(19) B FEREFT (JP)

ﬁ

12 %F

(45) 3%1TH WR2452A2H (2012.2.22)

R (82)

JP 4883867 B2 2012.2.22

(1) Es
$IETEE 48838675
(PA883867)
Q) BEHEE TFE23EI2A 16 (2011.12.18)

61) Int.Cl.
CO7D 205/04
CO7D 41/12
CO7D 403/06
CO7D 403/12
CO7D 417/12

Fl
(2006.01) CO7D 205/04
(2006.01) CO7D 401/12
(2006.01) CO7D 403/06
(2006.01) CO7D 403/12
(2006.01) CO7D 417/12

MREOH 16 (& 48 R BRRICHES

7 ERLHES

(87) EFELHAE
EHEMRRE

B EEEEIRES

(32) #5EH

(33) EEELRE

#7EE2001-563477 (P2001-563477)
ERLIEIA LA (2001.3.1)
52003525270 (P2003-5252704)
ER155E8 A 260 (2003. 8. 26)
PCT/FR2001 /000602
W02001/0584634
ERLIFIATH (2001.9.7)
ER208E2H21H (2008, 2.21)
00/02776

ERI2EE3A3A (2000.3.3)

7% AR

(74) {LIB A

(72) 38R

(72) 38R

(73) ®raTiEE 591156825

TRITFAATTAY VLT T/
=1

Aventis Pharma §. A.
75 A - 792160724 -7
REA—=VAEETFTOA20
110000741

KR ESE AN E BT R SR
TIY—, =T
TS5LACLT7-94320Ff )2
TEIYPFIL2E

T—=P—i, TR

7S A-L7-94320F4 L -7
—FSFURTT

BARRIZA

(54) [READER] 7EFORBFEEZEET 2 RENERY. FHLT LSV RBELLITT AL OHE

(G7HO0Ooooooood

oooooao
goo
goaao

gooao

N

R

1

o,000000,00,00000,000000,00000,0000,0,0000
0,0000,0000000000000000000D000D000O000O0000000
00000000000 000000000000000000000000000000
o,00o0o0o0o0,,000,,000000000000000,,000,,0000000
00000000000000O0000000

Ugsggoooooobooooboooooooooao

10

20



ey e Y Iy

s0000,0
,,00000

=

N
O
O
O
O
O

gooao

O O
O O

I [ i [
O Oooo
O 0o oo
O O oo

O
O
O

Ooo0ooogooogoo
|
O
O

O Ooooo
O
O
O

00
[0 O[O
0000
aliulalln

OoooocooooooooooooOgodg

O Oo0goo
OOoo0oooaog
OOoo0oooao
O0Ooo0Oo0ooao

O Oooo

00

(2) JP 4883867 B2 2012.2.22

O Ooooo
O 0Ooo0ooao
OO o0goo
O Ooooo

O
O
O
O
O
OJ
O
O
O
O
O

uno

O
O
OJ
O
O
O
O
O
O
OJ
O
O
O
O
O
O

oo
ano
OO
oo

O Oooo
O 0o oo
I Y o [
O Oooo
O Oooo
O 0o oo
O O oo
O Oooo
O 0o oo
I Y o [
O 0o oo
O Oooo
O 0o oo
O 0o oo
O 0o oo
O Oooo
O 0o oo
I Y o [
I [ i [
O Oooo
O 0o oo
O O oo
O Oooo
O 0o oo
I [ o [
O 0o oo
O Oooo
O 0o oo
O O oo
O Oooo
O 0o oo

O
O
OJ
O

ugoaao
ogooano ggdog
gbobooobooooobobobonb

O
OJ
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

ooooooaod
(coooboooooo)ooojoooooooooo]jluooboooooao
gboo~oboboboooboobooboboooboobooboannb
oooobooooooobOooooooboooooboooobobooboooooao

uboobooooobobobobooooboboboboooobann
ooobooooooobOooooboooooobobooooobood
oboboooooboobobobooooobooboboboooobonn
gboobooooobooboboboobooboobobooad

O
O
O
O

n,000000,00,0000000,0000,0,0000
L,000D0D00000D00000D000000000000000000000000

gobooood

ugboobooooobouoboboboooooghno

s0o0oooobooooboooc0ooobbooooboocOooobobbooOoobooboOon

00000000000 00000000000000000
,0o0oo0oooo,,000,,000000000000000,,000,,0000000
000000000000

L00000000000000000000000000
s,0000,000000000000000

,,000000000

,,000000000

00000000000 00000000000000000000000000000
00000000000 00000000000000000000000
000000000000 000000000000000000000000000
0000000000000 00000000000000000000000000
00000000000 00000000000000000000000000000
00000000000O000O00O0

0000000000000 00000000000000000000000000
00000000000O000O0000

ooooao

0,000000,0000,0,0000
,00000000000000000000000000000000000000

ugobooood

uyboboooooboobobobooboooogan

s00o0odoooboocooobooocooobboooo0oboocOoooboobooOooboobooOoan

10

20

30

40

50



€))

gbooboooooboobooboboooooboooboaonnb

o,00000000000000
Ug00oOooooooo
gbooboooooboobobobooboobobonb
ugbobooooobooboboboooboobobaoann
goobOooooobOocoooboooooboooao
gboboooooobooboboboooboooboobonb
gboboooooboobooboboooboobooboaoanb
ooooooooboood
gbobooooooboobobobooboooboobonb
ugboobooooooboobooboboobooao
ugboogood

goooooood
gboobooooobobobobooobooboobonb
ugboooooobooboboboooboobooaoboaadnb
goobOooooobOocoooboooooboooao
gboobooooobooboboboooooboobonb
gboobooooobooboobobooooobooboaoanb
oooboooooooocooooon
goobOooooobobOocoooboooooboogoao
gboboooboooooboobobonb
ugbobooooobooboboboooboobobaoann
oooboooooboocoooooooao
gboobooooobobobobooobooboobonb
ugbobooobooooobooboobannb
oooboooooobOocooooboooooboooao
gboobooooobooboboboooooboobonb
ugoboooo,ob,0boboboooboo.o.booab
ugboobooooobuoboboboooboobobaoann
oooooo ,oo0,0o0co0o0o0booo0ogo0o.b0.0cgo
gboobooooobobobobooobooboobonb
gbooboooooboobobobooobooboobaoann

,00o0o0ooooboooooboobocooooboood

gboboooooboboboboooboobobonob
gboboooooboobobobooboooboao
oooboooooobOocooooboooooboooao
gboboooooobobobooboooboo
gbooboooooboobooboboooooboooboaonnb
ugbooboooooboobobobooboooghn
goobOoooobobOocooooboooooboogoao
gboobooooobobobobooobooboobonb
gboboooooboobooboboooboobooboaoanb
ooobooooooboooooboooooooao
gboobooooobooboboboooooboobonb
gboboooooboobooboboooboobooboaoanb
oooboooooobOocooooboooooboooao
oooooao
gbooboooooboobooboboobooboobonb

,O0ooooooooooooooao
goobOooooobOocoooboooooboooao

O Ooooo
O Ooo0ooo
OO o0goo
O Ooooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O OooOooo
O Ooooo
O Ooo0ooao
O OoOgooo

OoOoooood
OoOoo0oood
OO oOooo
O Ooooo
O Ooooo
O Ooo0ooao
O OoOooo
O Ooooo
O Ooo0ooo
OO o0goo
O Ooooo
O Ooooo
O Ooo0ooo

JP

4883867 B2 2012.2.22

10

20

30

40

50



4) JP 4883867 B2 2012.2.22

., Joobooboboooooobogobobobaoao
oooobooooooboooooboooooobooboooooboboooobobooooobooo
oooboooooobooooboooooooao
gboobooooooobgobobobooooboboboboobooooobobobao

ug,0gbobdobooooboboboooobonn
ooooboooooobooooobooooooobooooobooooobooboooobooo
gobooboooooooob ., ooobooboboboooooboboboobooo
ugboooooobooboobobooboboooboboboboobooooobobobaa
ooooboooooobO,.0co0o0b0bOoboooboooboo0oobobooOoooboon
gobooboooooogoobgobobobooooboboboboboooobobobao
gboobooooobo,0coboobooboboooboobooboboobooonn
ugbdoooooobouobobobooboooobuoboboboobooobouobobobaa
ooooboooooooboo,ooobboooobooc0oooboboooobood
gboobooooooobgobobobooooboboboboobooooboobobobao
gbooooooboo,oobuobobdooooboobooboboobooob
ooooboooooobooooobooooooobooooobooooobooboooobooo
goboboooooobo,0oboobobobooboobobobobooonn
ugboobooooooboobooboboobooooboobobooboobooooobobobaa
oooobooooooobooo,0bobbobocoooboo0oobobbooooboogoao
gooobobooooobooooobooooooobooooobooboooobbooooboOooo
gboooooooobo ., obooboobobooboooooboboboooan
ugbdoooooobouobobobooboooobuoboboboobooobouobobobaa
oooobooooooooc,oooboboocooobooc0oooobooboooobood
gboobooooooobgobobobooooboboboboobooooboobobobao

., Jouooboobobooooooboboboaobaoaao
oooobooooooboooooboooooooboooooboooooboboooobooo
gboboooooboboboboooobooboboboo

gboooaod
uybdoodoooobouobdoboboobooouobuoboboboboboobouobuobobaa
,0J0obootoobooooooboooobooboooooboooooooboobooooDbon
gbobooooobobobobooonn

ugboogood
ooooooooob,oooooogoooooogooooooooon,.,0oo0oo0o0agd
gooooooooooooooooooooooad

oooo
2
R, \,

N

H,

000,0000,0000000000000000000
0000000000000 0D00000D0000DO0000D000000000
000000000000 ,000000,00,00000000,00000000
,0o0o0o00,,0,,000000000,,0,,00000000000,,00000
000D0D00000D00000D0O0000D0000

oooo

000000000 000

O Ooo0ooooaog
O Ooo0ooooao

10

20

30

40

50



gooao

oo
ao
od
od
go
g
od
oo
od

oooooooao
DoOoOooOoOoo
Doooooooao
,000000,0

O

I B
Oo0ooogd
I B

g
a
O
a

OoOoo0oooaog
O0Ooo0Oooao

OooOoooogoo
Ooo0Ooooo0oogooo

OoOooo0ogao

O
O

(5) JP 4883867 B2 2012.2.22

gboboooooobooboboboooobooboboboboooobobobao
0000500 ,00000000000000000000C000000A0O

000000 O0OO0o0oOo0bOO0o0ob0bODO0o0bO0o0o0oO0obOO0o0oO0oDbODOoO0oo0DbOoOoOoooDoOoao
oco,0o00o0oo0 00000000 ooooo, 000000000 ,50
ooooooo,,000,,00000000000,,000000000000
go0oooooooooogan
oo
000000,0,000
HQ
R\
N—/
Rﬂ
\)\
N Rb
H
pooooo,odgd,doodbgbbooouoouodadaooonan
0000000000000 b0o0o0o0bOO0o0oo0bOOo0oo0DDbODOoO0ooDoOoaon
O0o0o0oo0ooo0ooooooooooooooooooooooononOoan
ooo,00,00000000,000000,,000,,000000
0o,,0oo,, 0000000000 o0,, 0000000000000 O000Q0AO
Oooooooooao
Oooo
000 ,000000
HZ
L
N\
@)
goobooodooob,00z00,00000000000000000000

ubooouoboobobooouobuoboboboooobooboboobooo
oooo,00o0ooo  00gbbObb000oo0obob0c0oobobbooooboogan

000
000D000,0,000

10

20

30

40



(6) JP 4883867 B2 2012.2.22

odoao
RQ
n,_ L
N—._
L_—“\\

ll\!H

R4
OodooDoooooogooogao 2D O 3D O 4D odno 6D godooo0oooooooodao
oo oD oo oo oD oo oD oo oo ogao
oooobooooooboooooooooooboo,0o0bbooo,b0b0b0,0g000000
OO000o0ooooooooooooonooan
Ood0oooodaod
godopoogoooggao GD aod
Oo0ogod

RZ
S
N.__...
N

I?JH

R4
uboobooooobouobobds,bd 3D u,0uood ﬁD goooodoooooobggao
0000000000000 oooo o oo o oo oooooooooooooooanoao
godooDoooooooDooooooogoooogano 1D goooad 4D Oodad 5D Ooodogno
godopoooooDoooooooooogo
OoOoooogaod
godoooooooognoao ZD O GD 0O
Oodoao

R, A
R 2
: Y
3
N -
EISIE N
H \OMs

godooodoooDodoooDoddoooogoooogoooogooogdd ZD O 3D Oodo 6D O
oo oo bt oD oD DU oD oDy o oo g o
Oo0o0o0oo0oo0ooooooooo o oo oo o oo oooooooooooooanoao
0oad 1D godoooad 4D Oodo ZD O 6D Ooodoano 4D godooooooDoooooogooadg
godooooooooooogooddg
OoOooogoogaod
Ooodonoao 2D gooodgao 3D Ood

10

20

30

40



OoooooooooooDoooogoooooao

Ooooooooooog

O

) JP 4883867 B2 2012.2.22

oo
HN—

\R1
000O0000000000,00,0000,000000000000000000
000O000000000000000000000000000000000000
000O00000000000000000000000
Dooooo
0,000000,0000,00,00000000,000000000000000
000000000000 000000000000000000000000000
000O00O00000000000000000,000000,0000,004300
0000,0000000000000000000000000000000000
000O0000000000000
Dooooo
000O0000,100000,000,0,00000000,00000000000
000O000000000000000000000000000000000000
000O00000000000000000000000000,000000,000
,00,00000000,000000000000000000000000000
000O0000000000000000
Dooo0oo0oao
Dooo0o
000O0000000000000000000
noooo
af=falls

A§
Ry N—— (
N
R1
Doooo
000000000000 000000000000000000000000000
000O00000000000000000000000000000000
Doooo
,0000,00000000000,000000,000,0,00000,00000
0000000,0000000000000000000000000000000
000O000000000000000000000000000000000000
000O000000000000000
noooo
DooOoo0OoOoo
,000000,00,00000,]00000,00000,1000,00000
,0000,0000000000000000000000000000000000

ooooooooooboooobooooobooOooooobObooobobooooobooboo

10

20

30

40

50



ey e Y Iy

(8) JP 4883867 B2 2012.2.22

gboooooobooboboooooboobobobooobooooboobooboboobooao
oooooooobobobooooboooobooooooobObooobooboboooobooo
oo ,0go0oobboootobgb,ofb0b00onobooboooobboonononboonn
gobooooooboboobooooobooboboboobooobooboboboboo
gooooodooboboogoboodgoooooooobodoooooodan,bghd
oooooOoooooobooooobooooobooOooooobObooobobooOoobooo
goboooooooob ., obooboboboooboobo,0o0bo0oboboboboo
gboooooobobobooooboobobobooobooobooboboboobooao
oooooooo,0,0,00b0bOob0cO0o0oO0oboOo0oO0ooooOOoO0oooOobOoOo0oOoooboon
gobooooogoooboboboooobooobobobobooooboboboboo
gboooooobooboboooooboobobobooobooooboobooboboobooao
gooooodoobooogoboodgooooooobioooobiondgd, obd
boo,0g00obobboodgb,o0obobooonobobobooobobboononoboon
oboooooooboboboooooboobobooboobooooboboboboboo
ubobooobooboboboooooboboboboooboboboboobooonn

