7MARt 	') r, A --MIA L. 238 L /L-1. All-F-Cg 

Pllt 	Lk-. Rialt') t it/l/t 71.0 I=17 I- 	7 7 4 —8,trf ')It-( 

	

/3 -EfRi72)1/RM 	1=17 I- 	7 7 4 — ( El *3•$fiT   ( 	) 	L C — 9 2 0 

1) ZlitlIL, SE4Eat ( 2 7 m g ) 	lEi.t, /21L L.-CM/L- 0 

[MS (ES I) m/z 	351. 	3 	(M+H) +] 

1$x]1 88 	2— 	[ ( 3 , 	5 — :'J 7 )1.7t 1=1 E 1) :'J 	— 2 — 4 )1.) 	)< I- *:> 

] —4— (2—)/1/E')Z-5-4/1.) —5, 	6, 	7, 	8—TI-7L 

KI=1*/ I) 

*to] 1 506. it 12 tc: 	a I,: ct t') , 	2 — 	1=1 1=1 — 4 — ( E ') Z 	— 5 — 

-014 	—5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKI=1*J0)4t1--)(,)6:.-..2-1=11=1-4 

— (2—)/1/E')Z:'J-5-4/1.) —5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L K 1=1* 

J ') 	6— 	(L KI=1*)<)1/) 	E') 	— 3 —t/1/ 7J= I- '))1/04V) (,) 

t:.-.. (3 , 	5 — :'J 7 )1/7J-  1=1 E ,) :'JJ — 2 —4)0 )( 51 i-11/C110Z, ffiafE 

at 	?)m.t,x-,21 	L L.-CM/L-0 
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[0044] 

[MS (ES I ) m/z 	369. 	4 (M+H) +1 

-*you 1 89 	2— [ (3, 	6 — V 7)1/7J- D E I) V 	— 2 —4)0 )4 I- *:> 

] —4— 	 %-5-4)1.) 5 —4)14 — 5, 	6, 	7, 	8 — TI-7L 

Km*/ I) 

*you 1 7 9 oDifl 2 (zit 12 tz-_- 	516::_ ck (,), 	V)1/ 7-1)1. 	—A/04V) (,) 

t:.-.. (3, 	6 — V 7)I/A- D E') VJ — 2 —4)14 )4 5'i-11/C110Z, 	at 

-altntxu-L l., -C14tc . 

[MS (ES I ) m/z 	369. 	3 (M+H) +] 

R1 90 	2— [ ( 3 — 7 )1/7J-  1=1 E I) V 	— 2 — 4 )1.) )4 I- * :>1 —4 

— (2 — )4  1-*:>E1)-ZV— 5 —4)14 —5, 	6, 	7, 	8-5- I-7LKD 

* i ') 

[V11] 2 —1:11:1-4 — (2 —)4 1,*>E1).zVj— 5 —4)0 — 5, 

6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*) ,)a),III 

**NI 3 7 oDifl 2 (zit 12 tz-_- 	516:.= ck (,), 	2 — 7)1/7J- D — 3 — 	— KE 

I) V 	04-U-D (,) t:.-.. 5 — ID 	— 2 — )4  I- *:> L°  I) Z VJ 	T H F 0)4t I-) (,) t:.-.. 

1 , 4 — V7J-*It 	CE11 0-C, 41BiLatntx-)IL L,V4i tc. 

Cif12 1 	2— [ (3 — 7)1/7J-  1=1 E I) :') 	— 2 —4)14 )4 I-*:>1 —4— ( 

2 —)4 1-*:>EI)ZV— 5 —4)14 — 5, 	6, 	7, 	8 —5- I-7L Ki=1*/ 

I) 	0`),ICI 

u1 7 9 Oifl 2 (zit 12 tc: 	516:.= ct (,), 	2 — 	Dm — 4 — (2 — )4  

)I/EI)ZV— 5 —4)0 — 5, 	6, 	7, 	8 —5-  I-7L Ki=i* i ') J 0)4t1-) 

(,)6:=2 - 1=11=1 -4 —  (2—)4 1-*EI)ZV— 5 —4)14 —5, 	6, 	7 

, 	8 —5 I-7 L Km*/ I) 	:'))1/ 7-1)1. 	—A/04V) (,) t:.-.. 	(3 —7)1/7J- 

1=1E') V 	— 2 - 4 AA )4 ,9' i — )1/1110 -C, glafEalt 	ntx)1L 1, --C 

141  tc . 

[MS (ES I ) m/z 	36 7. 	4 (M+H) +] 

-AlthiN 1 9 1 	5— {2— [ (3 —7)1/7J- DEI) V 	— 2 —4)0 )4 I-*:> 

1 — 5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKI=1*) ,)-4-4)1/1 	EI):-ZV-2— 
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-7 Z 	YERYE 

Cif11] 2 -1=II=1-4 - [ (4 -)( 1-*:>/:'JJ1.) 7t*:>i -5, 	6 

, 	7, 	8-T  I-7L Ki=i*J')a),Iai 

4 -) 	..:>/:'JJ1/ 7-1/1.-)I. 	(2. 	05 g) 	(,:.:DMF 	(5 0 m L) 

)JFIA., 	,_ 6 6:31(A1TN a H 	(6 0%, 	dispersion 	in 	oi 

	

I) 	(891m g) 	))1:1A., 	3 o 3A1111-- L tc. a zmat 	2 5.H.t:.-. R L, tz-_- 

	

, 	2, 	4 -1=11=1-5, 	6, 	7, 	8 -5- I-7L K1=1*)') 	(R 	'S, 

He I vet 	i ca 	Chimica 	Act a, 	1945, 	vol. 	28 

, 	p. 	1 684-1 6 9 0 	Ofig. 	) 	(3g) 	))1:1A., 	6 o tt:.-_ -c 4 HirAtI 

Lk-. avilLat25.tat:.-_m L. 	7.K. 	EI/FRi)1/)inA., 	tEliffitafF ,"ff.D 

tc. VMJN, 	tiOri1ti-17.1< --e5A341- l,„:,:o.KKOtd-  I-') r, A ---MIA L, 2318 L tc 

Iik, 5101-Fz;8Alt 	Lk. 40% 	') t 172)1/t 71A 	1=1777 4 

--Ca' L. SafEat ( 3 . 3 1 g) 	,T, t Al =It t L 1J-04k. 

Cif12] 2- [ (3 -7/1/7J- 1=1E'):- 2 -4)0 )( F 	'1 -4- [ 

(4 -)( 1-*:>J1.) 7J-*:>] -5, 	6, 	7, 	8 -5- I-7L K1=1*)') 

0) 2'' 

2 -1=ii=i-4 - 	[ (4 -) 	..:>/:'J)1.) 7J- *:>] 	-5, 	6, 	7, 	8 

-5- 1-7LKI=1*J') 	(200mg) , 	(3-7/1/7J-1=1E'-2-4 

)1.) 	)(51 J -11. (1 09mg) , 	Pd 2 	(d b a) 	3 	(60mg) , 	t-Bu 

-X-Phos 	(6 7mg) , 	I) JOgrOJ'Jr,./-x (2 80mg) 	(,:.:HI/i 	( 

5 m L) 	))1:1A_, 	1,AM-alt 	N,%, L, tc_-,/, 	A r 4#%,-F, 	1 0 0 t (,:.=-C 4 

Hirmtc-- 1., tc . a VFLat I,: Na0-t-Bu 	(1 2 7 m g) 	)iii A., 	-,3 6 

t:1 0 0 t t:.-_ -c 2 HirAtI14-' Lk-. All-F--eaVE-alta)gPIlt 	L. Rig 

It 	,) t it)i.t 71A 	I=17 I- 	'77 -I —  Tlitl' L. VIElEat ( 1 1 3m 

9) 	t Al itt L L --C147-c_-. 

Cif13 ] 2- [ (3 -7)1/7J- DE1)-2-4)1.) )( I-*:>] -5, 	6 

, 	7, 	8-T I-7L KI=1*J')-4-7J- -)1/0),InS 

2- [ (3 -7/1/t1=1 Ei):')-2-4)1.) )( 1-*:>1 -4- [ (4-)( 
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1-*:>/:'J)1.) 7J- *:>] -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=i*J 1) J (2 7 

Om g) , 	77=V-)1. (1 4 8m g) 	(:.:CH 2 C 1 2 	(3 M I-) 	)illIA• 	-%3  6 

6:.-..31(A-F--e -r FA 	(3mL) 	)iii A., 22 t:.-_ -c 2 Hirmtli-  Lk-. avribat 

6:.-..1-)1,i 	u A_ tc,l, g a T --e a VIA at a) g'Pl 	It 	L, R alt 	i I) 

t )72)1/t 71.01=17 I-'77 4 -Tall  L. gafEat ( 1 4 9m 9) 	1E1 

t 	L1_,-c,f4i tc. 

[if14 ] 	I- ') 7 )1/7J-  1=1 )< 51 	)1/7JR 2- 	[ 	( 3 - 7 )1/7J-  1=1 E i) 	- 

2 -4)0 )< I-* :>] -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L K1=1*/ ') 	-4-4/1/ 

0-IklI 

2- [ (3 -7/1/7J-1=1E')-2 -4)0 )< I-*:>] -5, 	6, 	7, 	8 

-5- 1-7LKI=1*/') -4 -7J--)1. (1 4 7mg) 6:.:CH 2 C 1 2  (5mL 

) , 	E t 3 N 	(5. 	3 m L) , 	DMA P 	(6. 	5m g) 	)iliA_, 	-,3 66:.-.31(;13-F 

TTf 2 NPh 	(230mg) 	)ili A-, 25E1 t: --CIMII4  L tc. avmatt:.-.. 

7K 	liFmi)1,)iiiA., 	tEliffitaff-Dtc. VAN, 	tiOilfti-19.1C-e5A349- L. 

A:K7EKR t Is') r, IA TIM L, %IA L tc_1. 	lIT --(174P1 	It 	L tc. R ii8 

It 	') t it /l/t 7 11. 	1=1 7 I- 	7 7 -f - --Clitt L. SafEat ( 2 2 0 m 

g) 	.:,t Al =It t L L c1141  tc . 
[if15 ] 5- f 2 - [ (3 - 7 JI/A-  1=1 EI)-2 - 4 AA )< I- *1 - 

5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L K1=1*)') J-4 -4)0 L"):-Z-2 -7Z 

zingmotkII 

u 4 4 0)Tfl 5 (Zit 12 tc: 	516:.= ck (,), 	I-') 7 )1/7J-  1=1 )< 51  J)1/7J 	R 

2 - [ (3, 	5 -7/1/7J- 1=1E') 	- 2 -4)0 )< I-*] - 6, 	7 - 

L K1=1-5H-:>1=191 	[1o] 	E'')-4-4/1/0)4t1-Dt'Jt:.=1-')7/1/ 

7J- 1=1)< 51 	)1/7JR 2 - 	[ (3 -7/1/7J- 1=1E') 	- 2 -4)14 	)< I-* 

1 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L K1=1*)') 	-4--()1., 	5- 	(4, 	4, 

5, 	5 -5-  I-7) 	)1.- 1 , 	3, 	2 -7J- *IJ-7J1=17 	- 2 -4)0 	E ) z 

- 2 - t )1/ 7J= I-') )1/04-U-D (,) t:.-.. 5 - 	( 4 , 	4, 	5, 	5 -T I- 7 ) 	)1. 

-1, 	3, 	2 -:'J7J-*1J-7J1=17-2 -4)0 EI)z:') i-2-7Z 	CEII 
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OZ, 	5— {2— [ (3 —7/1/7tME') :'JJ —2 —4)0 )<I] —5, 

6, 	7, 	8-5-17L KI=1*J')-4-4/1/1 	E')ZV-2-77 --.Z 

LLC  LV4tc_-. 	i!,AiL-E'llt 	(50 m g ) 	t:.-.. 	1=11=17J)1/11. 	(3m L ) 	, 

)<51 )-11/(1mL) , 	1N 	HO I /E t 2 Oga (0. 	156m L) 	)jii 

A., 	0. 	5HirmlA 	Ltco avmatt:.-..Emi)1,A., tutc*ffilt 

agy L, ffiafEat (3 0 m g) 	?)M't,X3i. 	L L -C1'41 tc_-. 

[MS (ES I ) m/z 	352. 	3 (M+H) +] 

*-101J192 	5— {2— [ (5-7/1/7J- DE') V 	—2-4)0 )< l*:> 

1 — 5, 	6, 	7, 	8-5- 17L KI=1*J')-4-4/1/1 E')ZV-2- 

-7 Z 	linea 

Cif1112 —  [ (5 —7/1/7tME') V 	—2 —4)0 )< 	..:>] —4— [ 

(4—)<I,*>/V)1.) 2J- *>1 —5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L KI=1*)') 

1g),Ikai 

2-1=H=1-4— 	[ (4—)< 	..:>/)l.) 7J- *:>] 	—5, 	6, 	7, 	8 

— 5-  I7L KI=1*/ ') 	(450m g) , 	(5-7/1/7tME')V-2-4 

)1.) 	)(51 )-11. (226mg) , 	Pd 2 	(d b a) 	3 	(136mg) , 	t —B 

u—X—Ph o s 	(151m g) , 	N a0— t —Bu 	(285m g) t:.:Hl. 

i 	(1 0m L ) 	)iliA_, 	1,ATb-altCl,%1_,tc_-,1, 	A r Tc#WF, 	100 

t (,:.= --"C 2HirAtI /4'1, tc_-. 	arvribalt25Eit:.-.. mi.„ 	7.K, 	limi)1,)iiiA., 

toi ffl ta 4,F 	,/f- .D it. VAN, 	,K7.1KKRJ-  I- I)  JA—A L. 238 L 7-L-1. 

ET ---egP1 	It 	L tc. Rig It 	:> ,) t )72)1/t 7 1-x1=171-77 -I 'al 

11  L. 4E1 Eat ( 287 m g) 	tom{2tK L L -C1'41 tc: . 

Cif1212 —  [ (5 —7/1/7tME') V 	—2 —4)0 )< H..:>] —5, 	6 

, 	7, 	8-5- 17L KI=1*/ ') 	—4-7J- -)1/0),TC,IS 

-A-roj 1 9101f136:.-At1;tc: 	516::_ck ) , 	2 —  [ (3 -711/7J- 1=1E ') 

—2 —410 )< Imo.:>1 —4— [ (4 —)< 	..:>/V)1.) 7f*:>] —5 

, 	6, 	7, 	8-5-  I7L KI=1*/ ') J0)4-U-Dt')1,:.:2— 	[ 	(5-7/1/7t1=1E') 

V-2-4/1.) )< Imo.:>1 —4— [ (4 —)< 	..:>/V)1.) 7t*:>1 — 
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5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L KI=1*) 1) JCEIlki\ --C. , tga(EaltlEltX3/L 

1., . - CM tc . 

Cif131 	I- ') 7/1/7f1=1)< 51 	)1/7JR 2 - [ (5 - 7/1/7f 1=1 E') VJ - 

2--(J0.) )<1-*V] -5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L KI=1*)')-4-4/1/ 

0-IklI 

R1  9 1 0) I fl 4 V: it 12 tc: 	a I,: ck (') , 	2- [ ( 3 - 7 J I/ t 1=1 E ') 

-2-4/1.) )<1-*V] -5, 	6, 	7, 	8-5-I-7L Ki=i*J 1)-4- 

7J- -)1/04t1D(,) t:.-.. 2 - [ (5 -7/1/7f DE') V 	- 2 -4 AA )< I-* i1 - 

5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L KI=1*11)- 4 -7J- -)1/CE110-C, SElEat 

,w, t Eli =It t C. L, --C 141  tc_-  . 

[if14-] 5- f 2 - [ (5-7J1.7f 1=1 E,) V 	- 2 -4)0 )< I-*1 - 

5, 	6, 	7, 	8-5-17L Ki=1*) 1) 	-4 -1M El) 	VJ-2 -77  

zingmotkII 

'AAR 4 a)Tfl 3 t:.-..it 1.; tc_- 	516:.-. ck (,), 	I- ,) 7)1/7J-  1=1 )< 5' 	)1/7J n'3i 2 

- (E')V-2-4/1.)< I-*) -6, 	7 -VL KI=1-5H-V1=1,  

51 	[b1 	°') V 	- 4 - 4 A/01V) (') I,: I- ') 7/1/7J-  1=1 )< 51 J)1/ 7J 	JOgr 2 - 

[ (5 -7/1/7f1=1E')V-2 -4)0 )< I-*V] -5, 	6, 	7, 	8 -5-  I- 

7L Ki=1*) ,) 	-4--f)i., 	5- (4, 	4, 	5, 	5 -5- 1-7))1.-1 

, 	3, 	2 -Vt*It7J1=17 	- 2 -4)0 E,) V 	- 2 - t)1/7J= I- ,))1/0 

ittA t:.-.. 5 - 	(4, 	4, 	5, 	5 	3-JI.- 1, 	3, 	2 -Vt*Itt1=1 

5 J - 2 - 4 )I.) 	°') Z V 	- 2 -7Z J 	JEll 0 --C, SElEat ( 1 0 m g 

lEi.txu)i.L I., --CM tc: . 

[MS (ES i ) m/z 	3 5 2. 	3 (M+H) +1 

R1 93 	5- { 2 - [ (6-°')'-2--r) )< I- *] 

-5, 	6, 	7, 	8-TI-7L Ki=i*ii)-4-4)1/1 E,) ,-ZV-2-t 

)1/7J= I- ') /I/ 

[V11] 4-1=11=1-5, 	6, 	7, 	8-5-I-7L Ki=1*/ ,)-2-7J-- 

)1. a) Trl 
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5, 	6, 	7, 	8—T 	7L KI=1*/ ') J-2, 	4 —V7J- -)1/ (R 	6S, 	H 

e I yeti ca 	Chimica 	Acta, 	1945, 	vol. 	28, 

p. 	1 6 8 4 — 1 6 9 0 	Vg. ) 	(6 5 g ) 6:.-..7t*:>illEI) 	(1 5 0 m 

L) 	)iriA_, VW, -F, 	1 8 0 t t: C 8 Hirmtc-- L tc . avribat 	3.1Cli Lk- 

'1, 	Hi.' J)iliA., All-F-egPlatiet *:>±111E') Jlt 	Lk-. Reat 

t:.:31<niT, 	EilFR 1 	)1/, M RI gng'OJ I) r, A 7.1<gA 	)ili A., 	'1'RI L tc_-1, 	-t 7 

-f Htlitig L tc. -t 7 -( HE 	)( 9' I —)1/T A349-  L. 14' 6 tt.tc_;1®;A0gPI 

WIT Tlt 	L, SE4Eat ( 1 6. 	6 9) 	lEi.txu)i. L L -C1'41 tc_-. 

Cif121 	P)7/1/7f1=1)<51/1/7J4-1=11=1-5, 	6, 	7, 	8 —5- 

I7 L KI=1*/ I) 	— 2 —4/1/0),V1 

-41thiN 5 0 0)Tfl 3 (Zit 1.; tc: 	a t: ck (,) , 	2 — [ ( 3 — 7 )1,7J-  1=1 E 1) V 

—2--')L.) )< 	..>] —6, 	7 —VL I 	5 H—>1:1'9 	[b] 	E 

') V 	— 4 — t —)1.0)4t I'D (') I,: 4 — 	1=1 1=1 — 5 , 	6 , 	7 , 	8 — 5- 	7 L K 1=1 

* i I) 	— 2 — t — /I/ CEII 0 -C, SafEat 	,:,:: 't,IEIPItt L L C.  1 '41 tc . 

Cif131 4 —1=11=1-2 — [ (6 —)JI/E') :'JJ— 2 —OW )(Ii 	:> 

1 —5, 	6, 	7, 	8 —5- I7L KI=1*)')0)-ViiS 

P)7/1/7J- 1=1)<51 /1/*R4--1=11=1-5, 	6, 	7, 	8 —5- 17L 

1=1* i I) 	—2 --f/l. (3 0 Om g) , 	(6 —)JI/E')V-2 —411/) 

)(5'J-11. (1 	1 7mg) , 	Pd 2 	(d b a) 	3 • CHC 1 3 	(59mg) , 	t 

—B u —X— P h o s (9 7 m 9 ) . gR-t:> r, A (9 2 9 m g) t: HI/i 

( 9 m L) 	)ililA_, 	1,ATb-a!ttC],%1_,tc_-,1, 	A r rc#WF, 	1 0 0 t t: 

-C 5 HMV' L tc . avribat 	-k-5..9.t:.-..m L, , El/FR i 	) l. Cilil A. a fR L, tc: •1 

, -t 7 4 i- T I, 318 L , ;1 11-F --C174P1 	It 	L tc . R iat 	') t it) I. t 7 L. 

1=1 7 	7 7 -I --Clittkl L, SafEat ( 9 0 m 9 ) 	14 tc . 

Cif141 2— [ (6 —)JI/E')V— 2 —OW )< 	..:>1 —5, 	6, 

7, 	8—T 	7L KI=1*/ ') 	— 4 —7J- -)1/0),IknS 

4 —1=11=1-2 — [ (6 —)JI/E')V-2 —OW )<Ii 	] —5, 

6, 	7, 	8 —5-17L KI=I*J') 	(90mg) t:DMS0 	(1 mL) , 7.1< 
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( 1 m L) , 7.KRIEt 1) r,11, (5 2 m g) 	))11_, 	A rrc#%,-F, 	1 0 0°C 

t:.-_C 1 2 Hi 124 Mt' L tc . a Vrb at V: t-Bu-X-Ph o s (3 2m g) 

Pd 2 	(d b a) 	3 • CHC 1 3 	( 1 	9mg) 	)J1i1A., 	-,L66:.=.100°C6:.= -C4Eli 

lam III-  1, /to aVrbat25.09.1,:.-..M 1., tc_-1, E/FRi/l/A_afR l.„ 	-t7 

-f 	--e2 A L. 	1,',111-F --C174P1 	It 	L Az-. Mat 	') t it ) I. t 7 1.1. 7 1=17 

7 7 -I - -Clittkl L. ffiatat ( 4 0 m g ) 	't, 	12tK L L -C1'41  tc_-. 

[if15] P) 7/1/7f1=1)< 51 	)1/7J 	2- [ (6-) 	JI/E'') V 	- 2 

--(/1/) 	)( F 	..:>1 -5, 	6, 	7, 	8 -5-17L K1=1*/ ') J-4 -4)1/0 

-TkII 

-ArtiN 5 0 ODifl 3 (Zit 1.; tc: 	516:.= ck (,) , 	2 - [ ( 3 - 7 )1,7J-  1=1 E 1) V 

- 2 -4)0 )( F 	'] -6, 	7 - V L Ki=1-5H-:>1=1 ,9' [b] E 

I)V -  4 -A-  -)1/04V0 1•J I,: 2 - [ (6 -) 	)1/E'') V 	- 2 - 4 )1.) )( 

..:>] —5, 	6, 	7, 	8-5- 17L Ki=1*/ ,)-4-7J- -)1/CE110-C, 

WE tat 147c. 

[if16] 5 -  f2- [ (6 -)JI/E') V- 2 -4)0 )< 1] -5 

, 	6, 	7, 	8-5-17L K1=1*J')- 4 - 4 )0 E') Z V 	- 2 - t)1/ 7J 

= Imo ') A/0111 

*you 4 4 oif'1' 5 t:.-..it 1.; tc: 	516:.-. ck (,), 	I- ,) 7)1/7J-  1=1 )< 5' J)1/ 7J 	R 
2- [ (3, 	5-V7)1.7f 1=1E') V-2 -4)0 )< F 	'] -6, 	7-V 

L H=1-5 H-:>1=191 	[ID] 	E')V-4 -4 )1/o4t1-)(,) t: I- I) 7)1/ 

t 1=1 )< '91 	)1/7ing'Z 2 — 	[ (6-) 	)1/E'') V- 2 -4)0 	)<Ii 	] 

-5, 	6, 	7, 	8-5-1-7LKI=1*11)- 4 - -f )1/CE11 OZ, ffiElEat 

lEi .t,12tKLLZ1141 t0 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 8 . 	4 (M+H) +] 

q ]1 94 	4- (I 0 5 V 	- 2 -4)0 -2- (E,) V 	- 2 --( )1/)< 

:>) -5, 6, 7, 8-5- 1-7LH=1*) ,) JWM 

4-1=11=1-2- 	(E1)V-2--()1.) 	..:>) 	-5, 	6, 	7, 	8 -5- 

I-7L KI=1*) I) 	(5 Om g) . 	2-  ( P)Vs )1/51 	=)1.) 	E7V 
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(1 00mg) , 	Pd 	(PP h3) 4 (4 1 mg) (ZDMF 	(0. 	6mL) 

))11 A., 	A Tb at 	7 -I 	1=1 r, i - la /LA 	ix --e 1 8 0 t t: -C 1 5 31.mar,i.3 

Lk. aVrbalt251frit:=M Ltc,l, EI/FRi)1/)inA_AfRL, -t 7 4 I- --e 

2318 L, WIT --(174P1 	It 	L tc. R ii8 It 	,) t )72)1. t 7 L. 	1=17 1- 	7 

7 4 --NMI L, 4— ( E7 V 	— 2 —4)0 —2— (E 1) :'JJ — 2 —4 )I. 

1-*:>) —5, 	6, 	7, 	8-5-1-7LKI=1*J') 	(20mg) V41  tc: . 

[MS (ES I) m/z 	3 1 9. 	3 	(M+H) +] 

i!,AiL-E'llt 	EIIFRIJI. 	( 2 . 	5 m L) 	6:.-..3e1174 L, 	3}< 	1Z 1 N 	HC I 

/E t 2  0 g',TY ( 0 . 	0 6 3 m L ) 	r5-FL, t 12 tz-_-*ffit 	1-,,HR L, SEIE 

-at (1 5 m g) 	n t 	12tK L L -C 14' tz-_-  . 
[MS (ES I) m/z 	3 1 9. 	3 	(M+H) +] 

s, 1U1 95 	4— (6-1:11:1E7V-2-4/1.) —2— (I°') 	J - 

2 —4/1.)( I-* :>) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5-1-7L K1=1*) 1) 

-41-01J 1 0 8 Oifl 2 (Zit 1.; tc: 	511,:.= ck (,), 	3 —11=1 	— 2 — 7 )1.7f C1— 

5 — )< 	)1. E ,) V Ja),ftl-) (,) t:.-.. 2 , 	6 —:') 	DDE7VCEIlki\ --C, SEIE 

at 	,:,:KtEiitt L L -CM tc . 

[MS (Es I) m/z 	3 5 3. 	2 (M+H) +] 

-*-. sAN 1 96 	4— (5 —1=11=1E7V-2-4/1.) —2— (E')V- 

2 —4/1.)< 1-*>) —5, 	6, 	7, 	8 —5-17L FD 	)')J 	L'inki-P, 

4M1 0 8 ODifl 2 (Zit UAL- 	516:.= ck (,), 	3 — 11=1 	— 2 — 7 )1.7f 1=1 — 

5 —) 	)1/E ,) V Ja),ftl-pt,) t:.-.. 2, 	5 —:') 	DDE7VCEIIki\ --c, 	4 — 

5 — 1=11=1E7V -2 -4)1.) — 2 — (E,JV -2 -4)1.)(1-*:>) — 

5, 	6, 	7, 	8-5- 	7 L Km*/ ,) 	•f'41 7-c_- c, 	1,AIL -a!tt (2 0 m g ) 

E t 2  0 t:.-_g1174 ij, 	1N 	HO 1 /E t 2 0ga (0. 	05 7mL) 	)iliA_, 

t 1.; tz-_-*ffit 	12148 L. ffiat at ( 1 8 m g) 	n t 	L L -c-  14' tc_-  . 

[MS (ES I) m/z 	353. 	0 (M+H) +] 

R1 9 7 	4 — (3-1=11=1E7 V-2-4)1.) —2— (El) V 	— 

2 —4)1.)( 1-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 — 5- 1-7L Ki=1*) ,) 	WM 



WO 2014/034898 
	

149 	 PCT/JP2013/073438 

U1 0 8 OD Tfl 2 (Zit 1.; tc: 	516:.= ck (,) , 	3 — 11=1 	— 2 — 7 )1.7t 1=1 — 

5 —)4 	)1/E'')V0)4t1D (')(,:.=.2, 	3 —V1=11=1E7VCE111,\ --C, 	4— 

3 —1=11=1E7V-2 —4)0 —2— (E')V-2 —4/1.)4 1-*:>) — 

5, 	6, 	7, 	8 —5-  1- 7 L K 1=1 * i ' ) 	''f'41  tc: . 	i!,AiLalt ( 2 0 m g ) 

E t 2 0t::_g/4L, 	1N 	HO 1 /E t 2 Oga (0. 	05 7mL) 	)iliA_, 

t 1.; tz-_-  * ffl t 	2 ER 1, , g4 EiE at (1 5m g) 	nt 	L L --C-  14' tc: . 

[MS (ES I) m/z 	3 53. 	3 (M+H) +] 

R1 98 	3— [2— (E')V-2 —4/1.)4 1-*:>) —5, 	6, 	7, 

8 —5- 1- 7 L Ki=1*) 1) 	— 4 —4 A.] E7 V 	— 2 — t)1/ 7J= 1- ') )1/ 	YE 

211 

*you 5 4 a) i f'1' 2 (Zit 1.; tc: 	516:.= ct (,) , 	4 — 	( 6 — 	1=1 1=1 E 7 V 	— 2 

—4)0 —2— (E') 	J -2 -4 /1.) 	..>) —6, 	7 —VL H=1-5 H 

—1=1,,9' 	[b] 	E')V0)4t1D(')(,:.:4— 	(3 —1=11=1E7V-2 — 

4)0 —2— (EI)V-2 —4/1.)4 1-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L 

K 1=1 * i ' ) J 	E110-  C , sElEatn.tx3i.L L/V41  tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	344. 	6 (M+H) +] 

U 199  1 9 9 	4— ( 6 — 7 )1/7J- DE7V— 2 — 4 )I.) —2— ( E 1) V 

—2 —4/1.)4 1-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L I CI*)')J 	ignki-P, 

4— (6 —1=11=1E7V-2-4)1.) —2— (E')V-2 —4/1.)4 1- 

*:>) —5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7L Ki=1*) ,) 	(20mg) , 	7'4L -t:> 

r,IA (8 6m g) , 	1, 	4, 	7, 	1 0, 	13, 	1 6 —/\*Itt*It:>1=17t 

1 52)J 	(7m g) (:.:MeCN 	(1 mL) 	)J1:1A., 	1 5 HirCiuM3CA Lk- 

. aVrbalt25.070.(,:m L. 	7K 	EI,FRi)i/ciriA., 	tEliffitaliFD AL-. 

AN, 	,:,:K7.1(KOgrd-  Is ,) r, A --etVA L. 238 L, tc,l. IT --(174P1 	it 	L, tc 

o Mat 	i) t it )I. t 71.0 1=1 7 1- 	77-f ---ClittI L, 4— (6-7J1. 