,0o0oo0ooo,,0o00,,000000000000000,,000,,0000000
00000000000000000000
LJ0000000000000000000000000000000000000
0000000000 0000D0D000000000000000000,0g0000
000,0,00000000000000000,000000,0000000000
0ooo0o
,J0000000000000000000000000000000000000

oooooOooooobooboooooboooobooooooDb,O0go0bOOo0oOoon,0Ogd
oooooooooboooob,bcooobo,00o0bo0ooooooooooban
LA 000gbooooooooonobooooooooooobooooooooagoan
LA 000g0000000DO0DCO0O0O0DODOO0OO0O0DODODOOOODODOOOODODODOOOn
goboooooooboobotbooooobogobobobobooobooboboboboog
gboooooobooboboooooboobobobooobooooboobooboboobooao
gboooodgan

s, 000000 bO0o0c0ouobobbooooboocOoobobboooobooboOoan

oboooooooboboboooooboobobooboobooooboboboboboo
gooooodoobododgbbibd,obbboooooooooooodoooofdn
oooooOoooooobooooobooooobooOooooobObooobobooOoobooo
goboooooooboobotbooooooboboboboooboboboboboo
gboooooobobobooooboobobobooobooobooboboboobooao
oooooOoooobooo,0b0bbo0oooboooobooOoooobOooOoooboon
gboooooooboobobobooodg
(dooooooobooooooooooooooooboocoooooooooboonodd
gooooodoobobooooboodgooooooooodooobood,gghonod
uoo,0gboobobobocoooboooobooooooobo,00ooboobob,0o0boo0od
ooooogoognob
Lo0gbooboboboobooboboboboooooboobobobooboooboonn
oooooOooooboooobooooboooooobOooooobooo,0ghoOOd
uoo,0gbdooboooooobobooooooooooDban
ooooo,.,0o0obo,,00000000000000000000C0CO000DO0O0O00
oooooOooooooboobooooboooobooOooooobObooobooboooOooobooo
oooooooooboooobooooobooOooooobOboooboboooOoobooboo
obooboooooogan
ubooouobouobobooboooobooboboboobooobouoboboboobooo
oooooOoooooobooooobooooobooOooooobObooobobooOoobooo



O O
O O
O O
O O

[
()}
O

Ooo0ood
oo oo
=y
a
O

O Ooooo
O Ooooo
O O0Oo0ooOoo
O OooOooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooo

OooooooooQgooao

O 0O0oO0ooood
OoooogQgQg
OOoooooogg

Oooooooogg
Oooooooooooao

OO0 O0DoDoodooDooo4dooDooogogogogoao
Oooooogogoao
OoooooogoQgoao
Oooo0oooogoao
Oooooogogoao
OoooooogQgoo
Oooo0ooogoQgoao

O oOooo
O o0Ooo
O o0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo
O o0Ooo

O
O
O
O

O
O
O
OJ
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
]

O OoOooo
O Ooooo
O Ooo0ooo
O OoOgoo
O Oooo
O 0Oooo
O 0ooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo

O
O
O
O

OOooooggdg
OooooogQgQg
OoooooogoQgQd
O O0OoOoooogod
OOoo0ooood
OoOoo0ooood
OOoo0oo0oood
O Ooo0oooogod
OOoooood
OoOoo0oo0oood
O O0Oo0oooogod
OOoo0ooood
OOoo0ooood
OO0Ooo0oo0oood
OOoo0ooood
OOoooood
Oo0Ooo0oo0oood
O O0Oo0oooogod
OoOoooood
OoOoo0oo0oood
O O0Oo0ooood
OOoooood
OOoooood

O
O

ey e Y Iy
O

Oooooooo0o0ooooo0 o0 oo ooo0o oo oDoooooDooogooao
DDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDG

OOooooo40oooooooUooDoDooUooUoUoDoDoDoooooDooogogoaog
s e v v e e I B

Oooooooo0ooooo0o o0 oo ooo0o oo oD oD oDoo0ooooDoDooo oo oDoo o oo oDooooooo-o

(9) JP 4883867 B2 2012.2.22

00000,50,,0000000000,50,,000
0000000000 00000000000 435046
000D0000000,0000,000000000
,00,000000000000000000000
0000000000 000D00000D0000O0
00000000D00000D00000000000
00000000000 00D000000D0O000O0
00000000000 00D000000O0000O0
000D00000D00000D00000000000
oooOoOooo

00000000000 000D00000D0O000O0
00000000000 0000000000000
000D00000D00000D00000000000
0000000000000 D000000O0000O0
000D0D0000000000D00000D00000
00000000000 000D00000D0000O0
00000000000 00D000000O0000O0
0000000000 00000000000000
00o0o00

O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
[ |
O O
O O
O O
O O
O O
O O

O

O

O

O 0o oo
O Oooo
O Oooo
O 0ooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Ooogo
O Oooo
O 0Oooo
O 0O oo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0O oo
O Oooo
O 0Oooo
O 0ooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo

O 0Ooo0oooao
O Oo0gooo
O O0Oo0oooo
O 0Ooo0oooao
O O o0Ogooao
O Oo0oooo
O O0Oo0oooo

u
O
g
g
O
g

OOoo0oooogod
OOoo0ooood
OoOoo0oo0oood

s,000000 40

gboboboooooboobobobooboooboognn
gbobdobooobobooaobaoano



(10) JP 4883867 B2 2012.2.22

0000000000000000
,/0o0oo0oo0o0,00 ,0000000,0000,0,0000
,000D00000000000D000000000000000000000000

gobooooooboboobooooobooboboboobooobooboboboboo
U,0dghoodooboboogoboooobooodg,0bgbdonooooaonondd
oooooOoooooobooooobooooobooOooooobObooobobooOoobooo
goboooooooboobotbooooobooboboboobooooboboboboboo
gboooooobobobooooboobobobooobooobooboboboobooao
oo, 0g00ooobbodg,o0b00oboboooonobooboooboboboononooon
gbooooobogoboobobooooobooboboboooooboobonb

s00odoooboooobooocoooboobooooboocooooboooooboogan

ubooouobouobobooboooobooboboboobooobouoboboboobooo
U,0gboooobobobooooboooobooooo,bgbooboboboooobonodd
oboooooooboboboooooboobobooboobooooboboboboboo
gbooouoooboboboooooboobobobooobooobouobooboboobooo
oooooOoooooobooooobooooobooOooooobObooobobooOoobooo
o ,0g000oobbodg,o0000b0nbooooboobooonobooonoboon
uboooobooboboboooobooboboboooooboooboaannb

,0o0oo0o0o,,000,,000000000000000,,000,,0000000
000000000000
LJ0000000000000000000000000000000000000
,0,00000000,0,0000000000,000000,0000000000
0oo0oo0o
LJO0000000000000D000000000000000000-,0,0000

uoo,0gbdooooooob,0ooooo,doooooooboooooonan
LA 000g0000000DO0DCO0O0O0DODOO0OO0O0DODODOOOODODOOOODODODOOOn
L 000g0000000D0OCO0O0O0DODOOO0O0ODODOO0OO0OO0ODODOOOODODODOOOn
gboooooobooboboooooboobobobooobooooboobooboboobooao
uyboouoouobouobobooboouoouobouobobobooobooobuoboboboobooo
ooooood

Ui, s0b0000noboooouoobbooooboocooobooooboogan

s e e [ [y

ugbooouobooboboobooooobooboboobooobooobouoboboboobooo
ooobobggoob,,00o0bobbo0ooboboooobobobooobobboooooboonn
goboooooooboobotbooooooboboboboooboboboboboo
gboooooobobobooooboobobobooobooobooboboboobooao
oooooOoooobOooooboocooobobOouo,0b0bO0b00ooobObo0oOoooboon
gbooooooobooboboboooooboboboboooonn
(dooooooobooooooooooooooooboocoooooooooboonodd
gooooodoobobooooboodgooooooooodooobood,gghonod
uoo,0gboobobobocoooboooobooooooobo,00ooboobob,0o0boo0od
ooooogoognob
Lo0gbooboboboobooboboboboooooboobobobooboooboonn
oooooOooooboooobooooboooooobOooooobooo,0ghoOOd
uoo,0gbdooboooooobobooooooooooDban
ooooo,.,0o0obo,,00000000000000000000C0CO000DO0O0O00
oooooOooooooboobooooboooobooOooooobObooobooboooOooobooo
oooooooooboooobooooobooOooooobOboooboboooOoobooboo
obooboooooogan
ubooouobouobobooboooobooboboboobooobouoboboboobooo
oooooOoooooobooooobooooobooOooooobObooobobooOoobooo



ey e Y Iy

,50.,,0000000000000
0o0,00,00000000000
00000000000 O000O00
0000000000000000
0000000000000000
00000000000O00000
0000000000000000
0000000000000000
00000000000 O00000
0000000000000000
0000000000000000
0000000000000000
00000000000O00000
00,000000,0000000
,.0000,,0000000000
0,,0000,,000000000
0000000000000000
0000000000000000
000000000
,s0000,,0000000000
0,0000,,000000000
0000000000000000
00000000000O00000
000000000

ooooao

ooooo
0000000000000000

1)

Oo0ooooooooooogogooooaog
Oooooooooooooooooo
Oo0ooooooooooooooooao
Oooooooooooogooooaog
Oo0ooooooooooogogooooo

Ooo0oooooooooooogodg

O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0ood
O Oooo
O Oooo
O 0ooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O o0Oood
O Oooo
O 0Oooo
O 0ooo
O Oooo

O o0Oooo
O 0Oooo
O o0Ooo
O oOooo
O oOooo
O o0Oooo
O 0Ooo
O o0Oooo
O 0Oooo
O Oooodg
O Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O Ooodg
O oOooo
O 0Oooo
O o0ooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo

gooo

,000000,0000,0,0000
,000D000000D00000000000000000000000000000
00000000000 0,0g0000
000D000000D0O0000D0000
00000000000 000D0O000
00000000000 0000000
000D000000D0000,0g000

JP 4883867 B2 2012.2.22

O
O
O
O
O
O

160
od

=
D(ﬂ
0O

[
DCD
O
O
O
O

=
D(ﬂ
O

Oo0oooogodogooao
OooooooQgooao
OooooooQgooao
OO0 oooogodogoao
Oo0oooogodQgooao
OooooodQgooao
Ooooooodgooao
Oo0oooogodgogooao
OoooooQgooao
OooooodQgooao

O
O

OO0 oooogodgogooao

O O o0goao

O o0ood

00,0000 4

O

OoooooQgooao

ooooano

OooooooQgooao
Oooo0ooodgooao
Oo0oooogodgooao
OoooooQgooao
OoooooodQgooao

O Oooo
O 0ooo

oooobOooooboooooobooooao
ooooooooooooooob,0goon
uboboouoboobobobooooboba
ooooooooobooooooboooooao
gboooooboobobobooogobobo
uboobooobooboobobobooooobgann
s0o0oooobooooobooooooobooooboboocOoobobbooOoobooboOon
obooooobooboboboooobobobobooobDobobao
oooooodoooboooobo, 0dgbbooononobooooonan
ubooboouoboobobobooouobobobobooobobobao
ooobooOoooobOoooobooooboooooobooooooao
obooooboobobobooooboboboboobobobao
uboobooobooboobobobooooobgann
JLO0000000000000
sloouooooocooobboooobooooao

LA 00dgiboooonooooonoboooooobooooobood
LA 000g000000000000000O0O0COO0DOOOOOOO
ooobooooooboooobooooobooooooboooooao
obooooboobobobooooboobobobooboobobao
ugbooogan
oooobooOoooobOooooboooooboooooobooooooan

,0g0000
oooooo
oooooo
oooooo
0,0g000
oooooo
oooooo
oooooo
oooooo
oooooo

10

20

30

40

50



ey e Y Iy

O
O
O

(]
H
A

DDDDDDDDDDDB
e e R [ ey [ Y Iy

OO0 oDooogo4Qgoooao
OO0 ooooogogQgoooo

[y
:j ®
" O
O

oodod
oood

=

)}
O
O

=
(0]
O

Oooooooo0ooooo o0 oo ooooooDoDooooooooogodg
s s A s e e e [ e e e |
OOo0ooOoooo4o0ooooo4o0 oo oooooooDoDoogogooooaog

00000000000
0000000 ,50 60
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00,000000400
0,,000000000
0o0,,00000000
00000000000
00000000000
0ooon
0,,000000000
00,,00000000
00000000000
00000000000
0ooon
ooooo0

0
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
,00,00000000
00000000000
,00,00000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000
00000000000

OO0 Do ooogoooDoooggogoao
OO0 ooooooooooogoggooao
OO0 ooooooooooogooao
Ooooooooooooooogod

O Oonod

Oo0OoDooo4dooDoouoUUoooDoogoggogooooogod

Ooooooggogooood

Ooooooogg:

O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0ooo
O Oooo
O 0Oooo
O O0ooo
O Oood
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0ooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oood
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo

O Ooo0oooao
O 0Ooo0oooao
O 0Ooo0ooo

O O

(12)

O

[
[9)

OO0 oDoooooooooogoggogooao
OO0 oDooooooooooogdg
Oooooooooooooogodg

ooooood,

O Ooogoao

Oo0ooogogQgooao
Ooo0oooQogooo
Ooo0ooooOooOooao

O
O

[
o
O

O Ooooo

O 0Ooo0ooo

OO0 Do ooogooooooggogoao
OO0 ooooooooooogogogooao
OO0 oooooooooooogodg
OO0 Do ooogooooogdg

O Oooo

O O0Oo0oooogod
O Ooooo
O 0Ooo0ooo
O O0OoOgoo
O Ooooao
O Ooooo
O Ooo0ooao
O Ooogooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O OoOgoao
O Ooooo
O Ooooo

JP 4883867 B2 2012.2.22

oooooo
s0000 50

OoooooogoQgoao
OoooooogogoQgoo
Oooo0oooogoao
Ooooogogoao
Oooooogogogoao
Oooo0ooogoogogoao
Oo0oooogogoao
Oooooogogogoao
Ooooooogoogoao
OoOoo0oooogoao
Oooooogogoao
Oooooogogogoao
Oooo0oooogoao

O Oooo
O 0Oooo
O O oo

oooooo
,00,0

O

O Oooo

O

O O0ooo

O 0o oo

O Oooo

O Oooo

O 0o oo

goad

O

O 0o oo

O

O Oooo

O

O 0o oo

10

20

30

40

50



(13) JP 4883867 B2 2012.2.22

gbooboooooobooboobobobooooboobobobooboooboobobobao
ooooooooobooooooooooan
gooobobooooobooooobooooooobooooobooboooobbooooboOooo
gbooboooooboobobobooboobobonb
ugbdoooooobouobobobooboooobuoboboboobooobouobobobaa
ooooboooooobooooooooooan
gobooooooooobgoboboboooobobobobobooooboobobobao
ugboboooooboobobobooobooboboobooao
oooobooooooboooooboooooooboobooooboboooobooboooobooo
gboood
ugobooooooogooboobobooboooobooboboboobooooobobob,
ugbooboooooooboobaobad
gooobooooooooooooboooooboooobooooobooobooooobooog,
gbooboooooboboboboobobobao
ugbdooboooooboobogoboboobooooboboboobooboooboobobobaa
ooooboooooobooooooooooan
gboboooooogobgoboboboooobobobobobooooobobobao

., Jouoboooboooboooooobogoobooboaobaoaao
oooooOooooboooobooooobooboooooboboooooao
oo, 0b0boco0coo0oboooc0ooobooboooobooooaon
uboooobooboboboooooboboboboobobobao
ug,0gbobdoboooooouobobobooboooand
oooooOocooobOoooobooooobooOoooooboooooao
g,00b0bo0obooboooooboboboboon
utbooooboobobobooooobooboboboooboobobaa
oo,0o0ocooooobocoobobooboooobooooaon
obooooobgobobobooogoboboboboooobDobobao
g,00b0o0bobooboooooboobobobooan
ubooouobuoboboboouoouobobobooouobuobobad
o, J0b0o000oo0obooocoooboogooboobooo
oboooobobobobooooobobobobooobDobobao
gbo,poboboooboobouobobobooboooobogan
oooooOocooobOoooobooooobooOoooooboooooao
gbo,0bo0boboobobgoboboooobobo
utbooooboobobobooooobooboboboooboobobaa
oo,0o0oco0ooo0ooboobocoobobobocooobooooaon
gobooooogoooboboooogoobobobobooobDoboob,
ubooooobooboobobooon
uboooobobobobobooooboobaoban

OoooooooooooooooooQgogoao
OO0 oDooo0DU0oooDooUgogUgoDoDoogogooao
OoooooooooooooDoooogogooao
Oooooooooooooooooogogogooao
Ooooooooooooooooooogooao

OO0 Oo0ooDoo4o0ooooo4gogooooogoggogao

Ooooooo0ooooooooooogogoao

0
,000000,00,00000000,00000000000,000000,000
ooo,0000,0,00000,000000,,000,,00000000000,,0
0,,000000000000,,0000000000000000000000000
000000000000

0o0O0O0

oooo

Ooooooo0ooooooo0Doooooo0ooooogogogooao



OoooooooooooooDoooogogogooao
Ooooooooooooooooooogooao
OO0 o0Doo40oDUoooDooUogUoDoDoogogooao
OooooooooDoooooDooogogooao
Oooooooooooooooooogogogooao

Oo0oooooooooooooooooodg

O
O
O
O
O

O
O
O
OJ
O

I [ o [

O

O
O
O
O
O

O Oooo

O 0o oo

Ooo0Oood

O Oooo

(14) JP 4883867 B2 2012.2.22

,00 50
oooo
oooo

O Oooo
O 0o oo
I [ o [
O Oooo

O
O
O
O

O 0o oo

O

sl ,0b00O00ooboocooboooooonn
gbobooboooooboobobobobooobooan
gbobooboobooaodd

O O oo
O Oooo
O Oooo
I Y o Y |
O Oooo
O 0o oo
O 0o oo
O O oo
O Oooo
O 0o oo
I Y o [
O 0o oo
O Oooo
O 0o oo
I [ o [
O Oooo
O 0o oo
I [ o [
O Oooo
O Oooo
O 0o oo
O 0o oo
O Oooo
O O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

10

20

30

40

50



oooo
Organic

Ooooocoo0oooooogoooao

Oooooooogdg
Oooooooogodg
O oD ooooggdg
Ooooooogdg
Oooooooogdg
Oooooooodg

O Oooo

OoooooooooooQgoao

O

Ooooooogogood
Oooocooooogooao

O
oo oooooogooo

o voooooano

|

o3
<

O m

ood
ood

O 0Oooo

O
O
(]

O
O
O

O
O
O
(]

O Oooo

O

O

O

O

O 0Oooo

(15) JP 4883867 B2 2012.2.22

ooooo0,.,000000000000O0000 R.C. LAROCK, Comprehensive
Trasformations, VCH editor 0 0 0000000000 O0OO0OO0OOOOOOORDO

g nooougooooooooooooboobodogonan

O
O

0
O
4
0

0

[

O o0ood

ooobOooooobooocooooboooooboooooobooooao
ooooboooooooooooboooooboooooooboooao

sio0odooboooooobooooooooooboooooboon

gbooboooooboobooboobooobooooobooboboobooao
uybooboooooooboboboaobaoaao

KATRITZKY A.R. et al., J. Heterocycl. Chem., 271 (1994) O

. Org. Chem., 61, 543 (1996) OO 0ODOOOOOOOOOOODODOO

ooobOooooobooocooooboooooboooooobooooao

A . N,CNﬂ
: I
ErOFIATIY RS/l\R
2
E
NH,
———
D Fqs qu

O
c %Hal
Y

&
N
Ra)\ R,

g,0b0o0o0zgoboooooooocooobooooooodooan

gboobooooooboobooboobooooooobooboboobooao
ugboobodooouobouobobooooooouobuobobooodoa
goobooooobooocoooobobooooboooooooooao
gbobooooooobobobooooooboobobobao

10

20

30

40

50



(16) JP 4883867 B2 2012.2.22

gboooaod
oooobooooooboooooboooooobooboooooboboooobobooooobooo
gooobobooooobooooobooooooobooooobooboooobbooooboOooo
gboboooooooboboboboao

ugboogood

OoOO0OO0ODODDOODO0OO0OO GRISAR M. et al. OO0 J. Med. Chem., 88 (1973) 0 0 OO
gobooooooooobgoboboboooobobobobobooooboobobobao
ugboooooobooboobobooboboooboboboboobooooobobobaa
oooobooooooboooooboooooooboobooooboboooobooboooobooo
gobooooooooooboboooooobogobobobobobooobooboboboon
gboooaod

OO00o0,000005,0000000000000 KUNDER N.G. et al. J. Chem. Soc.

Perkin Tras 1, 2815 (1997); MORENO-MARRAS M., Eur. J. Med. Chem., 23 (5) 477 (19

88); SKINNER et al., J. Med. Chem., 14 (6) 546 (1971); HURN N.K., Tet. Lett., 36
(52) 943 (1995); MEDICI A. et al., Tet. Lett., 24 (28) 2901 (1983); RIECKE R.D.
et al., J. Org. Chem., 62 (20) 6921 (1997); KNABE J. et al., Arch. Pharm., 306
(9) 648 (1973); CONSONNI R. et al., J. Chem. Soc. Perkin Trans 1, 1809 (1996); F
R-96-2481 0 OO JP-94-261393 D0 00D DODOUODDOODDODODOODDODODOODDODOODDOO
ooo

oooooao

0000,000000000000000O0 BRANDSMA L. et al., Synth. Comm., 20 (11

) 1697 and 3153 (1990); LEMAIRE M. et al., Synth. Comm., 24 (1) 95 (1994); GODA
H. et al., Synthesis, 9 849 (1992); BAEUERLE P. et al., J. Chem. Soc. Perkin Tra
ns 2, 489 (1993) 000 DOUODDOODODODODDODDODUODDUODODODODODDODODODODODOOO
gooooao

0000,000000000000000 BOUYSSOU P. et al., J. Het. Chem. 29 (4)
895 (1992); SUZUKI N. et al., J. Chem., Soc. Chem. Comm., 1523 (1984); MARBURG

S. et al., J. Het. Chem., 17 1333 (1980); PERCEC V. et al., J. Org. Chem., 60 (2
1) 6895 (1995) D0 D ODDODDODODODODODODODODODODODODODODODODODODODOO
oooooao
g,00o0o0c0o,,bo0g000boooooooooooocoooboooooboonogg
ooog

oooooao

ooooao

2 2
R:,#\\ R;,,\

Rg(R,)NH N——

N— -
‘—-\ a l——\N/RS
2

O Ic |
R4

gooobo,ddsb00 d0b0b0gbdoooodooooogonan

gbobooooooogobobobobooooooboobobobobooo
gboobooboobooooobobobdoboooooboobooboboobooao
O

O Ooo0ooooaog
O Ooo0ooooao
O O0o0ooooaog
O Oo0ooooaog
O Ooo0ooooao
O Ooo0oo0oooao

10

20

30

40

50



17 JP 4883867 B2 2012.2.22

ooooooo ,00g000000000000000O00O0DO0O0OCOODODOOODOOO
Park K.K. et al., J. Org. Chem., 60 (19) 6202 (1995); Kalir A. et al., J. Med.
Chem., 12 (3) 473 (1969); Sarges R., J. Org. Chem., 40 (9) 1216 (1975); Zaugg H.
E., J. Org. Chem., 33 (5) 2167 (1968); Med. Chem., 10, 128 (1967); J. Am. Chem.
Soc., 2244 (1955); Chem. Ber., 106, 2890 (1973); Chem. Pharm. Bull., 16 (10) 195

O0Ooo0oooao
O B
OOoo0ooodg
OoOoo0oood

3
g
a
O
g
g
u
od
g
u
O
g

Ooo0ooogoQgQg
OO0 oOoogooQgogoao
OoooogoQgooao
Ooo0ooooooo

O

OO0 oooooQgooooodg

O

O

O

(1968); Bull. Soc. Chim. Fr., 835 (1962) 0 00 O0O0OOOODODDOOOOOOOO

gboooooooo

g

oooooOooooobooooooboooobobooobobboooobooo
gobooooobogoboboboooobogobobobooooboboboboo 10
gboooooboobobooboooboboboboooobooboboobooao
ubooooboboboboboooobobaa

O

,000000,0000,0000000,000,0,000000000000000
0000000000000 000

00000

oooo

2
Ra—-& 20

N

Hal-SO,R, 1 WM\ Harcor,

R4

R4 R4 30

0o0000,00,00,00,0000,0000000000000000
0000000000000000000

ooooocooooboooooboobooboooobooooboboboooobooo
goobooboooooogooboboboboobooooboboboboo
gbobooboooooooobooboboboooboobooboboboobooao

OoOoo0ooood

O 40

000000000000 0000,0000000000000000000
ubobooobooboobobobooooobaan

ooooao

oooo



Oooooooooooooooooogdg

O 0Ooo0ooo
O O oOgoao
O Ooooo
O Ooooo

O Ooogoo
O 0Ooo0gooo
I Y o [

OOoo0oooao
O0Ooo0o0ooao
O 0Oo0Oo0ooo
O0Ooo0oooao
O0Ooo0oooaoo

Oooooooooooogodg
OO0 oDooo4gogooooogd
Ooooooogooooogd
Oooooooooooogodg
Ooooooooooood

O

O

O

O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0Ooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0O oo
O Oooo
O Oooo
O 0ooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0O oo
O Oooo
O Oooo

s 1375

2
Raj\

—

O
O
O

O

[ Ry |
O
O
O

O

oo

od
O

O Oooo

Rd-NH,

O

(18)

R2
Ra.ﬁ\
Rd-NH-SO,-R, Y

NoH

|
|

O

|

L0 0 50
ooo0o
ooo0Oo

a

O
OJ

Hal-SO,-Rq

O

i
>

N——

[

\OMs

If

JP 4883867 B2 2012.2.22

“NRd

\ 2
Ra d N ‘802' 6

slo0ouonoooooooboooooboogd
ubooooboobobobobooooobgann

O
O
O
O
O
O
O

Rd-NH-SO,-R,

O

ooooooooooao
oooooocooooao

gbooogooaoogan
ooooobooooooao
gboooooooogan
gbooooooogan

00000o0o00dad

0000000000 00Q0CCOO0ODDDOOOSANGHANEL E. et al., Synthes
(1996) ODOODO0O0O0DOO0DO0OOODOOODOOOODOOOOODOODODDDODOOO

gooboood,jghbooooooooooooooobonan

gbooogobogobobooouobuoboboboooobooboboobooo
oooooOoooooooooobObooooboboOooobbooooboodg
gobooooobogobobooooobgobobobooooboboboboo
uboooooboobobooboooboboboboobooobooboboobooao
oooooOooooooboooooooboobooooboooobooobooo

10

20

30

40

50



(19) JP 4883867 B2 2012.2.22

oooDoo
0000000000000 000O000O000000 RHIE R., Heterocycles, 41 (2)
323 (1995) J0O0OoOOODODOOOO0OO0DOO0OOOOoOOODOD

Oooooo
0000000000000 0000000000000000
Ooooooo
ooooo
R,-CO-R, R,Br + R,-CHO
\ / 10
a b
R,-CHOH-R,
lc R,
HN—— R,—CcHB—R, Hs'&
- N—
e
\R1 N
fo] R, 20
PN
P
N_._
I \H‘
0000 ,00,0000,00000000000000000000Q00 30

O d
O O
O O
O d
O O
[ |
0O O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O oOooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O oOooo
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

OoooooooooooooooooQgogoao
O
O
O
OJ
O
O
O
O
O
O
O
O
O
OJ
O
O
O
O
O
O
OJ
O
O
O
O
O
O
OJ
O
O
O
O
O
O

50

OoooooooooooooDoooogogogooao
Ooooooooooooooooooogooao
OO0 o0Doo40oDUoooDooUogUoDoDoogogooao
OooooooooDoooooDooogogooao
Oooooooooooooooooogogogooao



(20) JP 4883867 B2 2012.2.22

oooooao

0000 ,000000000,00000000000000000000 R.. LAROCK,
Comprehensive Organic Transformations, VCH editor 0 000 O0D0DO0OO0OOODOO
ocooooooo

ocooooao

o,0o0o0o0oo, 0000, 00g000O00 0000000000000 O0DOO0ODOO
oo0o0o0o0ooOD000000oooooo0o0Do0DDOoODO0DO00DO00o0ooooDooDoODDoODOoOOooOg
ooooooao

opooooog
goooaod
R e
S R\
A\ N
N + 0 N—~Re —™ | ’
Q\N : NH @N —Re
H2
q . b lHal-SOQRs

2 2

R R,X\

3IB\N / §O,R, 4_____.3 Nl:;' / SO,-R,
L0 T B

oooboo,00z0000g0000000D00CO000O0DO0COO0O0DOOOC
oooobooooooo0oooobooooooooooooDoao

]
O
]
O
O
O
O
]
O
O
[
O
O
]
O
O
O
[
O
O
OJ
O
O
O
]
O
]
O
O
O
O
O
O
O

OoooooooQgooao
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

OO0 ooDooggogoao
OoooooogogQgooao
OooooooogoQgooao
OoooooooQgooao

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O
O

Oooooooooooogogoooog
O0Ooo0oooao
O Oo0Oooo
O Ooo0oooao
[ |

[ |

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

O

10

20

30

40

50



(21) JP 4883867 B2 2012.2.22

Jodo0o0oo0dUoo0ooDoooUooooO0UUooDoUoUOUUoDoo0DUOOUDoDoODOoUOUDOoOoOOg
0oodooo0ooooDoooo0ooooOooooDoODOoOoo0oDooDOoooDoDooOooOoDoDooOOg
0o0ooDoo0ooooDoooo0ooDooO0o0oooDooo0oo0oDooo0oooDoooooDood
Jooooogoooood

oooooao

o,0o0o0o0oo, 0000, 00g000O00 0000000000000 O0DOO0ODOO
ooooooOooOooooooo, 000000 ,000,000000,0000000
0000 Uoo0ooDoOooU0oo0Ooo0oO0UoU0oDoOU0oO0OUDOoOo0DO0OUODDoODoOOUDOoOoOO
oooooooooood

oooooaog
Jodo0o0oo0dUoo0ooDoooUooooO0UUooDoUoUOUUoDoo0DUOOUDoDoODOoUOUDOoOoOOg
oood

oooooao

o000 ooooOooU0ooooO0U0oUoDoO0oU0UDOoo0DUOUOoUoDoOOoUOUDOoOoOd
JodooodUoo0ooDoOoUoUo0ooO0UU0DoDoOU0O0OUDOoOOoDO0UOUDDoODOoOOUDOoOOO
0odooo0ooooDoooo0ooDooOooooDoOoOoU0oDoDoOOoooDoDooOooOoDooOOg
0000000000000 o0o0oO0o0oUooDoO0oOoUDODo0oo0O0O0ooUooDoOoOoOooUDOoOOOd
JJoo0oodUoooooUoUooooU0UUoDoODU0OUOUDOoOoDUOUOUODDoODOoOUOUDOoODOOd
0oodoooooooDoOooUooooO0oooDoOOoOoUooDoDoOOoooOoDoDoODoOoOooOoDoDoOoOO
0o0ooDoo0ooooDoooo0ooDooO0o0oooDooo0oo0oDooo0oooDoooooDood
JJdoo0oodoo0ooDoooUooooO0UoUooDooUoUoDooDUO0OoUooDoODoOoUOUDoOoOOg
Jod0ooodoo0ooDoOooUoo0DooO0UoUoDoDoOO0O0oU0DOoOoDO0OooODoDoODoOOooUODOoODoOO
0oooDoooooooOooooDooUoo0oDoDoOoooDoDoOoooD,00o0o0ooDooOog
0000000000000 0D000O0O GREENE T.W. et al., Protecting Groups in Or
ganic Synthesis, second edition, 1991, John Wiley & Sons 00 OO0 O0O0OQOO0OOd

oooooo
gboboooooogobgoboboboooobobobobobooooobobobao
gboboooooboobobobooonn

uboogood

OO0OO0O0ODODOO0O00O0O0O00OD0OO0OO0ODODDDOOO0O0O PIRCKLE W.H. et al., Asymmetric syn
thesis, Vol. 1, Academic Press (1983) 0 0 0 00O OCOODODDOOOOOOODODOO
ugbdooboogooobouobobobooboooobobobobooboooboobobobaa
ooooboooooobooooobooooooobooooobooooobooboooobooo
gbobooooooobgobobobooooboboboo

gbooood
oooobooooooboooooboooooooboobooooboboooobooboooobooo
gobooboooooogoobgobobobooooboboboboboooobobobao
gbooboooooboobooboboooooboobobooboooo

ugboogood
ooooboooooobooooobooooooobooooobobooooboboooobooo
gboobooooooobgobobobooooboboboboobooooboobobobao
ugboooooobooboobobooboboooboboboboobooooobobobaa
oooboooooobooooobooooooboooobooOooobooooobooo
gboboooooooboboboooooboboboboboobooobDobobo
gboooao
oooobooooooboooooboooooooboobooooboboooobooboooobooo
gooobobooooobooooobooooooobooooobooboooobbooooboOooo
gboobooooooboobgobobobooooboobobobobooooobobobao
ocooooOoOO0OO0O0O0O0O0oOooOoOOooODODOOO0O0O0O0O0oOoOOaoOaOHollister, Pharm.