7J-1=IE7V-2 —4)0 —2— (EI)V-2-4)1.)4 1-*:>) —5, 	6 

, 	7, 	8-5-1-7LH=1*) 1) 	(1 3mg) V41  tc. 	a IL at 	E t 2  0 

6:.-..g/F4 L, 	1N 	HCl/Et 2 oga (0. 	0 5 7 m L) 	))1:1A., 	tUtc_-* 
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ft 	1-,,VR L, g4 EiE at ( 1 5 m g) 	ntx)i.L L.-C-14 tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	3 3 6. 	9 (M+H) +1 

-*you 2 0 0 	4— (3 —7/1/7f 1=1 E7:') 	— 2 —4)0 —2— (E'') :'J 

— 2 —4/1.) H-') —5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L K1=1*)') 	YERZ 

*to] 1 9 9 (Zit 12 tc:511,::- ct ('), 	4 — 	(6 — 	1=11=1E7— 2 - 4 )1, 

) —2— (L"):'J— 2 —4/1.) Imo.:>) —5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L Ki=i 

*I') Ja)1-U-Dt,Jt:.:4 — 	(3 —1=11=1E7:')-2-4)1.) 	—2— 	(E,):') 

— 2 —4)1.)( I-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L K1=1*)') 	CE111)\ -C 

, *Z2'1E-at 	ntxu)i.L L -C147L-  . 

[MS (ES I ) m/z 	3 3 6. 	9 (M+H) +] 

*SAN 2 0 1 	4 — ( 6 — ) 	)1/E7:')— 2 —4 )I.) — 2 — (I01),_ 

2 —4/1.)( F. 	) 	—5, 	6, 	7, 	8—T- I-7L Ki:i*) ,) 

	

*you 1 2 4 (Zit 12tca6:.-_,,k (,), 	5 — 	(4, 	4, 	5, 	5 —5- 	)< 	)1. 

—1, 	3, 	2 —:')7J- *Itt 1=17— 2 —4)0 L"):')-3-77:04-U-D 

(,)6:.:2 — ))1.-6 — 	(4, 	4, 	5, 	5 —5- 17)<3-)1.— 1 , 	3, 	2 —:'jt 

*Itt1=1 7 	— 2 — 4 )1/) E7CE110-C, SEIL-atlEltX3IL L-C 

14k-  . 

[MS (ES I ) m/z 	333. 	3 (M+H) +] 

**WU 2 0 2 	4— (6 —I/l/E7:')— 2-4)0 —2— ( E 1) :'J 	— 

2 —4)1.)( I-* :>) 	—5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L K1=1*)') 

4— (6 —1=11=1E7:')-2 —4)0 —2— (E,) 	— 2 — 4 )I. )( 

*:>) —5, 	6, 	7, 	8-5- 17LK1=I*J') 	(20mg) , 	Pd 	(d p 

pf) 	CI 2 • CH 2C I 2 	( 5  m g ) 	t: THF 	(1m L) , 	1M 	:')i)l,ffff 

tR//•*It 474',* (0. 	0 7 4 m I-) CNA., 	i!,ATba!ttC1,% L tz-_-1. A 

r gAttCF, 	5 0 tt:.-_ -C 0. 	5HirAl1C4' L tz-_-  . avribat 	-k-5.070.t:.-..m L, 7.1< 

, 	EIFRi)l/CililA., 	Affitailf"ff -D it. VAN, 	,7.1<0.0'3d-  I-') r, 1x -M 

11k L, 238L tz-_1. 	f,',111-F --egP1 	It 	L tc. Mat 	:> ') t it ) l. t 51.,. 

Q7 	77 4 - TICII L. SafEat ( 1 9 m g) 	,T, t 1E1E1=Itt LL-C1'41 



WO 2014/034898 
	

151 	 PCT/JP2013/073438 

tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	34 7. 	3 (M+H) +1 

-Arftgli 2 0 3 	4— [ 6 — (7° CI 	— 2 —014 E7:') 	— 2 — 4 JI/i — 

2— (E1):')-2-4/1.)< I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L K1=1*) 

1 .i  

4— (6 —1=11=1E7:')-2 —4)0 —2— (E') :'J-2-4/1.)< I- 

*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L K1=1*)') 	(20mg) , 	:')1=11=1 	[ 

1 , 	3 — E‘ 	(:)7i=)1/7 7 -1i) 	.7°1=1] =viT)1/ ( I 	I ) 	(3m 

g ) t:.= THF 	(1 mL) , 	O. 	5M 	2— '11=1 EA/AM./1=1 Z K / T I-1 F g 

a ( 0 . 	1 7 m L) 	MA., 	giATba!ttCi,% Ltz-_- '1, 	A r '41-AttCF, 	8 0 

t t:.= --C.  5 Hirmtli- L tc. :5 6 t: 1 0 0 t t:.= --C.  2 HirmlIi- L tc. avrbat 

-&-Nrit:R L. 	71c. 	OM' 	)i, 	)iii A., 	till ffitaff 	''f -  -D tto VAJM 	,K7.1<KM 

t F ') r, AZIMIA L. ZIA L tz-A. 	ff,111-F--egP1 	It 	L Az-. 	/J')  ') 

t it/l/t 71.,. 	1=1 7 I- 	7 7 -I --Clittkl L. SafEat ( 1 0 m g ) 	:::t 

ElEPItt L L -C 14 tc. 

	

[MS (ES I ) m/z 	3 6 1. 	4 (M+H) +] 

WU 2 0 4 	{6— [2— (E1)-2-4/1.)( I-*:>) —5, 	6, 	7 

, 	8 — 5- I- 7 L K 1=1 * ) ') 	— 4 —OH E 7 :'J 	— 2 — 4) 1.1 ) ( 5 ' i — )I. 

[V I1 ] 6— [2— (L")-2-4/1.)< I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 — 

5-  I- 7 L I 	1) 	- 4 — 4 A.] E7:') 	— 2 — t )1/ 7JVT1/1/5'L K00,11 

R1 0 8 Oif'i' 2 (Zit 12 tc 	516:.= ck (,) , 	3 — 11=1 	— 2 — 7 )1.7f 1=1 — 

5 — )< 	)1/E'') :')19)4t1-DIJI,:.= 6 — 	1=1 1=1 E7 :'J 	- 2 — t/1/ 7JVT1/1/5'L K 

PI ki \ --C. SE tat 	''147-cc. 

[if12] 	f6 —  [2— (E'):')-2-4/1.)< I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 

—T I- 7 L K 1=1 * i ,) 	— 4 — 4 A.] E 7 :'J 	- 2 — 4 )1/1 )< 51  i —)1/0-11 
•& 

6— [2— (L"):')-2-4/1.)< I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L 

K1=1*/ ') 	— 4 —4 A.] L°7 	2 —t/l/t7-1/1/5'L K (5 0 m g ) t: 
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)( 9 ' ) -11. 	( 1 . 	5 m L ) 	)J11 A., 	-,3_ 6 (,:.-.3.KATTNaB H4 	(7 m g) 	))1:1 

A., 	1 Hirmtli 	Ltc. avmatt:.-.1Fogti)k Zingt)inA., 	-t.a),1, 	-:s 6 

t::_gngt7EAt I-') r, A7.1<gA. 	7.1‹ 	)iii A., 	A ffltafF 	•"(- -D tc. 	IAJE 	,o.l< 

Kngtt I- i) r, A --MIA L. %IA L tc,l. 	rfilll-F --c174PIlt 	L tc. Malt 

I) tit/l/t7101=17 1- 	‘77 -I --Clit-tI L, glaiLat (4 3m g) 

ntx-/-)1L L --c14 tc. 

[MS (Es I) m/z 	34 9. 	3 (M+H) +] 

*-1-0j2 0 5 	4- (6 -)( 1-*:>E7:-2 -4)0 -2- (E1):') 

- 2 - 4 )1.)( 1- *:>) -5, 	6, 	7, 	8 - 5-  1- 7 L K 1=1* ) ') 	tiRti 

4- (6 -1=11=1E7-2 -4)14 -2- (E')-2-4/1/)( 1- 

*:>) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKI=1*)') 	(20mg) (Z28% 	t 

') r7 IA )( 	..i K /)( '9 i -11474A (1 mL) 	6 Ot T3 HirAtt; 	I., k- 

c, arvribalt25.070.(zmL, 	7K 	liFogti)1,A., 	AffitaliFDtc_-. 

Am 	,:,:K7.1(0,0td- I- I) r, IA --MIA L. 	1231ki I., tc,l, WIT --el7M1 	It 	Lk- 

. Riat:>,)tit)i/t7101=17 l'77 -I 'NMI  L. 4 - ( 6 - )< 1- 

*:>E7:'J -  2 -4)14 -2 -  (E'):- 2 -4 )1.)( 1-*:>) -5, 	6 

, 	7, 	8 -5- 1-7L K1=1*)') 	(1 5mg) V41  tc. 	A tat 	E t 20 

6:.-..g1174 L, 	1N 	HO 1 /E t 2 Oga (0. 	03 9mL) 	)iliA., tUtc* 

ffl It 	I,Efx L. SafEat ( 1 3m g ) 	lEitx!/-)IL L -MI tc. 

[MS (ES I) m/z 	34 9. 	3 (M+H) +] 

*- 0j2 0 6 	6- [2- (E1)-2-4/1.)( 1-*:>) -5, 	6, 	7, 

8 -5- 1-7L K1=1*)') 	-4-4/1/1 E7%% -2 -77 Z 

4- (6 	 1-2-4OL) -4)14 -2- (E')-2-4/1/)( 1- 

*:>) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7L KI=1*)') 	(1 Om g) t:.-.2 8%77  

= 7 7.K g a 	)]Q 7., 	a Tb at 	74 	1=1 r, i — /a Fm ix --e 1 7 0 t t::. 

--C 2Himaz L tc. rfillIT --e a Vrbat a) gP1 	It 	L. R ii8 It 	I) t it 

)Lt 71-0 1=17 1- 	7 7 4 -Tall  L, ffiafEat ( 5 m g ) 	ntxu)i. L 

1./ --(4141  tc. 
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[MS (ES I ) m/z 	334. 	3 (M+H) +1 

-Arou207 	5- [2- (EI):')-2-4/1.)<1-*:>) -5, 	6, 	7, 

8-5- 1-7L Ki=i*JI)-4-4)1/1 E7:')-2-77:-Z 

-41-0j206(zitUtz-_-511,:ck (,), 	4- (6- 	i=i1=1E7:') 	-2 - 4 )1, 

) -2- (EI):')-2-4)1.)(1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8 -TI-7L ICI 

* i ') 	oDittpt,) t:.:4 - 	(5-1=11=1E7:')-2-4)1.) 	-2- 	(EI):') 

-2-4)1.)(1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LH=1*) ,)CE110--C- 

ffiatat (5m g ) 	lEi.t,x,21 	L L -C 14' tz-_-  . 

	

[MS (ES I ) m/z 	334. 	3 (M+H) +] 

WU 2 0 8 	N-)<)1.-6- [2- (EI):')-2-4)1.)(1-*:>) - 

5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LH=1*/-4-4)1.] E7:')-2-77:-Z 

YENtla 

4- (6-1=11=1E7:')-2-4)14 -2- (EI):')-2-4)1.)( I- 

*:>) 	-5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LH=1*) ,) 	(1 0 m g ) t:.-..2N 	i 

)(11/ 77  Z 	/ )( 5' ) - )1474a (1 nil_) CNA., 	i!,ATb-a!t7 4 	1=Ir, 

i - laFrA im-e 19 0 t (,:.-_ --C1 Hi rm az L tc_-. ifillIT -Cal/CAM-at V74P1 

Itl,, Rialt'Jti72)1/t71.01=17 I- 	77-r ---Clittl l,, 	N - )< 

)1/-6 -  [2- (EI):')-2-4)1.)<1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8-5- I- 

7L K 1=1* i I) 	-4-4)1/1 	E7:')-2-77:-Z 	(1 0 m g ) 	IEI.t, 

12tKL 1., -C1'47c. 	A IL at 	1=1 1=1 7J)1/1,. I,: 81174 L, 	1 N 	HCl/Et 2 0 

g'ff-Y ( 0 . 	029 m L) 	MA_ tz-_1, 	ifillITTaVrbalta)gP1 	It 	L, /L- 

. Mat t: E t 2 0 Cilll A-• 	74!tt 	214R 1,, a Et at ( 1 0 m g) 

X3i. LL,'"C"ffitc_-. 

[MS (ES I ) m/z 	348. 	2 (M+H) ±i 

-Arou209 	N, 	N-:'))<)1.-6- [2- (EI):')-2-4)1.)<1-* 

:>) -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LH=1*/-4-4)1/1 E7:')-2- 

•Ti Z 	YERZ 

4- (6-1=11=1E7:')-2-4)14 -2- (EI):')-2-4)1.)( I- 
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*:>) 	-5, 	6, 	7, 

Z 	iliRill (1 2 m 

8-5- 1-7LKI=1*) ,) 	(1 Om g) 	t::..V)<)1/ 7-1  

g ) , gR-t:>r,L. (4 6 m g ) t:.-..DM F 	(0. 	5mL 

) 	MA., 	1 2 0 t t:.-. --C• 5 Hi lam lc- L, tc. a VA at 	25E1 t:.:M L, tc,f, E/F 

RI)I/))11A.afR  	1,, 	-t 7 4 I- --(12A L, 	1,Al1-F--egPlIt 	Lk-. Rig 

It'))Ji72 /1/t71.01=171-77-c --Nittl l,, 	N, 	N-V)<)1.-6 

- [2- (EI)V-2-4/1.)( I-*:>) -5, 	6, 	7, 	8 -TI-7L Ki=i 

*) ') J - 4 -4M E7 VJ - 2 -77 Z J (8 m g ) 	.11tz-_-,:, 	1,AIL-alt 

fJI = II=17J )1..Lxt::_g1174 1, 1N 	HO I /E t 2  Oga (0. 0 2 2 m L) 

))1:1 A_ tL-1, 	1,AlITTalt‘Tbalta)gPlIt 

	

L. tc. Mat (,:.= E t 2 0 	))1:1A., 

'74!tt 	21iR 1,, atat ( 8 m g) 	't,Xu)i'L 1./Z141 7-c_-. 

[MS (ES I ) m/z 362. 	4 (M+H) +] 

-41-th1N 2 1 0 	N-) 	)I.-1 - {6- [2- (El) V- 2 --1/1.)( I,* 

:>) 	-5, 	6, 	7, 8-5- 1-7LH=1*/ ,)- 4 - 4 )1/1 E7V- 2 - 

4 )14 	)( 51 	77 -.-Z 

6— [2— (E') V-2-4/1.)( F 	') —5, 	6, 	7, 	8—TI-7L 

Km*/ ') 	— 4 — 4 A.] E7 V 	— 2 — t/l/t77 /1/52LK (1 5m g) I,: 

CH 2 C 1 2  (0. 	5mL) , 	2N 	i)()1/ 7-1:-Z/THFg'ff-Y (0. 	0 

4 3 m L) 	)ilil A., 25.09. t: --C" 0 . 	5 Hi 124 MI' 1., tc. 	-t-  a) ,l, 	a vribat t:=7.1< 

AIL I- 1) 77-t 	-.:>*',At 	') r,L. (1 8 m g) , EM. (O. 	0 0 7 m L 

) 	)irl A., 	22t:.-.. -c -;s6t:.-..1 6 Hi lam lc- L, tc. 	a vrbat 6:.-.1Fm 1 	)1/ 	)ilil 

A_ A fR 1, , -t 7 4 	-Clit sit L, 	1,',111-F --e g PI 	It 	1, tc. Rea t 	:> ') t7 

)I/)J 71A 	1=17 I- 7 7 -I -Tall  L. ffiafEat ( 9 m g) 	:::,t1Ellitt 

L 1., .-C1'41  tc . 

[MS (ES I ) m/z 362. 	4 (M+H) +] 

[0046] o]2 1 1 	N, N- ) 	)1.- 1 - {6- [2 -  ( E 1) :) 	- 2 - 4 )1, 

1-*:>) 	-5, 	6, 7, 8 -5- 1-7L Ki=1*) ,)-4-4/1/1 E'7:') 

-2-4/1/1 	)( , 77 :-Z 

*rod 2 1 06Zit 1.; tz-_- 51t:.= ck (,), 	2 N 	i )< 	11.7 Z J/T H FgA 
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oitt)(,) (,:.= 2 N 	V )< 	)1/ 7-1 Z J /T H F g'ITYJEll oz., maiLat 	::: .t, 

Elpit!ttL 1, - C 14 tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	3 7 6. 	2 (M+H) ±i 

-AlthiN 2 1 2 	2- [ ( 6 - 7 )1/7J-  1=1 E ') V 	- 2 - -f )I.) )< I- *:>1 -4 

- (6-)</l/E7V-2-4/1.) -5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L Ki=1*) 

1 ., 

[1I1 ] 2 - 	1=1 1=1 - 4 - ( 6 - ) 	)1.E7 V 	- 2 -4)0 -5, 	6, 

7, 	8 -5- I-7L KI=1*/ ') 	0,111 

*you 1 3 7 OVI 2 (zit 12 tz-_- 	516:.= ck (,), 	2 - 7 )1/7J-  1=1 - 3 - 	- K E 

') V 	101-U'D (') t:.= 2 - 	1=1 1=1 - 6 -)< 	)1. E7 V 	CEIlkiv-C, ffiElEat 

nt% 	L I., --C-14 tz-_-  . 

[V112] 2-  [ (6 -7/1/7J- 1=1 El) V 	- 2 -4)0 )( I-*>] -4 - 

6-)</l/E7V-2-4/1.) -5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L Ki=1*) 1) 

0 ,Ik11 

	

u1 4 0 0)Tfl 2 (zit Utc_- 511,::_ct ('), 	5- 	( 2 - 	1=1 1=1 - 5 , 	6, 

7, 	8 -5-  I- 5 L Fri 	) ,) 	- 4 - -( )I.) 	L") V 	- 2 - t )1/7J= I- ') )I. 

0)4V) (,) t:: 2 - 	1=1 1=1 - 4 - ( 6 - ) 	)1. E7 V 	- 2 -4)0 - 5 , 	6, 

7, 	8 -5-  I- 7 L K 1=1 * i ') 	CEI10 -  C , SEIL-alt 	,:tElEPIttL 1_,Z14 

tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	351. 	4 (M+H) +1 

-AlthiN 2 1 3 	2- [ ( 5 - 7/I/A- DE') V 	- 2 - -f )I.) )< 1-*:>] -4 

- (6 -)/l/E7V-2--f)1.) -5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L Ki=1*) 

1 ., 

*you 2 1 2 0)Tfl 2 (Zit 12 tz-_- 	516:.= ck (,), 	( 6 - 7 )1/7J-  1=1 E I) V 	- 2 

--f )1/) 	)< 5' i - )1/04-tbt,) t:.-.. 	( 5 - 7 )1/7J-  1=1 E') V 	- 2 --f )I.) 	)< ,9' i 

- )1/CE110 -  C , ffigEiLatlEltX3i. L 1,V4I tz-_-. 

[MS (ES I) m/z 	351. 	4 (M+H) +1 

-AlthiN 2 1 4 	2- [ (3 - 7/I/A- DE') V 	- 2 - -f )I.) )< I- *:>1 -4 
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- (6 -)<)1/E7:')-2 -4)14 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*) 

1 ., 

*you 2 1 2 OVIII 2 (zit 12 tz-_- 	516:.= ck (,), 	( 6 - 7 )1/7J-  1=1 E I) :' 	- 2 

- -I AA 	)< 5' i - )1/01ttpt,) I,: 	(3 - 7 )1/7J-  1=1 E ,) :') 	- 2 - -f )1.) 	)< ,9' i 

- )1/1110 -C, f,21,EiLalt:::tElilttL 1, --C A tc . 

[MS (ES I) m/z 	3 5 1. 	4 (M+H) +1 

*-10112 1 5 	(6- {2- [ (6 - 7)1/7J-  1=1 E 1) :'J 	- 2 -4)14 )< 1-* 

:>] -5, 	6, 	7, 	8-5-1-7L Ki=1*/ ,)-4 -4)14 E7:-2 - 

-I AA )< 5' J-)1. 

[ifi'1] 	[6- 	(2 -1=11=1-5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ ,) 	- 

4 -4)0 E7:')- 2 -4)0 )< 5' ) -A/0111 

m1 3 7 0)Tfl 2 (zit 1f:tc_- 516:ct 1,), 	2 - 7 )1/7J-  1=1 - 3 - 	- K E 

I) 	19)1t1-) (,) t:.-.. 	( 6 - 	1=1 1=1 E7:') 	- 2 - -f )1.) 	)< 5' i -)1. 	T H F U) 

itt) (') t:.= 1 , 	4 - :'J7J-  *It 	CE11 0Z, 621E-at 	.t, 	12tKL L/V41  tc_-. 

[VI 2] 	4 - [6 - 	( { [t e r t -1/1/ ()()1.) 	')/1.] 7J-* 

1 )< 	)1/) 	E7:'J 	- 2 - 4 A.] - 2 - 	i=i1=1 -5, 	6, 	7, 	8-5-1-7L 

I 1=1* i ') X0111 
*to] 1 6 1 0)T8 1 (zit 12k- 	a I,: ct (,), 	( 6 - 11=1 	E 1) :'J 	- 2 - 

-IAA )< 5' i - )1/01V) (,) I,: [6 - (2-fjC1 1=1 - 5, 	6, 	7 , 	8-T 1-5 

L K 1=1*) ,) 	- 4 -4)14 E7:')- 2 -4)0 )< 5' i -)1/CE110Z, fr, 

Etat 	:tEliitt L LZAtc. 

[VI 3 ] 4 - [6 - 	( { [t e r t -1/1/ ()()14 	')/1/1 7J-* 

1 )( 	)1/) 	E'7- 2 -4 A.] -2- [ (6 - 7)1/7J-  1=1 E') 	- 2 - -I 

)1.) )<1-*] -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L K1=1*)') J00111 

*to] 1 4 0 0)Tfil 2 (zit Utc_- 511,::_ct (,), 	5 - 	(2 - 	1=1 1=1 - 5, 	6, 

7, 	8 -5-  1-5 L Fri 	) ,) 	- 4 -4)0 	E,):')- 2 - t)1/7J= 1- ,))1. 

oitt)(') t:.:4 - 	[6 - 	( 	{ [t e r t -1/1/ 	()()1.) 	')/1/1 7J-* 

1 )< 	)1/) 	E7:'J 	- 2 -4 A.] - 2 -1=11=1-5, 	6, 	7, 	8-5-1-7L 
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K 1=1* ) I) JCE110 -C • a Etat 	't, ElEPItt L L V41  tc: . 

[ifi'4] 	(6- {2- [ (6 -7/1/7t1=1E') 	- 2 - 4 AA )<Ii 	] 

-5, 	6, 	7, 	8 -5- 17L K1=1*) ') J-4--(11.} 	L°7-2-4/1/ 

) )< 51  i -)1/0)-11I 

4- [6- 	( {[tert-1/1/ 0)<)1.) ''))L1 7J- *:>1 	)<)1. 

) E7:- 2 -4M -2- [ (6 -7/1/7t 1=1 L") :'JJ - 2 —014 )< 

*:>] -5, 	6, 	7, 	8 -5- 17LK1=1*)') 	(60m9) t:.:THF 	(2 

. 	4mL) , 	1. 	OM 	TBAF/TH Fga (0. 	3 7 5mL) 	))11_, 

221,:.= -C 1 2 HirmlIi- 1, tc. rfila-F-earvilLatogPlit 	L. Rialt 

1) t it)l.t 71A 	1=17 1-‘7 7 4 -Tall  L, t-TafEat ( 2 9 m 9 ) 

, IEIEPIt!tt L L V41  tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	3 6 7. 	4 (M+H) +] 

-*-s,IN 2 1 6 	(6- {2- [ (5 - 7)1/7J-  1=1 E 1) :'J 	- 2 -4)14 )< 1-* 

:>1 -5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7L K 1=1*)') J-4 —014 E7:-2 - 

-I JO )< 51  '- 

[i1] 	4- 	[6- 	( {[tert-1/1/ ())1.) 	')/1.] 7J-* 

1 )<J1/) E'7- 2 —OH - 2 - [ (5 -7/1/7t1=1E') 	- 2 -4 

)I.) 	)< F 	..>] 	-5, 	6, 	7, 	8 -5- 17L KI=1*)')0)-11I 

4- 	[6- 	( 	{[tert-1/1/ (:'J))1.) 	:>')/1/] 7J- *:>1 	)<)1. 

) 	E'7 	-2 -4/1.] -2 -1=H=1-5, 	6, 	7, 	8 -5- 17L K1=1*/ 

') 	(8 0 m 9) , 	(5 -7/1/7t1=1E')-2 —014 )<51  i -)1. (31 

mg) , 	Pd 2  (d b a) 3  ( 1 1 mg) , 	t-Bu-X-Phos 	(21m 

g) , 	NaO-t-Bu 	(3 9mg) 	1:.:HI/i 	(2mL) 	)jliA_, 	,!,A'A 

at 	N,% L, tc_-1, A r rc # WF, 	1 0 0 t t:.-.. -MTY.tIf' L tc . avm -at 

;mot::_m L. EIFRi)1/CililAAEL,tc,l, -t 7 4 I- z7®' 	L. 	1,',111-F T 

gPllt 	1, tc. Malt 	') t it)l.t 7 IA 	1=1 7 I- 	7 7 4 --Ca' L. 

SafEalt ( 5 9 m g) 	,1EIEPI1t!tt L L, -C147-c_-. 

[ifi'2] 	(6-  {2 -  [ (5 -7/1/7t1=1 E1) -2 -4)1A )< 1-*i 
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—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*) I) J-4 —4)14 E7:')-2-4)1. 

) )(5' i - )1,0_111 

*to] 2 1 5 oif'14 (,:.-At Utc_- 516::_ct (,), 	4— [6— ( { [tert- 

1)1. (V))1.) :> 1))1/1 7J- *:>1 )()1.) 	E7V-2 — 4 A.] — 2 — 

C (6 —7)1/A- D E')V-2-4/1.) 	)< 	..:>] 	—5, 	6, 	7, 	8—TIC 

 I 	') J0)4t1--)(') I,: 4 — 	[6— 	({[te rt —7)1/ (V))1/ 

) 	')/1/] 7J- *} )<)1.) 	E7VJ — 2 — 4)1/1 — 2 — C (5 —7/1/7f1=1 

EI)V— 2 —4)0 )< 	..:>] —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L KCI*)') 

C70-C, 	a/Eat 	't,IEIEPIt!ttL L -C147c. 

[MS (ES I) m/z 	3 6 7. 	4 (M+H) +1 

*SIN 2 1 7 	(6— {2— C (3 —7)1/A- D Ei):')— 2 —4)0 )< 1-* 

—5, 	6, 	7, 	8—T1-7L Ki=1*.) ,) 	—4-4)0 E7V-2- 

4 )1/) 	)< 51  '— 

[i1] 	4 — 	[6 — 	( { [t e r t —Vs )l. (V) 	)1.) 	')/1.] 7J-* 

1 )<J1/) 	—2—] — 2— C (3 —7/1/7t 1=1 E') V 	— 2 — 4 

)I.) )<F 	] —5, 	6, 	7, 	8-5-  I7L KI=1*) ') J00111 

*to] 2 1 6 0)Tfl 1 (Zit 1.; tc:511,:.= ct ('), 	(5-7J1.7f MEI) V 	— 2 

— 4 )1/) 	)< 5' i — )1/01ttpt,) I,: 	(3 — 7 )1/A-  1=1 E') VJ — 2 — 4 )I.) 	)< '91  i 

—)1/ 	PI 0-C, SEIE at 	14' tc. 
[VI 2] 	(6— {2— [ (3 — 7)1/A-  1=1 E')V-2 —4)14 )< i-*1 

—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*) I) J-4 —4)14 E7:')-2-4)1. 

) )(5' i - )1,0_111 

*to] 2 1 5 oif'14 (,:.-At Utc_- 516::_ct (,), 	4— [6— ( { [tert- 

1)1. (V))1.) :> 1))1/1 7J- *:>1 )()1.) 	E7V-2-4/1.] —2— 

C (6 —7)1/A- D E')V-2-4/1.) )< 	..:>] —5, 	6, 	7, 	8-5- I 

7 L I 	') J0)4t1--) (') I,: 4 — 	[6 — 	({[te rt —7)1/ (V) 3 )1/ 

) 	'))1/1 7J-*} 	)<)1.) 	E7V— 2 — 4 )1.] — 2 — C (3 —7/1/7f1=1 

EI)V— 2 —4)0 )< F 	..:>] —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*),) 
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CE11 0 Z, fr, 2 iL at 	't,IEIEPIt!tt L 1., -CM tc. 

[MS (ES I ) m/z 	3 6 7. 	4 (M+H) +1 

{$i]2 1 8 	(6— {2— [ (3, 	5 —V7)1/7J- D Ei) VJ— 2 --r AA 

1-*:>] —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=i*j ,) J-4 —4)0 E7:') 

— 2 — 4 )I.) )< 	' ) —11. 

[1 11] 4 —  [6— 	( { [te r t —7s)l. (V)()1.) V ')/1/1 7f*V 

} )<)1/) 	E7V 	— 2 —4)1.] —2— [ (3, 	5 —V7)1/7J-D L'i):)- 

2 —4)14 )< 1-*:>1 —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L ICI*)') 	0),Ik4.uI 

to] 2 1 6 Oifi 1 (zit 12 tc:511,:.-.. ct (,), 	( 5 — 7)1/7J-  1=1 E 1) VJ — 2 

— 4 )1/) )< 5' i —11.0)1V) (,) I,: (3 , 	5 — V 7 )1/7J-  1=1 E ,) VJ — 2 — 4 AA 

)< 5' I —)1/1E11 kiN  -C. tTaiLat V4I  tt 0 

[VI 2 ] 	( 6 — { 2 — C ( 3 , 	5— V 7J1.7J-  1=1 E ,) V 	— 2 — 4 )1.) )< I- 

*:>] —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=i*I ,)-4-4)1/1 E7 	'-2 

—4)0 )< 5' I -)1,0_'11 

*to] 2 1 5 oif'14 (,:.-At 12tc_- 516:ct (,), 	4 —  C6 — ( { [tert- 

1/1/ (V))1.) V')/1/1 7f*:>} )()1.) 	E7V— 2 —4/1.] — 2 — 

C (6 —7)1/7J- 1=1E ,) V-2 —4)0 )< 1-*:>1 —5, 	6, 	7, 	8 —5-  I- 

7 L K 1=1* i ,) 	104-U--) (,) t:.-. 4— 	[6— 	({[te rt —7)1. (V))1. 

) 	')/1/] 7J- *} )<)1.) 	L°7V— 2 —4)1.] —2— [ (3, 	6—V7 

)1.7t1=1E')V /-2--')L.) 	)< I-*:>] —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1* 

I') J 	E110 -C ., t-IZEiLattlElElitt L 1., --CA tc 0  

[MS (ES I ) m/z 	38 5. 	4 (M+H) +1 

-Aro] 2 1 9 	6— ( { [4— (6—)< I-*:>E7-2 —4)14 —5, 

6, 	7, 	8 —5-1-7L Ki=i*I 1) J-2 --OH 7J- *:>1 )<)1.) 	El):') 

— 2 — t )1/ 7J= I- ,) )I. 

-41-01] 1 0 8 0) VI' 2 (,:.-At 12 tc 	516:.-.. ct (,) , 	2 — 	( E ,) VJ — 2 — 4 )1.)< 

I-*) —4— (4, 	4, 	5, 	5 —5- 1-7))1.— 1 , 	3, 	2 —V7t*Itt 

1=17-2 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L KI=1*)') J 0)1tt)(,)6:.:6 
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— ( { [4— (4, 	4, 	5, 	5 —5- 1-7))1.— 1, 	3, 	2 —7f*Itt1=1 

7-2-4/1.) —5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L K1=1*)') 	—2-4/1/1 7J- 

*1 	)< 	)1/) 	E') 	— 2 —t)1/7J= I- '))1., 	3 —11=1— 2 —7/1/7J- 

1=1— 5 	 % 0)1t 	—1=11=1-6 —) 1-*:>E7:')CE11 

Liz. g4 2 iE at 	n t T/21 	L 1./V4I  tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	3 7 4. 	4 (M+H) +] 

u220 	4— (3, 	4 —:'J7/1/7J- 1=17i=)1.) —2— (E,):')-2 

— 4/1/)< I-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L K1=1*) ,) 

5 

[0047] *SAN 

1$1.11 0 8 0)Tfl 2 (Zit 12 tz-_- 	516:.= ck (,) , 	3 — 11=1 	— 2 — 7 )1.7f 1=1 — 

—1 /1/E'):')Op1ttp (')6:.:4 —11=1— 1, 	2 —7/1/7J- 1=1/ -ff 

1110 -C, SEIE at 	1E1 t 	12tK L L -C1'41  Az-. 

[MS (ES I) m/z 	3 53. 	0 (M+H) +1 

2 2 1 	4 — (3—'7L) — 2 — ( E ,) :') 	— 2 — 4 )I. 

I-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L K1=1*) ,) 

5 

, 

-4101.1 1 0 8 0)Tfl 2 (Zit 12 tc: 	516:.= ck (') , 	3 — 11=1 	— 2 — 7 )1.7f 1=1 — 

— ) 	)1. E ') 	0)4t ID (,) lz. 1 —11=1-3—)< 1-* -ffCE111)\ --C.  

a Etat 	1E1 t 	12tK L L -C1'41  Az-. 

[MS 

*SAN 

(ES I) m/z 	34 8. 	3 	(M+H) +] 

2 2 2 	4— (4 — ) 	)1/E''):'J— 2 —4)0 —2— (I° ') :')J- 

2  —4/1.)< I-* :>) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L K1=1*) ,) 

4 —1=11=1-2— 	(E'):'J-2-4/1.)< I-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 -5- 

I- 7 L K1=1*/ ') 	(1 0 0 m g ) , 	4—) 	)1/ —  2 — 	( I- ')Vs )1. ,91  

=)I.) 	L"): 	(1 3 9 m g) , 	Pd 	(PP h 3) 4 	(4 2 m g) 	6:.:1, 	4 — 

7f*It 	(0. 	5 m I-) CNA., 	i!,ATbalt7-( 	1=1 r, i -/ar,taim 

T 1 6 0 t t:.= --C 1 HirmaZ Lk-. avribalt25.09.t:.-.. m 1_, tc: '1, El/FRill. 

Cirl A_ A fR L , 	-t 7 4 I- Z7® 	L, 	ifilll-F.--egP1 	It 	L tc. R 	/J')') 
t it/l/t 71A 	I=17 	7 7 4 —Tall  L, ffiEfEat ( 5 4 m g ) 	''' t 

ElE1 it t L L .-Cf4 tz-_-  . 
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[MS (ES I ) m/z 	332. 	3 (M+H) +1 

01.1223 	4— (4 —7/1/7J- 1=1E ') :'J 	—2-4)0 —2— ( E ,) :') 

—2-4/1.)< I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L Ki=1*) ,) 

'AAR 1080) I f'12 (Z it 1.; tc: 	516:: ck (,) , 	3 —1I=I 	— 2 — 7/1/7J-  I=I — 

5—)</l/E') 	oitt ) (,J lz 2-1=11=1-4-7/1/7J- 1=1E')CE110-C 

, a Etat 	1E1 t 	12tK L L -C1'41  tc: . 
[MS (ES I ) m/z 	336. 	3 (M+H) +] 

-AAR 224 	2— (E'):')-2-4/1.)< I-*:>) —4— (1, 	3-77  

Ni—JI/-5-4/1.) —5, 	6, 	7, 	8—TI-7L Ki=1*) ,) 

4-1=11=1-2— 	(E'')-2-4/1.)< I-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 -5- 

I- 7 L KI=I*)') 	(3 0 m g ) , 	5— 	( I-i) •Ys /I. ,9' 	=)1.) 	—1, 	3 

—7-1 `js —)1. (82mg), 	Pd 	(PP h 3 ) 4  (25m g) (ZDMF 	(0. 

8 m L) 	)jliA_, 	1 00°C (Z -C 6 Hirmaz Lk-. avmat 	-t 741- -CIE 

38 L, 	ifilll-F-C174PlIt 	L tc. Mat 	') t it/1.)J 71A 	1=17 I- 	77 

4 —Tall  L, ffiafEat (1 3 m g) 	:::,t 11E1 it t L I., -cMtc. 

[MS (ES I ) m/z 	324. 	3 (M+H) +] 

*-It1N225 	4— (2—) 	)l. — 1, 3— 	7 Ni —)1. — 5 —4 )0 — 2 — 

(L"):)-2-4/1.)< I-*:>) —5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L Ki=1*) ,) 

YERVA 

*you 222 (ZitU tz-_- 	516:. ck ('), 	4 — )< 	)1.— 2 — 	( I-i) •Ys/l/q 

=)1,) 	E ,) :'J Ja)4t1-)(,) (Z2— )< 	)1. — 5 — 	( I- ') 7)1. ,9' 	=)1.) 	—1 

, 	3 —7N1—)1/1, 	4 — :'J7J- *IJ- 0)1t1-)(,)(,:.:IDM F CEllo-C, 	4— 

2— ) 	)I. — 1, 	3— 3 7'J—)I. — 5 —4 )I.) —2— ( E ') :')i — 2 —4 )I. 

I-* :>) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7 L KI=I*J ,) J 	,1E1E1=It!tt L L -CM 

tc. 	i!,A1E-alt ( 68m g) 	ffFRI)l. ( 4 m L) 1,:g1F4 L, 31KATT1 

N 	HC I /E t 2 0ga (0. 	2m L) 	))1:1A., 	2 Hi 124 A< A T TtIf' L tc: . 

t 1.; tz-_-*ffit 	ZtER L , ffiafEat ( 65m g ) 	lEitT/21L L -C147-zz-  . 

[MS (ES I ) m/z 	338. 	2 (M+H) +] 



WO 2014/034898 
	

162 	 PCT/JP2013/073438 

*-1-0j2 2 6 	{5— [2— (E')— 2 —4/1.) 	..:>) —5, 	6, 	7 

, 	8-5-  I7L KI=1*/ ') J-4 —OH —1, 	3 —7-1 `i—)1.— 2 —4/1/ 

2— (El):— 2 —4/1.) Imo.:>) —4— (1, 	3 —77 `1—)1.— 5 — 

-(/1/) 	—5, 	6, 	7, 	8 -5- 17LKI=1*) 1) 	(84m g) t:THF 	(2 

. 	6 m L) 	. ))11A., 	-,3  6 t: — 7 8°C-e 1 . 	1 M 	,N* 1j-)( 	)1,-.)-./7if .i ) 

r,1x/TH Fga (0. 	7 1 m L) 	))1:17., 	0. 	5 Hi 124 MI' L tc: . -t.  0'1 

avribat t:DMF 	(0. 	06mL) 	)J1i1A., :5 6 t:.= 1 Hemtli-Ltco a 

zmatt:.-..7.K. Ei'FR=i ll. 	)ili A., A ffitaff 	''ff 'D tc. VCI,T 7.1KOtd- 

I- ') r, A -CIVIA L. 238 L 7L-1. WIT ---egP1 	It 	L tc. Malt 	)< 5' J 

— J1. (2 m L) 	t::_g1174 L, 	N a BH 4 	(1 3m g) 	)J1i1A., 	1 HirAtRi' Lk. 

azzatt:.-7.K. nimi)1/)ili1A., Illiffit41470D tto VAN, 	,K7.1<e,M 

t I- ') r, A -CIVIA L. 238 L tc_-1. WIT ---egP1 	It 	L tc. 	/')  ') 

tit/1/t71.01=17 17-f --NMI, 	f5 —  [2 —  (E1) -2 - 

-(/1/)< Imo.:>) 	—5, 	6, 	7, 	8—T I7L KI=1*J')-4-4/1.] —1 

, 	3— 	7 N i — )I. — 2 — 4 )1/1 )< 51  ) — 11. ( 1 9 m g ) 	,:,:KtAlitt L L --C 

14 tc: c, 	1,AIL-alt ( 9 m g) 	El/FR i 	)1, ( 2 m L) 	t::_g1174 L, 	1N 	HC 

I /E t 2 0 ga ( 0 . 	0 4 m L) 	)iliA., t Utz-_- *ffiltZtER L. SafEa 

t 	(4. 	3m g) 	lEi.txu)i.L L --C" 14' tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 4. 	1 	(M+H) +1 

82 2 7  	4— [2— ()< 	..)<)14 —1, 	3 —77 NI - )1/ - 5 — 

4/1.] —2— 	(El):'J-2-4/1.)< Imo.:>) 	—5, 	6, 	7, 	8-5- 17L 

KI=1*/ I) 

{5— [2— 	(El)-2-4/1.)< 	..:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5-  l7 

L K 1=1 * ) , ) 	— 4 —4 A.] — 1 , 	3 —7-1 `i—)1.— 2 —4)0 )< 51  J —11. 
(1 Om g) 	(ZTH F 	(1 m L) 	))1:1A., 	-,3  6 t:.= A< ATTNaH 	(60%, 

dispersion 	in 	oi 	I) 	(3mg), 	Mel 	(0. 	0053 

m L) 	))1:1A., 25 	1,:.= -C 4 Hi 124 Mt' L tc: . arvribalt:>1)t it/l/t 710 
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1=17 	7 7 4 —Tall  L. WEiLat ( 3 m g) 	::: tlEIEPItt L LT.  1147L- 

0 

[MS (ES I) m/z 	3 68. 	3 (M+H) +] 

8228  	4— {2— [ (.11=1/— 2 —4 )I/7f*:>) )< 	)1.] —1, 

3 —77`1—)1,— 5 —4)0 —2— (E1):')— 2 —4/1.)( 1-*:>) —5, 

6, 	7, 	8-5-1-7LK1=1*)') 

{5—[2— (°')i -2--) ')-5,I-* 	6, 	7, 	8-5- 1-7 

L K 1=1* ) ') 	— 4 — 4 A.] —1, 	3— 	-J-1`i—)1.— 2 — 4 )1/1 )( 51 J —11. 

(39m g) t:.:CH 2 C 1 2  (2 m I-) . E19.1MA (4 3mg) , 	PP h3 ( 

3 5 m g) 	)J1:1 A., 2 MT= --C.  3 Hirmtli- Lk-. avmatt:.-..7.K. El/FR 1 3 	I. 

))1:1A., A ffitaff 	''f -  -D tc. VAN, 	,;.7MR t I-') r, ix -MIA L, 23,18 L 

tc_- "*, WIT T;8 	It 	L tc: . 40% 	') t 172)1. t 7 A 	1=17 1‘7 7 

-I ---Clit-11  L, 	14' 6 tt. tc ,:,:Kt Ai it t (1 Om g) 	6:.= 2 —11=iii—)l. (2 m 

L) 	))1:1A., 	-,'_ 6 t:.-.3.KATT N a H 	(60%, 	dispersion 	in 

o I I ) 	(4 m g) 	))1:1A., 25.'01.t: -OMR/4' L tc. ga-peavmat 

ogplitt,, Riatt:.-J.K. EI/FRi)1/)inA., AffitafF"ff-Dtc. VM 

1,1,K7.1KKOgrd-  I-') r, IA TIM 1,, 218 L tzL1, WIT ---(T4PI 	It 	L tc. 

Riat 	') 

t**

it  )I. t 7L.'7 1=1 7 l'7 7 -I ---(1*-11  L, SafEat ( 6 m 

g) 	,T.tAlit 	L L -C 14' tz-_- . 
[MS (ES I) m/z 	3 9 6. 	3 (M+H) +1 

-Aro] 2 2 9 	2— [2— (E'):'J-2-4/1.)<1-*:>) —5, 	6, 	7, 

8 —5-1-7L K1=1*) ') 	—4 --OH —1, 	3 —7-1V—)1.-5 —t/l/t 

I. 

-41-01J 1 0 8 0)Tfl 2 (Zit 12 tz-_- 	516:.= ck (,) , 	3 — 11=1 	— 2 — 7 )1.7f 1=1 — 

5 —)( 	)1/E') 	a)4t1') (,) 1,:: 2 —11=1— 1 , 	3 —77V—)1.— 5 —t)l. 

7J= I-') )1/ CE11 0 -C. t-TafEat 	nt 	12tK L 1., ZAtc. 

[MS (ES I) m/z 	34 9. 	3 (M+H) +] 

-Aro] 2 3 0 	6— [2— (E'):'J-2-4/1.)<1-*:>) —5, 	6, 	7, 
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8-5- IN7L Ki=1*/ ,)-4-4)1/1 E7:-2-7J--)1. 

4— (6 —1=11=1E7:')-2 —4)14 —2— (E,):')-2-4)1.)( IN 

*:>) —5, 	6, 	7, 	8-5- 1N7LH=1*/ ,) 	(10mg), *ME t ') 

r,IA (5m g) , 	P d 2  (d b a) 3  (1. 	3mg) , 	t —Bu—X—P h o 

s 	(2 m g ) 	t:.= 1 , 	4— 	*+t i 	(0. 	5mL), 	7.1K (0. 	5mL) 	)Jii 

A., 	,!,A mat ci,tk, I, tc_-1, 	A r Tc#WF, 	1 0 0 t t:.-_ -C 1 Hirmtli-  Lk 

. a vrbat 25E1 t: M L „T, 7.KKRt 	') r, IA TIM L , I, 1 L AL-1, 

ET --egP1 	It 	L tc . Mat 	:> ') t it ) l. t 71,, 	I=17 IN 	77 4 -TM 

11, SE4Eat ( 1 0 m g ) 	1E1 tX3i. 	L L Vi'Vz-_-. 

[MS (ES I ) m/z 	335. 	1 	(M+H) +] 

[0048] *SR 2 3 1 	4 — ( 1 —7J- *:> K Ei):-z:'J-5 —4 AA — 2 — ( E 1) 

—2--(/1.)<I-*>) —5, 	6, 	7, 	8 —T-  I7L Km*) I) 

I-Oil 0 8 Opifl 2 (Zit 1.; tc: 	51t:.-. ck (,), 	3 -11=1 - 2 - 7)1/A-  1=1 - 

5 — )< 	)1/ 	t:.= 5 —11=1E'):-Z:') 	1 —7f*:> KCEI10 

--C, ffiEiLatV'Et 	1* L L -C14tc. 

[MS (ES I ) m/z 	335. 	3 (M+H) +] 

*SIN 2 3 2 	4 - (E,):') - 3 — 4 )1.) —2 - (E') :J 	— 2 — 4 )1.)( 

F- ') -6. 	7, 	8, 	9—T I7L H=1-5 H —:>1=1/•.7°51 	Cloi 	E') 

[ifi'1] 4 —1=II=1-2 — 	(L"):')-2-4)1.)(1-*:>) 	—6, 	7, 	8 

, 	9 —5- I7L H=1-5 H —:>1=1/•.7°51  Do] E') :')19)-11I 

-4101.1 1 0)ifl 1 (Zit 1.; tc 	516:.= ct t') , 	2, 	4 - 1=11=1 - 6 , 	7 - L 

H=1-5 H-1=11''91 	[b] 	L")0)4t1Dt'Jt:.-..2, 	2, 	4-1=11=1 

—6, 	7, 	8, 	9-5- 1-7LH=1-5H—:>1=1/•7°51  [b] E') :')J (IN 

AiS, 	Helvetica 	C h i m i c a 	Acta, 	1944, 	vol 

. 	7, 	p. 	1 8 5 4 — 1 8 5 8 	Vigo ) CE110. glaiLat 	't,%ElElitt 

L L ."-C 1 '41 tc . 

[R f ti (T L C:> ,) th2)1/7° 1,— 	6 0 F 254, ErC7M1 ; /•*It 	: El/FR 
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I/1/=2 : 	1) 	: 0. 	6] 

[if12] 2— (E1):-2-4/1.)(1-*:>) —4— (E1):-Z-5- 

-OW —6, 	7, 	8, 	9-5- 1-7LK1=1-5H—:>1=1/•7°51 [b] E'):') 

1g),IklI,  

4-1=H=1-2— (E1):-2-4/1.)(1-*:>) —6, 	7, 	8, 	9 -5 

-7LK1=1-5H—:>1=1/•7°51 [1:D] 	E1):)i (18m g) , 	E1)- 

3-4/1/t1=LJR (15mg), 	Pd 	(dppf) C12 •CH 2 C1 2  (1 0 

mg) . gRt ') r,1A (26m g ) t:.=1, 	4 —:')7J-*It 	/71< ( 3 / 1 ) 	( 

1 m L) 	)iii A., 	10 0 °C t:.= -C4 Hirmtc-- Lk-. 	avribat 	.-k-5.E.i.t:.-.. m 1,tz-_- 

,1, I'M' 	)1/ 	)iii A_ A fR l„ -t74 I- --eZtit L, 	ifillIT --egP1 	It 	L Az- 

. Mat 	I) t it JI. t 71A 	1=1 7 1 	7 7 -I — --clitlz' L, SafEalt (5 

mg) 	lEit,t14cL1_, -(141tc0 

[MS (ES1) m/z 	332. 	3 (M+H) +] 

*SIN233 	2— (E1):-2-4/1.)(1-*:>) —4— (E1)-- 

5-4/1.) 	—6, 	7, 	8, 	9-5- 1-7LK1=1-5H—:>1=1/•7°51 [1o] 	E 

1) :'J 	YERVA 

*rod 12 (,:.= it1;tc: 	516:.= ct t•J , 	4 — 	Dm— 2 — 	( E') 	—2 — 4 )1, 

1- *:>) —6, 	7—:'JLKI=1-5H—:>1=1 ,9' [b] 	E ' ) 	J 0)4V) 

l'i6:.:4 - 1=11=1 -2 — 	(L"):-2-4/1.)(1-*:>) 	—6, 	7, 	8, 	9- 

5- 1-7L K1=1-5H-1=1,N.7°51 	[b] 	EI)CEIlkiN. ffiafEalttlE1 

t,X3i. L L --C14A-_-. 

[MS (ES1) m/z 	333. 	3 (M+H) +] 

-Art1$d234 	4— (E7:')-2-4/1.) —2— (L"):-2-4/1/)< 

1-*:>) —6, 	7, 	8, 	9-5- 1-7LH=1-5H—:>1=1/•7°51 [b] EI) 

:'J 	YERYE 

4-1=H=1-2— (L"):-2-4/1.)(1-*:>) —6, 	7, 	8, 	9 -5- 

-7L K1=1-5H—:>1=1/•7°51  [b] E'):') 	(70m g) , 	2 —  (P) 

7)1,=)1,) 	E7:')i (166 m g) , 	Pd 	(PPh 3) 4 (55m g 
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) 	t:DIMF 	(0. 	6mL) 	)J1:1A., 	i!,ATbalt7-(1=Ir,i— v•ar,ivim 

-e18 0 °C (,:.-. -C30 3•rim az 1., tc. a vribat 	.-k-5at:.-_m Ltc'fl, 	R_3  

)1.)ipA_AfR l„ -t 7 4 I- ---e23,18 1,, All-F-egPlIt 	L AL-. Riat 	:> 

')th/1/t71.01=171-774 — TIM 1.„ 4— (E7Vi —2 — 4)0 

—2— (EI)V-2-4)1.)<1-*:>) —6, 	7, 	8, 	9-51-7LH=1- 

5H—:>1=1,N7°,9' 	[b] 	E,):'.)i (94 m g ) V4 tc c, 

[MS (ES I) m/z 	333. 	2 (M+H) +] 

i!,AiLa!ttgi/FRi)l. (3. 	1m L) 	t::_g1174 1,, 	*11N 	HC I 

/E t 2 Oga ( 0. 	078 m L) 	)ililA., 	1 Hi 1243_1( A T -CAI' L tc. t 1.; tz-_- 

ffit 	1-,,VfY 1,, ffiafEat ( 23m g) 	ntxu)i.L L -C1'41 tc_-. 

*SIN23 5 	2— (E,JV-2-4)1.)<1-*:>) —4— (E'):ZV- 

5-4)0 —6, 	7—VLK1:1-5H-1:1 ,9 [b] E') 	—7- 

7J- -)1/ 	YERVA 

[VI 1 ] 4— 	i=ii=i —2— (E') V-2-4/1.)< I..) —6, 	7—V 

L K 1=1-5H—:>1=1 ,91 	[ID] 	L"): 	1 —7J- *:> Ka),III,  

2, 	4—Vim=1-6, 	7—VLKI=1-5H—:>1=1 ,9' [ID] 	E ') 

i 	1 — 7f* 'F 	(1 g) , 	E'')V 	—2-4)1.)< ,9ii—)1. (0. 	521m 

L) 	(:.:DM F 	(10 m L) 	)ililA., 	A r 	#%,-F, 	-,3  6 t:.:3.KA-F-C N a H 	( 

60%, 	dispersion 	in 	oil) 	(27 4mg))iriA_, 	1 

Hi lam lc-  L tc. a vribat 	i) t it)i,t 7A 	1=1 7 	— Z1774 	IM' L 

, SE tat ( 1. 2 8 g) V41  tc . 

[if12] EIFR 	4-1=11=1-2— 	(E') V-2-4/1.)< I..) 	—6, 

7—VLKI=1-5H—:>1=1 ,9' [ID] L"):')-7-4)1/0,11'1 

4-1=11=1-2— (E')-2-4)1.)< I-*:>) —6, 	7—L Ki=1- 

5H—:>1=1 ,9' 	[ID] 	E 1) VJ 	1 -7J- *:> K 	(1. 	28 9 ) 	t:.-_,o.KM/F 

( 15m L) 	.)ipA_, 	A rrc#%,-F, 	9 Ott:_-_ -C2HirAtIt' Ltc. a VA 

at 	-k-'5Erii t::_m 1,, WIT T ,V.K AM 	It 	1, tc,l, Malt t:.-..31CliTTEt2 

0, MfraggIVIKAt I' I) r,11.7.1<gailliA., *RI Lk-1, 	E t 2 0 CEI10-0111 
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ffitaff 	''i - -D tc. VCV, 	,:,:K7MARt 	I) r, A -Mg L. 218 L tcA, All 

-F-C174PlIt 	Lk-. Mat 	I) t it/l/t 7 J- 	1=1 7 I- 	7 4 —TIM 

L, SafEat ( 1 . 	2 5 m g ) 	't,iElEiltt L 1., --047c. 

[T 	3] 2— (EI)V-2-4)1.)< I-*:>) —4— (EI)ZV-5 — 

4)0 —6, 	7 —VL Ki=i — 5 H-1=1,,91  [ID] E') 	—7-7J-- 

)1. YERIA0III 

R5 8:ttlt:.-..ct ('), 	4 — 	i=ll=i— 2 — 	(E') V 	— 2 - 4 )1, 

1- * 	— 6, 	7 —VL Ki=i — 5 H-1=1,,9' 	[ID] 	E,JVIDitt) 

(,) t:.-.IFR 	4— 	Dm— 2 — (EI)V-2-4/1.)< 	..:>) —6, 	7—V 

L Ki=i — 5 H—:>1=1 ,91 	[b] 	L"):')— 7 --f)I., 	(3 —7)1/7J- 1=1 

7 i=)1.) 7J1=1 JOgN)4t1-D (') I,: E ') Z Vi — 5 — 4 )1/t1=1 Jggl 	PI 0-C, 	2 

— (E') 	i -2-4/1., F 	) —4— (EI) 	V-5 —4)0 —6, 

7 —VL H=1-5 H—:>1=1/91  [ID] E')V-7 —7f —)1. (9 5 m g 

) 	lEi .tx-)IL L -C1 '47c. 	A iE at 	MI  MI 	)1/ ( 8 m L) 6:g1174 I., ,l, 

1N 	HC I/Et 2 Oga (0. 	3mL) 	)ililA., 	0. 	5 HirmlI14  Lk-. t 

utz-_- *ffitZtER L, WEEL at ( 9 3 . 	4m g) 	ntx-,21L L -C 14' tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	321. 	2 (M+H) +] 

*SIN 2 3 6 	2— (EI)V-2-4/1.)< H-') —4— (EI):ZV- 

5 —4)0 —5, 	6—VL K D-7 H—:>1=1/ ,9' [b] EI)V-7- 

7J- 

2 — (EI)V-2-4/1.)< H-') —4— (E'):ZV 	— 5 — 4 AA — 

6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1/91  [ID] EI)V-7-7J--)1. (3 g 

) , 	1, 	1, 	1 — P)77-t 	..:>— 1 , 	1 —VL Kl=i— 1 , 	2 —, jX 	— 

K*V — )1. —3 	(1 H) 	—7J- J (52 	• 7- IiitAz) 	(4. 	37g) t:.-..0 

H 2 C 1 2 	(1 00mL) 	)irl A., 	A r 4# %,-F, 	25ELT.-.. ---C/I14-' Lk-. a 

Vrbalt t: 	1=1 1=1*)1/1A, 	Mfranto.KAt 1- i) ,,I.,.7.1<g',4-Y)in A., 	*ffl 	12tK 

12318 L„ 	%- :'AI 	1=1 1=1 *)1/1A TA ffl A 1' 1., tc. VMJNi 	,:,:K7.KKOgd- 	I) r, 

L, -CIVIA L, 238 L tc_-1, 	1,',111-F --C174P1 	It 	L tc . Ria t 	') t it ) I/ t 
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71.1.1=17 IN 	77 4 --ClittIL, ffiElEat (2. 	2 9 ) 	?)M.t.X!'-h. L 

L • --C.  1 '41 tc: . 

[MS (ES I) m/z 	3 1 9. 	3 	(M+H) +1 

-Aro] 23 7 	7 -)<I)52-2 - (E') 	J -2-- 	IN*:>) -4 

- (EI),--5 -4)0 -6, 	7 -L H=1-5 H-:>1=1 ,9' [b 

] 	E') 

)( 	11. IN ') 7 i=)1.**=',./A ID Z K (2 8 1 m g ) (,:.:TH F 	(8m 

L) 	)ililA., 	-,3_ 66:.=.31Cli1T KO- t -B u 	(9 0 m 9 ) 	)ililA., 	A rrc# 

tCF, 	1 Hi rmtli-  L tc. 	-t.  OA, a vipbat t:.-.. 2 - ( E I) 	- 2 - 4 )1, 

IN*:>) -4- (EI) ,- -5 -4)0 -5, 	6 -:'JL Ki=1-7H-:> 

1=1/'91 	[ID] 	E'):- 7 -7J- J 	(5 Om g) 	)iriA_, 	-,3 6t:.-.25'1,,T.-_ -c 

2 ElirA#R-7?-' L tc:. &ZIA-at 	'-&3EaT.-..) 	L„ 71c FilMi)1,)juA_, Miffifa 

4IF 	''ff -D tc. VMJE 	MflilAi-17.1<TA341-  L„:,IK*Kntd-  IN I) r, IA TIVIA L, 

ZEE L tc_-1, 	1,',111-F-C174PlIt 	L tc. Mat 	i ') t h2) L' 	71.1. 1=17 IN 

7 7 4 —Tall  L, ffiElEat (24mg) 	lEl1t.X3i. L L-C147-c_-. 

[MS (ES I) m/z 	3 1 7. 	3 	(M+H) +1 

*SAN 2 3 8 	7--2-( ° ')-2- ')-4-( 

E,) ..-Z:')- 5 -4)0 -6, 	7 -:')L Ki=i -5 H-:>1=1/9' [b] 	E 

[s I1] ] 7 -) 	)1.- 4 - ( E I) Z:'J- 5 -4)0 -6, 	7 -:'JL K 1=1 

-5 H-:>1=1/ ,9' [ID] EI):J- 2 -7J-  —)1/021I 

7 -)<')52-2 - (EI)-2-4/1.)< IN*:>) -4- (EI):Z:'J 

-5 -4)0 -6, 	7 -L H=1-5 H- 1=1'91  [ID] E'') 	( 

24 m g) 	6:.-..)<51  i —11/ (4 m L) , 	/7r,./-,.A-il,77 -Z  

ai2tK ( 5 0 m g) 	)ililA., *A4 # tCF, 2 5.[SI l,  :.= -C 2 El lam 111-  L tc . a vm 

Q t 	-t 7 4 IN Tam L, 1,',111-F-C174PlIt 	L, SafEat ( 1 7 m g) 

14 tc . 