Rev.; 38, 1986, 1-20, Reny and Sinha, Prog. Drug Res., 36, 71-114 (1991), Consro



(22) JP 4883867 B2 2012.2.22

e annd Sandyk, in Marijuana/Cannabinoids, Neurobiology and Neurophysiology, 459,
Murphy L. and Barthe A. Eds. CRC Press, 19920 O

oooooao
gboobooooooobgobobobooooboboboboobooooobobobao
ugbdoooooobouobobobooboooobuoboboboobooobouobobobaa
ooooboooooobooooobooooooobooooobooooobooboooobooo
gobooooooooobgoboboboooobobobobobooooboobobobao
ugboooooobooboobobooboboooboboboboobooooobobobaa
oooobooooooboooooboooooooboobooooboboooobooboooobooo
gobooboooooogoobgobobobooooboboboboboooobobobao
gbooboooooobooboobobobooooboobobobooboooboobobobao
ugbooooooboobobdotb oboboooooboboboboboobooboboon
gooboboooooboooooboooooooboooooboobooooboooobooo
gboobooooooobgobobobooooboboboboobooooboobobobao
ugbdooboooooboobogoboboobooooboboboobooboooboobobobaa
O

gbooogd

oooooOoooobDooooboOooOoo0oDbDDO0 KUSTER J.E., STEVENSON J.1., WARD S
.J., D"AMBRA T.E., HAYCOCK D.A. OO0 J. Pharmacol. Exp. Ther., 264 1352-1363 (
1993)) D OOODODDOOOO0ODODOO0OOOOOD

oooooaog

0000000000000 00000g,00000000000OC00O00O000O00C
oooooao

o000 ooooOooU0ooooO0U0oUoDoO0oU0UDOoo0DUOUOoUoDoOOoUOUDOoOoOd
0000000 O0oDOooOoDdaoPertwee R.G. OO0 Marijuana, Harvey D.J. eds, 84
Oxford IRL Press, 263-277 (198) DO OO0 UOODODOOUOODODOOOO

oooooaog

0000000000000 000D00g,000000000000000000000
oooooao

0000000000000 0O0O0000D0O0O0D0Dg 000000 OoOOOoDOOODO
Joooooogooood

oooooao

0oooooooooooooooao

oooooao

oooo
0oodoooooooDoOooUooooO0oooDoOOoOoUooDoDoOOoooOoDoDoODoOoOooOoDoDoOoOO
Jo0oo0oo0oo0doo0ooo0ooo0oo0oo0oO0oo0oooO0OoUoDoo0O0oooDoOoOoOoUDoOoOoOg
o0oO0o0o000.000®WU0000000000000DO0O0DD0 . 00000O0O0oO0OoOao
0ooooooUooooO0Uoo0oD. 000000 U0UO0DDoODOoOoUOoDOoOOoDOoOoDoDoOOO
0oo0o0DooooooDoO0o0oo0ooDoD . 0000000 oDoooUooDooOoooDoDooOoog
ooO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oOoOoOo3®wWo000000000000000000000O0O0OO0
Jodo0oo0oU0oo0oooU0U0oo0ooDoU0oUU0DoODU0DU0OU0UO0DOo0DO0O0 . DDoDoDOoOoDoDoOOo
ooooooooooDoooo0ooDooO0O0 . 0Doo0O00 . Doo0O0o0ooDoDooOooOoDooo
0.0J0000000. 0000000000000 U0UbDo0oo0O0OooUooDooOoUDoOoOg
000000000000 D00000D000o0oooo0o®00000D00oo0oooao
0ooooooooooo0oooDoOoUoU0DoODOoO0OU0o0D0.0coo0ooDooOooOooDoDooOoo
0.0000000oDoo0o0o0Doo00o0ooDoo0o0o0oDoooo0oDooooooDooog
JJdoo0oodooooooUooooO0UUoDoUoUUoDOoOo0DUOUUOUoLDoOOoUOUDOoOOOd
OO0O0O0OOT™ NMR 000 OO 0300 MHzO CDCl5,8 ppmOd O )0 2.85 O 3.000 mtO 2H)O
2.910 sO03H)O03.570 00 t0OJO7 00O 2HzO 2H)O 4.250 sO 1H)O 4.640 mtd 1H)O 7



(23) JP 4883867 B2 2012.2.22

.20 O 7.350 mtO 9H)O 7.360 ddO JO 8 0O O O 1HzO 1H)O 7.710 tO JO 8HzO 1H)O O

gooano
gooao

et al.

ao
OO
oo
g
OO

O 0Ooo0ooo

(0]
(o]
(&)

oooooooooooooD oo ooooo0ooDooD oo oooQo=2o0000m0:
OO0 ooooooooooogogogoao

OoOoooooooOooooooOoooooooooooooooonong-e
e e A B |

O

O

ooobooOooobobOoooo0oboo0ooboOoO0oOooDbO0OOO KATRITZKY AR
, J. Heterocycl. Chem., 271 (1994) 000 O0O0O0O0oOoQoOoOoODODOOOO.OO
0000000000000 00D0O000D0O0O0DO0O0OD.00O03W0000
oooobooOooooboooooboooco.obobcoobobobooOooboooo
gboboooobooboboboooobobo

O

O

OCoOO0OD0ODO0OO0O00O0O0O00OO0OOOODDOO CGRISAR M. et al., J. Med. Che
(973 OoOoOoooOoOOoOOoOooOoobDoOoOoOooooDboooooDoao

OO0 oooooooooogoQgog
Oo0oooooooooood

O
O

O

O
O

ugbobdooboooooouobobobdoboooooboboboboooo
00000000000 .0003%M000000000000000000
0000000000000 D00D.00D03M0000000000000
gbobdooboooooooboobobdobooooobooboboboobooao
S000000000000003M000000000000000000
gobobooboooobogobobotboooooboobobob.obobooo
gboobooooooooobooboboobooooo.ocboooo.boobooao
ooooOoooooooo . oooboooooobooooooobobooooobon
000000000000 0000000000000000030000
gbooboboooooboobobooooobooboobobooooo.oon
ugbobdooboooooouobobobdoboooooboboboboooo
oooobooogoao

ooooocooooooooooboobooooboooobobboooobooo
ooooooooooo0oooobooooooboboOooobooooDbooo

ugb.oboobooboboobooboobobooooboobobobooooooboao
0000000000000 0D000D000D00D00O000O0DO0DoOOooOonS®

00000000000 .00003%0000000000000000.000
gboboooooobobobobobooboboboboboooooobonn
ugboboooooobob.oouobo.ooboboboboooooobann
go.0oocoooobooooobooboooboobobooooboooooooooonn
0000000000000 D00D0O00D03W0000000000000000
gbobooooooobobobobob.oboboobooooobobo.boonn
00000000030 0000000000000300000000000
gobobooooogoobobotbooooobooboboboobobobOo.bo
ugboboooo.bobooobooboobobooooboobobobooooboooboao
uybdobdoooooobuoboboboboooboboboboboooooboann
000000000 NVMR OO0OODOOD300 MAz, CDCl5,8 ppmO O )0 1.260 t0O
JO 7.5Hz0O 3H)O 2.760 qU JO 7.5Hz0O 2H)O 2.85 O 2.950 mtd 2H)O 2.900 sO 3H)O 3.53
OO0 tOJO7 000 2HzO 2H)O 4.220 sO 1H)O 4.690 mtd 1H)O 7.070 dO JO 7.5Hz0O
1H)O 7.15 0O 7.300 mtO 9H)O 7.640 tO JO 7.5Hz0O 1H)O O
gboboooooogobgoboboboooobobobobobooooobobobao
0000000000000 0000.0000®W000000000000000.0
0000000000000 0000000.00003%M00000000000000
gooobobooooobooooobooooooobooooobooboooobbooooboOooo
S00000000000000DO00D0O0DO0ODO0O0DO0DOD.0000000000
ugbooooooobooboboboobooo . bobobo.obobooobouobobobaa
ooooboooooobo.ocoooobooooboboo.obobooooboboooobooo

10

20

30

40

50



Oooo0oooQgdg
OO0 o0oooogoogdg
OOoooooaog

Ooooooo0oooooooooogogQgg

~+
v/
O o0ooooDoooogoogoo

4
O
0
4
O
0
O
O
O
0
4
O
0
O

OooDoooooooogogQgogao

OOoo0oooog
OoOoo0ooogod
OooOoo0ooood

O
t0 2H)O

a
O
O
a
u

O

O Ooo0oooao

(24) JP 4883867 B2 2012.2.22

ooooobOooooobooooooboboobooooobooOoooboobooooDoOod
0000000000000 000000000000000000000
o.Jobooooooboooob.cooobobo0ooobboooobooo
oooooboooooboooooboooog

O

gobooogooboooboboboooobobobobooooboboboboo

0000000000000 DO0D0O0O0DO0OD0O0ODO0OO0DOD0O0ODOO0DODOn
.000000000D00000D00D00000D00D00D000D00O0O0DoOOooDOaOn
0000000000000 00D0ODO0D0O00DO0OD.0000000D0O0On
OoDooooDo
.0000o3o

0D00D000®W00000000000000000000
gboooobooboboboooooobouoboboboaooo
oooobOooooboooobooooooboooon.on
00000 .0003%000000000000000D000
gboooobouoboobooboobooog.oboooooboao
S000D00D0000000000000D000000000
gbooooboobo.coboobobobobooogoobo
gboooooobooboboooooobooboboboobooao

00
oo
uo
OO
oo
ano

O Ooo0oooao
O 0Ooo0oo0ooao
Oo0ooooogoogdg
Oooooogoogg
OooooooQgdg

0000000000000 00000000000D00O0000O0 (Bond Elu

3.

oo .00co0ooobooooboo0ooobooboo0oooboooobon
oboobooooobo . ooooboobooboboobooo.obooooboan
03W000000000000000000000000000000
oooboooooobooocoooobooooobooooooooooDoo.
oboboooooboobobobooooobooboboboooobonn
ugbobooooobooboobobooooobooboboboooobonn
H NMR 0 OO OO 0300 MHz, CDCl5,5 ppmO O )0 2.870 s 3H)O 2.890 m
55000 tOJO7 000 1HzO 2H)O 4.180 sO 1H)O 4.690 mtO 1H)O 7.15 O

O Ooo0oooao

7.300 mtO 8H)O 7.470 dd0d0 JO 8.5 0 O O 4HzO 1H)O 7.580 dd0JO09 O OO 2.5HzO 1
H)O 7.730 dO JO 2.5Hz0 1H)O 8.10 O 8.200 mtO 2H)O 8.970 dd0 J0O 4 OO O 1.5HzO

1H)O O
O

Oooooooooood
OO0 oDoooooooogdg
Ooooooogogooooaog

Oooooo4o0ooooo4oooooogoQgog

OoooooQgooao

O

g
ubooogoboobobooouobuoboboboooobooboboobooo
OD00D000.0003%M000000000000000000000O00.
0000000000 .00003®M0000000000000000D000
0000000000000 00D00O0D0O0D00O0DO0OO0DODOoOooOoO3w00n
0000000000000 00000000000000000000
gbooooobooobobobooooobobobobooobobo.cooboo
gboooo.bobooobooboboboooobobobobooooooboao
ugboooobooboad

O

uboooooobobooboooboboboboooobooboboobooao

goooooooboooooobooboooobooooobooooooobooooooao
.oooooo0ooooooooobooO0oobooOooobobboUoooDbooooDooOoo
.ogooooooooobooooooobouoooboooob .ocoooooboboooooDoao
000000000000 000000003M00000000000000000
00000 .00003%M0000000000000000.00000,000000
oooooooooobobooooboooooooooooboboooooboobooooobooboo
00000000000 .000000000D00000000D00O03W000000
000000000000 03M00000000000000000000000A0

10

20

30

40

50



Ooo0oo0ogoood

O

Ooooogogooao
Ooooooogoogooao

=

(25)

JP 4883867 B2 2012.2.22

ugboboooooboobobob.oboboooobooboboobooooboooboao
ooooooooooo . ooboobo . oobooooobooboooooboo.ooaon
go.0ooocooooboooooboobooooobobooooboooooooboooonn
0000000000000 0000D000D000DO0DO0O0DOoOooooDoooos®
uybdobdoooooobuoboboboboooboboboboboooooboann
0000000000000 00000003M00000000000000A0
goboboooooboobobobooooboboboboob . boobooobo
ugb.oboobooboboooboobobobooooboobobooboooobooboaa

oooooOooooboooooobooboboooobooooboooooobOboooooao
HNMR OO0OOOOD300 MHzO CDCI5,6 ppmO O )0 2.600 tO JO 7HzO 1H)O 2.840 tO J

O 7HzO 1H)O 2.990 sO 3H)O 3.360 00 tOJO 7 O OO 2.5HzO 1H)O 3.560 0 O tOJ
O7 000 2.5Hz0 1H)O 4.010 sO 1H)O 4.850 mtd 1H)O 7.10 O 7.250 mtd 8H)O 7.40
0dd0OJO 7.5 00 0 1HzO 1H)O 7.540 ddO0 JO 8.5 0 O O 4HzO 1H)O 7.740 ddO JO 8
g

OO0 7.5Hz0O 1H)O 8.200 O O dO JO 8HzO 1H)O 8.540 O O dO JO 9HzO 1H)O 8.990 d

10

20

30

ddJOo4 000 1.5HzO 1H)O O

oooooao
gboboooooogobgoboboboooobobobobobooooobobobao
00000 .000000000D00000.0003%W000000.0003%O0000
oooboooooobooocooooboooooboooobooooooboboObo . Oooboobooo
ooboooooobOooooboooooboooobooOooobooboooOoo
gbooogd

ugbodaao
ooooboooooobooooobooooooobooooobooooobooboooobooo
gboobooooooobgobobobooooboboboboobooooboobobobao
0.000000000000000000000000000000000003000
ooooboooooobooo . ooboooooboobooo0oobooOoooobobooOooboobooo
00000000000 .00000000000000D000D0.00003%w0000
gboooooobooboo.coboobo ., 0oooboobooboboobooooboobobobaa
uybdoodoooobouobdoboboobooouobuoboboboboboobouobuobobaa
goooo.0ooooboo.ocooobooooooboboooobobooooboooobooo
0000000000000 D00000O0000D000D00000DO00000DO03000
ugbdooboogooobouobobobooboooobobobobooboooboobobobaa
0000000000000 00000003M000000000000000000
gobooooooogoobgobobobooooboboboboboooobuobobao
ugboooooobooboobobooboboooboboboboobooooobobobaa
0000000000000 00000000000000003W000000000
gobooboooooogoobgobobobooooboboboboboooobobobao
gbooooooooboobobobooooboob . oooboobobooboob.obao
ugbdoooooobouobobobooboooobuoboboboobooobouobobobaa
000000000000 00000000000000000000000NVRDO
OOO0OO0D300 MHz, CDCI5,06 ppmO O )0 2.640 tO JO 7HzO 1H)O 2.810 tO JO 7HzO 1H)
02.980s0O3H)03.360 00 t0OJO7 000 2HzO 1H)O 3.55000 tOJO7 O0OO 2H

z[J 1H)O 4.020 sO 1H)O 4.860 mtO 1H)O 7.10 O 7.250 mtO 8H)O 7.600 ddO JO 8 O O
O 1HzO 1H)O 7.660 t0O JO 8HzO 1H)O 7.930 O O dO JO 6HzO 1H)O 8.060 O O dO JO 8
HzO 1H)O 8.660 dO JO 6HzO 1H)O 9.320 0O O sO 1H)O O

oooooao
gooobobooooobooooobooooooobooooobooboooobbooooboOooo
0000000 .0000000000000000.000®00000000.000
0000000000000 D00000O0D00DO0O0D0DO0O0DDO0ODOODODOO.OO0
ooooboooooobooooobooooooobooooobooooobooboooobooo



uoof
oooooao
gooao
gboooon
ugbooogaoan

(26) JP 4883867 B2 2012.2.22

gboboooooboobobobooobooboboboboooboobonb
uboobooooobobobobooooboboboboooobann

.000003%W000000.0000000000000000000O0O000000
gobooooooooobgoboboboooobobobobobooooboobobobao
0000000300000 00000D00D0D0O0D0O0O0D0ODDO0ODO0OODOooOOn
0000000000000 00D00000000D00000000000000300.
0000000000000 D0D0D000O00DO0DO00DO0DO0OODOO0DO3W0000
ugbooooooobooboboobooobooboboboooobobobo.bobob
ugbooooooboobobobooboooobobo.cobob . oboobobobada
oooooo.oobooooob.ooooobooooboobooooboooobooo
0000000000000 D00000O0000D000D0000D3W00000000
ugbooooooboobobooboooboboboboobooobo.ooboobobaoann
000000000003 000000000000000000000000000
goboooooooboobob .obobotbooooboboboboooboobobonb
ugboobooooooboobooboboobooooboobobooboobooooobobobaa
0000000000000 00000000O0YNVWR OO0OD0O0OD300 MHz, CDCls,5
ppmd O )0 2.80 O 2.950 mtO 2H)0 2.870 sO3H)O 3.510 00 t0JO7 OO0 1.5Hz

good

Ooooogogaog

Oooooooooooooogogoooo
OO0 Do ooo4gogooDoooggogoao
OO0 ooooooooooogoggooao
Oo0ooooooooooogogQgoo

OooooooooooooQgoao

O Ooo0ooood

O

ooooo
oooooo
ooooon
oooooo
0300 ,00

Ooo0ooooNvIODOoOoOoooooDooooDoooooooogoao

ooooon

2H)0 4.180 sO
00 5HzO1H)O 7.640 0000000000 dOJO 8HzO 1H)D 8.520 0 O dO JO 2Hz
1H)O 8.610 0O O dO JO 5HzO 1H)O O

O
O
O
O

0O.000¢0°%0

O

1H)O 4.650 mtO 1H)O 7.15 0 7.350 mtO 8H)O 7.370 0 O ddO JO 8

O o0Ooo0oo0oogoan.
OoOoo0oo0ogao

00000O00000000000000000000000000000
000000000000 0O000000000000000000000
00.00003%M0000000000000000.000000000
00000000000 .0000000000000000000000
000000000000 .000000000000000000000
0000000000003 00000000000000000000
000000000O0000000000000000000000000
00000000 .0000000000000000000000000
.00000.00000000000000.00000000.00000
00000000000 00000000000000000000000
0003%M00000000000000000000000000000
00000.000000000000000000003000000
00000000000000000000000000000.000
00.0000000000000000000000000000000
00000O00000000000000000000000000000
ODOO0OOOMNMR OO0OO0OO400 MHz,O CD3),S0 d6,8 ppmd O )0 2.78

t0 JO 7HzO 2H)0 3.060 sO 3H)O 3.370 tO JO 7HzO 2H)O 4.450 sO 1H)O 4.710 mtO 1H
07.30 0O 7.500 mtO 10H)O 8.210 O 0O dO JO 6.5Hz0 1H)O 8.270 0 0 sO 1H)O O

oooobooooooooooooooooobobooooDoao
oooooOoOo.oboocoobooOoooooboooooboon
OJoboooooboooooboooc0ooobbooooDbon
0000000000030 00000000000000
ooooobOoooooooooooboooooooboooooao
oooobOoooooooooooboooooooboooooao

OoOoo0ooog
OoOoo0ooood

10

20

30

40

50



OooooooooQgooao
OO0 ooooggogoao
Oo0ooooogogogogooao
OooooooooQgooao

e s e e
Oooo0oooogoQgoo

Ooo0ooOo0oonod
Oooo0oogood

.80

OoooooooooogoQgdg
OooooooooooQgg

OoOooooogod

O Ooo0ooooaog

O
g
go

oo oooooogg

oono
u o

ogono

O
g
u
O
g
goaoaao

27) JP 4883867 B2 2012.2.22

0000000000000 D00O00003W00000000000
oooboooooobOoooooooooobooooboboooboooooano
.ooooobo.oooboboooobooooboooobooOo.ooobooo

gboboooooboobobobooobooboboboboooboobonb
000000000000 0003W0000000000000000

oooboooo .ooooooobOooooooO.ocoobooocooooao
gboboooooboooboboboooooboboboboboooobonon

oooobooooooobOooooooboooooboooobobooboooooao
00000000003 00000000.0003%MO0000000O0
gboobooooobooboobobooooobooboboboooobonn

0000000000000 000000D00D00O000DD0O0ODOODOODOOnn
.ooooboboooooboooo.obooo0oooboboooobooooboooooao

gboobooooooobooboao

gboboooooboobobobooooooboobobobooooobonn
ugbooooooboobooboobooooobooboboobooooboog.

3000000000000 0D00000000D0.00000000000000

gooao

ooboooooobooocooooboooobooooobooooooD.o

S000000000000D0000000DO00D0D00DO0ODO0O0DO0ODODOOnS30
gbouooobobobooouobuobobooboooobooboboboooobogann

ugbodaao

0000000000000 003M000000000000000000000A0
oboooooooboboboooooboobobooboobooooboboboboboo
goboooboobooooooboobobobobooboobooboboobooooob . oo
o.ooboooooobooobooobob.coobobOoo0oO0o.oooo0oobobOoo0ooooboon
goboooooooboobotbooooobogobobobobooobooboboboboog
0000000000000 D0D0O00D00DO0OD0O00O0DO0O0ODO0O0ODODOoOn

ug.cgbobdoboooobouobobobooooouoboboaoboaoa.o

g.0oooocoooobooooobo.ocooboooo.boooooobooooaon

gooao

oboboooooboobobobooooobooboboboooobonn

3000000000000 000000D0000D0O0D0DO0DO0O0OD0ODODOD0O
g.oooocooobooooobo.ocooboooobooooooobooboooooao

gooo
goaao

gbobooooobogooboboboooooboobobobobooooboonn
000000000 NMR OO O0ODO0O 300 MHzO CDCl3,d ppmd O )OO

O 1.900 mtO 10H)O 2.820 sO 3H)O 3.360 0O O tO JO 7.5Hz0O 2H)O 3.460 0 O tO
JO 7.5Hz0O 2H)O 3.590 mtO 1H)O 4.080 mtd 1H)O 4.420 sO 1H)O 7.20 O 7.400 mtO 8H)

Ooooooooogoooogoo

Oooooogogogooood
Oooooooooood
Oo0ooooooooood
Oo0oooogoQgoooao

oooboooooobOoooooooooooboooobobooboooooaon
gbooboooooobooboboboobooooobobobobooon.ob
0000000000000 0DO0DO0O00O0DD0DO0ODOoDOoOoOoD.ooo®
oo.0o0ocooobooooboooobooboooooboooobon
0300,0000000000000000D00000000D0DO0D0
0000000300000 00000D0O00DO0®O000000onoag
oooobooooooobOooooooboooooboooobobooboooooao
ooboooooobOoooooooboooooboooooooobocooooao
b0 .oobobooooooboob . obooboboboooobonn
uboobooooobobobobooooboboboboooobann
oooboooooobOooooooooooobooooooboon

10

20

30

40

50



Oo0ooooo0ooooDooo0 oo ooooooDooogooao
Ooo0oooooo0 o0 oo ooo0o oD oD oDooOo0o oo ooogooao

0

ugoad

(28)

JP 4883867 B2 2012.2.22

ooooobOooooobooooooboboboooobooooboooooooboboooooao
000000000000 000000.00030000000000000 .0
S00000D000000D0DO0O0DO0O0DO0ODOO0D.00D3W000000000
0000000000000 D000D00O0D00DO0O0D.0D0D0O00O0DOOoO0nS®

OoooDoooDh oo o oo o oo oooooogoooogoog

oooobooOoooobooo .oboooobobcooobbooOooboooo

0000000000000 000DO0D0O00DO0DO0ODOO0DOD.0o0o300
oooooooooobooooobooooobooboooooboooooooooaon
0000000000000 003W0000000000000000000

O

g

u

O
gboobooooogobobotbooooo.oooooboobooboboooboooboo
ugbooboooooboobobo . bobo.0bobobobo.boboooboobao
uybd.bcobdobdobooboboboboooobobobobooooobaa
000000000000 00000000000D0300000000000
gbobooooooboobobobooooobobobobooo.obobooobooobao
ugbd.bcobobobobooobooboboboooobooboboobooooboobaa
uooboooooobOooooooooooan

goo

t
gooooooooboooooobooboobooooboooobooooooobooboooooao
goobooooooboooooooboobooooboooooooboooobooo.oon
gboboooooobgoboboboboooboobobobobooooooboonn
000000000 O00®WO000000000.0003%M0000000000
000000000000 D000D000.0003%00000000000000
gboboooooobobobobobooboboboboboooooobonn
gboboooooobobobobobooobobo.coboobo.ooooboan
ooooo.oooboooobo.oocoooboooobooboooooobooboooooboao
0000000000000 D00D0O00D00DO0ODO0OO0DODO®W0D00000
gboboooooobobobobobooobooboboboboooooobonn

obouobobooboouoouobuoboboboboboobuobobobooouobo.ooboahb
.Joooboboooooboooboooo.ooo0oooboo0o.oDoboo0ooobOboooOoDbon
gboobooooooobgobobobooooboboboboobooooboobobobao
0000000000000 000000000D0O00D0O0NDNO0DO0ODO0DODOD0O
o.oooocooooboooooob.coooboboooooboobooooboboooobooo
gobooooooogoobgobobobooooboboboboboooobuobobao
000000 O00D0OOOOM™NMR OODOOD300 MHz, CDCl5,8 ppmd O )0 0-790 mt
0 2H)0 0.950 mtO 2H)O 2.110 meD 1H)O 2.840 s 3H)T 3.170 O O 0O JO 7HzO 2H)O 3.
500 mtd 2H)O 4.180 mtO 1H)O 4.290 sO 1H)O 7.20 O 7.400 mtO 8H)O O

O

OoooooooooogoQgdg
OoDooooogogooood

0

Ooooooooogoooogoo

ooaog
oooooo
oooooo
oooooo
.0000so
.00030
oooo
oooo

,u oo

O
O
O
O
O
O
O
oooooao

OooOooooogod
O

O O0Oo0Ooooogod
OO0Ooo0ooood
OoOoo0ooood
OOoo0oo0oood
O Oooooogod
OOoooood
OoOoo0ooood
O O0Oo0oooogod
OOoooood
OOoo0ooood
OO0Ooo0oo0oood
OO0Oooooogod
OOoooood
Oo0Ooo0oo0oood
O O0Oo0oooogod
OOoo0ooood
OoOoo0ooood
O 0O0o0ooood
OO0Ooo0ooood

od

u
O
a
a
O
g
a

0o0oo0O0oooooon
0.000000000
Soo,00000000
0o0o0o0oO0ooooooo
oooooooooo.
000000 0ooDoO0n
000000 oooon

ooooooooooao
oooooOoooooao

10

20

30

40

50



ugobooooooooobobooboo . bobooooobo ., 00, b0bo0oooobo.o .o
oooobooooooboooooboooooobooboooooboboooobobooooobooo
0000000000003 000000000.0003%M000000000000
0000000000000 00000O0.000%W0000000000000DO0O00
ugbdoooooobouobobobooboooobuoboboboobooobouobobobaa
oooobooooobooocooooo.oobooo.oobooooobobbooooob.ocoo
gobooo . boboooobobobotbooooboboboboooboobobonb
0000000000000 0O000D000D3W00000000000000000
ooooboooooobooocooooboooooboo.obobobooobobooOooboobooo
gobooooooooobob .obobo .bobobobooobobob . obobOob
ugb.goboobobooboooboobobobooooobooboboboooooboobonnb
0000000000000 000000®W0000000000000000000
gooobooooooboooooboooooobo.ococooobboooobooboOo.obooboo
goboo ., oo, 0oobogobobo.b0b.0oo0oboboboboboooboobobobao
ugbdooboooooboobogoboboobooooboboboobooboooboobobobaa
000000 O0DO0OOOOMNMR OODOOOD300 MHz, CDCl5,8 ppm0 0O )0 1.20 O 1
750 mtO 7H)O 1.840 O O t0O JO 12.5Hz0O 1H)O 2.290 mtO 1H)O 2.350 mtd 1H)O 2.820

sO 3H)O
)3 7.20
0ooo
00
00
00
00
.0 .