[if12] 	7 -)<)1.-2 - (EI)-2-4/1.)< IN*) -4- (EI) 
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:-ZV- 5 -4)0 -6, 	7 -VL H=1-5 H-:>1=1 ,9' [b] E')V 

1g),IkII,  

7 -)<)1.-4 - (E') :-ZV- 5 -4)0 -6, 	7 -VL Ki=i- 5 H- 

:>1=1/91 	[b] 	E')V-2-7J--)1. (1 7 m g) , 	2- 	(11=1)< 

)14 E') VJ 	9.1E7EADVE ( 3 8 m g) t: I- )1/i J (1 OmL) , 'OngM 

( 2 1 m g ) 	)ilil A., 	A rgAttcF, 	1 0 0 t t:.-_-c 1 0Hi1341C-1-'1,tc. ma 

It25.070.t::_m 1, tz-_1, 	EI/FRi)1/)inA_AfR l„ 	-t 7 4 I- --(12 38 1,, 	ifil )1 T 

--(174P1 	It 	Lk. Malt 	,) t )72)1/t 7/A 	11 7 I- 	7 7 4 ---clit11  L, 

SafEalt (5 m g) 	IEI.t, x3i. 	L L, --C 14 tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	3 1 9. 	3 	(M+H) +] 

*-SIN2 3 9 	7 -ii)52 -2 - (EI)V-2-4/1.)( I-*:>) -4 

- (E1)-zV 	-5-4)0 -6, 	7 -VL Ki=i - 5 H->1=1/i9 [b 

1 	Ei):') 

IJI/ I- ') 7 i=)1.**=',./A11=1Z K (4 1 6 m g ) 	(,:.= T H F 	(1 1 

m L) 	))1:1A., 	-,3  6 (ZA(ATT 2. 	7 M 	n -1/1/ ') 	r,./_x/ T H F ga 

(0. 	4 1 m L) 	)iriA_, 	A rgAttCF, 	1 HirAtIi4 L,tz-_-. -t- 0),1, azm 

tt: 2 - (EI)V-2-4/1.)( I-*:>) -4- (E') :-ZV- 5 -4/1/ 

) 	-5, 	6-L ICI-7 H-1=1,''9' 	[b] 	E')V- 7 -7J- 	(7 

Om g) 	)iii A., 	-:s 6 t:.-..25ET.: -c 2 Hi rm 111-  I., tc. azmat 	-k-.5Erit:.-_R L, 

7K 	ElIFRI/1/)iliA., 	Affitailf 	•'ff -D AL-. VAN, 	Mflilfti-17.KTA349- 1_, 

„T 7.KKOtd-  I- ') r, IA --MIA 1,, 2318 I., tc,l, WIT --egP1 	It 	I., tc. 

Olt 	I) t )72)1. t 71A 	1=17 I- 	77 4 -Tall  L,, ffiatat ( 6 3 m 

g) 	lEi.txu)i.L I., --c-141  tc. 

[MS (ES I ) m/z 	33 1. 	4 (M+H) +] 

8240  	7 -iji.- 2 - (E') V 	- 2 -4/1.)( I-*:>) -4- ( 

E') :Z:')- 5 -4/1.) -6, 	7 -VL H=1-5 H-:>1=1/ ,9' [b] E 

1J 

7 -ii)52 -2 - (EI)V-2-4/1.)( I-*:>) -4- (E')ZV 



WO 2014/034898 
	

170 	 PCT/JP2013/073438 

J-5 —4)0 —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1/91  CID] E'')VJ ( 

6 3 m g) (Z.)<51 )—)I, (4 m L) , /7Vr,1xgA—Il/V77 -Z4 

af2tK (3 o m g ) 	)iii A., 	7.KArc#WF, 	2 5n1 t:.= --C 1 El rim1114-- 1., tz-_-  . aviA 

-att:/7:-),,AgA-II,V77:-Z 	*-a,f2tK (3 om g) 	3a)iii 1,, 

6t:.=22 t:.= --C 1 El rim1114-- 1., Az-. avribat 	-t 7 4 I- --e 2it 1,, 	1,All-F --eg 

PI 	It 	1., tc. Riat 	') t it/1.)J 7 1,. 	i=17 I- fJ77 -I —Tall  1,, VI 

E1I 	( 6 m g) 	::: tiEliit!tt L 1, --CAtc. 

[MS (ES I ) m/z 	333. 	4 (M+H) +] 

[0049] -*you 2 4 1 	EM 2—  ( Ei) V 	— 2 — -f )1.)< I- *:> ) — 4 —  ( E ') Z 

J-5 —4)0 —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1/91  Do] EI)V- 

7 —4)1/ 	1-10311 

	

VIIN 5 8 (Zit 12;tc:51(,:.:ck 1,), 	4 — 	i=il=i— 2— 	(E1)V— 2 - 4 )i, 

1-*:>) —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1/91  [b] E ' ) V 	0)4V) 

(,) t:.-.1,FR 4 —1=11=1-2— 	(E') 	J -2-4/1.)< I-*:>) 	—6, 	7 —VL 

Km-5 H-1=1,''91 	[ID] 	E')V-7-4/1/ 	(3-7A/7J- 1=17i 

=)1,) t 1=1 Jogiopi-u-D (,) t:.:L") Z VJ — 5 — -f )1. t1=1 JOgWEIlki`.-C, 	EfFR 2 

— (E')V-2--f)1.)< I-*:>) —4— (L"):-ZV— 5 —4)0 —6, 

7 —VL H=1-5 H—:>1=1/91  [b] E') V-7-4/1/ (2 9 m g) 

;.t:: 	Eli =It t C. 1, -C14 tc: . 

[MS (ES I) m/z 	363. 	1 	(M+H) +] 

1,AIL-alt 	El/FR' 	ji. ( 1 m L) 	6:.-_3e1174 1, tc: 'f, 	1 N 	HC I /E t 2 0 

Sea (0. 	0 8 m L) 	)ilil A., 	0 . 	5 Hirmll 	L tc: . t 12 tc: *ffl t 	2ER 1., 

	

ffiElEat (1 0 m g ) 	lEl't,T1)1L 1/V4i tz-_-. 

[MS (ES I) m/z 	363. 	3 (M+H) +] 

-Aro] 2 4 2 	7 —) I-*:>-2— (E,)V-2--(ji.)< I-*:>) —4 — 

(E') :Z— 5 —4)14 —6, 	7 —VL Ki=i— 5 H—:>1=1/91  [b] 

El) VJ 	laRit 

*you 1 2 3 (Zit 12 tz-_- 	516:.= ck (,), 	{ 5 — [ 2 — 	(E,) V 	— 2 --f )1/)( 
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I-*:>) 	—5, 	6, 	7, 	8-5-I-7L Ki=1*) ,) 	—4--f/1/1 	E,):')- 

3 — -f )0 	)< 5' i —)1.0)4t1--)(,) 6:.:2— 	(E,) V 	—2— -f )1.)< I- *:>) 	—4 

— (E')ZV-5-4/1.) —6, 	7—VL Km-5 H —:>1=1 ,9' [b 

] E ') V 	—7— 7J-  —)1/CE110-C, ffiElEat 	ntxu)i.L 1,--C14tc_-. 

[MS (ES I ) m/z 	335. 	3 (M+H) +1 

-AAR 243 	6, 	6—V))1.-2— (EI)V-2-4/1.)< I-*:>) — 

4— (E,JZV-5--f)1.) —5, 	LI  H=1-7 H —:>1=19' [ 

b] E,)V-7-7J- 

2— (EI)V-2-4/1.)< I-*:>) —4— (E,JZV-5--f)1/) — 

5, 	6—:')L H=1-7 H —:>1=191 [b] E,)V-7-7J- J (100 

mg) 	t:.-..T H F 	(31m L) 	)J1:1A., 	-,3_6(,:.-_-78°C--elm 	/\*Ij-)< 	)1, 

>71)2 1).Lx/TH Fga (O. 	75m L) CNA_, A cr31#%-F, 

1 Hi lam lc-  L, tc. -- aA, a vipbat t: me I 	(0. 	11mL) 	)iliA_, 2 

2 1,:.t 2 Hi lam lc-  L, Az-. a vrbat t:.-.. 4c gm' 	)I. Ci ri A_, f Eli ffl ta 4/F 	'ff 

tt 0 VAla 	tiOilfti-17.1c-e5A341- 1.,„:,:o.KKOgd-  I- I) r, IA TIM 1,, Idili I., 

tc,l, 	ifillIT---(174PlIt 	1, tco Malt 	') tit)l/t7L. fj 1=1 7 1-77 

4 — --mitt,  1,, SafEalt (5 0 m g) 	?)Mt,AEPIt!tt LI., --C-147-c 0 

[MS (ES I ) m/z 	347. 	4 (M+H) +] 

*SAN 2 4 4 	6, 	6—V))1.-2— (E,) V-2-4/1.)< I-*:>) — 

4— (E,JZV-5--f)1.) —6, 	7—VL H=1-5 H —:>1=19' [ 

b] 	E' ,JV 

6, 	6—V))1.-2— (EI)V-2-4/1.)< I-*:>) —4— (E')Z 

—5--f)1.) —5, 	6—VL H=1-7 H —:>1=1 ,9' [b] El):') 

—7 -7j- i (9 Omg) t::_il,i)-)1. (5m L) , 	L K7V-7.1‹ 

fat (30m g) , *ME t ') r,./A (29m g) 	)]QA., 	A rrc#,t,T, 	1 

20°C t:.-_ -T2HirAtIti-'1_, tc_- 0 a vrbat t:.:71KRIE t 1) r, A (1 00mg) 

inu 1, 	-1 /435 6 t:.-.. 150t6:.-_ --05 Hi lam lc-  L, tc 0 a vrbat 6:.-..7.K. 	Elm' 	11, 

ciu A., 	toi ffitaliF -  -D tc: 0 VAN, 	tiOilfti-19.1c-CA349- 1.,„:,:o.KKOtd-  I-') 



WO 2014/034898 
	

172 	 PCT/JP2013/073438 

r,./,.--Mg L, 23,1li L AL-1, WIT --egP1 	It 	L tc. Mat 	:> ') t it)l. 

J 71.,.1=171774--Nit2'zl  L, ffiafEat (3 3 m g) 	lEi.tx-h. L 

L - C 14' tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	333. 	4 (M+H) +] 

'AAR 245 	3— ( { [4— ( E ') V 	—3 —4)0 —6, 7 — V L K1=1- 

5 H —:>1=191 	[1:D] 	E')V-2-4/1.] 7J- *:>1 	)<)1/) , J`js= 

l')/1/ 

[Tf11]4-1=11=1-6,7—VL K1=1-5 H —:>1=191  [b] 	E')V 

J-2 — 7J-  — )1/ a),IM 

N, 	N— V)<)1/7-1= 1) 	(12. 	6 8 g) 	6:.:7t*:>1111') 	(5. 	26 

3mL) 	))1:1A., 	-,L66:.:251EFF-C, 	6, 	7 —VL KI=1-5H—:>1=19' 

[ b] E1) V 	—2, 4 — V A- — )1/ (IN AiS, 	He I vet i c a 	Ch i m 

ica 	Acta, 	1945, 	vo I. 	28, 	p. 	1684-1690 

Pg. ) 	( 5 g) 	'P L T -D 	)J11 L , 25E1 t:.= -OMR/4' L tc. 71Cr4-F--eaVA 

Qt 6:.-.5N 	N a 0 H17.Kga 	A -F l„ t 1.; tc_- *ffl It 	i-SEfx 1,, WEILat 

( 3 . 	3 	1 	g) 	lEi.t,12tKL1_, -C1'417-c_-. 

[ifi'2] 	3— 	{ [ (4-1=11=1-6, 	7 —VL KI=1-5H—:>1=191  

[ ID ] E ') V 	— 2 —4 )I.) 7J-*] )< 	)1/1 	V= 	') )1/01M 

4-1=11=1-6,7—VL K1=1-5H—:>1=191  [b] 	El):)-2- 

7J- -)1. (5 0 0 m g) , 	3— 	(7l=l)()1.) i`js JI 	')/l. (867m g 

) , gOgrd5 (813m g ) (:.:C P M E 	(1 7m L ) 	))11_, 	A r Tc# ,t,T, 

10 0 t (,:.= --C.  4 Hi 124 Ai' L tc . avribalt -k-mit::_mi.„ EI,FRi)i.)ipA. 

A C I., 7-L-1, -t 7 4 I- 2318 L„ WIT ---egP1 	It 	I., tc. R ii8 It 	:> ,) t7 

)1.t 7 ix 	1=17 	‘77 -I —Tall  L, ffiafEat (960 m g) 	: tlEIE1 

=It t L L-C 14 tc: . 

[VI 3] 3— ( f [4— ( E 1) V 	— 3 — 4 AA —6, 7—VL Km-5H 

—:>1=1 ,91 	[b] 	L"):)— 2 —4/1.] 7J- *:>1 	)<)1/) , J`js= I- I) 

)I. op V 1 
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3— { [ (4 —1=11=1— 6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' [ID] 	E 

I) V 	— 2 — 4 )I.) 7J-*:>i )-)l.} 	Njs= I- ,) )I. (4 3 m g  ) , 	E 1) V 

— 3 —4 )I/ti=LJR ( 1 8m g ), 	Pd 	(dt bpf) C12  (3mg), 

gRt ') r,L, (44 m g ) t:.= 1 , 	4 —VA-*It/71‹ (3/1) 	(1 m L) 

)ililA., 	1 0 0 °C t:.= --C 2 Hi rm 111- L Az-. a vribat 	2 5nTai t:.-.. R 1,, 	gin=3  

)I. 	)ili A_ A fR L tc: '1, 	-t 7 4 1- 23,18 L, 	ifillIT --C174P1 	It 	L tc_-. Mat 

1) t it/l/t 71.0 1=17 I- 	7 7 4 -Tall  1,, glatat ( 2 5 m 9 ) 

ntx,21L L --C. 141 tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	3 2 8. 	6 (M+H) +] 

-*-. sAN 2 4 6 	5— { 2 — [ ( 3 , 	5 — V 7)l.7J- 1=1 E 1) V 	— 2 — 4 )1.) )< 

I-*] —6, 	7 —VL H=1-5 H-1=1, ' ,9' [ID] E')V J-4-4 

)I.1 	E ,) Vi — 2 —)7 )1/ 7J= I- ,) )l. 

5— (2 —1=11=1— 6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b] E')V 

— 4 — 4 )I.) 	E1) V 	— 2 —t)1/ 7J= 1- 1) )1. ( 4 7 m g  ) , 	(3, 	5 —V 

7)1/7t1=1E1)V 	—2-4)0 )(51J—)1. (3 2 m g ) , 	t —B u —X— P 

h 0 s 	(1 9 mg) , 	'OR -t:>,,L, (1 8 Om g ) , 	P d 2 	(d b a) 3 • C 

HIC I 3 	( 1 1  M g) 	t:.-- HI/I 	(1 M I-) 	)illIA• 	A Mat C1,% L tc: '1 

, 	A r gAttk,-F, 	1 0 0 °C le:.= --C" 4 HirAtIf'' L Az-. a vribat 	-k-5.070.t:.-..m 1_,, 

EIFRIJI/)ililA_AM Ltc_1, 	-t 7 4 1- TZEIR L, 	ifilll-F-C174PlIt 	I., AL- 

° Mat 	C H 2 C 1 2 (2m L) 6:.:.g/F4 l.„ 	A r rfj-Attk,-F, 3.1<ni-FT F 1) i 

3-)J 	(0. 	1 mL) , 	T F A A 	(0. 	0 5 m L) 	)iliA_, 	3K;IA3-F6:.-_-c 

2 Hi rm 111- L AL-. a vrb at t:.-..Emi 	)1,, MfliangV.KAt Imo 1) r, A 7.Kg ,,f-y 

xi A., toi ffitaliF- -D tc. VAN, 	Mf1:11%±19.1<TA349- L„',10.KKOgd- I-') 

r,1A -CtiM L, I,A Lk -1, 	ifilll-F-C174PlIt 	Lk-. Mat 	1) t )72)1. 

t71.01=17 I- 	‘‘77-r —8,trf')It-f 	.3•E[R/72 /1/3 M1=17 I77-1 

- (EI*34fiT3k ( 	) 	LC-9 2 0 1) Tlitlz' L, SE4Eat ( 2 7 m 

g) 	,,tAEPItt 	L--CT'41 tc . 

[MS (ES I ) m/z 	3 6 5. 	3 (M+H) +] 
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-Aro] 2 4 7 	4— [ ( {4— [5— (L Ki=1*:>)<)1.) E,):')-3 — 

-OH —6, 7 —L H=1-5 H —1=1,''91 	[ID] 	E' ,) -2 --f)1/1 

7*:>) 	)< 	)1/1 /J 'I= I- ,))1. 

[Tfi'1] 	4— 	{ [ (4 —1=11=1-6, 	7 —:'JL I 	—5 H—:>1=1 ,9' 

[ID] 	E,) 	— 2 —4)0 7J- *] ) 3 )11 	V= I- ,))1/10,ICS 

4 —1=11=1-6, 	7—it' Ki=i —5 H—:>1=1 ,9' 	[b] 	Ei)-2 

—A--)1. (2 0 0 m g ) , 	4— (11=1) 	)1.) /Njs J P))1. (3 0 0 m 

g) , 	'ORM (3 2 5 m g ) I,: HI. IJ (1 Om L) 	)]QA., 	1 0 0 t I,: -C 

2Hirmtli-Ltc_-0 avrib-alt -k-mt:.-_Ri.„ Elimi)1,A_act.,tc,l, 

-t 7 4 I-;1®ili L, 7,All-F--egP1 	It 	L tc. Mat 	:> ') t it/I. t 7 L. 	1=1 

7 	7 7 -I —Tall  L, sEtat ( 3 4 3 m g ) 	n t 	12tK L I., --CA AI- 

. 

[if12] 4— [ ( {4— [5— (L Ki=1*:>)<)14 	E,):')-3--f)i. 

1 — 6, 7 —:')L FD-5H—D'',9' [ID] 	E,):')-2-4)1/1 7J-* 

:>) 	)< 	)1/1 /JNI= I- ,))1/0,11'1 

4— 	{ [ (4 —1=11=1-6, 	7 —:'JL I 	—5 H—:>1=1 ,9' 	[b] 	E 

'):')— 2 —4)14 7J- * :>1 )< 	)1/1 /JNI= I- 1))1. (2 5 m g) , 	[5 — 

(4, 	4, 	5, 	5 —5- 1-7))1.-1, 	3, 	2 —:')7J- *Itti=17-2 --f 

)l.) 	E°') 	J — 3— 4 Al.] )< ' 9 '  J —11. (31mg), 	Pd 	(d t b p f) 	C 

1 2 	(3m g) . g R t ' ) r,./A (3 6m g) (,:.= 1 , 	4 —:'J7J- *It/7E (4/ 

1) 	( 1 m L) 	)iii A_, 	,!,A Mat Ci,%, L, tz-_-,1, 	A r 4 # %, -F , 	1 0 0 t 

t::.. -C 2 Hirmtli- I., tz-_-  . avribat 	:> I) t it )1,t 7 IA 	1=1 7 l7 7 4 —T 

atkl L, Natat ( 1 9 m g) 	nt 	12tKL L -CM/L- 0 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 8. 	3 (M+H) +] 

'AAR 2 4 8 	(5 —  f 2 — [ (4 —7)1/7J- 1=1)14 7J- *1 —6,7— 

FD-5H—D/91 Doi E'')-4-4/1/1 Ei):')-3 — 

[VI' 1] 4 — 	im=1-2 — [ (4 —7/1/7J- 1=1)14 7J-*] —6, 	7 
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—L H=1-5 H —1=1,,9' [b] E ,) 	J a),TkII,  

-AVM 2 4 7 0)Tfl 1 t:.-..it 12 tc: 	516:.-. ck (,) , 	4 — 	(7D 	)< 	)1.) 	s  

I- '))1/04t1D(,) I,: 1 — 	(11=1))1/) 	—4 —7)1/7J- 1=1,--ffCEIlki\ --C 

, SEIE at 	1E1 t 	12tK L L --C.  14' tc: . 

[VI 2] 	5—  {2 —  [ (4 —7)1/7J-1=1)1.) 7J- *] —6, 7 —L K 

D-5 H—:>1=1/ ,9' [b] E,):)-4-4)1/1 	E,):')-3-4)14)( 

'AAR 2 4 7 a) VI 2 (zit 12 tc: 	516:.-.. ct (,) , 	4 — 	{ [ ( 4 — 	1=1 1=1 — 6 , 

7 —:')L H=1-5 H —:>1=1 ,9' 	[b] 	E,):')-2-4)1.) 7J-*1 )( 

)1/1 	/J `i= I- '))1/01V) (,) t:.:4 — 	1=1 1=1 — 2 — 	[ 	(4 — 7)1/7J-1=1:') 

)1.) 7J- * :>] —6, 	7 —:')L H=1-5 H —:>1=1/91 	[b] 	EI)CE11 

0-C, WEIL-at 	Elt t 17tcL L --C-  "i'41  tc: . 

[MS (E S I ) m/z 	3 5 1. 	3 	(M+H) +] 

*-s,IN2 4 9 	(5— {2— [ (3 —7)1/7J- 1=1))1.) 7J- *:>] —6, 7 — 

L H=1-5 H-1=1,,9' [b] L',)-4-4)1/1 	E')-3- 

4 )1/) 	)< 51 '— 

[i1] 	4 — 	CI CI— 2 — 	[ (3 —7)1/7J-1=1)1.) 7J-*] 	—6, 	7 

—L H=1-5 H —1=1,,9' [b] 	E ,) 	a),TkII,  

-AVM 2 4 7 0)Tfl 1 t:.-At 12 tc: 	516:.-. ck (,) , 	4 — 	(7D 	)( 	)1.) 	s  

I- '))1/04t1D(,) I,: 1 — 	(ID 	)1.) 	— 3 —7)1/7J- 1=1--ffCEIIki\ --c• 

, SEIE at 	1E1 t 	12tK L L Z 14' tz-_-  . 

[if12 ] 	( 5 — 	{2 —  [ (3 —7)1/7J-1=1)1.) 7J-*] —6, 7 —L 

Ki=1-5H—:>1=1 ,9' 	[b] 	E''):'J 	—4 --01.1 	E'')-3--()l. 

) )< 51 i — )1/0) 111 

'AAR 2 4 7 a) VI' 2 (zit 12 tc: 	516:.-.. ct (,) , 	4 — 	{ [ ( 4 — 	1=1 1=1 — 6 , 

7 —:')L H=1-5 H —:>1=1 ,9' 	[b] 	E') :'J— 2 —4/1.) 7J-* 1 )< 

)1/1 	, J`js= I- ') )1/0)4tb (') t:.-.. 4 — 	1=1 1=1 — 2 — 	[ 	( 3 — 7 )1,7j-  1=1 , j 

)I.) 7J- *:>] —6, 	7 —:')L H=1-5 H —:>1=1/91 	[b] 	E')CEII 
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kx-C, 	Etat 	1E1 t 	12tK L LV41  Az-. 

[MS (E S I ) m/z 	3 5 1 . 	3 	(M+H) +1 

-*you 2 5 0 	6— ( { [ 4 — ( 5 — 7 )I. 7J-  1=1 E 1) V 	— 3 — 4 )I.) —6, 

7 —VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b] L") V— 2 —OH 7J-*} )( 

)1/) 	E') V 	— 3 — t )I/7J= I- ') )I. 

[V11] 6— { [ (4 —1=11=1-6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1/9' 

[ b ] E') V 	— 2 —4)0 t *:>] )3)L.} E') V 	— 3 —t)1/7J= IN ') 

A/0)11 '1 

-4101.1 2 4 7 ODifl 1 (Zit 1.; tc: 	516::_ck ('), 	4 —  (11=1)( 	)1/) 	s  

I- '))1/04V) (,) t:.-.. 6— 	(ID 	)< 	)1.) 	E,) V — 3 — t/1/ 7J= I- ') )1/ 

1110 -C, SEIL-atMtAlL I., Vffitc_-. 

[V12] 6— ( { [4— (5 —7/1/7J- 1=1E')V-3-4/1.) —6, 	7 — 

VL H=1-5 H —:>1=1/ ,9' 	[ID] 	E,JV-2-4)1/1 7J- *:>1 )()I. 

) 	E ,) V 	— 3 — t)1/ 7J= IN 'J )1/102lI 

'AAR 2 4 7 0)Tfl 2 (Zit Utc: 	al,:.-_,t (,), 	4 — { [ (4 — 	Dm— 6, 

7 	LI  H=1-5 H —:>1=1 ,9' [ID] 	E,):')-2 —4)0 7J-*1 )( 

)1/1 	NI= I- ') )1/04-U-D (,) V: 6 — 	{ [ ( 4 — fj 1=1 1=1 — 6 , 	7 —V L Ki=i 

— 5 H-1=1 ,9' [b] E') V— 2 —4)0 7J- *:>] )()1/1 	L") 

—3—t)i,t=1,1))1,, 	[5— 	(4, 	4, 	5, 5 —5- 1-7)<)1.— 1, 

3, 	2 — Vt *1J-7J 1=1 7 	—2-4)14 L' ,)V— 3 —4 A.] )< 5' i —)1.0) 

1tt)(jt:.:3-7/1/7J- D— 5 — 	(4, 	4, 	5, 	5 —5-  1-7)<)1.— 1, 	3, 	2 

—Vt*Itt1=17 	— 2 —4)0 E') V JlEllkiv-C, 

L L•V4Itz-_-. 

Mat-at 	lEltX3/ 

[MS (E S I ) m/z 	3 4 7. 	3 (M+H) +1 

[0050] *-1111.12 5 1 	3— 	( { [4— 	( 2 — 7 )1/7J- D Ei) V 	— 4 —4)0 — 6, 

7 	LI  H=1-5 H —:>1=1 ,9' [b] E,):')-2 —4M 7J-*} )( 

)1/) 	J‘js= I- 1) )I. 

-AAR 2 4 5 0)Tfl 3 (Zit 1.; tc: 	a V: ck ('), 	E ') V 	— 3 — 4 JI/t1=1 Jig 
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0)4-ttpt,J6:.:2-7)1/7J- D-4— 	(4, 	4, 	5, 	5-5- 1-71.-1, 	3, 

2 —:')A- *Itti=i7 J —2 —4)0 	Eij :' ) 	CEIlkiv - C , SEIL-alt:: .tiElEi 

ltt LL/V4itc_- . 

[MS (ES I) m/z 	346. 	3 (M+H) +] 

'1011252 	6— ( { [4— (2 — 7/1/7J- DE ,) :') 	—4-4)0 —6, 

7—:')L Ki=1-5H—:>1=1 ,9' 	[o] 	L"):')-2-4/1/1 7J-*} )( 

)1/) 	E,):')-3—t)1/7J=1- 1))1. 

-410j2500)Tf126:it1;tc_-516:ct (,), 	3-7)1/A- 1=i-5— (4, 	4 

5, 	5-5- 1-7))1.-1, 	3, 	2-7J- *IJ-7J1=17-2-4/1.) 	L") 

19)4-t1-)(,)6:.:2 -7)1/7J- 1=1 -4 — 	(4, 	4, 	5, 	5-5- 1-7/1.-1, 

3, 	2 —:')7J-*1J-7J1=17 	—2 —4)0 E') 	JCEII 0Z, SElEat 	1E1 

t,71)1 	L L TA tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	347. 	3 (M+H) +] 

*-sAN253 	3— [ ( {4— [5— (L Ki=1*:>))1.) E,)-3- 

4)1/1 —6,7—:')LH=1-5H-1=1, 9' 	[ID] 	L' ,) -2 -4)1/1 

7*:>) 	)( 3 )1/1 /J V=1- 1) )I. 

-4101.12470)V126:it1;k- 	516:.-..ct (,) , 	4— 	{ [ (4— 	i=ii=i— 6, 

7—:')L Ki=1-5H—:>1=1 ,9' 	[o] 	E,):')-2-4/1.) 7J-*1)< 

)1/1 	V=1- ,) )1/0)4tt) (,) lz 3 — 	{ [ 	(4 — 	1=11=1 —  6, 	7 — 	L K1=1 

—5H —1=1 ,9' 	[ID] 	E,):')-2-4/1.) 7J- *:>] 	)<J1/1 , Ni 

=1- ') )1/CE110 -C , tmatat 	n t 	14K L L/Z1'41  tc . 

[MS (ES I) m/z 	358. 	4 (M+H) +] 

.A.s,R254 	6— ( { [4— ( E I) Z :') 	— 5 —4)0 —6, 	7 —:') L K 

1=1-5H-1=1, 9' 	[o] 	E,)-2-4/1/]7J- *:>1 	)<)14 	E') 

— 3 — t)1/7J=1- ,)/1/ 	YERI 

*you 1 	1 0D1f12 6:.-At1;tz-_- 516:.= ck (,), 	/:'))1/ 7-1/1.—)1/19)4t1-)(,) t:.-.. 

6— (L Ki=i*:>)( 	)1/) 	E') :'J 	— 3 — t)l/t=1- ,))1., 	N a 0— t — 

B uoDitt) (,) t::_g R -t r,IA CE110-C, 	6— ( { [4— ( E ,) Z :') 	—5— 
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4/1/) —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=191  [b] E') V-2-4/1/ 

] 7f*:>1 )< 	)1/) 	°') ice — 3 —t/l/t= 	')/1/ ,Mt.12tK (5 4 m g 

) L L TA tco 	a iE a t 	EIM 1 	JI. ( 1 0 m L) t:.= 3e1174 L, 31<: -F --e 1 

N 	HC 1/E t 2 0 ga ( 0 . 	1 6 4 m L ) 	))1:1A., 	0. 	5 Hil%13.KATTA 

L it. t 12 tc* ffl t 	2ER L , f,ME iE at ( 4 4 m g) 	nt/)i.L L, z 
141  tc . 
[MS (ES I) m/z 	330. 	4 (M+H) +] 

7G 	.3*41-1 	C 19 H, 5 N 5 0 • HC I +O. 	2H 2 OLLZ 

!mg (%) 	c : 6 1 . 	7 7 	H : 4. 	48 	N : 1 8. 	96 

Ale (%) 	c : 6 1 . 	5 9 	H : 4 . 	3 0 	N : 1 8 . 	7 0 

*SIN 2 5 5 	2 — [ ( 3 , 	6— V 7 )1.7f 1=1 E 1) V 	— 2 — 4 )1.) )< 	..:> 

1 —4— (E')-ZV-5 —4)14 —6, 7 —VL K1=1-5H-1=1 

51 	[b] 	L"): 

*you 1 	1 0)Tfl 2 (Zit 12 tc_- 511,:.-..ck t'), 	1JVJI/7-1/1.—)1.0)4t1-)t') (,:.= 

(3, 	6—V7/1/7f1=1E')V-2-4/1.) 	) < , 9 ' i — )I., 	Pd 2 	(d b a) 

3  • CHC 1 3  oitt) t,) t:.:Pd 2 	(d ba) 	3 	, 	Na0—t—BuCAttpt')(,:.= 

gR-t:>',./ACE110-C, tIZEiLaltMtX31L L-C14tc:. 

[MS (ES I) m/z 	34 1. 	3 	(M+H) +] 

*SIN 2 5 6 	2— [ (2 —)JI/E')V-4 —4)0 )< 	..:>] —4 — 

(E')ZV -5 —4)0 —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1'9' [b] 

E') V 

*you 1 	1 0)Tfl 2(Zit 12 tc_- 511,:.-..ck t'), 	1JVJI/7-1/1.—)1.0)4t1-)t') (,:.= 

(2—)/l/E')V-4 —4)0 ) ( 5 ' i — )I., 	Pd 2 (d b a) 3  • C H 

C I 3  oit1--) t,) t:.:Pd 2  (d b a) 3 CE110-C• tma1Eatn.tx3i.L L --cm 
tc. 

[MS (ES I) m/z 	3 1 9. 	5 	(M+H) +] 

'AT01.12 5 7 	2— [ (4 —7/1/7J- 1=1V/1.) 7J-*] — 4 —  (E') Z 

—5-4/1.) —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=191  [b] E'')V 
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*you 1 	1 0)Tfl 2 (Zit 1.; tc: 	516:.= ck ('), 	i:')/1/ 7-1 /1.—)1.0)4t1-Dt,) (,:.= 

(4 —7/1/7J- 1=17i=)1.) )(51 J—)1., 	P d 2 	(d b a) 3 • CHC I 3  Mt 

I'D (') I,: P d 2 	(d b a) 	3CE11 0-C, 	N a 0 — t— B u 0)1tb (') I,: ') JO'310J I) 

r,IACE110-C, a Etat 	M.t, 	1* L L -C1'47c. 
[MS (ES I ) m/z 	3 2 2. 	2 (M+H) +1 

u2 5 8 	4— ( { [4— (E') --.Z:')— 5 —4)0 —6, 	7 —:')L 

Q-5 H —:>1=191 	[b] 	L"):')— 2 --f A.] 7J- *:>1 )< 	)1.) iJ 

`i= 	') )1. 

*you 2 4 7 0)Tfil 2 t:.-AtUtc_- 51(,::_ct (,), 	[5— 	(4, 	4, 	5, 	5 —5- 

17))1.-1, 	3, 	2 —:')7t*Itt1=17-2 --f)l.) 	El):-3 — 4 

A.] )( '91  J —11.01-U-Dt,) t: E ') Z :')J — 5 — -( )I. t 1=1 Jggi 	PI 0-C, SOL 

Q t 	1) — At t 17tcLL-C4'41  tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	3 2 9. 	4 (M+H) +1 

*SAN 2 5 9 	5— [2 —  (E''):'J— 2 --f)1.)< 	..:>) — 6, 7 —:')L K 

1=1-5H—:>1=191  [b] L"):')-4--f/l/i E') Z :)J —2-7Z 

Zinea 

[1 11 ] 	4 — 	( 2 — 7 )1/7J-  1=1 E ') Z :'J 	— 5 — -f )I.) 	— 2 — 	(I01),_ 

2 --()1.) 	..:>) 	—6, 	7 —:')L H=1-5 H —:>1=191 	[b] 	E 1) 

1, i) 7 )1,7J- 1=1,< g 	)1,7JR 2 — 	(E1):')-2--()1.) F 	..:>) 	—6 

, 	7 —:')L Ki=1-5H—:>1=1 ,91 	[ID] 	El): 	—4 —4/1/ (83m g 

) , 	2 — 7 )1/7J-  1=1 — 5 — 	( I- ') ) 	)1. 	51  J-=)1.) 	E ') Z :') 	( 6 9 m g ) 

Pd 	(P P h 3 ) 4 	(3 8  m g ) 	(,:.= NM P 	(2 m L) 	))11., 	1 0 Ott:.=-C 

4 Hi lam lc- Lk-. avribat 	-k-.5a t::_m 1, tc,l, 7K E/FRi/l/CiFIA_, #Fli 

ffitaff 	'ff -D tc. VAN, 	AK, M fil Mk* --e IIIMA Ai-  L tc_-1 „T, *KR t 

') r, IA ' 	L.. %IA L tc_-1, 	ff,111-F-C174P1 	It 	L tc. Mat 	') lit 

JI/t 71.01=17 I- 	7 7 4 —Tall  1,, glafEat (5 3 m g) 	IEI.t,12tK 

L 1, -CM tc: . 
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[ifi'2] 	5— [2— (E')-2-4/1.)< I-* :>) —6, 7—:JL KI=1-

5 H —:>1=191  Doi L"):)-4-4/1/1 E')Z:')-2-77:-Z 

YEW-AO-11'1 

4— (2-7/1/7J-DE')-5-4/1.) —2— (E'):J-2-4/1/ 

I-*:>) —6, 	7—:'JL H=1-5 H —:>1=1/91  Doi E'):') 	(20 

m 9) 6:.--a'77 	=7/ )< 5' i —Mga (1 m L) 	)ilil A., 	5 0 t (,:.= -C3Hi 

ricti- Lk-. avribat 	-k-5..9.t::_m Lk-1, All-F-egPlIt 	Lk-. Rig 

It 	') t it/l/t71,.1=17 I- 	77 -I — 8,trf ') It-f 	/3•E[R/72 /1/RM 

Q7 I- 77 4 — (EI*34hT3k (T.Lic) 	L C — 9201) Tlitli l.,, 	5— 

[2— (E1):')-2-4/1.)< I-*:>) —6, 7—')L KI=1-5H—:>1=1 

J'9' 	[b] 	L"):')-4-4/1/1 	E')Z:')-2-7-1 Z 	(8m g) 	IEI.t, 

x3i.L1_, - Cal  tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	320. 	3 (M+H) +] 

"GAIL-alt 	Ei'FRi)l.6:.-..g1174 L, 3.KA1T1N 	HCl/Et 2  OgA ( 

0. 	164 m L ) 	))1:1A., t 127-c*ffiltZtER L, SE4E-alt ( 5 m g ) 

ntxL L, -C141  tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	320. 	3 (M+H) +] 

**WU 2 6 0 	2 —  [ (4-7/1/7t1=1/1.) 7J-*] — 4 —  (2 — ) 

)1/E')Z:')-5-4/1.) —6, 	7—:'JL H=1-5 H —:>1=191  [b] 

E'):') 

2-1=II=1-4— (2—)/l/E')Z:')-5-4/1.) —6, 	7—:')L 

1=1-5H—:>1=19' 	[b] 	E'):).i 	(50m g) , 	(4-7/1/7J- 1=17i 

=)I,) )(q/—)1/(51mg), 	t—Bu—X—Phos 	(21mg), 	P 

d 2 (d b a) 3 (1 9 m g) , 	N a 0— t —B u 	(39mg) I,: Hl/i 	( 

2 m L) 	)i ii A_ , 	I,V,P, at 	N,%, L, tc_-1, 	A r rfj.A#t,,-F, 	1 0 0 t (Z. --C 6 

Hi rA 1C4-' L tc. AlITTaVrbaltoDgPlIt 	1, tz-_1, Malt 	/') ;1t 

)1/t 71-0 1=1 7 I- 	7 7 -I --Cal' L, SafEalt (2 1 m g) 	lEi.tx!/-)1 

L 1, • Vi'41  tz-_-  . 
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[MS (ES I ) m/z 	336. 	3 (M+H) +1 

[0051] -*It IN 2 6 1 	4— 	( { [4— 	(2 — ) 	)1/E 1) ..-Z:')— 5 --( )I.) 	—6, 

7 —:')L H=1-5 H—:>1=191  [b] L")-2--f)1/1 7J-*} )< 

)1/) 	/J`js= I- ,))1. 

	

ou 2 6 0 (Zit 12 tz-_- 51t: ck t'), 	(4 — 7/1/7J-  1=1 7 i =)I.) 	)< 51  ) — )I. 

0) itt) t,) (Z4 — 	(I 	Ki=i*:>) 	)1.) 	s= I- ')/1/CE110-C, ffiEtat 

lEi.t ,f2tKLI., -C114Itz-_-. 

[MS (ES I ) m/z 	343. 	3 (M+H) +] 

-*SAN 2 6 2 	2 — [ (2 — ) 	)1/E''):J— 4 —4)0 )< I-*:>] — 4 — 

(2—)/l/E,)--5 —4)0 —6, 	7 —:')L Ki=1-5 H—:>1=1/' 

J'9' 	[b] 	L"): 

-A-you 2 6 0 (,:.-Atlf;tc_- 511,:ck t'), 	(4 — 7/1/7J-  1=1 7 i =A.) 	)< i9 J-11. 

0) t
om

i 	t,) I,: 	(2 — )< 	)1/E''):'J— 4 —4)0 	)< 51  i — 11/ 	JEll 0-C, ffiat 

a 	,E1i=it!tt L 	C 

[MS (ES I ) m/z 	333. 	6 (M+H) +] 

-*-. sAN2 6 3 	5— {2— [ (3 —7)1/7J-1/1.) 7J- *:>] —6, 7 —:'J 

I 	H=1-5 H—:>1=1/91  [b] L"):-4 —4)14 L"):-Z-2- 

7 

	

ou 2 4 9 0)Tfl 2 (Zit 12 tz-_- 51t:.= ck (,), 	[5— 	(4, 	4, 	5, 	5 — 5- 

1-7))1.-1, 	3, 	2-7J-*Itt1=17-2--()1.) 	L"):-3--( 

)1,] 	)< g i —ji/opitt)(,) t:.-.. 5 — 	(4, 	4 , 	5 , 	5 —5-  I- 7 ) 	)1.— 1 , 	3, 

2 —:')7J- *Itt1=17-2 —4)14 L"):Z:'J-2 —7Z 	CEIlki\ -C, ffiE 

tat 	n t 	12tK L I., -CM tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	33 7. 	3 (M+H) +] 

-Aro] 264 	4— ( { [4— (2-7ZJEI)Z:')-5--f)1.) —6, 

7 —:')L H=1-5 H—:>1=1 ,91  [b] 	L")-2--f)1.] 7J-*} )< 

)1/) 	%`J= I- ,))1. 

ou 2 4 7 0)Tfl 2 (Zit 12 tz-_- )1(,:.= ck (,), 	[5— 	(4, 	4, 	5, 	5—T 
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17)<)1.-1, 	3, 	2-7f*It7J1=17-2-4/1.) 	E') -3 --f 

A/1 )< q j —)1,0D1tt) (,) 6:.:5— 	(4, 	4, 	5, 	5-5- 	7 ) 	)1. — 1, 	3, 

2-7f*Itt1=17-2-4/1.) L")Z:') -2 -77 ZCE110 -C, WE 

i E -a t 	1E1 t 	14K L I. / C1141  tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	344. 	3 (M+H) +] 

-Ar1$u265 	3— ( { [4— (2-7Z/EI)Z:')-5-4/1.) —6, 

7 —:')L H=1-5 H—:>1=1 ,91 	[b] 	E'')-2-4/1/1 7J- *:>) )< 

)1/) 	V= 	')/1/ 

-41thiN2450)V13 V: itl2tc: 	; 6:c ('),) 	E ') 	—3 —4 )1/ t1=1 	R 

oittp (') (Z5— 	(4, 	4, 	5, 	5 —5- 17)< 	)1.-1, 	3, 	2— 	7J-*Itt 

1=17-2-4/1.) 	E') Z:')-2-77 Z JCE111)\ --C, ffigEiLatIElt 

14c L 1., .-041  tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	344. 	4 (M+H) +] 

*SAN266 	2 —  [ (3-7/1/7J- 1=1)1.) 7J-*] — 4 —  (2 — ) 

)1/E')Z-5-4/1.) —6, 	7 —:')L H=1-5 H—:>1=1/91  [b] 

-41-0j260(ZitUtz-_-51t:ck ('), 	(4 —7/1/7f1=17 i =)I.) )< 51  ) — )I. 

04-tt)(') (,:.= (3 —7)1/7f1=17 i =)I.) )<51 ) —)1/1E11 OZ. Mat-at 	1E1 

,21L L/Z1'41  tc: . 
[MS (ES I ) m/z 	336. 	3 (M+H) +] 

-Ar1$u2 6 7 	2— ( { [ 4 — ( 2 — ) 	)1, E I) Z :') 	— 5 — 4 )I.) — 6, 

7 —:')L H=1-5 H—:>1=1 ,91 	[b] 	E') :'J '-2--')L.] 7J-*} )< 

)1.) 	—1, 3 —7J- *It V—)1.-4—t/1/7J= I. ')/l. 

[if'1'1] 	[ (4-1=11=1-6, 	7 —L KI=1-5H-1=1, 51 	[b] 

Ei) :'J 	—2-4)0 t *:>11/Fmi 	)1,0),Ik4.,is 

-4101.124 7 OTf'1' 1 (,:.= it1;'tc 	a t:.= ck (') , 	4 — 	(11=I 	) 	)1/) 	̀i 

F '))1/oftt) t) t:.-.. 1 1=1 	filFRi 	)1/ CE11 oz. 621E-altnt 	17tK L L 

--CA tc . 
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[if'i'2] 	[ (4 —1=11=1-6, 	7 —VL Ki=1-5 H—:>1=1 ,9' 	[ID] 

E I) V 	— 2 — 4 )I.) 7J- *:>1 EfFROIII 

[ (4 —1=11=1-6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' 	[ID] 	EI):) 

— 2 — 4)1/) 7J-*] EIFRIJI/i5i)— )1/ (4 m L) , 	7.1< (4 m L) 	(,:.= 

glIq -1 /435 -ft, 	7.1KRIEt F' ') ,71a7.1<g'ff-Y)JFIA., 	5 0 t (,:.-_ --C 3 HirAtI14- 	Lk-. 	a 
VE -a t 	25E1 t: M L, YER)]QA., 	it : 1, tc,l, 7K EIFRI)1/)ill 

A., A ffitaff 	•'i - -D tc_-. VAN, 	tiOrlftik-o.KTA349-1„T,7.KKOgid-  I-') r, 1,, 

TtV31 L, 238 L tz-_-  '1, 	1,',111-F V74P1 	It 	L, SEEL-at ( 2 0 3 m g) 

n t 	12tK L I., --C 1147-z-_-  . 

[V13] )()I. 	N— { [ (4 —1=11=1-6, 	7 —L H=1-5 H- 

1=1 ,9' 	[ID] 	EI)V-2 —4)0 7J- *:>1 77-t)1/1 -tI)J--1-0),III 

[ (4 —1:11:1-6, 	7 —VL Km-5 H—>1:1 ,9 [b] EI)V 

— 2 —4)0 7J- *:>i EfFR (200mg) , 	DL— -t I) J)( 	)1/i5-)1A-1 

Rit (20 5m g) , 	HOBt 	(1 1 8m g) , 	I- ')IJI/7-1 Z 	(0. 	1 

8 4 m L) 	6:.-.CH 2 C I 2 	( 8 M I- ) 	)i Ill A- tC--  '1 . 	-%- 66:.-..1 —i)1.-3— 

3 —V)()1/7-1 Z )7°1=1E11/) 	t 11/tV 4 Z F' (2 0 4 m 9 ) 	)ililA., 	25n1 

t:.-_ --OMI14-'1,tc. arVE-att:.:71K, 	giFpi)i.)iiiA_, 	A ffitglif 	,/f --D tc_- 

. VMJN, 	Mfrift±17.1K--ea341-1„v.IKKR7 	r, IA --etV:31 L. %IA L tc 

'1, 	1,',111-F-C174PlIt 	Lk. Mat 	I) t it/1.)J7J-A 	i=17 1-‘7 7 4 

--call L. Matat ( 2 4 2 m 9 ) 	n t 	12tK L L, --Mitz-_-. 

[if14] 	2— { [ (4 —1=11=1— 6, 	7 —VL I 	— 5 H — :>1=1'91  

CIDi EI)V-2 —4)0 7J- *:>i )()1/1 —4, 	5 —VL Ki=i — 1, 	3 

—7J- *ItNi—)1.— 4 — )J)1/tOgib<)1/19),III 

)I. 	N— 	{ [ (4 —1=11=1— 6, 	7 —VL I 	— 5 H — :>1=1'91  

CIDi EI)V-2 —4)0 7J- *:>i 77-t)1/1 -tI) t —I- (2 4 0 m 9) 

t:.-. CH 2 C I 2 	(6mL) 	)J1:I A., 	i!,VPLa!ttCi,%1_,i-zz-1, 	A r '41-AttCF, 

— 7 8 °Ct:.-AAII L. E7 vAlEN, 	N—Vi)1.-Tiz )0, 	(1 7 6 m g) 

]]QA_, 	— 7 8 t t:.-. -c 1 Hi 134 tI14- 	I., tz-_-  . 	EVA-at t:.-AR t i) r, IA 	( 1 5 1 
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m g) 	)iliA., 4/7 t:25nEnT.:42L, 25Eit:ZIMI 	Lt-. a vipbalt t:.-.. 

7K E/FRI)1/MA., tEliffitaff"ff -Dtc. VAN, 	MflilAYE9.1c-e5A349-  L, 

,:,:V.KKR 7 	r, IA TIV:31 L, ,J 	L tc'1, WIT ---egPI 	It 	L tc. 

iat 	') t it/l/t 71A 	1=171-77 4 —Tall  L, VIElEat ( 1 47 

m 9 ) 	?)M't,AElit!tt LLZA tc . 

[T 	5] 	2— 	{ [ (4 —1=11=1-6, 	7 —VL Ki=1-5H—:>1=1/9' 

[ b ] 	E ') V 	— 2 — 4 )I.) 7J-*] )< 	)1/1 — 1 , 	3 —7J- *ItNi—)1.— 4 

— t/l/tOgrb( 	)1/0),Ik4.1-1I 

2— 	{ [ (4 —1=11=1 —6, 	7 —VL I 	—5 H—:>1=1 ,9' 	[b] 	E 

') V 	— 2 —4)0 7J- *] )<)1/1 —4, 	5 —VL ICI— 1 , 	3 — 7J- *It 

Ni—)1/-4—t/l/tOgib()I. 	(1 40m g) 	6:.-..CH 2 C 1 2 	(4 M I-) 	)illl 

A., 	-1/43_66:.-.5.1C11-FT1, 	8 —V71)2E1=1 	[5. 	4. 	0] 	— 7 — '5'-t 

(205m g) 	, 	11=11-')1=11=1)<5' 	(1 	1 	em 9) 	))1:1A., 	3.KAT 

t:.= -C2 HircI14  Lk. artAmalt t:ffmogrd-  I- i) r, A7Kg'ff-Y 	m A_ tc'l . 7.K 

, EilFRI)1/ 	)ili A., A ffitaff 	''ff -D tc. VMJNi 	MflilAYE7.1c-CA341-  L„T 

7.1< KR 7 	r, 1.,. TIM L, 238 L tc_-1, 	f,',111-F --C174P1 	It 	L tc . R ii8 

t 	') t it/1.)J 7 1.01=171-77 -I ---Clitt' L, SafEat ( 7 2m 9 

) 	lEi.t,17tKLI.,-Cl'41 tc_-. 

[V161 2 —  { [ (4 —1=H=1-6, 	7 —VL Ki=i-5H-1=1/9' 

[b] E,) V 	— 2-4)0 7J- *] )<)1/1 — 1, 	3 —7J- *ItNi—)1.— 4 

- t)i/togmtkai 

*you 2 6 7 0)Tfl 2 (zit 1.; tc:51(,:.= ct (,), 	[ (4 — 	Dm — 6, 	7 —V 

L Ki=1-5H-1=1, 5' [b] E,)V-2 —4)0 7J-*] EilFRI 

)1/04V) (,)(,:=2 — 	{ [ (4 —1=H=1 —6, 	7 —VL Ki=1-5H—:>1=1,  

5' [ b] E,) V 	— 2 —4)14 7J- *1 )< 	)1/1 — 1 , 	3 —7J- *ItNi—)1.— 

4 -t)i/tOgrb< 	)1/CEIlkiv-c, cat at 	n t 	14K L L --C.  14' tc: . 

[if'1'7] 	2— { [ (4 —1=H=1 —6, 	7 —VL Ki=1-5H—Vi=1 ,9' 

[ b] E,) V 	— 2 —4)14 7J- *1 )< 	)1/1 — 1 , 	3 —7J- *ItNi—)1.— 4 
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-)J)1 /7J*IJ - Z I a),Il I 

*you 2 6 7 0) VI 3 (zit 12 tc: 	516:.-.. ct (,) , 	[ ( 4 — 	1=1 1=1 — 6 , 	7 — 

L H=1-5 H —1=1,,9' Do] E,)V-2-4)1.) 7J-* 1 EI/FRO4t 

1-)(,) 6:.:2— 	{ [ (4 —1=11=1-6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' 	[b 

] I°') V 	— 2 —4)14 7J-*1 )4 	)1/1 — 1 , 	3 —7J- *It'l—)1.— 4 —t 

)1/7JR, 	D L --l') 	)4 	)1/i5-)1/ 	VaRikaAttpt,) 6zil1E77 = 

r,IAJE110 --C, 41BiLatnt17tKL 1_,V4tc_-. 

Cifi'81 2— { [ (4 —1=11=1-6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1/91  

[ID] E,) V 	— 2 —4)14 7J- *] ) 3 )1/1 — 1 , 	3 —7J- *It'l—)1.— 4 

— t)1/7J= I- ,))1/10,ICS 

2— { [ (4 —1=11=1-6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1/ ,9' [b] E 

') V 	— 2 —4)0 2J-*1 )4 	)1/1 — 1 , 	3 —2J-*1)- ‘1—)1.— 4 —t)1/7J 

*1)- Z K 	(3 5 m g ) 	t:.-.0 H 2  C I 2 	(4 m L) 	)i1:1A., 	-1 /435 6 6:.-..3.KATT, 	I- 

,)i)1/ 77 :-Z 	(0. 	06 6 m L) , 	T F AA 	(0. 	0 2 2m L) 	)iliA_, 

3.1CliT t:.-. -c 1 Hi rmtli-  1, tc. a vrbat t:.-.7K, gm' 	)1, 	),Ii A_, A ffitcif 

T7 -Dtc.:. VM1,1Mfoft±17.1<--e5A341-  L„:,:o.KKR7 	,,L.--eV:31L, 

ZEIR Lk-1, 	ifilll-F--(174PlIt 	Lk-. Mat 	,) t it)i.t 7L. 	I=17 I- 

‘77 -I - --eal' l„ SafEat ( 2 9 m g) 	lEi.t,i2tKL 1, CT 

[V11 9] 2 —  ( { [4— (2—))1/E,) ZV-5 —4)0 —6, 	7 — 

VL Ki=1-5 H-1=1,,91  Do] E,)V-2 --OH 7J- *:>1 )4 )1. 

) — 1 , 3 —7J- *It V—)1.— 4 —t)l/t= I- ,))1/10,ICS 

'AAR 2 4 7 Oifi 2 (zit 12 tc: 	516:.-..ct (,), 	4 — { [ ( 4 — 	Dm — 6 , 

7 —VL H=1-5 H —:>1=1 ,9' Do] E,)V-2-4)1.) 7J-*1 )4  

)1/1 	'I= I- ,) )1/04-U-D (,) t:.= 2 — 	{ [ 	( 4 — 	1=1 1=1 — 6 , 	7 — V L K 1=1 

—5 H-1=1/ ,9' 	Do] 	E,)V-2-4)1.) 7J- *:>1 )4 	)1/1 	—1, 

3 —7J- *ItV—)1.— 4 — t)1/7J= I- ,))1/, 	[5 — 	(4, 	4, 	5, 	5 —5-  I- 

7)4 	)1.— 1 , 	3, 	2 — VA- *It ti=i 7 	— 2 —4)14 E ,) V 	— 3 —4)1. 

] J—)1, :2—-)1,-5—(4, 	4, 	5, 	5 —5- 1-7) 	)1. 
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— 1 , 	3, 	2 — 	7J- *It7J1=17 	— 2 —014 	E') Z 	JEllki\ --C. , SEILa 

ItiEl.t12tKLLZ1'41 tz-_-. 

[MS (ES I) m/z 	334. 	4 (M+H) +] 

-Aro] 268 {6— [2— (E'):'J-2-4/1.)<1-*:>) —6, 7 —:'JL K 

1=1-5H—:>1=1 ,91  [ID] L"):')-4 —OH E'7:'J— 2 — 4)0 

)( 51  i — 11/ 	YERYE 

2— (E1):-2-4/1.)( 1-*:>) —4— (4, 	4, 	5, 	5-5- I-7)< 

)1/-1, 	3, 	2-7t*Itt 1=17-2 —014 —6, 	7 —L H=1-5 

H—:>1=1 ,9' 	[o] 	I ° ') 	i 	(1 00m g) , 	(6-1=11=1E7:')- 

2-014 ) ( '9 ' ) — )I. (4 9m g) , 	Pd 2  (d b a) 3  (1 3m g) , 	S— 

P h 0 s 	(23 m g ) 	(,:.= 1, 	4 —:')A-*It 	/7.1‹ ( 3 / 1 ) 	(4m L) 	)ilil 

A., 	,Wipb-a!ttC1,% Ltc:"*, 	A r rfj: #%-F, 	1 0 0 tt:.=-C 2 HirAtt-= 	Lk- 

. avribat 	.-k-5.9 t::_m L. 4K. Elm' 	)1, 	m A., A ffitaliF 	,'ff.D AL-. 

Am 	,:,:K7.KKOgrd-  1- ') ',1A TIM 1,, 23,Ki L AL1, WIT Z; PI 	It 	L, tz-_- 

. Mat 	') t h2 /1/t 71A fJ 1=1 7 I- 	7 74 — 8 ctrl ')It-f 	)1/3•E[R122)1. 

AM 	1=1 7 I- 	7 7 -I — (E1*3•$fiT   (T) 	L C — 9201) TIM' L 

, 	{6 —  [2 —  (L"):')-2-4/1.)(1-*:>) —6, 7 —:'JL Km-5H— 

:>1=1 ,9' 	[ID] 	L"):)-4-4/1/1 	E7 :'J-2-4/1/1 	) ( '9 ' J — 11. 

(6 3 m g ) 	1E1tX3i. L LVffitz-_-. 	i!,AiL-E'lltEilFRI)1/ (5 m L) 	t: 

3elF4 L, *> ] 	1N 	HO I /E t 2 0ga (0. 	21mL) 	)iriA_, 	0. 

5 HiwiwF -eft 	Lk- o t l.; tz-_-*ffit 	At ERL , a Etat (5 3 m g ) 

n t x3i. 	L LZ1'41  tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	335. 	3 (M+H) +] 

ju...,3*41-1 	C 19 H, 8 N 4 0 2  • HC1+0. 	1H 2 OLL-C 

!mg (%) 	c : 61. 	24 	H : 5. 	19 	N : 15. 	04 

*Aug (%) 	c : 61. 	24 	H :4. 	98 	N : 15. 	07 

8269  	(6 — {2 — [ (5 — 7/1/7J-  1=1 E 1) 	— 2 —4)0 )( 1-* 

—6, 	7 —L Ki=1-5H-1=1, 91 	[ID] 	L")-4--1)1/1 
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E7 V 	— 2 —4)0 )< 5' i —)1. 

[VI 11 4 — 'J1=1 1=1 — 2 — [ ( 5 — 7 )1/ 7J-  1=1 E ,) V 	— 2 — -( )I.) )< IN* 

—6, 	7 —VL Ki=i —5 H —1=1 ,9' [ID] E')VIDtkai 

*you 4 4 oif'1' 2 (zit 1.; tz-_- 51(,:.-. ck (,), 	(3, 	5 — V 7)1/7J-  1=1 E 1) V 

— 2 — -( )I.) 	)< 5' i —)1.0)4tt)(,) t: ( 5 — 7 )1/7J-  1=1 E ,) V 	— 2 — -f AA 	)< 

51  i —JI/CE110-  C , sElEatn.t,/21L I., --C-  14' tz-_-  . 

Cif12] 2— [ (5 — 7)1/7J-  1=1 E ,) V 	— 2 —4)14 )< IN*] —6, 	7 

—VL H=1-5 H —:>1=1 ,9' [b] E,JV-4-7J--)1/0,11I 

*you 4 4 oif'1' 3 (zit 1.; tc_- 51t:.= ck (,), 	4 — 	Dm — 2 — [ (3, 	5 — 

7)1/7J- D E ,):')-2 —4)14 )< IN*:>1 —6, 	7 —VL Ki=i —5 H —:> 

1=1/ ,9' 	[b] 	E,JVC)4t1-)(,)(,:.-..4—m=1-2— 	[ (5 —7)1/7J- D E 

')V -2 --(/1.) )< I-*] —6, 	7 —VL Km-5 H-i=ii9 [ 

ID] 	L'') VJ 	JEllki\ --C, 	SafEat 	?)14E.t,X3i.L I., --C-  141  tc: . 

Cif131 	IN ') 7/1/7J-  C1)< 5' 	)1/7JR2 — 	[ (5 — 7)1/7J-  1=1 E') V 	— 

2 —4)14 )< IN*:>] —6, 	7 —VL I 	—5 H —:>1=1/9' [b] E') 

--f)1/021I 

*you 4 4 oif'1' 4 (zit 1.; tc_- 511,:: ck (,), 	2 —  [ (3, 	5 —V 7)1/7J-  1=1 E 

'):') -2 —4)14 )< IN* :>] —6, 	7 —VL H=1-5 H —:>1=1'9' [ 

b] E') V 	—4— 7J-  —)1.0)4V) (,) t: 2 — [ ( 5 — 7 )1/7J-  1=1 E 1) V 	— 2 — 

4)14 )< IN*:>] —6, 	7 —VL H=1-5 H —:>1=1/ ,9' [b] Ei):') 

— 4 —7J-  —)1/ 	PI 0-C, SafEat V41  tc. 

Cif14] 2 —  [ (5 — 7)1/7J-  1=1 E ,):')— 2 —4)14 )< IN*:>1 — 4 - 

4, 	4, 	5, 	5 —5- 1N7)<)1.-1, 	3, 	2 —V7t*Itti=i7-2 --f)l. 

) — 6, 	7 —VL H=1-5 H —1=1 ,9' [ID] E')VOIII,  

'AAR 50)Tfl 1 t:.-..it 1.; tc511,:.= ct (,), 	IN ,) 7 )1/7J-  1=1 )< 5' 	)1/7J iR 2 

— (E') V-2--()1.)< IN*) —6, 	7—it' H=1-5 H —1=1,  

5' 	[ b 1 	°') V 	— 4 --f )1/04-U-D (,) I,: IN ,) 7)1/7J-  1=1 )< 5' 	)1/7J 	JOgr 2 — 

[ (5 —7)1/7J- D E ,):')-2 —4)0 )< IN*:>] —6, 	7—it' H=1-5 
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H—:>1=1 ,9' [b] 	E1):')-4-4/1/CE110-C, fr,,E1E-at V41 7-c_-. 

[T 	5] 	(6 —  {2 —  [ (5 —7)1/7J- D E 1) 	— 2 - 4 AA )< 1-*i 

—6, 	7 —:')L H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b] E,):')-4 —4)14 E7 

— 2 —4 )I.) )< 5' i —)1/0,11I 

2— [ (5 —7)1/7J- D E ,) :')— 2 —4)14 )< 1-*:>1 —4— (4, 	4, 	5 

, 	5 —5-  1- 7)( 	)1.— 1 , 	3, 	2 —:')7J- *Itti=i 7 	— 2 —4)14 — 6, 	7 

—:')L H=1-5 H—:>1=1 ,9' 	[b] 	E' ,):')i (37 mg) , 	(6-1=1 

1=1 E'7— 2 —4)1.) 	)< ,9')—)1. (1 6m g) , 	Pd 	(d PP f) 	C 1 2• 

C H 2C 1 2 ( 8 m g ) . gOgi0V) r, L. (4 2 m g ) (,:.= 1 , 	4 — :')7J-*It/ 

7K (3/ 1) 	( 1 m L) 	MA., 	1,ATba!ttC1,% 1, tz-_-1, 	A r rsAttk,-F, 

8 0 t t:.-. -c 3 Hi lam lc-  1, tc . a vrib at 	2 5nTai t:.-..m l.„ 7K I'M' 	)1. Ciii 

A., tiii ffi #a1r 	''i - -D tc: . VAN, 	,W,7.1<eRt l ') 	A --e tVgA L , A A L tc: ''f 

, 	1,',111-F-C174PlIt 	Lk-. Mat 	I) t it/1.)J 7 IA 	Q7 1- 	77 4 — 

-011111.,, SE1Eat ( 2 2m g) 	n t 	12tK L 1, -CM tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	3 53. 	1 	(M+H) +] 

*-s,gli 2 7 0 	3— [ ( {4— [6— (L Ki=i*:>)<)14 E7:')-2 — 

4 )1/] —6, 7 —:')L H=1-5 H—:>1=1 ,9' 	[b] 	L' ,):') -2 --f)1/i 

7*:>} 	)< 3 )1.) /J V= I- I) )I. 