O Ooo0oooao

Oooooo4oooooogogooao

u
O
O
t
u

Ooooooooooooo0oooooQgoooao

Ooooooo0ooooo4oD oo oooooooDoDooogogooooaog
OO0 o0DoDoodUooDooo4dooDoogdJgoooao

3
=
|

3.35 0 3.550
O 7.450 mtO 8H)O O

od

mtd 3H)O 3.660 mtO 1H)O 3.90 O 4.050 mtO 2H)O 4.510 sO 1H

(29)

JP 4883867 B2 2012.2.22

og,00,00o0o0o0o0boo0ob . o.ooooboobobobooooobobobaa
ubooouobouoboboboooouobobobobooobobobao
o.Jobobooooooocooobooooboooooooooonn

uond
ooo
oono
uono

.0oos3;0o
,00 ,0

go
uo
O

Ooooooao-e
O0Ooo0oooogd
OoOoo0oooogod

O

Ooooooo0oooooQgooao

0000000000000 0oO0OD3W0000000000000
oooooooooobOooooboo . oobooooboooooao

u
O
g
a
O
g
g
u

O
O

Ooo0ooogoQgQg
OO0 oooogogdg
OooooogoQgdg
OooooogooQgQg

oo
uono

g gono
a

oooano

g

a

u

aono
oogd
gono
gono
u

gooao
oooao
goood
gooao

0.0
oono
uono

O0Ooo0oo0ooao
O Ooo0oooaog
O0Ooo0oooaoo

ugbd.0b.oboboobao
ooobooooobooogd
gb.obooboboo,o
gbooooboboobao
0000000000 .000
Do0O00DO0O0O0.0o002o00
gboooobooboobobao
uboo.obobodo.baobad

u
O
g
g

O Oooo

OJoboooboooo0ooooboboooobooooobooooooan
0000000000000 0000®W000000000000
uboooooobooboobooboooo . boboobobooboannb
oooooboooob0o.Obooob0.bocooobooboOooboooboo.o
Aoogboboboboooobogobobobobooooobobonb

g

O

oooooo.,oon

, O o0oooooao
gbooooogan
ooooooooano
gbooboooogao
obooooogan

gbooon
ooooao
obooon
gbooon

gboooobooboobabd
oooooOocoooooooao
g,0o0oboooooobogo.o.n
gboooobooboobaoba
SDooDoDOoD0DO0O0D0OD0OoO
gbooooooboobobao
gboooooboobooboba
gboooooboobao .o

O Ooo0oooao
O Ooo0ooooo
O0Ooo0oo0oood
O 0Oo0oooogod

.0ooao

ug,00, 000000000 .0.00co0o0obobooboo0oooboooooooooao
oboobooooobooboboboooooboobobobooooobobobao
O00DOOOM™NVMR OO0 DO O300 MHzO CDCl5,8 ppmO O )0 1.00 O 1.85

8H)O 2.140 mtO 1H)DO 2.330 mtO 1H)O 2.820 sO 3H)O 3.40 O 3.600 mtO O H)O 3

10

20

30

40



71000 ddO0JO 8 O OO 6HzO 1H)O 4.100 mtd 1H)O 4.470 sO 1H)O 7.20 O 7.400 m

t0 8H)O
0Doo
oDoo
0Doo
0oo
0Doo
.0 .0

OO0 oDooooo0 oo ooo o0 ooDoogoQgoo

oo oooooooooooogog
OO0 Do ooogogooooogdg
OO0 oDooooooooooogdg
oo oooooooooooogodg

Ooooooooogoogo
OO0 ooooogogodg
oo oooooogogoo-g
OoooooooogogooQo
OO0 ooooogogog
OO0 oooooogogo-g
oo oooooogogooQg

O
od

(30)

JP 4883867 B2 2012.2.22

og,00,000o0o00bo0ob . 0o.oooobooboboobooooobobobao
ubobooooobobobobooouobooboboboboboooobobobada
oooooO.0oooooooboboooobobcooobbooOooboooo

oooo3oo,0

g o

g
u
O

goad

0
.0o0o03wo0o0oao
,00,00
O
0

goad
gugod

O Ooooo
O Ooooo

goooooobobo.bobobo,b
gbooooboobobobooobonn
oooobOoooobOoooobooo
goooo .0b.0boboboogoobgno
gbooooboobobobooobonn
ugboooobooboboooob

gboooobooboboobooobgnn
oooobOooooboooobobooboo
gboboooobobobobooobgnn
DO0D0DO000O0D0DD.00O0D03w000
oooobOooooboooooboobooo
oooobOooooboooooboobooboo
gbooooboobobobooobonn
ug.bogbdoobooo.boooobghb
oooobOooooboooobobooboo
gboooobobobobooobognn

U
t
O
g
g

OO0 ooooogogog
oo oooooogogoo-g
Oooooooodg

, O ooooooao

a
O
g
a

uoboooooad
oooobO.coo

gboooooog
oboooooand

oooooooao
.0o0o03wo000
oooooo?®
Oooooon
Soopooon
oooo.oo
.00000 .o
ooooooo
0ooooo3o
0oooooo

.0000000000000D0000O0O0O0O0O0O0O0DO0ODO0OO0OOOOOOOoOn
0000000000000 00.0000000000000000000000000

0000000000000 0000000000000O000ON0ONONooNooonoon
O0O0O0O0OO0OM NVMR OOO0DOD0300 MMz, OO0 CDLCO0D d4 O O O O O CD5),S0
d6,5 ppmOd O )0 2.720 mtd 2H)D 2.920 sO 3H)O 3.360 mtd 2H)O 4.320 sO 1H)O 4.730
mtO 1H)O 7.10 O 7.450 mtO 15H)0 O

oono

Oooooo4o0ooooo4oooooogoQgog
Oooooooooooogooao

OO0 OoOooog4dooooogodgogogoao
Ooooooo0ooooogogogoao
Oo0ooooQgoooao
Oo0ooooogoOoooao

oo

ugbooouobooboboobooooobooboboobooobooobouoboboboobooo
000000000000 0000000000000.00003 00000000
S00,00000000000.00000000000000000000DO0ODO0.
0000000000000 D0O00DO0DO0O0ODO0ONDODOODO.0O0D00O

oooobooooooobooooboooooboboooooboooooooooaon
ooooooooobooog

oo

O

OOoooooogQgoao
OoooooogQgoao
Oooo0oooogoQgoo
OO0 oooodgogogao
OoooooogQgoo
OooooooogogQgoo

Oooooood:
OOooooogod

oooooOoooobood
gbobooooooboboo
gboooooooono .o

0ooooOooOooon
000000 DOoDOon
ooooDooDOoDOon
0300000000000 0000®0000000
0000000000000 D00000D00000000
00000 . 0000000000000 DO0OD0O0O0O0OO

0.00000.00000000D00000D00D .00

ooooooooooooog,
obooooobooboboboond
uoboooobooboboooao
oooooo.oooooooab
0000000000000
gboooobooboboooo

.JoooooooboooobooOooooboooooobObooOooDbon

10

20

30

40

50



Ooooooogg
OOoooooao

O

O 0O0o0ooooog
OOoooooaog
OOoo0ooooao

O

O

O

(31) JP 4883867 B2 2012.2.22

0000000000000 0000O03W000000000000000
oooobOoooboooOoooobOooo . obobooooobOboooboDbon
ooooboooob.ocooob.ocoooooboooo0oboooob.on
g.0oboboboooboboboboooobobobobooooooboo
000000000000 D000D00®M0000000000000000
oooooOooo .obocooboboooooboobo.oobobbocooobooog
gooooooboooboboboooooboboboboo,0boooooboo
0000000000000 0000000O00O0M™NMRODOODOOS300M

Hz, CDCl5,d ppmO O )0 2.820 sO 3H)D 2.850 mt0 2H)0 3.520 00 t0JO7 00O 2H
z0 2H)O 4.220 sO 1H)O 4.470 mtO 1H)DJ 6.75 O 6.900 mtO 3H)D 7.20 O 7.350 mtO 8H
Yoo

g

O

Ooooooo0oooooooooooogogoooaoo
OO0 O0Oooo0doooDooUogUooDoogUgoooao
OOoDoOoooo0ooooo4ooooDoogogogoooaog

Ooo0oooooo0ooooo0 oo oDoooo oo oDoooo oo oDoo4oooDooooQgg
OOoo0oooogod
I B I
OO0Oo0oooogod
OoOoo0oooogod
OooOoo0ooood

OooooooooooQgg
OO0 oDoogogoooooogdg
Ooooooooooogogg
OoooooooooooQgg

O

Oo0ooooooooooogogodg

OoooooooQgg:e

.00003%0000000000000000.0000000000000000

gbooo.0boooobobobobooooboboboboooooboao
uboo.obooouobogo,cuobuoboboboooobooboboobooo
0000000000000 00000000000000000000
00000000 D03W00000000000000000000®0000
gbooooboobobobooooobobo.0boboboboooooboao
oooooooooooo . ooboo.ocoobobooobobboooobooboo
oooboooooobOooooobObooooboooooobObooooDbon
0D000®000000000000000
gbooo.booouobobaoboood.d
oooobOoooooooooooboooooao
0000000000000 O0D0O0O0®000
Adoooboobooboboboboooboooboao
ooo,00o0co0o0oboboocoooobooooonon
gooooooboao

O Ooo0ooooaog
O Ooo0ooooog
O Ooo0ooooao
O O0Oo0ooooaog
O Ooooooaog
O Ooo0ooooao
O Ooo0ooooao
O Ooooooaog
O Oooooooo
O Ooo0ooooao
O Oo0ooooog
O Ooooooaog
O Ooo0ooooo

.2 Jbugbdobdoboouooobouobdobobooboooouobuoboboboooan

00000 .0003%0000000000O00O0O0.000?3
gboboooooobobobooooooboobo.cobo,og
0D03%M00000000000000000000000O0
0D00D0000003M000000000000003000
gbooooobooboboboooooouoboboboboog
gboooobo.boooboobooboboboboooboooboao
.ooooo.ooooocoooboooobobo.ooboooo

O Ooo0oooao
O 0Ooo0oooao

0
g
U
0
U
u
0

0000000000000 000000D000D00D0DO0DO00DOoOoDOoo3;o00

gbooooboobobobooooobobobobooobobobob.g

uboooobogog.cgbobobo,bobobooooboboboobooo
oooooOocooobood

g
uboooooobobooboooboboboboooobooboboobooao
000000000000 000000000000.0003M000000
gbooogoobobobobooobgobobobooooboboboboo
0000000000000 0D0D00O00DO0Do®M00000000noon
000000000000 000.0003%M000000000000000
ooooobOoooooooooobOobooooboboOooobboooobooog
0000000000 0®MO0000000003%M000000000D000
ubooouobobobooouobuobobobooooboboboobooo
oooobOooooooOooo.oooooobooOooOooobObooooDbon

10

20

30

40

50



(32) JP 4883867 B2 2012.2.22

ugboooooooobob . obobo.bobobobooobobobob.obob
ooobO.cooobobocooobooooboobooo0ooooboooobobooOooboobooo
000000000000 00000000003M0000000000000000
goboobooooooobgobobobooooobo.ooooboobobobobDb.bo
ugbdoooooobouobobobooboooobuoboboboobooobouobobobaa
ooooooooboooao

gboooog

gbodbooboooboobobobobobooobobobobobn0O KATRITZKY ALR.
et al., J. Heterocycl. Chem., 271 (1994) OO 0OO0ODOOOOOOOOOOOO.ODDOO
0000000000000 D00000O00DO00DO0O0O0O0DO0.0D003W000000
ugboooooooboobobooooboobo.ocoboobobobobooooboobaonb
ubdoobooooobobobooboooboboabada

oooooao

OO0O00DDOO0O000O000oooOooODDODO0OO0O0OO0OOd GRISAR M. et al., J. Med. Che
m., 885 (1973) DO OOOODOOODOOOOODOOODDDOOOOOO

oooooao

gbooao
gbobooooooooobooboboboooobooboboboobooooobooobaob,
oooobooooooboooooboooooooboobooooboboooobooboooobooo
oooooooooboooo.boooobob0,oo0boboc0ooobboooobooboo
gboooooooboobob . oboboboooooboobobobooooobobonb
ugbdoooooobouobobobooboooobuoboboboobooobouobobobaa
ooobOooo .ooboo.oboobobbooooboooobooOooo0ooobbooobo.oobooo
gboobooooooobgobobobooooboboboboobooooboobobobao
ugboooooobooboobobooboboooboboboboobooooobobobaa

3000000000000 00000000000O00000000000000.00
gboboooooogobgoboboboooobobobobobooooobobobao
Agoboobobooboooooboboboobooooobobobobooooboobobonb
ugbdoou,gbobdoouoocuobuobobdooboooobuoboboboooboobobonn
OO00OOOM™ NMR 000 OO 0300 MHzO CDCl5,8 ppmO O )0 2.390 sO 6H)0 2.890 O
O 0 J0O 7.5Hz0 2H)O 3.510 sO 3H)O 3.770 mtO 2H)O 4.270 sO 1H)O 4.770 mtd 1H)O 6
.730 sO 1H)O 7.20 O 7.350 mtO 8H)YO O

oooooao
goboob,pobobooooobogobobotboobooboboboboooobobonb
0000000000000 0O000D000D.000®M0000000000000A0
0000000300000 00000D000D0OD.00D000000000,0000
0000000000 .00003M00000000000000000000000
gboobooooooboooboobooboooooboobobobooooboobobobaonn

0000000000000 0000000000000O00000D0O0D0OO00.O
000000000000 .00000000000000000003000000
gbooboooooboobobobooooobobobobooboooboobobobonn
0000000000000 D00O000DO0O0D3W0D00000000000D00O0

O 0Ooo0oo0ooao

oooobooooooooooobooooboooooobobooooobooooo,
,00do0boooobooocooboboouooboooobooboooooboooooboon

0000000003MO00000000000000000000000000000
0003W0000000000000000000D0ODO00O00DO0ODOO0DO.0o0ao
ugbooo,bo0booboooboobobobooooboobobobooooboobooobaonn
oooooao

oooooao

gboooad

uod

O

10

20

30

40

50



OO0 oooooogoQgog

(33) JP 4883867 B2 2012.2.22

uobooooooobooobobo.bobooboooo,b,0b0obo0obobooobooobo
oooooOoooobooobo.booooboooobooOooobobOoooooboon
oooooooooboooobooooobooOooooobOboooboboooOoobooboo
oobooboooobgog.oooo.ooooooboboboboooobobobo.bo
ubooooboboboboooooobuobo bobobobobooobobaa
000000000000 00000003M00000000000000000A0
gobooooobgooboboboobooooo . obooooobobobobooooboDbo
gboooooobobobooooboobobobooobooobooboboboobooao
oooooooooobocoooboooobooooobo,0,00b0bOb00oOooboOoboo
0000000000000 00D0D0000O000D000™ NVMR OOODOD 300 MHz
CDCI3,6 ppmd O )0 3.010 sO 3H)O 3.090 00 tOJO7 OO0 1.5HzO 2H)O 3.700

00 t0J07 000 1.5HzO 2H)O 4.280 sO 1H)O 4.760 mtd 1H)O 7.20 O 7.350 mtO 8
H)O 9.010 sO 1H)O O

oooooo
Dooo0,0,00000000000000000000000000000000000

O

000000000000 00000000.0003%M00000000000000

.0J000000O000Oo,0,0000000000000030D0000000D000

Ooooooooooooogogoooog

000000000000 D03W00000000000000000000
000000000000 0000000000®M00000000000
00003000000 00000000000000000000000
O.0o0ooooooooboooobo.ocooooobooooDbon

O

0000000000000 O00O0O00O0O00OO0ON0OO0ONOoONONoooooao
0000000000000 O00O0O00O0O00O0O00O0O0O0O0O0O0O0OnooaO
.0000000000000000000000000000000O0.00000
0000000000000 O000O000O000ON00NON0oONONoONooonoonad
000000000000 O0O0O0O0O00OO0OO00O0O00D0.0000.0000000000
0000000000000 .00000000000000000000000000
0000000000000 O00D0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O00O0O03000
0000000000000 O00O0O000O00O0O00OO0ONO0ONONO0ONONoo.0ooon
0000000000000 O00O0O00O0O00O0O00O0O00O0O00O0ONOoonooan.o
0000000000000 O00O0O00O0O000O000O00000000000000
0000000000000 00000D00000000000000000O0%HNWR
00000300 MHz, CDCl4,d ppmd O )0 2.95 O 3.100 mtO 2H)O 3.000 sO 3H)O 3.5

OoooooOoogooao
OO0 oooogoogdg
OOooooogoogdg
OooooooQgdg

O

90 mt0 2H)O 4.220 0 O sO 1H)O 4.690 mtd 1H)D 7.20 O 7.350 mt0 9H)O 7.600 mtO 1
H)O O

g
u
O
g
a
O
g
a
O
O
g
u
O

ubooouobouobobooboooobooboboboobooobouoboboboobooo
oooooooooobooo .bobooooboooobooooobobO.ocoobooboo
0000000003000 00000000000000000000DO0000an
0000000000000 D00O0000DD00D0O0D.0D0000000O00000
000000000000 0000000003M0000000000000000
0003000000000 00000000000000000DO0ODOODOoGOan
goooboooooooobooboo . ocoboboboobooooobooboobooboboo
oooooOooooooboobooooboooobooOooooobObooobooboooOooobooo
oooooooooboooobooooobooOooooobOboooboboooOoobooboo
oboobooooooboobobaa

uoboood

oooano

10

20

30

40

50



OO0 oooooogoQgog

DClg,3

Ooooooogoogooao
OOo0Dooo-gogoao
OO0 oooooggog

O

O

ooooao
ooooao
ocoooao
ooooao
ooooao
ooooao
ooooao
ooooao
ooooao
ooooao
ppmd O )O

N OO DODOoOoOoOoQgdQgogaoao

(34) JP 4883867 B2 2012.2.22

ooobooooooobooooobobooooboooooobooboooao
ooobOooooooocoobooboooooboooooobooooao
.00003%000000000000000000 .00000

O Ooooo

gboobooobobobobooooboboboboobonn
000000000 O0D0®W0000000000000000
000000000000 000D00O0003M0000000
0003000000000 00003%WM0000000000
uoboobooooboobobobooooboobobooboo.boab

g.0boboocoooobooooobooboooobooooboooo

000 . 000000000000 NVMR ODOD OO 300 MHZO C
.810 sO0 3H)O 2.860 O O 0O JO 7.5HzO 2H)O 3.500 O O 0O JO 7.