[ifi'1] 	[6— 	(2-1=11=1-6, 	7 —:'JL Ki=i —5 H—:>1=191 	[ 

b ] E 1) :')J — 4 — 4 )I.) E'7:')— 2 --f )1.] )< g) —A/01'1 

'AAR 9 OVIII  5 (zit Utc_- 51t:.:ck (,) 5 — 11=1 	E,) :')— 2 — t)1/7J= 

I- ,))1/04-U-D (,) t:.-.. 	( 6 — 	1=1 1=1 E'7:')— 2 —4 )I.) 	)< 5' ) —)1/CEllo -C, 

fr,,ElEaltnt 	12tKL L - C 14' tz-_-  . 

[I 12 	4 — 	[ 6 — 	( { [ t e r t —1/1/ ()( 	)1.) 	')/1.] 7J-* 

1 )< 	)1/) 	E7 :'JJ — 2 — 4 A.] —2— 	1=1 1=1 —6, 7 —:')L Ki=i— 5 H—:> 

1=1 ,91 	[b] 	Ei):-;0_1.,I 

ou 1 6 1 0) I fil  1 (zit  	a I,: ck (,) , 	( 6 — 11=1 	E 1) :'J 	— 2 — 

-f AA 	)< 5' i —)1/04-U-D (,) t:.-.. [ 6 — 	(2—fjC1 1=1 — 6 , 	7 — 	L K 1=1 — 5 H 
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) 

1 

) 

[0052] 'AAR 

)1, 110 -cgalEaltntx31L 

)I.] 

-TkII 

—:>1=191  [o] 	L"):-4-4/1.) 	E7:-2-4/1/1 ) ( , 9 ' ) — 

1.T 14 tc: . 

[T 	3] 	3— 	[ ( {4— 	[6— 	( { [t e r t —Vs /l/ (:')))1/) 	:>') 

	

7f*:>} )()1/) E'7:'J— 2 —4 A.] —6, 	7 —:'JL KI=1— 5 H—:> 

1=1/J'9' 	[b] 	L''):') 	— 2 —4)0 7J- *:>) 	)( 	)1/] , J`js= P))1.0) 

4 — 	[6 — 	({[tert —Vs )l. (:'J)()14 	:>'))1/1 7J- * :>1 	)()I. 

E7-2-4/1.] —2-1=11=1-6,7—'JLKI=1-5 H—:>1=1 

9' [b] E'):')J (3 Om 9) , 	3— (LKI=1*:>))14 /J`i=P))1. 

(1 6mg) , 	t—Bu—X—Phos 	(7mg), 	Pd 2  (dba) 3 (4 

mg) • 	NaO—t—Bu 	(1 5mg) t:.=1, 	4—:')7J-*It 	(1 mL) 

mA., 	gATL-altcj,%,1_,tc_-"*, 	A r ryAVA-F, 	1 0 0 t (,:.= -C 2 HirAtt-,L' 1., 

:>1 

tco avribat 	i) t )72)1,t 7 IA 	1=1 7 1-7 7 4 ---clit11 1.„ cata 

( 1 5 m g) 	,:,:KtAiltItL 1, --(Att. 

[if14] 3— [ ( {4— [6— (L KI=1*:>)()1/) 	L°7-2-4/1/ 

— 6, 7—:')L H=1-5 H—:>1=191  [b] L'')-2-4/1/1 7* 

,} )( 	)1.) 	s= 	,) A/01'1 

3— 	[ ( {4— 	[6— 	( { [t e r t —1/1/ (:'))()1/) 	:>')/1/] 7* 

)()I.) 	E7:'J-2-4/1/1 —6, 	7 —:'JL KI=1 —5 H—:>1=1 

9' [ b ] E') :')— 2 —4)0 7f*:>) )( 	)1.] , J V= P))1. ( 1 5 m g 

THE 	(0. 	5mL) 6:.-_;81174L, 	1 . 	OM 	TBAF/THF 	(0. 	0 

5m L) Ciii A., 25nliz -c 1 Hintli Lk-. avribat 	i i) t )72)1,t 71A 

1=17 l'77 -I ---ClittI L L. ffiatat (1 Om g) 	lEi.t,17tKL1,--C1'41 

tc . 

[MS (ES I) m/z 	359. 	3 (M+H) +] 

2 7 1 	4 — ( E ') ,9r  :'JJ — 3 — 4 )I.) — 2 — ( E 1) :')J — 2 — 4 )I. 

F 	..>) 	—6, 	7 	LI  KI=1 —5 H—:>1=191 	[b] 	E''): 

AVM 5 a)if'i' 2 (Zit 12 tcat:.-.. ct (') , 	5-7D 	E 1) 	— 3 —7J--)1. 
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0)4t1-) t') I,: I- ') 7 11.7J-  1=1 )< ,9' 	11.* JO'3'E' ') 5' V 	— 3 — 4 11/ 	(IN A_ tS, 

Tet rahed ron, 	2009, 	vo I. 	65, 	p. 	8969-898 

0 	11 ) CE110-C, SEIE at 	fit"12i. 	L 1./"C 14 tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	3 0 5. 	3 (M+H) +] 

M2 7 2 	2 — [ ( 3 — 7 )I.7f 1=1 E ') V 	— 2 — 4 )I.) ) F. 	'] — 4 

— (E'JYV -3 —4)0 —6, 	7 —VL KI=1— 5 H—:>1=191  [b 

] E'JV 

[V I1 ] 	2 —  [ (3 — 7 )1/7t 1=1 E') V 	— 2 — 4 )l.) )< 	..:>] — 4 —  ( 

4, 	4, 	5, 	5 —5- 17))1.— 1 , 	3, 	2 —V7t*Itt1=17-2 —4/1/ 

) — 6, 	7 —VL KI=1— 5 H—:>1=191  [b] E') V Ja),IklIi 

'AAR 5 0)Tfl 1 (Zit 12 tc) 	t:.-.. ct t'), 	') 7 )I.7f 1=1 )< 51 	)1/7J 	R 2 

— (E') V-2--1/1.)( F 	) —6, 	7 —VL Km-5 H-1:1,  

51 	[ b 1 	E') V 	— 4 — 4 )1.0)ftt) (') I,: 4 — 	MD — 2 — [ (3 — 7/1/7j-  1=1 

E')V-2 —4)0 ) Imo.:>] —6, 	7 —VL KI=1— 5 H—:>1=19' 

[b] 	E')VJ, 	P d 	(d ppf) 	C 12 • CH2C I 2 04tbt')(,::_lp d C I 

2 ( P C Y 3) 2 CE11 1,\ -C, Sat at 	Mt,E11=It!tt L 1, -CNA:. 

Cif12 ] 	2— [ (3 — 7 JI/t1=1 E') V 	— 2 — 4 )I.) )< 	..:>] — 4 —  ( 

E I) 'YV-3-4/1.) —6, 	7 —VL Ki=i —5 H—:>1=191  [b] E 

'):')J 0111 

u2 7 1 (Zit Utz.: 	516::-ck t'), 	2 — 	( Ei) V 	— 2 —4 )1.)< H..:>) 

—4— (4, 	4, 	5, 	5 —5- 17))1.— 1 , 	3, 	2 —V7t*Ittl=17- 

2 —4)0 —6, 	7 —VL K 	5 H—:>1=191  [b] E')V0)4t1-) 

t') V:2 — [ (3 —7/1/7t1=1 E') V 	—2 —4)0 )< 	..:>] —4— (4, 	4 

, 	5, 	5 —5- 17)<)1.— 1 , 	3, 	2 —V7t*Itt1=17-2 —4)0 —6 

, 	7 —VL Km-5 H-1=1,,9' [b] E'JVCE110-C, WEILat 

ntxu)i.L 1."C 14' tc: . 

[MS (ES I) m/z 	323. 	3 (M+H) +] 

-*you 2 7 3 	4— ( { [4— (E') YV 	— 3 —4)0 —6, 7 — V L K 
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1=1-5H —:>1=1/91 	[b] 	L"):-2-4/1/1 7J- *:>1 	)<)1.) /J 

NI= I-') )l. 

[ifi'1] 	2— 	I=I 1=1 —4— (E') '9':'J 	—3 —4)0 —6, 	7 — :')L K 1=1 

—5H—:>1=191 [1:D] 	E,):)0`),III,  

-41019 ODV15 (Zit 127L- 	516:.= ck (,) , 	5— II=I 	E ') :'J 	—2— t )I/7J 

= I- ')/1/0)ftl--)(') t: 	( I- ')7/1/7J- I=I)<51 /1/ 7JRE') '9's 	J-3--(.n. 

(IN AiS, 	Tet rahed ron, 	2009, 	vo I. 	65, 	p. 	896 

9 —8980 	Oa) 	, 	1, 	4— 	7J- *IJ- /71< ( 3 / 1 ) 04-U--) (,) t:.-.. T 

HF/* (3 / 1 ) 1E110 Z, fr, 2'1E-at 	1E1 t 	12tK LI., --C1'47c: . 

[ifi'2] 4— ( { [4— (E'JY:-3-4/1.) —6, 	7—:')L Ki=i- 

5H —:>1=1'91 	[b] 	L"):-2-4/1.] 7J- *:>1 	)<)1/) /Ni= 

')/1/0-la 

-41-01261(ZitUtz-_- 	516:.= ck (,) , 	2— 	i=ii=i— 4 — 	(2—) 	)1, Ei) Z 

—5-4/1.) 	—6, 	7—:'JL Ki=1-5H—:>1=191 [1:)] 	E'):') 

0)4V) (') (Z2 — 	i=i 1=1 —4— 	(E') '9's:'J 	—3 —4)0 	—6, 	7-1.F 1=1 

—5H—:>1=191 	[b] 	E''):', 	P d 2 	(d b a) 	3 04V)(,)(:.:Pd 2 

(d b a) 3 • CHC I 3 CE110-C, fr,EiLatnt% 	Ll.,-T1'41 7-c_-. 

[MS (ES I ) m/z 	329. 	6 (M+H) +1 

*-11thiN274 	6— ( { [4— (1 — 3- .'L'-1 H — E7 NI-A/-5 -4A/ 

) 	— 6, 	7—:')L Ki=1-5H—:>1=191 [1:D] 	L"):-2-4/1/17J- 

*1 	)< 	)1/) 	E') 	—3 — t)I/7J= I- ,))1. 

-41012500)V121,:itUtz-_-a6::_ck (,), 	3-7)1/A- 1=i-5— (4, 	4 

, 	5, 	5 —5- 1-7/1.-1, 	3, 	2 —:'J7J- *IJ-7J1=17 	—2 —4)0 	L") 

I9`)4-U-D (') (Z1 — )< 	)1.— 5 — 	(4, 	4, 	5, 	5-5-  l-7)< 	)1.— 1, 	3 

, 2— 	*+)-t 	77-2 —4)0 —1H — E7V—)I/CE110-C, WEIL 

-altiEit2L 1./Z14 tz-_-  . 

[MS (ES I ) m/z 	332. 	3 (M+H) +] 

'AT01.1275 	6— ( { [4— ( E ') '9's:'J 	—3-4)0 —6, 	7— :'J L K 
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Q-5 H-1=1,''9' 	[1:D] 	E')V-2-4/1/1 7J- *:>1 	)<)14 	E') 

— 3 —t)1/ 7J= I-') )I. 

*YOU 2 7 3 0)Tfl 2 (Zit 12 tc 	511,:.-.. ct (') , 	4 — 	(I 	K 1=1 * :> ) 	)1/) 

Njs= 1- I) )1/04V)(,) I,: 6 — 	(I 	Ki=1*)<)1/) 	E ') V 	— 3 —t)1/7J= 

1-') /I/ CE11 0 --C , sElEatntx3i.L 1./V4I  tz-_-  . 

[MS (ES I) m/z 	330. 	3 (M+H) +] 

-Aro] 27 6 	6— [ ( {4— [5— (L K1=1*:>))1.) EI)V-3- 

4/1/i — 5, 6, 7, 8 —5- 1-7 L Ki=1*) 1)— 2 —4)0 7f* :>) )<)1/] 

E I) V 	— 3 —t)1/7J= I-') )I. 

[Tfi'1] 	6— 	{ [ (4 —1=11=1-5, 	6, 	7 , 	8 —5- 1-7L Ki=1*) ,) 

— 2 —4)0 7J- *i )ill.} L°') V 	— 3 —t)1/7J= 1- ') A/0111 

-Alm 2 5 0 OVII 1 (Zit Utc:511,::_ck ('), 	4 — fJ 1=11=1— 6, 7 —VL K1=1 

—5H-1=1 ,9' 	[10] 	E') V 	— 2 —7J-  —)1/04V) (') t:.-.4 — 	1=11=1 — 

5 , 	6, 	7, 	8—T 1-7 L K 1=1 */ I) 	— 2 — 7J-  —)1/CE110Z, 	Etat 

lEi.t,17tKLL,Z114Itc_-. 

[if12] 6— [ ( {4— [5— (LKI=1*))14 	E,):')-3--f)l. 

1 —5, 6, 7, 8 —5-  I-7L Ki=1*) 1)— 2 —4)0 t *:>) )3)1.] L") 

— 3 —t)1/ 7J= I- ,))1/0),TkII 

'AAR 2 4 7 0)Tfl 2 (Zit 12 tc: 	516:.= ct (,) , 	4 — { [ ( 4 — 	Dm— 6 , 

7 —VL Ki=1-5H—:>1=1 ,9' 	[10] 	EI)V-2-4/1.) 7J-*1 )< 

)1/1 /J`js= 1- ') )1/04V) (,) I,: 6 — 	{ [ (4—-5, 	6, 	7 , 	8 — 

5-  1-7 L K1=1*/ ') 	— 2 —4)0 7f*:>] )< 	)1/1 E ,)V— 3 —t)1/7J 

= I-') )1/ CE11 0 Z., ffiEtat 	n t 	14K L 1./V4I  tc. 

[MS (ES I) m/z 	373. 	5 	(M+H) +] 

-Aro] 2 7 7 	2 — [ ( 3 , 	5— V 7 )1.7f 1=1 E I) V 	— 2 — 4 AA )< 1- *:> 

] —4— (E')ZV-5-4/1.) —5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7LKI=1*)') 

*to] 1 5 	L_- 511,:.:ct ('), 	6 — ( L K 1=1* 	) 	)1.) E 1) VJ — 
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3— ') -\b): (3, 	5 —:'J7/1/7J-  1=1E') :'JJ— 2 — 410 

51  I — J1. 	JE110 -  C , SafEat 	?)M .t,T12i. L I. / V41  it . 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 5. 	4 (M+H) +1 

{ 278  7 8 	4— ( { [4— (E') Z :')— 5 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8 

— 5- 	7L KI=1*/ ') 	— 2 —OH 7J- *:>1 )< 	)1/) /< 	V= 	')/1/ 

It 

-*-. 

KI=1*/ 
4mg) 

mg) 

2-1=11=1-4— 	(E')..-5-4/1.) 	—5, 	6, 	7, 	8-5- 17L 

') i (5 0 m g ) , 	4— (L KI=1*:>))1.) /Ni= P))1. (5 

, 	Pd 2  (d b a) 3 (1 9mg) , 	t —Bu—X—Phos 	(21 

, 	NaO—t—Bu 	(3 9mg) 	(,:.:HI/I 	(2mL) 	))1:1A_, 	,!,A 

mat N,% t j tc_-'f, 	A r rc # WF, 	1 0 0 t t:.= --C-  3 Hem III- 1, Az-. a vm 
Qt 

3•EfR7)1/RM 

-01111L, 

2 sai t: m t.„ Ei'FRI)1/ 	)ili AA fR LtL-1, 238 L, WIT --egP1 

Lk-. %St 	') tit/l/t 710 I=17 1, 77-f -t ct tP) It-1 	)1. 

1=17 I-'75 7 4 - (EI*3•$fiT   ( 	) 	L C —  9 2 0 1 ) 

 	SafEat ( 1 6 m g)'J')-1.,tAlL 1, --Cffitz-_-. 

[MS (ES I ) m/z 	343. 	3 (M+H) +] 

sAN 2 7 9 	3— ( { [4 —  (E') -.Z:'J— 5 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8 

— 5-  1-7 L KI=1*/ ') 	— 2 —4/1/1 7J- *:>} )< 	)1.) /< 	V= 	')/1/ 

*you 2 7 8 t:.-..it 12tca6:---ct '), 	4 — 	(L KI=1*)< 	)1/) 	V= I- 
1) )1.0)4tt) () t: 3 - 	(L Ki=1*) 	)1.) , N1= I- '))1/CEIlki\ --C• 	SEIE 
-altn.tx3i.L L/Z1'41  tz-_-  . 
[MS (ES I ) m/z 	343. 	3 (M+H) +] 

.-A.s,gu 2 8 0 	2— [ (4 —7/1/7J- 1=1:')/1.) 7J- *:>] — 4 — 	(E') Z 

—5-4/1.) —5, 	6, 	7, 	8-5- 17L KI=1*)') 

') 

[0053] 	.-A.s,gli 

*you 2 7 8 t:.-..it 12tca6:---ct '). 	4 — 	(L KI=1*) 	)1/) 	V= I- 
)1/01t1-)(,) t:.-.. (4 — 7/1/7J-  C17 i =AA )< 51  j — )1/ 	lEll OZ. ffiatat 

') —ixt 	12tKL I. / Vi'41  tc: . 

[MS (ES I ) m/z 	33 6. 	3 (M+H) +] 

2 8 1 	2 — [ (3 —7)1/7J- 1=1))1.) 7J- *:>] —4 — 	(E1) Z :'J 
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—5-4)1.) —5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7LKI=1*/ ,) 

-410j2786:.-At Utcat:_-_,t ('). 	4 —  (L KI=1*) 	)1/) 	Njs= 

') )1/04-U--) (,) t:.-.. (3 — 7)1/A-  D 7 i =AA )< 5' i —)I/ 	PI 0--C, catat 

lEi.t,12tKL L/V4I tc_-. 

[MS (ES I ) m/z 	336. 	3 (M+H) +1 

'AAR 282 	4— ( { [4— (E') :-ZV— 5 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8 

—5-  I7L KI=1*/ ') 	—2-4/1.] 7J- *:>1 )</l/) 	L'')V-2—t)l. 

7J= 	') )1. 

[Tfi'1] 4— 	{ [ (4 —1=11=1-5, 	6, 	7, 	8-5- 1-7L Ki=1*/ I) 

— 2 —4)0 7J- *1 )< 	)1/1 	L°') V i— 2 — t/1/7J= 	') )1/otklI 

*to] 2 7 6 ODifl 1 (Zit Utc_- 51t:.:ck ('), 	6— 	(11=1 	) 	)1.) 	I°') 

— 3 — t )1/t= 	'))1/01- o (,) t:.-.. 4 — 	(11=1 	) 	)1.) 	E ') V 	— 2 — t 

)1/t= I,') )1/E110-C, ffiElEat 	1:4't, 	1* L L Vffitc. 

[ifi'2] 4— ( { [4— (E1):ZV-5 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8 —5- 

1-7 L Ki=1*/ i)— 2 —4/1/1 7J-*} )< 	)1/) 	E') V 	— 2 — t)I/7J= 

') A/0111 

u 2 5 86:it 1;tc_- 516:-ct ('), 	4 — 	{ [ (4 — 	Dm — 6, 	7— 

FD-5H—D/,,9' 	[ID] 	E,)V-2-4)1.) 7J- *:>1 )<)1/} 

NI= I- ,))1/01V) (,) t:: 4 — { [ (4 — 	im=i — 5, 	6, 	7 , 	8 —5- 	7 

K 1=1* i ,) 	— 2 — 4 AA 7J- *1 )< 	)1/1 	E ') V 	— 2 — t )I/7J= 	1) )I. 

CE110Z, ffigEiLaltT')i'L LV4itc_-. 

[MS (ES I ) m/z 	344. 	4 (M+H) +] 

'1011283 	5— {2— [ (6-7)1/A-  1=1 El) V 1-2--')L) )< 1- *:> 

1 —5, 	6, 	7, 	8—TI-7 L Ki=i*ii) 	—4-4)0 E'):ZV 	— 2 — 

•Ti Z 	YERZ 

[i1] 2—  [ (6 —7)1/A- 1=1E') V 	— 2 —4)0 )< 1-*:>1 — 4 —  [ 

(4 —) 	..:>, )1.) 7J-*] 	— 5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*)') 

Iola, 
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*to] 27 86::_itUtz-_- 516:ct t'J, 	2-1=11=1-4- 	(') ,-5- 

-..'I,)

Z 

 -5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L K1=1*/ I) J0)4tt-)(,)t:.-..2-1=11=1-4 

- [ (4-)4 1-*V, V)1.) A- *V1 -5, 	6, 	7, 	8-5-  I-7L KI=1* 
i ,JJ, 	4 - 	(t' K 1=1*V )4 	)1.) 	V= I- I) )1/0)1t1-) (,) I,: 	(6 -7/1/ 

A-  1=1 E I) V 	- 2 - 4 AA )4  51  i -JI/CE110-C, *Z21E-at 	't, 	1* L 1, 

--C 114 7-c: . 

[if12] 2-  [ (6 - 7/1/A- 1=1 E ') V 	- 2 -4)0 )4 1-*V] -5, 	6 

, 	7, 	8-T I- 7 L K 1=1* i ') 	- 4 - A-  -)1/0,11I 

*you 1 91 OD Tfl 3 (Zit 1.; tc: 	a V: ck t'), 	2 -  [ ( 3 - 7 11/ A-  1=1 E ') 

- 2 -4)0 )4  I-*1 -4 - [ (4 -)4 1-*VV)14 A-*V] - 5 

, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L K1=1*/ I) J0)4tt-)(,)t:.:2- 	[ (6 -7/1/A- 1=1EI) 

- 2 -4)0 )4 F 	1 -4 -  [ (4 -i 	..ViV)1.) A-*1 - 

5, 	6, 	7, 	8-T I-7L KI=1*) I) J 	E110 --C. , gla1EaltlEltX3/L 

L ."-C-  1141  it . 

[V13] 	I- I) 7/1/A- 1=1)4 51 	)1/7JR 2- [ (6 - 7)I/A- 1=1 E I) V 	- 

2 -4)0 )4 I-*V] -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L K1=1*/ I) 	-4-4/1/ 

0-IklI 

%IN 1 9 1 0) I fl 4 V: it 1.; 7-c: 	a V: ck (') , 	2 -  [ ( 3 - 7 /I/ A-  1=1 E I) 

J-2 -4)0 )4  I-*V] -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ 1) J-4 - 

A-  -)1/01V) t,J t: 2 - [ ( 6 - 7 /I/ A-  1=1 E I) V 	- 2 - 4 AA )4  I- * 	1 - 

5, 	6, 	7, 	8-5-  I-7L K1=1* i ,JJ - 4 -A--)1/C110Z, Mat-at 

,:,:K.t,ElEpltlt C. L --c 14 tc_-. 

[if14] 	5- {2- [ (6 -7/1/A- 1=1 Ei) V 	- 2 -4)1.) )4 1-*i - 
5, 	6, 	7, 	8-5- I-7L K1=1*) I) J-4--(J0.} 	E'JZV-2-77 Z 

YERZiotkII 

*you 1 9 1 ODifl 5 (Zit LtcJ 516:.= ck a), 	I-') 7 )I/A-  1=1 )4 51  JZJI.tJ  

R2-  [ (3 -7/1/A-1=1E')V-2 -4)0 )4  I-*V] -5, 	6, 	7, 	8 

- 5-  I- 7 L K 1=1 * i ,JJ - 4 - 4 )1.0)11) (') I,: I- ') 7 )I/A-  1=1 )4 51 	)1//t 
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2 — [ (6 —7/1/7J- 1=1E')-2 —014 )< I-*:>] —5, 	6, 	7, 	8 

— T I- 7 L K 1=1 *I ')— 4 —4)1/CEllo-C, ogatat 	lEitTi)IL 1, -c 

141  tc . 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 2. 	3 (M+H) +1 

TcA3$fi11-1 	c 19 H 18 FN 5 0 • HC I +H 2 OL LZ 

it4Fi (%) 	C : 5 6. 	23 	H : 5. 	22 	N : 1 7. 	23 

ALIO (%) 	C : 5 5. 	90 	H : 4. 	76 	N : 	1 7. 	1 	1 

-Aro] 2 8 4 	3— ( { [4— ( 2 — )< 	)1. E 1) Z :')— 5 — 4 )1.) — 5, 

6, 	7, 	8—TKI=1*) ') 	— 2 —OH 7J- *:>1 )< 	JI/) 	s= 

1. 

2 —1=11=1-4 — (2 —)JI/E')Z:')-5 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8 

— 5-  I,7L KI=1*/ ') 	(5 Om g) , 	3— (L KI=1*>))1,) /Ni= 

1- 1))1. (51 mg) , 	Pd 2 	(d b a) 	3 	(18mg), 	t—Bu—X—Ph 

o s 	(20m g) , 	N a 0— t —B u 	(3 7m g) 6:.:1-/l/i 	(2mL) 

mA., 	,!,Aipb-altN,%1,7-c_-,1, 	A rrc#WF, 	1 o o t t:.-.. --c 3 Hi 17.11I14- 	1, 

tc_-. 	ifillIT--earVrb-atogPlIt 	1, 7-L1, Mat 	:> ,) t )72)1/t 7 1.1. 

1=1 7 	7 7 4 ---011,1I 1,, SElEat ( 5 7 m g) 	,;1E1E1=Itt L 1_, -04 

tc. 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 7. 	3 	(M+H) +] 

'AAR 2 8 5 	4—  ( { [ 4 — ( 2 — ) 	JI/ E ') Z 	— 5 - 4 AA - 5, 

6, 	7, 	8 —5- I-7L I 	') 	—2-4/1.] 7J- *:>1 	)<J1/) /J`js= 

I- ')/1/ 

*you 2 8 4 (Zit Utz-_- 511,:ck ('), 	3 — (L KI=I*:>) 	JI/) 	V= I- 

') )1/04-U-D (,) t:: 4 — 	(I 	K 1=1 *:> )< 	)1.) 	NI= I- ,) )1/CE11 oz, 	SEIE 

-altmt,i2tKL L-cMtc. 

[MS (ES I ) m/z 	3 5 7. 	3 	(M+H) +] 

R2 8 6 	2 — [ (2 — ) 	JI/ E ') 	— 4 — 4)0 )< 1-*] — 4 — 

(2 —)JI/E'):Z:')-5 —4)0 —5, 	6, 	7, 	8 —5-  I-7L K1=1*) 
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1., 

*to] 2 8 4 (,:.-At 1;tc_- 516:.:ct t,J, 	3 — 	( L KI=1*)< 	)1/) , N)s= I- 

I) )1/04V) (,) t:.-.. ( 2 — )< 	)1/E ,) 	— 4 —4)0 	)< 51  i — )1/C110 -  - C , a 

ElEat 	.t,IEIEPIt!tt L 1., -04tc . 

[MS (ES I) m/z 	347. 	6 (M+H) +] 

-*YOU 2 8 7 	4—  ( { [ 4 — ( 2 — ) 	)1/ E ,) Z 	— 5 - 4 AA -5, 

6, 	7, 	8-5-IN7L Ki=1*) I) 	—2-4/1/1 7J- *:>} 	)<)1.) 	E' ,):') 

— 2 —t)1/ 7J= I- ,))1. 

to] 2 8 2 0)Tfl 2 (zit 12k- 	516:.= ct (,J , 	L") Z 	— 5 — 4 )I/t 1=1 

RoAtt) (,J t:.-.. 2 — ) 	)1.— 5 — 	(4, 	4, 	5, 	5 —5-  IN 7 ) 	)1.— 1 , 	3, 

2 — 	7J- *Itti=i 7 	— 2 —4)0 E ,) Z 	JCEIlkiv-C, ffigEiLatV4 

[MS (ES I) m/z 	358. 	4 (M+H) +] 

*-1thiN2 8 8 	6— [ ( {4— [6— (L Ki=1*:>)<)14 E7-2 — 

-I A/1 — 5, 6, 7, 8 —5-  1-7 L K CI*)') 	— 2 — 4 )1/1 7J- *:>) )< 	)1/1 

E' ,):')— 3 —t)1/7J= IN I) )I. 

[ifi'1] 	6— 	( { [4— 	(4, 	4, 	5, 	5 —5- 1N7))1.-1, 	3, 	2— 

	

*Itti=17-2-4/1.) —5, 	6, 	7, 	8-5- IN7L Ki=1*/ ,)- 

2 — 4)1.] 7J-* 	} )< 	)1/) 	E 1) 	— 3 — t)1/ 7J= IN I) A/0111 

'AAR 5 0)Tfl 1 (,:.-At 12 tc 	a lz ct t,J , 	IN ,) 7 )1/7J-  1=1 )< 5' 	)1/7J iR 2 

— (E') -2 -4 /1.)< I-*) —6, 	7 —L Ki=1-5H-1=1,  

51 	[10] 	E,):')-4-4/1/0)4ttpt,it:.:6— 	{ [ 	(4-1=11=1-5, 	6, 	7 

8 —5-  IN7L Ki=1*/ ,) 	—2 —4)0 7J-*1 )<)1/1 L")-3— 

t )1/ 7J= IN ,) )I., 	Pd 	(
}
d ppf) 	CI 2 • C H2C 1201V) (,J t:.-.. P d C I 

2 (PC y 3 ) 2 CE110Z, 	EIL-alttc_-. 