5Hz0 2H)0 4.200 sO 1H)O 4.530 mtd 1H)O 5.360 0 00 0O 0 0O 1H)O 6.70 O 6.850 mtO
3H)0 7.15 O 7.350 mtO 9H)O O
good
uono

ooooobOooooboooooobooboooobooOooboooooobOoooooao
gboboooobobobooogoboboboboooobobobobooooDoonon
Aooooboobooboooooobogooobobooooooboobobob.obobao
oooooOooooboooooobooboboooobooooboooooobOboooooao
ooooobooooooboooooooboboooobooo.oboo0o.oobOoboooooboao
gbooo.gobooooboob . obobobobooooboobobobooooboonn

Oooooooooooogooao
OoooooooooooogogoQg

OOoo0oooogod
OOoo0oooogod
OooOooooogod

Oooooooooooogogooooao

O

O

O

gbooooboobooboboobooooboboboboon
OD00D0O000D0D0.00003%00000000000000
.00000000000000000003M0000000000000
0000000000 0®MO0000000003M000000000O
000000000000 000D0003MW00000000000030
oooboooooobOooooboooooboooooobOoooooboon
gobooooogoobooboboooooobobobob.obob . obOob
ubobo.oboboocoboobo . ooobobobobooooobooboaanb
0000000000000 00000000000003O00000

Oooooogogogoao
Oooooogogooao

0000000000000 0O000000000000000000000O030
oooobOooooooOooooobooooooobooooboooOoob.on
gboooobo.ooboboboboooobobobobooooooboao
gbo.bobooboooboobobobooooboboboboooobao
oooooOoooobOoooobooooobOooooOobooOoooboon

goad
gugod
goo
goo
god
.00

good
god
oooano

OoOoo0oooodgadg

gobooooobgoobooboboobooooobuobobob.oboboboooobobo
AOoobooboobooboooooooboobobooboooobobobooboooan

g
u
O
a
a
O
g
g
O
O

OOo0ooogooogaog
Y O Iy

OoOooooogod

uboooooobobooboooboboboboooobooboboobooao
oooobOooooooooobobobooooboboOooobobooooboodg
00000000 .00003%W000000000000000000D000
gbooooboobo.coboboboboooobobooboboooooboao
oooooOooooobooooooboooobobooobobboooobooo

0000000000000 000000000.00000000000000
0000000000000 00000000003WM0000000000000
0000000000000 0000000D0O00000®M0D0000000000
0030000000000 00000000000000000000000000

10

30

40

50



OOoooooog
OOoooooao

4.

OO0Oo0oooog
OoOoo0oooaog
OoOoo0oooao
O Ooo0oo0oooao

O

O

O

coCly,3

2H)0 O

e e
Ooooooo0oooooo0ooDooooooooodg
s s ) s e e s e e Y R [ |

OooDoooooooooooooogdg

OoooooooooogogQgoao

O

O
4
O
0
4
O
0
O
O

sy |

300000000000000000000000000000000000000.

a
u

goobooooooooooobooooobobooooobbooOooboooo
gbobooooooboobobobooooobobobobooobobobob
Aooboboboooobobobooboooobooboboobooon.oo
oobOooooooOooooooboooooboocooobobooooboooOoo
gobobooooooooboobotbooooobobobo.bobo.bobOoob
ubooboo.bobobooboo.ooooboboobobooobobooboon

oo
u

O0Ooo0oooog

O

g
O
O
g
u
O
g

ppmdd
210 0 0 sO 1H)O 4.600 mtd 1H)O 4.740 O O dO JO 4HzO 2H)O 7.10 O 7.450 mtO 1

(35) JP 4883867 B2 2012.2.22

.ogooooooooobooobo . ocoooooboobooooboooooao
oo.0oooo.oobobooooboobcooooboooooboooo.o
oooobOooooboooobob oobooooooboOooooaon
0003000000000 0000000000000D00000
ooo.oooooobooboooboobooo . oDbobobooooobooooooao
oooooOocooobOoooobooooobooOoooooboooooao

0000000000000 O00D0O0O0O0™NVMR OOODOD 300 MHz

0 )0 1.800 mtO 1H)O 2.830 sO 3H)D 2.870 mtO 2H)O 3.520 mtd 2H)O

O Ooo0oooao
O0Ooo0oo0ooao

U oboooooooboooooboooobooboooooboooooooooonon

gboooooooboobo.coboboboobooao

uoboood
oooooOoooooobooooobooooobooOooooobObooobobooOoobooo
0000000000000 D0.00003W0000000000000000000A0
0000000000000 000O000D0DD®W00000000000000Oan
0000000000003 0000000003M0000000000000
0000000000000 D0000D0®M00000000000oD300000
gboobooooooobooboboboboooboobooboboboooonbDg.
uybobdooooouobuoboboboboooboob.ooobo.oboooobaan
goobO.0o0ooobooobo.0bocooobooooboboo0ooobboooooao
0000000000000 0000D0O00D0000D0O03W000000000

ugbooboogooobobobobooooobobobob.oboboooboobaa
.ooobobooooobooooobooboooooboobocooobobooOooboooo

oo
g o

O

Ooooooood
Ooooooggogo
OoooooogoQgoo
OooooooQgoo
Ooooooggogao
Ooooooogoggoo

O

O

ooooao.
ooooon
oooooo
ooooon
ooooon

O Oo0oooogd

O
O
O

OoO0oooogooOoooaoo

g
a
u
O
a
a
O
g
a
O
O
g
u

OO
ooog

0000000000000 DO0O0O0DO0OO0DOoODOn
0000000000000 DO0OD0O0ODO0OO0DODOn
.00003%W0000000D00000.00000%0
0000000000000 D00000D0.00000
0000000000000 D0OD0O0DO0OO0DOoODOn
000000 D3W0000000000000DOn
00000000000 OoOooDOoOo®mO0000onoan
0000000000000 DO0O0O0ODO0OO0DODOn
.0000000D0000D0O00DO0OD0O0OD0DOODODO
0000000000000 D00D0000O0D0.0000
0000000000000 D00000D00000000

g
a
u
O
g
a
O
g

3000000000000 D000D0D0O0O00DO0ODODOOan

oo.0ooocoooobobocoooboo.oooboooooboao
ooobOooooboocoooobooooboooooao

10

20

30

40

50



(36) JP 4883867 B2 2012.2.22

0000000000000 0000000000000000000O000OY NMR
OO000DO00O0S300 MHz, CDCl5,6 ppmO O )0 0.870 dO JO 7HzO 6H)0 1.60 O 1.900 mtO
5H)0 1.930 0 O 0 JO 11.5Hz0 2H)O 2.030 dO JO 7.5Hz0O 2H)O 2.840 sO 3H)O 2.890

od
620
O

Ooooooo0oooooo0ooDoDoooo0ooDooogogoooao
Oooooooooooooo oo ooooooooooQgogdg

dO JO 11.5Hz0O 2H)O 3.380 0O O t0O JO 7HzO 2H)O 3.470 0O O t0O JO 7HzO 2H)O 3.

mtO 1H)O 4.080 mtO 1H)O 4.430 sO 1H)O 7.20 O 7.400 mtO 8H)O O

O O
oo
ao
od
oo
ao
uo
O

Oo0oo0oooogd
Ooooogogao
Ooo0oooQgogoao
OooOoo0ooood
OoOoo0oooogdg

U
u
0
U
g
U

goboboooooobooboboboobooooobobobobooo
gboboooooboobooboobooooooobooboboobooao
0000000000000 000000000000000
gbobooooooobooboboobooooobobobobooo
0000000000000 0O0D00O00oO0O3W00000000
gbdoboooooboobobooooooooboboboooo

0000000000000 0000003M00000000000

S00000D000D000D0ODO0O0DO0O0DO0OODOO0DO0ODO0OODOO0DODOOooOOan

I B |
O Oooo

OO0 oDooo4ogooDooogogogogoao
Oooooooooooogoggooao
OooooooooooogoQgooao

OooOoo0oooodg
OoOoo0oooogdg
Ooo0oooogdg
Ooo0oo0ooOodg
Ooooooggogao

0O.0000°30
ooooooo

03W0000000000000000000000O000D0OO0O0
ooobOooo.ooooooobOoooooobo . oobooocooooao
gboboooooboobobobooooooboobobobooooobonn
ugboboooooboobobobooobobobao

goooocoooooooooobobooooboooooboboooobooo
oooooooooooooooboobooooobobooooboooobooo
0000000000000 0O000D0.00003%M0000000000
OJoboooooboooooooooooooocooobooOoobooOoan

0000000000000 00D00DO00D0O00O0300

000000000 .00003%W000000000000O0
oooobOoooooooooooooooooboooooao
0003%W00000000000000000000D00DO0

gbooooboobooboboooooooboboboobooo
0000000000000 O00oOooo®*W0D0000000
000000 .00003%0000000000000000
gbooooobooboboboooooooboboboboo
gbooouoboobobobooooobouoboboboooo

OooooogogQgoao
Ooooooogogoao

0000000000000 0000000000000000000000000

gobooooooogoobgobobobooooboboboboboooobuobobao
Aoooboobooboooooobooboboobooooobobobob.obOoboo.bonb
ooooboooooobooocoooobooooobo.oobooboooobobooOooboobooo
0000000000000 D0D0D000O00DO0DO00DO0DO0OODOO0DOoODO3000
gbooboooooobooboobobobooooboobobobooboooboobobobao
gobouoboboobooouoouobuoboboboooooboboboboooboobobonn

OoooooQgoooao
OoOoooooogoQgoo
OO0 ooooggogao

OoOooooogod

O
g
g
O
g
g
O

Ooooooogogoo

gooooooooooooooboboooobooooboboboooobooo
gbobooboooooogobobobobooooooboobobobobooo
gboooaoaao

gobobooooooogobobobobooobooobooboboboboo
gboboooooooobooboboboooboobooboboboobooao
ooooOo.0oooobooooooboooooboobooooooooboooooboon
.Jooboboooooobooboooobooo0ooboobcooobooOoobooOoo
00003000000 000000000D0 .00000000000000
uybdoobooooobobobobooooobobobobooobobob .obda
0000000000000 0000000000000000000000000

10

20

30

40

50



ooooooo
ooooooo
oooooogao
ooooooo
oooooogo
oooooooon
oooooo
ooooao
ooogo
ooogo
ooogo
ooao
0oo0ooO0ooOooooan
00000000 DOoOD
ooo0ooO0oD0DOoDooOonD
00oo0ooOooOooooan
00oo00oDOoO0o0oO0oDOoOoD
ooo0oooO0oDOoDoOoOoD
00oo0ooO0o0oOoooon
0oo0o0oO0ooOooooan
10 0 0 0 JO0 7HzO 2H)O
.20 O 7.400 mtO 13H)
oo
0ooDo0o0ooooo
0oDooOooon
0oDoooooo
0ooooooon
0ooDoo0oooon
00oo0oo0oooo
0o .00000
0ooDo0o0ooooo

OOooooooooooo0 oo oooo0DooDooogoooodg
e e e e e [
OO0 o0oo0oo0U0oooDooUdUoDoDooUUoooDooogogooao
OOooOooooU0oooooooUoDoDoDooogooDooogogogooao

Ooooooooooooooooogodg

Oo0ooooooooood

37

JP 4883867 B2 2012.2.22

0000000000000 0000000000000D0O0aOd
oooboooooobOoooooooooobooooboboooboooooano
oo .0ocooobooooboo0oooboobooo0oooboooobon
gboboooooboobobobooobooboboboboooboobonb
uboobooooobobobobooooboboboboooobann

oooobooooooobooooboooooboboooooboooooooooaon
00.000003%MW0000000000000000000D00D0O00O00O0
oboobooooobooboboboooooboobobooboooooboobobaa

3000000000000 0D00000D0000D0O0D00ODO0O0O0DO0ODOOD0O

O

Oooooogogooao
OoooooogogoQogooao
Oooooooogooo
OO0 ooDoodgogooao
Oooooogogooao
Oooooogogogooo
OOoo0oooogoogooao
Oooooogogooao
Oooooogoooao
Ooooooogoogooao
OO0 ooDoodgogooao

O
O
O
O
O
O
O
O
3
O

Oooooooodg
O Oooooogdg

OoOoo0ooogQgogao
Oo0ooogoQgoao

O

-420

OoO0oo0ooood
OO0Oo0oooogod

O Ooo0oooo
Oooo0oood
Oo0Ooo0Ooood
OOoo0oooogod
OoOooooogod
OoOoo0ooood

O

00000000003 00000
000000000003 0000
0000000000 O0DODOO
goooOoooobooo .ooobon
gbobooboooobooboboboo
gbooobooboooboo.oooooboag
ooooocoooobooooobooo

14 NMR 0 0 0000300 MHzO CDCl5,8 ppmd O )0 2.7
mt0 2H)O 3.490 mtd 1H)O 3.700 sO 2H)O 4.250 sO 1H)

gboobooooboobobobooooboboboboo
0000000000000 D0O0ODO0O0ODOODOOn

O
g
a
u
O
g

O
g
a
g
O
O

O
g
g
U
0
g

O Ooo0oooao
O 0Ooo0oooao

OO
oo
go
uo
OO
oo

O
g
a
u
O
a

oooobOoooobOoooobooo
gbooooboobobobooobognon
goboooooboobobobooobonn
b .gobobooouoboboaobaao
0D00D0000000D0300000
0000003000000 0000

0000000000000 00000O0000D0ODO0O00DO0ODNDODODOaO
oo.0boooo0oooobooooobooooooboooOooobObooooDbon
gobooogoobobobooooobogobobobooooboboboboo
Aooobooobooboboooooobooboboboboooboobobaodn
oooooOoooobooooooobooooooon

ubdooboooooboboboboooboboabada
3000000000000 0D000000000
gbobooooobobobobooobobobao
0030000000000 000000000
0003000000000 000000000
0000000000000 D0O0DOoOD®30000
0000000000000 DO0OO0ODODOOD
oo.0o0o0co0oooobooooobobooooboobon
goobOooooooocoooobooooobooo
uoboboooooboboboboooboobobao
uyboobooooooobaoboabad