[V12] 6— [ ( {4— [6— (L Ki=1*:>))1/) L°7:')— 2 —4/1/ 

1 —5, 6, 7, 8-5-  I- 7 L KI=I*) ij 	— 2 --OW 7J- *:>) )<)1/1 E') 

— 3 —t)1/ 7J= IN ,) A/0111 
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[0054] 

ou 2 6 9 0)Tfl 5 (Zit 12 tc: 	516:.= ck t'), 	2 — [ (5 — 711/7f 1=1 E ') 

—2-4/1.) 	)< F 	'] —4— 	(4, 	4, 	5, 	5 —5- 17)<J1.-1, 	3 

, 	2-7J-*Itt1=17-2-4/1.) —6, 	7 —:')L Kl=1-5H—:>1=1 

J'9' 	[b] 	El)0)1tbt'i6:.-..6 — 	( 	{ [4— 	(4, 	4, 	5, 	5 —5- 17)< 

)1,—  1 , 	3, 	2 —:')7J- *Itt1=17 	— 2 —4/1.) —5, 	6, 	7, 	8 —5- 

7 L K 1=1 * i ') 	— 2 —4 A.] 7J- *} )311.) E') 	— 3 — t/l/t= 

1))1., 	Pd 	(dppf) 	1 2•• C H 2C 1  20)111-) t') t:.:Pd 	(dtbpn 

C I J110-C, 	EIL-at 	n.tx3i. L 1., --Mi tz-_-. 

[MS (Es I) m/z 	3 7 4. 	4 (M+H) ±i 

	

iN 2 8 9 	4— ( E l) ,9r:-;— 3 — 4 )0 —2— ( El) :'J 	— 2 — 4 )1. 

F 	:>) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- 17L Kl=1*)') 

-A-rod 1 0 8 Oifl 2 (,:.-At 127-c_- 516,t t,), 	3 — 11=1 	— 2 — 7 )1/2J-  1=1 — 

5 —)< 	)1. E I) :')a),ftl-) t,) t:.-.. I-') 7J1.7J-  1=1 )< 51  J/1/*JOgiE' ,) ,9r 	'- 

3-4)1/ (RAJ'S, 	Tet r a hed ron, 	2 00 9, 	vol. 	65, 	p 

. 	8969-8980 	_a) 	1 , 	4 —:'J7J- *Ij- /7E (3/ 1 ) Mt 

I-) t,) t:.-. T H F /7.1‹ ( 1 / 1) 	PI livt, 	fIZEiLat 	,'," t Eliltlt L 1, ---c 141  tc. 

[MS (Es i ) m/z 	3 1 9. 	3 	(M+H) +] 

nUtWII 1 	m G I u R 5 or).-74-12TKOCV-*-R 

L HTIG I u R 53.11R-\.7-f=—X/\.Lxq-4[9VilljEJN (C H 0 — K 

1) 6:.-..4A 1., tc ktfURANIN 	015 t:.-jil ok- c, ±V-6±3,,Ett ( 1 o %42),IE F B 

S 	(CCB, 	Cat. 	No. 	171012) , 	2mM 	glut amax 	( 

G I BCO, 	Cat. 	No. 	35050) -.A- 	MEM—a (s i gma#, 

D8 04 2) ) t:.-AIEJN VhN i.„ 	1 r,i)1/322t,) 1 00, 	00 oiELtszct-3 

t:_mtmHArKa) 9 6 r, i )1/7°  V— I- 1,  :-7-VE 1., tc: . =-VE 1 El •11,:.-AMEAV., 1 i..1. 

mot)i,:>,,./AF-AkttA F I uo —4 	AM (HCIE*13}91-Li,,,pif, 	F 3 1 2 

) )3Wel&Va'1.0. 	0 1 4 5%0P I u ron i c 	F-127 (S i g m 

a #, P-2443) 	g tilli* ( / \ 	,11-±0C'74a ( H B S SNIETY 

) 	( 2 0 m M 	HEPES, 	2. 	5mM 	Probenec i de 	(flilAn 
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Az, 	165-15472), 	1 OXHBSS (G i bco, 	14065-0 

56) 	1 01gAELtcto), 	p H 7. 	4) ) t:IMA L 3 7 °C-e 1 Him-( 

* j_, —::/ 	.i - Z a LT F I u o —4 	AM VillN/PA Ltz-_-. 

ZiNT, H BS SWEAT 21115%341-L, 	1 	.V_ PI LACE-A)irlAito 2 

03 ,16:.-..%,16 1) — =:>5.LI. (FL I PR 	TETRA, 	Mo I e 

cular 	Devices#) Oil:it:4 L, gliNa)C a 2 ±444t0g16 

W,1_17f L tc. 

T, g-/Y , — 	7 4 	;141._17f L tc_1, *ItttN, Afl_lia) 6 — )< 	)1. — 

2 — (7 i=JI/I=J14 	E''):')J (J-;CF, 	I- M P E PJ L0 -3. ) 	(: 

2) 1 0 IL NA) , 	R6P112tK 	)iliA_I-S.7V 6, 	2 WAT44.16;141_1t"ff -D AL-. 	-t.  0'1 

, 	L — 	‘‘)l. 5' Z JR (AVS'I. 1 0 g M ) 	;,A)in L fse 6 , 	1 31EalY6;1],l_lt 

'Alth L tc: . 

L — 	‘‘)1/51 Z 	Ogig:.-_,,k t'itE,-.3541.ZgY6t1. 	1 00%, 	MP E P#11-F 

TL — 	‘‘)1/51 Z 	Ogig:.-_,,k t') XE -1/435 tt.Z 	)'6t1. 	0 %L L, 	kE'l.a)*IVA,  

It4/±-F --eL — 	")i.,9' z Jggig:.-..ck (,)XE,-,3_q-1.zgY6t1./3\6 L i- mGIuR 

5 (,:.-.1,i1- ZARITIA3tftViTifi L, 	1 C 5 0 411 	1=1 	Z 5-  v 	Act t) Alt L 

tc (S A S i ZT1-,.) . 	- t .otliiM 	1 —2t:.--71-c. 

[0055] 
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[1] 

(91.1) 
/W  

L f- mGluR5 0) 

-f*tA f4Mt 
IC50(nM) 

.. smt  

(Mfl) 

te  L I- mGluR5 0) 
§:'741*ICIL 

IC50(nM) 

tmlftw  
frvvn  

("'-''''' 

I- mG1
,
u
,
R5 0) 

'fs' 4 fit lib % 

IC50(nM) 
1 1 4 4 8 6 1 5 . 1 1 6 5 3 7  • 9  
2 5. 	2 6 8 9 4 1 . 4 1 6 7 2 0 . 4 
3 1 2 . 0 9 0 1 5 2 1 6 8 1 5 3 
4 1 4 7 d 1 1 6 . 9 1 6 9 1 	3 . 9 

1 8 1 0 5 0 2 4 0 . 1 1 7 3 1 6 1 
2 3 3 9 9 4 7 5 . 0 1 7 6 7 0 . 8 
2 4 3 6 9 5 4 2 1 8 2 1 2 3 
2 5 6 0 . 6 9 6 5 6 . 3 1 8 3 1 4 8 
2 6 7 3 . 6 1 0 1 2 3 . 4 1 8 5 2 6 
2 8 1 0 4 1 0 2 5 1 . 2 1 8 6 2 6 
3 2 3 1 1 0 4 5 1 . 7 1 8 7 3 6 
3 4 1 5 1 0 7 8 1 . 2 1 9 I 3 6 
3 5 5 8 1 I 3 6 8 . 8 1 9 4 1 	1 . 4 
3 6 7 1 1 1 5 9 8 . 7 1 9 5 2 4 . 3 
3 7 7 9 1 1 6 1 3 3 1 9 6 1 7 0 
3 8 4 5 1 2 0 2 0 6 1 9 7 9 3 . 7 
3 9 1 2 2 1 2 2 7 2 . 7 1 9 8 5 6 . 3 
40 78 12,3 5 8 . 8 1 9 9 2 4 . 5 
4 1 3 0 1 2 4 2 4 . 8 2 0 0 1 4 4 
4 4 1 6 6 1 2 5 4 5 . 6 2 0 1 3 6 . 2 
4 6 2 0 7 1 2 6 9  9  . 8 2 0 2 4 3 
4 8 7 2 1 3 8 9 5 2 0 4 2 3 0 
4 9 5 5 1 4 3 3 8 . 0 2 0 5 9 3 
5 0 1 7 6 1 4 4 1 9 . 4 2 0 6 3 6 . 5 
5 3 1 	1 . 4 1 4 5 7 4 2 0 7 3 4 6 
5 4 2 0 1 4 6 1 7 6 2 0 8 1 2 5 
5 5 3 4 8 1 4 7 1 9 . 7 2 1 4 1 3 1 
56 4 9 5 1 14 8 22 2 2 3 4 7 . 3 
58 5 5 . 6 1 4 9 1 9 . 3 2 2 4 2 5 . 6 
6 3 5 9 . 9 1 5 0 6  3 2 2 5 1 0 2 
6 4 2 9 7 1 5 1 4 3 9 2 2 6 5 2 . 1 
6 6 1 0 8 1 5 2 4 4 . 8 2 2 7 3 6 . 2 
6 8 9 2 1 5 3 3 1 6 2 3 1 3 0 4 
6 9 9 4 1 5 4 2 8 0 2 3 2 2 8 . 9 
7 3 1 	6 . 2 1 5 7 3 3 3 2 3 3 1 0 . 9 
8 2 1 5 3 1  5 8 2 5 3 2 3 4 4 1. 4 
8 3 1 	6 . 2 1 6 0 1 5 2 2  3  7 3 4 . 5 
8 4 1 	1 2 1 6 1 3 5 9 2 3 8 2 3 
8 5 1 7 8 1 6 4 2 7 . 9 2 4 0 2 4 

[0056] 
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[2] 

[0057] 	gam 

A 0 

[0058] MRIN 

A 	. It .T4 
(VAN) 

1- mGluR5 0) 

Tett's: i* A fit
(

iqj  
IC50(nM) 

1,0,f,fli  

VAN) 
-('‘  

L 1- mGluR5 0) 

IC50(nM) 

g) 

(f'-)) 

B) 

2 4 5 3 9 2 6 6 7 1 
2 4 6 4 2 2 6 7 5 5 
2 4 7 5 2 2 6 9 6 7 
2 4 8 9 5 2 7 0 1 8 6 
2 4 9 5 3 2 7 1 9 2 . 	0 
2 5 0 1 0 . 	6 2 7 2 1 1 7 
2 5 1 9 4 . 	3 2 7 3 6 2 
2 5 2 1 3 . 	5 2 7 4 6 1 
2 5 3 8 0 2 7 5 8 2 . 
2 5 6 6 2 . 	8 2 7 6 2 8 . 	0 
2 5 7 6 3 . 	5 2 7 8 8 7 
2 5 8 1 0 . 	1 2 7 9 1 0 8 
2 5 9 2 7 . 	3 2 8 0 9 2 
2 6 0 7 9 2 8 1 9 4 
2 6 1 6 4 2 8 2 6 6 
2 6 2 82 2 8 6 95 
2 6 3 1 	1 	1 2 8 7 1 4 6 
2 6 4 1 2 6 2 8 8 1 1 9 
2 6 5 4 6 . 	8 

1Ell 

1 t:EiJ?a) L 8 ti), *ftlE9liEatRt -t. a)EM_Eil'-g--.3541.Z1-=, 

A-R#11 ) 

m. L 	7')Z  

HirAlOpagt 

tc Hi a) ( A — 

m G I u R 5 13.1LV,3tft7T c, 

2 	7J)1/7  ') 	i,f35t7r, 	j-4j-Cffmji6:.-.. -j1- Z9 
4 - 6 A Mantht S I c: I C R 7 r, 	(1E1*ii)1.- 

IJEIlLtz-_- . 7r, 	(,::-Pli2tKRt*gtttN ( 1 m g / k gR63mg/k 

OM I#9'.4 L, 	-t- 0)11,16:.= 1 %Rl, 	5 %*)1/7  ') 	2 0 

al0Zat::- /S -F&64 Lk-. -t.  aA, 	7,, Z 	3A-\'Di)Ni,:.- ,IlEHiT- t:.-_Att., 

631.moporArict,•ffmt (Vat:.-- -,11- ZtE6/3, 	Pit7-)-"ffti) 

ALI if L, 	-uor_rAriAit,/ffmtHirmow,Jiaxffit.,7-co 

motRoorAmElloAtftt, PutK4-4gog;rectEmmirmow,Jiri 
A, motN4-4gog;rectEmtHirmow,J4FABL I., 
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[0059] 	 

[0060] 

/A x 

OtliiM3 

[3] 

MRIN 

1 0 0 TI-M-1/4'541,Zg;rArAit'ffElilliraDtfAM (%) 

t:---71 -. 

TWO Lk. -t.  

RIPItR 
(S1 ]) *)//7  	>4r-11--  

m--4 Nal-101*m 
( % ) 

zigivi4-- 

2 1% 4 7 . 0 * 1  

3 1% 2 5 . 1 * 1  
9 5% 3 9 . 1 * 1  

1 2 1% 6 6. 8 * 1  
1 5 5% 6 4. 0 * 1  
2 3 5% 4 7. 9 * 1  
2 6 1% 7 1. 9 1  
8 2 1% 5 9. 8 *

2 

9 0 5% 5 4 . 3 * 1  
1 6 3 5% 3 7 . 2 * 2 

1 6 4 1% 4 2. 2 * 1  
1 6 5 1% 5 2. 3 * 1  
1 7 3 5% 6 5. 4 * 1  
1 8 7 5% 5 9 . 4 * 1  
1 9 8 1% 24. 7 * 1  
2 1 4 5% 5 5. 3 * 1  
2 1 6 5% 4 1. 2 * 1  
2 2 6 1% 2 6 . 8 * 1  
2 2 7 1% 2 5 . 6 * 1  
2 3 1 5% 6 6. 1 * 1  
2 3 3 1% 5  9  . 5 * 1 

2 3 8 5% 7  7  . 9 * 1 

2 4 6 5% 2 2 . 8 * 1  
2 5 7 5% 5 1. 1 * 1  
2 6 0 5% 4 2 . 9 * 1  
2 6 8 5% 5 3.  9  * 1 

2 7 2 5% 4 0 . 5 * 1  
2 7 7 5% 6 O. 9 * 1  
2 8 3 5% 3 8 . 8 * 1  

3 I=I7J 

* 

* 

Z 7 7 Z 

1 : vp Itt woaqaffiim g /k g 
2 : VRIPANO)R-iffi 3 ni g/ k g 

F' (C P) 035tVtaJV*%7 r, Z or.:rArAit,,/ff 

mtarftmgaltu::_m-zmEil 

4 -531Ett0nlittS I 	c : 	I CR7r, 	(El CP (300mg/k g) 
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*ii)i.- 	A-R#1') 6:likli94 (2 Om L/k g) 	-Za'Ll,::_ct 

(,),1735V5 tt. Z AMA t:.= 4 ', nliirAarfagt:3-,11-  ZVIVAltoDfF),11VV,4 L 

tc . *-AERt, 	European 	Journal 	of 	Pha rmac 

o I ogy 	676 	(2 0 1 2) 	7 5R— 8 ORIZEB$S0511,:it U-C 

47 -D it . 

C P #9:4 3 Hiralt:AIMN (1 m g/k g Rl, 3m g/k g) 	njiM 

#9:4 l„ 11,l b\ 6 1 5 3•Ma)fflEt::_ck ZE,IatieE527J-MIA"ff -D AL-. HE 

t:.-..ctZIRS--et, 	zi-TAHaA;rArAi-mt (ffl0)r3, 	',T< V'), 	ZIT 

(,), t4HT<Iii"ffti) 	J-;CFIDait-C-t.tt.T.'41.1 0 AAAL L --C -TifELtc. 

• IA ON 	(I* : 0 A, 	Hi /7 ril 1.; Z 	tz-_-6* IA t::_ts Z : 5 A, 	5--'01,:.-.1-1 l; 

z: 1 OA°  ) 

• -)T< V ,) (:O& <:5& aLA,LaNim--)T< 

-D --ckiNz : 	1 OA. 	) 

• ZIT(,) 	(Is: OA, ZIT(,) : 1 OA. ) 

• tATHi'fffij (Is : OA, t4HT<Hit:.:1T-batp-tZ : 1 OA. ) 

tc_-, 	ET 7t 	t l„ Iirill3171# OtEVfftia)111N0.7-413A1CffEiL L ---C 

, 1-;1F a) aire 10AAALL --C 	7 IL L tc. 

• jir,E13j71 # a) tE 6/3"ff ft ( 0 CI — 3 III : OA, 	4111-1 OH : 5 A, 	1 1 I'M 

± : 1 OA°  ) 

-1/435 6 t:.-_, 	ET 7f 	t L, 2*.ELE 	Ot4HT‹ LIN (t4Hgrg) 	± r, 	I- L, 

t4H7TRISO#M L 1, tc . 

- 	oDrrAl3 1T7 JZa 7 (5 TRIA I,—g) 	7  : la 	50A) am 

2*.ELta)t4H7.7<1111N (t4Hgrg) oW=J41-13R6e5t.c. 

VItttRoc PiolftiViirAt:3-,11-ztArAfFlElloAtftt, PII*4-4uog-74 

rAitEmt 	7710111 	A, *gotNtR-4uog;reccffmt7710W=J 

4Fi 	B L LtcHia) (A -B) /Ax 1 0 0 -egtX:354-LZO:rArAlCffEi7 

00$1_1$ (%) TITIfiLtc. 

etc, VItttN a) C P 7350Alg I,: -,1- 	ZagitfAliff),11 10t1.1,P117tK#R'4U 
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[0061] 	 

[0062] 

0) 

[..4] 

..I.,uAlpfN 

rill] 

oi, 

OtATEIROV=J1FiC, 

o 	-t.otliim 	 

ItttN4'4gOt4H7TEINOW=J1Fi 

(C-D) /Cx 1 0 OTI-Mtql, Zt4HT<IIINotfAM (%) 

4 t:.--71 -. 

D LLtcHi 

TaLtc 

!fliatfiR 
(''AM) 

44-- Flafilt 
(%) 

7 ofiliP1* VHVEIRofintf* 
(%) 

9 2 3 . 9 * 1  3 6 . 3 *1 
26 6 0 . 5 *2 5  7  . 3 * 2 

36 4 0 . 4 * 2 3 1 	. 3 *
2 

4 3 3 1 	. 0 * 2  4 1 	. 9 * 2  
4 5 3 4. 1 *

2 3 3.  8  * 2 

4 6 2 2 . 0 * 1  3 1. 5 *1 

1 4 3 5 2 . 2 *
2 4 7 . 7 *

2 

1 4 7 3 8 . 8 * 2  2 1. 1 *
2 

1 4 8 4 5 . 7 *
2 3 1 	. 5 * 2  

1 7 3 6 3 . 3 * 2  5 2 . 6 * 2  
1 8 2 2 6 . 0 * 2 4 3. 2 * 2  
1 8 3 3 7 . 0 * 1  2 2 . 7 * 1  
1 8 7 2 2 . 9 * 1  5 1 . 6 *1 

1 9 1 2 0 . 5 * 2 3 6 . 5 * 2  
1 9 8 4 0 . 4 * 2  3 7 . 6 * 2  
2 1 4 4 4. 2 * 2 

 2 5. 3 * 2  
2 1 6 2 8 . 2 *

2 3 0 . 1 * 2  
2 1 7 3  8  . 3  * 2 4 0 . 4 *2 

2 5 5 3 1 	. 0 * 2 2 6 . 4 * 2  
2 7 7 4 0 . 4 *

2 2 4 . 8 * 2  

1 

( iVRtri-') 

1 tri" 8 0 m g 

*ou 1 0)*ft 

P,I=INXi 
e Qaat)I.CI-Z 

)( 	JI.-tJI.Q-Z 

5-7-1 ').10'3t7.t,:>',./A 

HA tat 

* 1 

*2 

	

: 4, 	VoN 	0-)&b41- ffi 
: tURVIARODR411ffi 

	

5 . 	0 m g 

	

46. 	6 m g 

	

24. 	0 m g 

	

4. 	0 m g 

	

0. 	4 m g 

1 m g/k 
3 m g/k 

g 
g 
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a.' a),v,ii-aom-a:4051t:.-_,t t,i titrifiZf L IVRtri'LtZ. 

faX± 0 f1.1 JEH 131-Agit 

[0063] *RHAIL-alt3W-t. opgA_EiEV-g -,3_11.ZikU, mG I u R 5 13.1]..V.3tit7i 

a' L 13\ 6, lit:.-_, o.-7rA (RAis, VtA, '111tA, Aatt4A, *WM it 

ttr_rA, regme, mratage, 71=152 -1=7, ictftmuu.-.. ct zo:rA, 

ictftwomt:.-.. ct zf4A, -PA7i<18.R6iWn' i`8 0.  Z J;A, R6 A-  MrA 

) , -t- -3 aft, -pmgmait-g L < 1,-F3Arla13$ it, I% 35 ft (G E R 

D) , -381t-PNAilltVgiiMit (T L ES R) t:.-..'f* 

rri*V*411At a) 	fiA1J3Z Wii'MAIJ L L --C- JEII •-e 	Z. 

3m1ma, R 1,  



WO 2014/034898 
	

206 	 PCT/JP2013/073438 

115ROCKI 

[11**1] 	;ZD — WIA [ 1 ] --e -,354-LZ E ,) 	,!,734.17tKRt -t. a)EM_E,E'-g--,3stt. 

Ziki 

[4E1] 

R1  
R4a Am  

Rol" 
R3a 	Rib 

[1] 

[rte, 	IR 1 6, 	7i=)1., 	, N1 [d] 	[ 1 , 	3] 	:')7J- * v 1) )1., 

R6 ,N5-1=1 7 ,) —)I/ 	l„ 	R' t:.:*ZiNT-1=177  ') —)1/6, FLEW& 

.E. --clii-a t.„ 	R 1  (,:.:*Z 7 i=)1., 	NJ [ d ] 	[ 1 , 	31 	7J- 

* V ')11., /NT-  1=1 7") —)1/6, EAU,RtslISOIAMT, 	( i ) / \ 1=1 

it 	, 	( i 	i ) 	7 7  i, 	(i 	i 	i) 	LKI=I*, 	( i 	v) 	= I-1=1, 

v) 	7)1/ 	..:>, 	( v 	i ) 	:> 	1=1 77 /1/*/1/, 	( v 	i 	i ) 	77 /1/*/1//1/ 

*j-  —H 	(v i 	i 	i) 	7-1/1/*/1., 	(i x) 	LK 1=1*:>77 /1/*/1/, 

x) 	7-1/1/*::/ 7/1/*/1., 	(xi) 	i i \ 1=1 it) 711/*11/, 	(x i 	i 

) 	:') / \I=I i  72  i 7 11/*11/. 	(x i 	i 	i) 	P)/ \I=0 2  i 7 11/*lk 	(x i 

v) MiUnIV-s1IS,011M--e, 	77 /1/*/1/, 	7 Z i 77 /1/*/1., 	7/1/  

::/ t )1/t=)1/ 77 Z .1 77 /1/*/1., 	.1 77 /1/*/1/ 77  :--:-:•-. .1 77 /1/*/1., 	::;77 )1. 

*A/7 Z I 7 11/* 11/, 	EzVe 7- 1  11/* 11. 	11.7J=11/13\ 6 tSZgb` 6iit.tR:35 

tt.Z, 	I7 —RtAtsZ, 	1 IIIIRt211:10)a--effitl -,3541.-co-ct cto7 

I, 	(x v) iMit1ichltSiE,40)ii`LET , 	1 IIIIRl, 	2 11:10)7J- * v -e lm 

itItg-L -Co-Ct ctoMfilrAlt7Z I, 	(x v i) 7 -1  11.*11/t 11.7J=11. 

, 	(xv i 	i) 	7 7 )1.*::/tji/t=j1,, 	(xv i 	i 	i) 	LKI=1*:'./t 

11.7=11., 	(x i x) EAU,  RtslISMICE--e, 	7'11. 	11., 	1=1 7 

11/*/1., 	EzVe (' 	I=17 -1  11/*11/) 	7 -1  11/* A/75\ 6 ti:Zg75` 6iittRtg-LZ 

, 	ITA —RtAtsZ, 	1 IIIIRt211:10)a--effitl -,3541.-co-Ct ct ot)i./ 

4 )1., 	At vet: 	(x x) )0`)—fRA [2] --e -1/4354-t.Za : 



WO 2014/034898 
	

207 	 PCT/JP2013/073438 

[1E2] 

0-- 
q 

[21 

(rte, 	R 5  1, , 	7E 	)1/*)1., 	R1,77)1/*)1/t)1/ 7J=)1. -. 

p, 	q 6, 	I7 —RtAl-s -D --C, 	1 R1,2   -c, ) 75\ 6 1-sZg7\ 632. 

#R 	Z, ITA —RtAtsZ, 	1 1111R6311:10a-CMA:3541.--Co--Ctct 

<, 	t.,1- , 	R 1  t:.-.*Z,N5-  1=1 7 ,) —AA:J-3oz, Ettl*WW,L LTV 

„I;5 -g-tiNta)1, , 2AE,t:.:RAIgegE11 l,--Co--Ct ct < ; 

R 2 t, 	7 i=)i., R1,,N5-1=1 7 ,) —)I/   1,, inChaYOAR -Clii 

-a L, 	R 2  t:.: *Z 7 i=)i., /NT-  1=1 7') —)1/6, EAU,  gts1174011 

Z--e, 	77 ), 	/\1=1 )22 , 	1=177 )1/*)1/, 	77 )1/*, 	t)i,i( 

)1., 	7)1/17=)1., 	7)1/*)1., 	L Ki=1*:>7)1/*)1., 	77)1.*:>7)1/* 

)1,, 	.),,\ m y) 7)1,*)1,, 	-.),\ m y)  7)1,*)1,, 	F.  I), \ m y) 7)1, 

*lk 	7Z), 	J77 )1/*)1/ 77 :-Zi, arf:')77)1/*)1/7Z i 75\ 6 tsZ 

	

iJ\ 6324R:541.Z, 	ITA—RtAtsZ, 	1 IIIIRt 	3 1111a)a-effitz-,3stvc 

ki\ --ctck <, 	V-c_-, 	R 2 t:.-_*Z/•5-1=17-1,)—)14:.-.8 --C, 	Ettl*WW, 

LL,--C2AR -A-tiNta)t, 2A1;51,:=RAIgegE,fill,--Cki\ --Ct 

ct < 	; 

R 3  a (,, 	*A 	l„ 	R 310 1, , 	*A, 	77)1/*)1., 	L Ki=i*:>, 	/\D 

122 , 	77)1/*, 	-g I., < 1, 77)1/*)1/t)1/ 7J=)1/7J-*VJN, 	X 

1,R 3 aL R 3 10751# -ZgARL —#41,::_ts -D -c, ;)—kflA [3 

I 	Rl, 	[4] 	--e -1/4354-t.Zal, ; 

[1E3] 

iy\ 	/ 1\  
. 	0 	R6a-R6b 

[3] 	[41 
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(Arp, 	R6a, 	R 6 ba, ITA —R6Ats-D -C, 7.1KAR6 7)1/*)1/ 

-... 	) 

	

R4a, 	R 4 b6 , ITA —RaAts-D -C, 7E_, R6 7)I/*)1/   1, ; 

	

n a, 	1 75 	3 IOVN -c, 1 . 

[1,4**2] R le, 7 i=)i., R6V•5-  D7')—)., EA** 1 Eili,a)E') 

,1734-12tKRa -t. 0)E3A±,!, 74-,3_41,zito 

[1,4**3] R' e, 	7 i=)[., 	E,) :'))1., 	E,) Z :'))1., 	L°7:')=)1., RaL") Y 

=)1,---ez, 	idt 3RIA 1 t:.-_,EAME,) 	,1734.12tKRa -t. 0DEM±,!,'-g- 

tql,Zilac. 

[1,4**4] R 1  e, 	7)1/*)1., / \ mit 	, 77 ), 	7Z), EJ7-111/*11 / 7-1 :Zi 

, 	:') 7 )I. * )I. 7 :-Z J. 	L Ki=1*:>7)1/*)1., 	RV e 7 - 1  11/ * 11. 	11/ 7J -  — 

I- IP 6 74 : Z E VP 631.41i -,3_ 4 1 . Z 1 1111Ra 211:10aTE41-.3_41.-Cki\ --Ct ct 

o, 	7 i=)I., 	E,) :'))1., 	E,) Z :'))1., 	E7:')=)1., Rig L°') Y:')= 

)1,---ez, 	id 3RVV 1 t:.-_,Eaa) E') 	,1734.12tKRa -t. 0)E,A,±,!,'-g--,3_41. 

ZIA. 

[1,4**5] R 2 e, 	7 i=)i., 	E,) :))1., 	L°7:')=)1., 	E,) Z :))1., 	7J- *1 V ') 

)1/, -f Z Y V ,) )1/, Ra 	7 V ,) )1/ --eZ, EA** 1 t:ENC,OE') 

,!,734-12tKRa -t. 0)E3A±,!, 74zirao 

[1,4**6] R 2 e, 	7)1/*)1., 	L Ki=1*:>7)1/*)1., 	7)1.*:>7)1/*)1/, 	/\ 1=1 

i72 , EzVe:>77  i 75\ 6tsZU75\ 6ilitR-,3_41.Z 1 IIIIRa 2 11:10a--efflA 

tql.-co•--ctcto, 	7 i=J1/, 	E I) :)/1/, 	E7 :')=)i., 	El) Z :J)L., 

*+t V ,) )1/, 	-f Z YV ,) )1/, R6 	77  V ,) )1/ --eZ, EA** 1 t:BE 

ao E') 	,1734.12tKRa -t. a)E3A±,1 7-4-,3_41.Zi-lo 

[1,4**7] R 3 a e, 7.1KAT-D --C, 	R 3  be, *A, 	7)1/*)I., /\ D' 1. 	L F' 
1=1*-,, R6 	77)1,*,--ez, idt**1 6:.-_,ENC,OE ,):1,734.11R 

a-t. 0DEM_E!,'-g-tql.Zilac. 

[1,4**8] R 3 a, 	Rib. 	R 4 a, 	R 4  be, 	7.1<„ --eZ, 	iit**1 t:.-_,E,Bili,o)E ,):') 

,!,734-12tKRa-t.0)E3A±,!,74zirao 



'1(6 -1=*irc(— 3 —/Zi. ric i 	or 

i' — 17 —fzi.:ric1 	[a] 	4'/Z../1=14/.,—H 9 —1=IA 	(,:—L 	'9— 	[ 

(1()--3—K 	ri 0 	1=1 _r(c.— 9 ) ] 	— 3} 	— 9 	(17) 

'1(1-. —E—Kr,ri c 	[1( 

i' — 17 —fzi.:ric1 	[a] 	4'/Z../1=14/.,—H 9 —D. 	R 	—L 	'9— 

/...- 	)(1(-. -3—K(i0) 	— 31 —94g/Z*1(YcZ4)( 	(E) 

'1( ri 	=1r Cr — 

3 —fzi:ric 	[1(1, — 17 —fzi:ric 	[a] 	4,/:../1=14/..—H 9 — del 

(.. —L 	'9 — 	(/..-*`1 )(1(--3—fzi:(,) 	—31—E 	(3) 

•Kr.:ric 	[q] 	4'/Z../1=14/.,—H 9 —1=IA 	(*,—L 	'9— 	(/..-*`1 

)(1(1--3—K(,c ) 	—3— 	(1(1--E—K(i c ) 	—17 	(L) 

Ca0--a-TIX44-WEK r. riocor#25_-_1•c,tvaoc0 (9 6) — ( L ) CO [I, it*421 

" S -,Y,.'iTtC0 -I- T1X*JWE 

ri ,, 	COV2r_•21 L t*42 'S%'iiU i'

,- 

,:1>fz 	'At q -17 	' 	v 	'Q£ 	c 

'Ii%',11(riielT1X 	Wri/s4::---•:•i- 	wrif.4.-*_r 	wi.: -..-_---, r, 

''1r= 	God 	'1(r, ri,s 	'1(=TL 	'‘11".1‘1214-4,MI2WC0 

IIIJ' 3 T1 XIIIJ' L SU ic1WEczi \c/t2SI:f czi 4 i ef.(-2/g 	'K ,Cc1=1 \ i 	1(-* 

1(ef.<:* C1(ef. 	'1(-*1(ef./...-*1=1A 	'1(-*1(zi. 	'At 3 	•ri%.,)_1( 

=c..4,rioT1x 	''1r=! 	•irr.:..-ricR 	•1(c.gic1 	'1(=,L 	,,,, 

I' % .10 214 i',Alf2D-WC0111J,  3 TIXIIIJ,  L S14 ref  Wtg c:i \CIta S 1:f czi .c,/ -I 

--}1(' 	

1(

'1(-*1(ef./.-*1=1A 	'i 1.--e1.1(1(ef. 	' 

11-_---7‘11(*1(ef. i' 	'11-_---7e1. 	'lef.< 	'/Z,41=1\/ 	'1(-*1(ef. 	'>cIL [Oit*42] 

"ii S '4 i',- -,Y,.'i' Tt 	C0 -I- T1 X*J' 

Wg'fzi, ri o 	C0r#22:21 L t*42 	'S%',1>i-z 	'>c,Ici -17 	'i,, 	'ci c 

£ 	'(1%D__1(riief.T1X 	wrif,:‘, ..-)- 	wrif.4,-*_r 	'1( 

c...-ricR 	'ir=r.: 	'1(i,gi c 	'i(=TL 	'>c,13>j 	•ri%Q_1(=(.: 

.4,rioT1x 	'ir=r.: 	wi.: -..-_---7ric 	'1( 	(lo 1 	'1(=,L 	wi, [6t*42] 

8£17£LONTOZdf/I3d 
	

60Z 
	

8681TO/1710Z OM 
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(5) 2— (/:'))1/7J- *:>) —4— (EIJZV-5-4)1/) — 

6, 	7—VL H=1-5 H—:>51=1/5 [b] E'):'), 

(6) 3— ( f [4— (E,JZV-5-4)14 —6, 	7—VL 

D-5 H-151=1/5 [b] E,JV-2-4)1/1 7J- *:>1 )<)1. 

) 	/J‘js= 1- ,) )1/, 

(7) 2— [ (3-7)1/7J- DE,)V-2-4)14 )<1-*:>1 —4 

— (E,) ..-ZV— 5 —4)14 —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>51=1,  

5' 	[b] 	E'):'), 

(8) 2— [ (3, 	5—V7)1/7J- DE,)V-2-4)14 )<1-*:> 

] —4— (EI) ..-ZV— 5 —4)14 —6, 	7 —VL KCl-5 H-5 

1=1/5 	[b] 	E'):'), 

(9) 2— [ (6—))1/E1)V-3--(/1.) )<1-*>] —4— 

(E') ..-ZV— 5 —4)14 —6, 	7 —VL KCl-5 H—:>51=1/5 

[b] 	E'):'), 

(1 0) 	4— (2—))1/E1) -ZV-5-4)1.) —2— (E,JV 

—2-4)1.)< 1-*) —6, 	7 —VL I 	5 H—:>51=1, 51  [ 

b] 	E'):'), 

(1 1) 	5— [2— (E,)V-2-4)1.)<1-*:>) —6, 	7—V 

L H=1-5 H—:>51=1/5 [b] E,):')-4-4)1/1 EI):-ZVi 

— 2 —t)1/t= 1- ,) )1/, 

(1 2) 	2— [ (3-7)1/7J- DE,)V-2-4)14 )<1-*:>i — 

4— (2—))1/E,) ..-ZV— 5 —4)14 —6, 	7 —VL H=1-5 H 

—:>51=1/5 	[b] 	E'):'), 

(1 3) 	2— [ (3, 	5—V7)1/7J- DE,)V-2-4)14 )< 1-* 

:>1 —4— (2—))1/E,):-ZV-5-4)14 —6, 	7—VL Ki=i 

—5 H—:>51=1, 5 	[b] 	E,):'), 

(1 4) 	2— [ (3, 	6—V7)1/7J- DE,)V-2-4)14 )< 1-* 

:>1 —4— (2—))1/E,):-ZV-5-4)14 —6, 	7—VL Ki=i 
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—5 H—:>1=1 ,9' 	[ID] 	L01):'), 

(1 5) 	5— {2— [ (3, 	5—V7)1/7J-DEI)V-2-4)14 

)<1-*:>] —6, 	7—VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' 	[ID] 	E'):') 

— 4 - 4 )14 E ,) Z V 	2 —t)1/t= 1- ,) )1., 

(1 6) 	2— [ (6—))1/E,JV-2-4)1.) )<1-*:>1 —4 

— (2—))1/E,):-ZV-5-4)1.) —6, 	7—it' Ki=1-5H— 

:>1=1 ,9' 	[ID] 	E'):'), 

(1 7) 	6— 	( { [4— 	(2—)<)1/E1):-ZV-5-4)1.) 	—6 

, 	7—VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' 	[1:D] 	L' ,)V-2-4)1/1 7J- 

*.} 	)< 	)1/) 	E,) V 	2 — t)l/t= 1- I) )1., 

(1 8) 	6— ( { [4— (2—))1/E,):-ZV-5-4)1.) —6 

, 	7—VL H=1-5 H-1=1 ,9 [b] EI)V-2--1/1/i A- 

*1 	)< 	)1/) 	E') V 	3 — t)l/t= 1- I) )1., 

(1 9) 	5— {2— [ (3-7)1/7J- DEI)V-2-4)14 )< 1-* 

:>] —6, 	7—it' H=1-5 H—:>1=1 ,9' [10] Ei):)-4- 

4 )14 	E ,) Z V 	2 — t)l/t= 1- ,) )1., 

(20) 2-7)1/7J- D-4— [2— (L°,)V-2-4)1.)<1-*:> 

) 	— 6, 	7—it' H=1-5 H-1=1 ,9' 	[1:D] 	L' ,)V-4---( 

)1/1 	Ni= 1- I) )1., 

(21) )< ,91.7J 	R3-7)1/7J- 1=1-5— [2— 	(L01)V- 

2-4)1.)< 1-*:>) —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1/9' [1:D] 

L' ,) V 	4 —4 )1/1 7==)k., 

(22) 4— (EI)V-3-4)1.) —2— (E,):-Z-2-4 

J')-5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*/ I) 

(23) 2— [ (4—))1.-1, 	3-7t*ItNi—)1/-2-4)14 

1-*:>] —4— (Ei)V-3-4)1.) —5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7 

L Ki=1*/ I) 

(24) 4— (EI)V-3-4)1.) —2— (1, 	3-7N1—)1. 
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- 2 -4)1.)( 1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8 -5-  1-7L Ki=1*) I) 	, 
( 2 5 ) 	2 -  [ ( 1 - )( 	)1.- 1 H - 4 Z YV-)1.- 2 - 4 )1.) )( 
1-*:>] -4- (E1):')-3 -014 -5, 	6, 	7, 	8-TI-ii 
Ki=1*) I) 	, 
(2 6) 	4- (4 -))1/E,)-3 -4)14 -2- (E1):') 

- 2 -4)1.)( 1-*:>) -5, 	6, 	7, 	8 -5-  1-7L Ki=1*) I) 	, 
(2 7) 	5- [2- (EI):')-2-4)1.) 1-*:>) -5, 	6, 	7 

, 	8 -5-  1-7L Ki=1*) ,) J-4 --OH E,):')-2-t)1/t=1- 

,))1/, 
(28) {5- [2- 	(L01):')-2-4)1.)( 1-*:>) 	-5, 	6, 
7, 	8 -5-1-7L Ki=1*/ ,) J-4 --OH E,):')-3 -4)0 )( 

i9J-)1., 
(29) N-)<)1.-5- [2- (EI):')-2-4)1.)( 1-*:>) 
-5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*) I) J-4 --OH E,):')-3 

-7Z 

(30) N, 	N-:'))<)1.-5- [2- 	(EI):')-2-4)1.)( 1- 

*:>) -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ I) J-4 --OH E,):') 
- 3 -7Z 	, 

(3 1) 	5- {2- [ (3 -7)1/7J- DE,):')-2 -014 )( 1-* 
:>1 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*) I) 	-4-4)1/1 	E' ,):') 

- 2 - t )1/t= 1- ,) )1/, 

(3 2) 	2- 	(E,):')-2-4)1.)( 1-*:>) 	-4- 	(El) -.Z:') 
-5-4)0 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ I) J, 

(33) 2 -  [ (3 -7)1/7J- 1=1E ,) 	-2 -4 AA )< i-*1 - 
4 - (E') -.Z:')-5 -4)14 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ 
i) ..,, 

(34) 2 -  [ (3, 	6 -7)1/7J- DE,) 	-2 -4 AA )< i-* 
:>] -4- (EI) -.Z:')-5 -4)14 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L F 
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1=1*) I) 	, 

(35) 6 -  ( { [4 -  (EI)ZV -5 --1)14 -5, 	6, 	7, 

8 - D')'-2 --] -- '} 	)<)1/) 	l'°') V- 

2 -t)1/t= I- I) )1., 

(36) 2 -  [ (6 -))1/EI)V-2 -4)14 )< I-*:>] -4 

- (EI)ZV -5 -4)14 -5, 	6, 	7, 	8 -5-  I-7L KI=1*) I) 

, 

(37) [6 -  ( { [4 -  (EI)ZV -5 --1)14 -5, 	6, 	7 

, 	8 -5-  I-7L Ki=1*/ I) 	-2 --OH 7J-*} )<)1/) EI)V 

- 2 - 4 )1/1 )< 5' i - 1 1/, 

(38) 5- [2- (E1):')-2-4)1.)< I-*:>) -5, 	6, 	7 

, 	8 -T-  I-7L Ki=1*) I) J-4 --1/1/1 EI)-ZV-2-77 , 

(39) 5- [2- (E1):')-2-4)1.)<1-*:>) -5, 	6, 	7 

, 	8-T F.7 L Ki=1*/ I) 	- 4 -4)1/1 El) Z :') 	- 2 -t)l/t= 

I- I))I., 

(40) 2- [ (6 -))1/EI):)-2 -4)14 )< I-* 	-4 

- (2 -))1/EI):-ZV-5 -4)1.) -5, 	6, 	7, 	8-TI-7L 

Ki=1*) I) 	, 

(41) 6- ( { [4- (2 -))1/E1)..zV-5 -4)0 -5 

, 	6, 	7, 	8-T I-7L Ki=1*/ I) 	- 2 -4A/1 7J-*} )<)1/) 

El) V 	- 2 - t)l/t= I- ')J1., 

(42) 6- ( { [4- (2 -))1/E1)..zV-5 -4)0 -5 

, 	6, 	7, 	8 -5-  I-7L Ki=1*/ I) 	- 2 -4A/1 7J-*} )<)1/) 

E I) V 	- 3 - t)l/t= I- I) )1., 

(43) 2- [ (5 -7)1/7J- i=i EI)-2 -4)0 )< I-*1 - 

4 -  (2 -))1/EI):-ZV-5 -4)1.) -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7 

L Ki=1*/ I) J, 

(44) 2- [ (3 -7)1/7J-D EI):')-2 -4)0 )< I-*1 - 
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4- (2 -))1/E,):ZV-5 -4)1.) -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7 

I Ki=1*/ I) 1, 

(4 5) 	2- [ (3, 	5 -V7)1/7J- DE,)V-2 -014 )< 1-* 

:>1 -4- (2 -))1/E,):ZV-5 -4)1.) -5, 	6, 	7, 	8 - 

5-  1-7L Ki=1*) I) 	, 

(46) 	5- {2- [ (3 -7)1/7J- DE,)V-2 -014 )< 1-* 

:>1 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*) ,) 	-4-4)1/1 	E,) ZV 

- 2 -7Z 	, 

(4 7) 	3- [2- (E') 	J -2-4)1.)< 1-*:>) -5, 	6, 	7 

, 8-T 1-7L Ki=1*/ ,) 	- 4 -OH E7V- 2 -t)1/t= 1- 

,))1/, 

(48) (6- 	{2- [ (5 -7)1/7J- 1=1E1)V-2 --1)14 )< 1- 

*:>1 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ ,) 	-4-4)1/1 E7% 

- 2 - 4 )1.) )< 5' ) - lk 

(49) (6- {2- [ (3 -7)1/7J- DE,)V-2 -4)0 )< 1- 

*:>1 -5, 	6, 	7, 	8 -5- 1-7L Ki=1*/ ,) 	-4-4)1/1 E7% 

- 2 - 4 )1.) )< 5' ) - )1 . . 

(5 0) 	7 -i)1.- 2 - (E,) V- 2 -4)1.)< 1-*:>) -4 - 

(E')ZV -5 -4)0 -6, 	7-it' Ki=1-5H-:>1=19' 

[1:D] 	E,):'), 

(5 1) 	3- ( { [4- (EI)V-3 -4)0 -6,7-F 

1=1-5H-:>1=1 ,9' 	[ID] 	E,JV-2-4)1/1 7J- *:>1 	)<)1. 

) 	V= 1- ,) )1., 

(52) 5- {2- [ (3, 	5 -7)1/7J- 1=1E ,)-2 -4)0 

1-*:>] -6, 	7 -VL H=1-5 H -:>1=1 ,9' [ID] 	E'):') 

- 4 - 4 )1/1 	L°') V 	- 2 - t )1/t= 1- ,) )1/, 

(53) 4-  [ ( f4 -  [5 - 	(L K1=1*)<)1.) 	E') 	-3 

-4)1/i -6, 7-it' H=1-5 H -:>1=1 ,9' 	[ID] 	E1):')- 
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2 — 4 A.} 7J- *:>) 	)< 	)1/1 ^J ̀ i= I- ,) )I., 

(54) 	(5— 	{2 —  [ (4 —7)1/7J- 1=1V/1.) 7J- *:>] —6, 

7—it' H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b] E,):')-4 —4M L") 

— 3 — 4 )14 )< 5' J — 11. , 

(5 5) 	(5— 	{2— 	[ (3 —7)1/7J-1=1V)1.) 7J- * :>] 	—6, 

7 —VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' [ID] E,JV-4-4)1/1 	E1JV 

— 3 — 4 )14 )( 5' J —)1., 

(56) 	6— 	( { [4— 	(5 —7)1/7J- 1=1E ,) 	—3 —4/1.) 	—6 

, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b] L"):')— 2 —4)1/1 7J- 

*1 	)< 	)1/) 	E ,) V 	— 3 — t )I/t= I-') )1., 

(5 7) 	3— ( { [4— (2 —7)1/7J- DE,)V-4 —4)14 —6 

, 	7 —VL H=1-5 H—>1=1 ,9 [b] E,)V-2-4)[/1 A- 

*:>1 	)<)i.) 	/`i= 1- ,) )I., 

(5 8) 	6— ( { [4— (2 —7/I/A- DE') :')J-4--(J0.) —6 

, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b] L"):')— 2 -4)1.] A- 

*1 	)<)1.) 	E ,) V 	— 3 — t )I/t= I-') )1., 

(5 9) 	3 —  [ ( {4 —  [5 —  (L Ki=1*:>))1/) 	E') V -3 

-4)1/1 —6, 7 —it' H=1-5 H—:>1=1 ,9' 	[ID] 	Ei):')- 

2 — 4 A.} 7J- *:>) 	)< 	)l/] /J Ni= I- 1) )1., 

(60) 	6— ( { [4— (E1)..zV-5 —4)14 —6, 	7 —VL 

H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b] 	E,JV-2-4)1/1 7J-*1 )< 

)1.) 	E ,) VJ — 3 — t)l/t= I- I) )1., 

(6 1) 	2 —  [ (3, 	6 —V7)1/7J- 1=1E ,)V-2 -4)14 )< i-* 
:>i —4— (E1):Z-5 —4)14 —6, 	7 —VL H=1-5 H—:> 

1=1/J,9, 	[b] 	E'):'), 

(6 2) 	2 —  [ (2 —)JI/E,)V-4 —4)0 )< I-*:>] —4 

— (E') :Z:')— 5 —4)0 —6, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1 

,9' 	[ID] 	E,):'), 
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(63) 2 -  [ (4-7)1/7J- CIS 'V)I.) 7J- *:>] -4- (E,):-Z 

-5--()1.) -6, 	7-VL H=1-5 H-:>1=1 ,9' [ID] 	L° 

I) V, 

(64) 4- ( { [4- (E1):ZV-5-4)1.) -6, 	7-VL 

H=1-5 H-:>1=1 ,9' 	[ID] 	E,):')-2--1)1/1 7J-*1 	)< 

)1.) 	NI= I- ,) )1., 

(6 5) 	5 -  [2- (E,) V-2-4)1.)< I-* 	-6, 7-V 

L H=1-5 H-:>1=1 ,9' [ID] 	L' ,) V-4-4)1/1 	E,):-ZVi 

-2-7Z 

(66) 2 -  [ (4-7)1/7J-11.) 7J- *:>] -4- 	(2-)< 

)1/E ,):-ZV- 5 --1)14 -6, 	7 -VL Ki=i- 5 H-:>1=1,  

i9 	[ID] 	EI)V, 

(67) 4- ( { [4- (2-))1/E,):-ZV-5-4)1.) -6 

, 	7 -VL H=1-5 H-:>1=1 ,9' [ID] 	L' ,) V-2-4)1/1 7J- 

*:>1 	)< 	)1/) ^J `I= I- ,) )1., 

(68) 2 -  [ (2-)JI/E,JV-4-4)1.) )< I-*:>] -4 

- (2 -))1/E,) ZV 	5 --1)14 -6, 	7 -VL Ki=i- 5 H- 

:>1=1 ,9' 	[ID] 	EI)V, 

(69) 5 - 	{2-  [ (3-7)1/7J- 1=1, )14 7J-*] -6,7 

-VL H=1-5 H-:>1=1 ,9' 	[ID] 	E,):')-4-4)1/1 	E,):-Z 

2 -7Z 

(70) 4- ( { [4- (2-7-1 Z/E,)Z-5-4)14 -6 

, 	7 -VL H=1-5 H-:>1=1 ,9' [ID] 	L' ,) V-2-4)1/1 7J- 

*:>1 	) 3 )1) ^J `I= I- ,) )1., 

(71) 3- ( { [4- (2-7-1 Z)E,)ZV-5-4)14 -6 

, 	7-VL H=1-5 H-:>1=1 ,9' 	[ID] 	E,):')-2-4)1/1 7J- 

*:>) 	) 3 )1) 	/J NI= I- ,) )1., 

(72) 2 -  [ (3-7)1/7J- 1=1, V)14 7J-*] -4 -  (2-)< 
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)1/E ,):-ZV-5-4)1.) —6, 	7—VL Ki=1-5H—:>1=1,  

5' 	[b] 	E'):'), 

(73) 2— ( { [4— (2—))1/E1):-ZV-5-4)1.) —6 

, 	7 —VL H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b] L' ,) V-2-4)1/1 7J- 

*:>1 )< 	)1.) 	— 1 , 3 —7J- *It'l—)1.— 4 —t)l/t= I-') )1., 

(74) {6— [2— (EI)V-2-4)1.)< I-* 	—6, 7— 

L H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b] L' ,) V-4-4)1/1 E7:') 

— 2 — 4 A.} )< 5' i —lk 

(75) (6— {2— [ (5-7)1/7J- DE,)V-2-4)14 )< I- 

*:>] —6, 	7—it' H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b] E') 	J-4 

— 4 )1/1 E7 Vi — 2 — 4 )14 )< ' ) —J1., 

(7 6) 	3— [ ( {4— [6— (L Ki=1*)()1.) E7V— 2 

--OH —6, 7—it' H=1-5 H—:>1=1 ,9' [ID] L01):')- 

2 — 4 )1/1 7J- *:>1 	)< 3 )1/) /J V= I- I) )1., 

(77) 4— (EIJYV-3-4)1.) —2— (I°') 	J -2--f 

)1.)< I-*) 	—6, 	7—it' H=1-5 H-1=1 ,9' 	[ID] 	EIJV 

, 

(78) 2— [ (3-7)1/7J-DEI)-2-4)14 )(1-*i — 

4— (E,) ,YV-3-4)1.) —6, 7—it' H=1-5 H-1=1,  

,9' 	[ID] 	E,):'), 

(79) 4 —  ( { [4 —  (E') ,YV -3 -4)1/) — 6, 	7—it' 

H=1-5 H-1=1 ,9' [b] 	E,) V-2-4)1/1 7J-*1 )< 

)1.) 	J V= I- ,) )1., 

(80) 6— ( { [4— (1 —))1.— 1 H—E7V—)1,— 5 —4 

)14 —6, 	7—it' H=1-5 H—:>1=1 ,9' [b] E') 	J -2- 

4 )1/i 7J-* 	} 	)< 	)1/) 	E,) VJ — 3 — t)l/t= I- I) )1., 

(81) 6— ( { [4— (EI)YV-3-4)1.) —6, 	7—VL 

H=1-5 H-1=1 ,9' [b] 	E,) V-2-4)1/1 7J-*1 )< 
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)14 	E I) :')— 3 — t)1/t= I- ,) )1., 

(82) 6— [ ( {4— [5— (L Ki=1*)<)1.) 	E') 	J -3 

— 4)1/1 —5, 6, 7, 8 —5- 1-7L Ki1*/ I) J-2 —4)14 7t*:> 

) 	)< 	)1/1 	E') 	— 3 — t)1/t= I- I) )1., 

(83) 2 —  [ (3, 	5 —7)1/A- 1=1E 1) 	—2 —4)14 )< 1-* 

:>] —4— (E1):-Z:')-5 —4)14 —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L F 

1=1*) I) 	, 

(84) 4— ( { [4— (E1)..-5 —4)0 —5, 	6, 	7, 

8—T I- 7 L K 1=1*/ I) 	— 2 — 4 )I/1 7J— *.} )< 	)1/) /<= I- 

,))1/, 

(85) 3 —  ( { [4 —  (E,) Z-5 — 4)0 — 5, 	6, 	7, 

8—T I- 7 L KI=1*/ I) 	— 2 — 4 )1/1 7J— *.} 	)< 	)1/) /< s= I- 

,))1/, 

(8 8) 	2 — 	[ (4 —7)1/A-1=1)1.) 7J—*.] 	—4— 	(E,) Z 

J -5--(J1.) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*/ I) 	, 

(8 7) 	2 —  [ (3 —7)1/A-1=1)1.) 7J—*1 — 4 — 	(EI)Z 

J -5--(J1.) 	—5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*/ I) 	, 

(88) 4— ( { [4— (E1)..-5 —4)0 —5, 	6, 	7, 

8 —5- 1-7L Ki=1*/ I) 	—2 --r)i/i 7i-*} )<)i.) 	EI) 	— 

2 — t)1/t= I- ,) )1., 

(89) 5 —  f2 —  [ (6 —7)I/A— DE,)-2 -4)14 )< i-* 
:>1 —5, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*) I) J-4 —4)14 	EI):-Z:') 

— 2 —7Z 	, 

(90) 3 —  ( { [4 —  (2 —))1/E1) Z-5 --(AA —5 

, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*/ I) J-2 --r)i/i 7i-*} 	)<)i.) 

, N1= I-'))1., 
(91) 4 —  ( { [4 —  (2 —))1/E,) Z-5 --(AA —5 

, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*/ I) J-2 --r)i/i 7i-*} 	)<)i.) 
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, N1= I- ,))1/, 

(92) 2 —  [ (2—)JI/E,)-4 —014 )< 1-*:>] —4 

— (2—)/l/E,JZ:')-5-4/1.) —5, 	6, 	7, 	8—TI-7L 

K 1=1*) I) 	, 

(93) 4 —  ( { [4 —  (2—)JI/E,):-Z-5-4)1.) —5 

, 	6, 	7, 	8 —5- 1-7L Ki=1*/ ,) J-2 --OH 7J-*} )<J1/) 

L' ,):')— 2 —t)1/7J= I- ,))1., 

(94) 6— [ ( {4— [6— (LKI=1*))1.) 	E'7-2 

--OH —5, 6, 7, 8-5- I-7L Ki1*/ ,)-2-4/1/1 7J- *:> 

) 	)< 	)1/1 	E,) 	— 3 —t)1/7J= I- ,))1. 

(95) 4 —  (E') ,9'' 	J-3--(J1.) — 2 —  (E') -2 -4 

[gt**12] 

)1.)< I-*>) 	—5, 	6, 	7, 	8—T I-7L Ki=1*/ ,) c, 

,11$ 3RIA 1 — 1 1 0)0 Ttt.75` 1 * t:.-. Eau) E ,) :'),!,73412tKx6-t. opE3 

±,!,-7e-s-1/43stt.zigi5- 3•L L -c-A--zEWMIt... 

[ pt**13] ,11$ 3RIA 1 — 1 1 a) 0 Ttt.i3N 1 * t:.-. Eau) E ') 	J E,734.17tKR6 -t.a)EA,  

±,!,-7es'- -.3stt.zikii)3•L L-c-A--z m GI 	uR5 13E..V.M. 

[gt**14] ,11$ 3RIA 1 — 1 	1 0)0 Ttt.75` 1 lAt:.-_,Eili,a)E ,) :'),!,73412tKx6-t. opE3 

±,!,-7e-s-1/43stt.zigi5- 3•L L -c-A--z, 	0.-74101iALIRW8VAIJ 

0 

[pt**15] j44e, vtrA, iltht4, gotttf4rA, mgrAivitto.-74, ARAM, 

NARAM, 71=152  4 =7, livittmcat:.-_,t z MC liVittIVOLI 

t::_ct zo.,74, T5317.T46-g L < i, tWA' t:.= 8 0.  z 	4, RtAiRrAT 

z, ,11$ 3RIA 1 4 6:.-_,EgcoliALIRW8*ALI. 

[pt**16] mmy, 	Vt4----ez, 	git3RIA 1 5 t:.-..EENC,0)1iAIJR1 -€1*A1J. 

[pt**17] Vt4e, +AitIggA, #)-E11,14, RtVfird-flWA--ez, pit**1 6 

t:.-_,EalofiALIRW8*AIJ. 

[1,4**18] MMe, ilthtrvez, got** 1 5 t:.-_,ENCO)fiAIJRW8*A1J. 

[1,4**19] iltht4e, eh, 	rA, totarctizg--)g-74, 4-attEPffg-7M-111K-U 
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t:.-.80. z0.-74, RalirdfloOrgg-7rAftig-M.-.80. Z0.-74--eZ, It** 

1 8 6:.-_,ENCO)fiALIR6 	8*Al_lo 
[got**20] mmy, Aattm-c--ez, git3RIA 1 5 t:.:Eili,a)fiAliRWiil*Alic, 

[1,4**21] Aftftg-74e, 	134iiti) r, 7 	1,::_1*,0.-7rA, R6VR)f ,ht134iitat:.-.1* -)r__ 
4----e 	z, got **2 o t,Eili,013ALIR6 	I-€APJ. 

[,1**22] mme, MgrAiVittM-c-ez, glt**1 5 6:.-_,ENC0Df3AliR6 8* 

Alio 
[git**23] mgimvtmme, ERMgrA, -bAltIggg0F114114, 	4,ht8,1)77<Aft 

*grAiVit:=1*-30.-74, RaeA,=a-1=-1,:.-.1*0.-74--eZ, It 
3RIA 2 2 t:.-_,EaopiiALIRw8*A1J. 

[ 	**24] j;rAe, -PNJW<MRatWn't:.-.80. Z0.7-4-ez, idt3RIA 1 5 t:EjJ? 

® 	iiALIR tv-EAPJ. 

[,1**25] T5317.7<iMRatWAT.-.80. Z0.-74e, UffittAllY6At:40.-74, MN 

ttAllAAt:=1*-3g-74, R6 raftrAfl4g-M.-.80. ZVC--eZ, It** 

2 4 t:.-_,EaopiiALIRw8*A1J. 
[,1**26] It 3RIA 1 — 1 1 a) 0 T4-03\ 1 mt:.-_,Eaa)E ,),i734.14KRa-t.a)EA,  

±,!,-7e-s-1/43stt.Zikii)- 3•Li.,-c -A--z, 	-t.-)aflofiALIRW8 

*AL 

[,1**27] got 3RIA 1 — 1 1 0) 0 T 4-05\ 1 mt:.-_,ENca)E ,),1734.12tKRa-t.a)E3Az 

_h!, -7e-s-1/435 tt.ziki ,)3•LL/-c -A--z, -pg1T<MaltRa-pgg 

MIM.V.a)fiALIRW8*AIJ. 

[,1**28] -PNJW<MaltRaT531T<M13$,Vie, %)7.7<"--ez, It **2 7 t:-Egog) 

fiALIRa8VAIJc. 

[,1**29] -pAr<MaltRa-pAgyPA.Vitc Ate, ictslialy, Nat 

MA, 13ANtAllYA, Raranrctig-gr-ez, got 3RIA 2 7 Ra 2 

8 t:.-_,Eaa)fiALIRtx*AIJ. 
[got**3o] got 3RIA 1 — 1 	1 0) 0 Ttt.75\ 1 mt:.-_,Eili,a)E ,) :'Ji,734.12tKR6 	-t.a)E3 

_h!, -7e-s-1/435 t1.ziki ,)- 3•Li./-c -A--z. 	1241%3131W-1 (G E RD 
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) , Rt—ilkitt T3MAITtegiiMit ( -1 I_ E s IR) h--_1*) 241CAZJA 

ao)fiAIJRW8*A1J. 

[ j*31] ,11$ 3RIA 1 — 1 1 ooTtt,i3N 1 lAt:.-_,ENCIDE ,) 	Ja74.47tKR6-t. a)EA,  

±,!,-7e-s-1/43541.Ziki5- 3•L 1_, --C -A - Z, 	110E4FligAta)fiAIJ 

R1, 8WALIc. 

[,1**32] ifiC4FligAte, 	L — K—iq,735t*77, wolf& 	.--.. --) 

--Dm 7)1/y/\47—ft, ramtxrfiRg, ,.—*J ,jj-m, ,\J 

I- Jam, 	)i/L 	ffil,ht, 	77)1.—)141va, RtftiTnnte--eZ, 

pt**3 1 t:.-_,ENColiAIJRW8*A1J. 