10

30

40

50



OoOooooaog
I B
OO0Oo0oooog
OoOoo0oooaog
OoOoo0oooao

(38) JP 4883867 B2 2012.2.22

ooooobobooooooooooobooooooboooooboooooobooo,
ooooobOoooooooooobOobooooboboOooobboooobooog
o,J0ooo0ogoooboooooboobou0oooobooooooobobooooDon

oooooooooobooooooboooobobooobobboooobooog
oooobOooooobooooobobOoboooobobocOooobboooobooog

.0000000000000D000D000DO00O0DO00DON0ODONOOoO0Ooooooon
0D00D0.,000000O00O0O00O0O00O0O000O00O0O000O000O0YNNMROOODO
0 0 300 MHz, CDCl5,8 ppmd O )0 2.730 mt0 2H)O 3.40 O 3.550 mtd 3H)O 3.700 sO 2
O 4.260 sO 1H)D 6.690 tt0 JO 9 0 0 O 2HzO 1H)O 6.830 mtd 2H)D 7.20 O 7.350 m
t0 8H)O

OoooooooooooggaoQg
OoooocoooooooogogoaQg
OO0 oDoogogo0oooooggogao
OooDoooooooogogQgogao

O

O

O

a
u

gbobooogoobobobooooobgoboboboooobobobobo,
uboooobobooboboaobaao

0000000000000 00000000000000000000A0

gbooboooooogobogobobobooooboboboob,o

0000000003000 00000000000000O00n

0000000 .0003000000000000000O030

goobooooooocooooboooooboooooobooooao
S000D0000D0O00D00D0ODO0DODO3W0D000000
uybobooooooobobobooboooobo.ooboobaa

ooobOooooobooocooooboooooboooooobooooao
OR00DO0D0DO0DO0O0DD0DO0ODO0ODO0OD0OO0ODODODOOODOODGO

gboobooooobooboo.cobooboboooooob . oo
goobOooooooocooooobooooboooooobooooao

OooooooooooogogoaoQg

Oooo0ooogogooao
OOooooodgogoao
Oooooogogooao
Ooo0ooogogooao
OO0 oo0ooodogoao

,Jouoobobooboooooobgoboboboooobobobobooooboobobonb

O00OO0OOODOOOM™NMR OOODOOD300 MAz, CDCl5,8 ppmO O )0 2.810 sO 3H)O 3
.020 00 t0OJ0 7.5Hz0 2H)0 3.380 0O O t0O JO 7.5Hz0 2H)O 4.230 sO 1H)O 4.400 mt
O 1H)0 4.540 sO 2H)0 6.750 €0 J0O 9 O 0 O 2HzO 1H)O 6.950 mtO 2H)O 7.250 mtO 8H

Yoo

Do0o0o00

Doooao

0000000000000 ODOO0OODODOOODOOoODOOoDOoOooOoooooooo,
000000000000 O0OOO0O0O00
0D.0003%M00000000000000000000000000000000000
0000000000000 0O00D0DO0D0ODONOD0NOO0ONOoONOD,000O0o
0000000000000 003M00000000000000000000000
000000000000 .00003%M00000000000000000000000
000000000000 000000000000003W000000000000
000000003000 0000000000000000000000oooon
0000000000 .00000000000000000000000000000
0000000000000 0000000000000000000000000000
000000000 .0000000000000000000000000000000
000000000000 ,0000000000000000000000000000
OOOO™NMR ODODODDOO300 MHzO CDCl5,8 ppmO0 0)00 00000000000
00000*.06 000 2.1402s0 00 3H)O 2.970 mtd 2H)O 3.430 mtO 2H)O 4.20 O
00 4.2502s000 1H)04.54 000 4.750 4.800mt0 00 1H)D4.68 000 4.7

g0 00 2s000 2H)O6.700 mtd 3H)T 7.240 00 sO8H)O O
oooooao

10

20

30

40

50



(39) JP 4883867 B2 2012.2.22

oooooOoooooboooooboboboooobobooobobbooooboodg
ooooboooooooooao
000000000000 D0O0D0OD0O0OO0DO0ODO0ODOO0DODOODOoGOan

ooooo
ooooo
ooooo
ooooo
oooooo
oooooo
oooooo
Dooooo
ooooon
oooooQ
DoooooQ
oooooo
0ooooo
oooooo
)0 2.830 sO

-5Hz[O

OOooooo4o0ooooo4o0ooDooo4o0oooooogogog
Ooooocoo0oooooo0ooDooooooooodg

O

O

3H)0O 3.020 O O

OO0 oDooggUoooDoDooUUoDoDooogUogooooog
OOooooooooooo4o0ooDooo oo oooogogg

OoooooooooooQgdg

0

O

O

OoooooogogoQgoao

O

Ooooooogoo
Oooooogogogao
OooooooQgoo
OooooooQgoo
O0o0Doooogogao

O 0Ooo0ooao

O 0Ooo0oo0ooao
OoOoo0oooogd
OoOoo0oooogod
OooOoo0ooood
OOoo0oooogd
OoOoo0oooogd
Ooo0oo0oood

O

OO0 ooooogogog
Oo0ooooQgooao
oo oooooogoogoo
OO0 ooooogogog

O

OooooQgooao
oo ooooogogoog

O

ubooouoboobobobooooobouoboboboaobooo
00003000000 000000000000000A0
0000030000000 00000000000D00O0
0000000000000 D0O0DO0O0OD®W0000000
0000000000000 000000000000A0
oo .bobobooooobouobobobobooobogooboo
gbooooboobooboboooooooboboboobooo
ubooouoboobobobooooobouoboboboaobooo
oooobOoooooooooooboooooooboboooooao
ODO0OD0DO0OOOM™NVMR OO0 OO0 O300 MHz, CDCl5,8 ppmO O

3H)O 3.020 0 O 0O JO 7.5Hz0O 2H)0O 3.400 O O 0O J0O 7.5Hz0O 2H)O 4.23
O sO 1H)O 4.430 mtOd 1H)O 4.570 sO 2H)0O 7.20 O 7.350 mtO 8H)O 7.320 0 0 dOJOS5
2H)0 8.600 O O dO JO 5.5HzO 2H)O O

O 0o oo
O Oooo

0000000000000

u
O
u

Aouoboobobaobdooooaf

O oooooogd
Ooooooogodg
OOooooood
O Oo0oooogd
Oooooogdg
OOoooooogod
OO0 oooogd
O ooooogdg
Ooooooogodg
OoOoooooogod

O
*0o0O0ooO0oOoO0o0O0o0n
.00000000000o0o0o0ooo0d
0000000000000 000000000O0O00O0O00OROOOOOO
O
O

0o0o0o0O0O0oooooon
oooo.0oooo®o
0oooo0ooooooon
ooooooooo300
oooo0oooooooso
SUopoDOoOoooOoOooao
oo®0D0D00o0ooao
00000000000 oDOoOoOoao
00000000000 oOoOooao
0oooooo®o00000ooao

OoOoo0ooogd
Oooooogod
OooOoo0ooood
OOoo0ooogd
OoOoo0oooogod
Oooo0ooood
OOo0o0oooogd
OoOoo0oooogd

200

gbooooooboboboon
oooooboobobooboobood

oooobOooooobooocooobbooooboooooobooooao
ooooDoooooon

O

td Jo
)0 4.220 sO 1H)O 4.350 mtO 1H)O 4.560 s 2H)O 7.230 0 O sO 8H)O 7.310 ddO JO 8
000 5HzO 1H)O 7.800 O O dO JO 8HzO 1H)O 8.570 dd0 JO 5 O O 0O 1.5Hz0O 1H)O 8.
630 0 0 dO JO 1.5Hz0O 1H)O O

ooobDoo
ooooao
ooooboooooobooooobooooooobooooobooooobooboooobooo

gbooooboobobooooobobobo
g

gbooouobooboboobooobuobobad
ooooboooooboooooooboooooao
gboooobobobobooobobobao
a gbooooboobobobooobobobao
O NMR OO 0D OO 300 MHz, CDCl5,8 ppmO O )0 2.800 s
7000 1.5HzO02H)0 3.380 00 tOJO7 OO0 1.5HzO 2H

O 0Oo0oo0ooao
O Ooo0oooao
OOoo0oooaoo
O 0Ooo0ooo
O Oo0oooog
O Ooo0oooao
O0Ooo0oooao

10

20

30

40



gooao
gooano
gooao
gooao
ugbodaao
ogooano
gooo
goaoaao
gooano
gooo
gooao
ugbodaao
gooao
gobooao
gbooao
ogooano
gooo
gooaao
gooano
gooao
00 MHzO

1H)O 4.750 mtO 1H)O 6.

O Ooo0oo0oooao

OOoo0oooOooOoooOoao
Oo0ooooodgogoooao

Ooo0oooQgooao

Ooooooo0ooooooooooogQgo-g
Ooo0oooOoooao

O

O0Ooo0oooog
OoOoo0oooo
O0Ooo0oooao
OO0Oo0oooog
OoOoo0oooaog
OoOoo0oooo

O

ooao
00DO0D0OA®D000D00D0O0DO0O0DO0ODO0ODOO0DODOO
,2 Jooobooboobooooboboboobo,oboboboboooboan

cClg, 5

OO0 ooogogdg
Oo0ooogoQgooao
Ooo0oooQogooo

0

O

ppmt

(40) JP 4883867 B2 2012.2.22

0000000000000 D00.000003%w000000
oo.0boooooboocooboboooooboooooboon
ooob0.00oo0ooboocoooboooooboooooboon
oo .boboboobooboboboboboooboobo
ubooouoboobobobooooobouoboboboaobooo
O

oooooooooobooooooooooooooooooo,

ubooouoboobobobooooobouoboboboaobooo
000000003 00000000000000000A0

gbooooboobobooboobooooobobo.0oobao

0000000000000 000D00O00®W00000
oooobOoooooooooooboooooooboooooao
gboooobooboboboooooooboboboboo
gboooooobooboboooooobooboboboobooao
O000,00000000000MN®0000000000
D00D000000000O000O0O0O0MNMROODOODS3
0)0 3.170 mtO 2H)O 3.610 O O 0O JO 7.5Hz0 2H)O 4.370 sO
300 6400000000 1H)O7.20 0 7.350 mtO 8H)YO 7.620

OO0 dOJoO 7.5Hz0 1H)O 7.690 O O t0O JO 7.5Hz0 1H)O 7.760 O O t0O JO 7.5HzO 1H)
0 7.930 00 dOJO 7.5HzO 1H)O O

oooooo
,0o0o0o0o0o0o0ooooooooooDboo,00000o0ooO stoss, Po et al., Che

O

Ooo0oooooo oo ooooooogoooog s

ooooaog
oooano
Oooooon
ooooooo
ooooooo
.000o0oso
ooooooo
ooooooo
, 0000000000000 0D0000D00D .00o0o0o03W000D000ooao
00000000000 D0D00000000D0D0o0oooooos00
000000000000 0000D00000000D0ooOooooao
00000000000 000000.0000000000000
00000000 .00000.0000000000000000D0
0300000000000 00000000000000o0oOoOan
000000000000 000000000000000000a0

OO0Oo0oooog
OoOoo0oooaog
OOoo0oooao

Ooooooooogoooao

g
u
O
g
g
O

g
u
O
g
t
O

OoOoo0oooaog
O0Ooo0oooa.o

O0Ooo0o0ooao
OO0Oo0Oo0ooao
O0Ooo0oooao

. Ber. (1975), 108 (12), 3855-63 U 0 0D OO OOODOOOOOODOOOODODOO

gobooooooboboobooooobobobobooooog,
ubd" ooboobobobooouoboboboobooobognb
0000000 .000003%000000000000000
0000000000000 D3W0000000000000

0000000000 .00D00®M000000000000.
oooooOooooobooooooboobocoooboooobooo

3 pUO0ODO0O0D0DO00O0DDODODOODODODODODODOD.00000000000
0000000000000 O00O0O000O00O0O00O0O00O0ONOoO0ONoooooao
000000000000 0O00O0O00,00000000000000’ 0000

000000000000 0O000O000O0000000000000000000
OTH NMR OO0 OO0 0400 MHz, CDCl5,8 ppmO O )0 1.470s09H)02.770 00 t

JO 8HzO 2H)O 3.520 mtO 2H)O 4.190 sO 1H)O 5.060 mtO 1H)D 6.75 O 6.900 mtO 3H)
07.15 O 7.350 mtO 8H)O O

10

20

30

40

50



Oooooooooooaog
= OO0 OO0 OoOoOoo0oooQgg

Ooooooooogooogao
Ooooooooooo0oogao

(41)

JP 4883867 B2 2012.2.22

oo

O
uoooboooooobooooboooooboboooooboooooooooao
gbooboooobo ., oobooooboobobobobooooboboboboonn
ubooboooobo.booooobooboboboooooboobobobooboobo.bda
oooobooOoooobooooobooocooooboooobo.ocooboooo
gbooboooogoob ., ooooobgobobobooooboboboboon
0000000000000 D000D00O000D0DD0O0DO0O0ODO0ODODODGOaO
ooo.0oocoooooooobobooooboboooobooOooboooo
oono gbooooboobobobooobooboobobobobooobonb
oono Aoobooboobobooooobobooboboboobooboobaonnb
uond gboobobobobobooobooboboboboooobonn

(Flash Pack)O
ooooao
ooooao
0000000000000 00D00000O00DO0DO0OO0O0OO0DODOOooOan
Oo0oooDooWerck)OOOOD .OOOO0DDODODOO0OODDODOOOODOOOOOO
0000000000000 O00D . 000000000 o0oDoDoDoODOoo0o0DoOogon
0000000000000 oo0oooDDoODO0D00DU00o0oooDoDoDoDoDoDoOoooooOg
0ooDoO000oo0oo0ooooooooDooO0, 00000 ooo0ooODDDODO0DO00OoO0oo
DO00DO0OOOOMNMR OO0OO0OOD300 MHz,O CD3),S0 d6,8 ppmd O )0 2.770 mt

OooooooQgodg

O0Ooo0ood

OoooooooNoOoOoOoOoooogoog
OO0Oo0ooodg

O

Ooooooogooood
Oo0ooooQgoooao

mtO

Ooooooooogoooogoo
Oooocoooooooo

O

O
g
a
u
O

O

g o

OOoo0oooao
O0Ooo0oo0ooao

ooooboooooboooooobbooooboooooobooooao
gboooobobobobooooboobobobobobooobonn
D00D0000D0D00D0O0D00D00DO0DO0O0OOoDODo®;W0000

2H)0 2.980 sO 3H)O 3.380 mtO 2H)O 4.500 sO 1H)O 4.700 mtO 1H)O 7.110 mtd 2H)O
.20 0 7.400 mtO 2H)O 7.340 dO JO 8HzO 2H)O 7.410 dO0 JO 8HzO 2H)O 7.720 0O O d
JO 8HzO 1H)O 8.400 dd0 JO 5 0 O O 1.5HzO 1H)O 8.580 dO JO 1.5HzO 1H)O O

oooooOooooooboooooboooooboboobooooboooooooooan
gobooooobo ., booboooobogobgobobobooooobDoboboboonn
OOHIRAERL)O OO OOoOoQoQoOooOoDDOOoO0oooooooo

uo

OO0OOM™NMR 000000300 MHzO CDCl5,8 ppmd O )0 2.820 sO 3H)O 2.87
2H)O 3.530 mtd 2H)O 4.290 sO 1H)O 4.470 mtO 1H)O 6.800 mtO 3H)O 7.190 ddO
JOs 000 5HzO 1H)O 7.20 O 7.350 mtO 4H)O 7.620 0 O dO JO 8HzO 1H)O 8.450 O
0 dO JO 5HzO 1H)O 8.590 0 O sO 1H)O O
Do0o0o00
O0O0O0O0OO0™NMR OO0 0000300 MHzO CDCl5,8 ppmO O )0 2.820 sO 3H)O 2.87
O mtd 2H)O 3.530 mtO 2H)O 4.290 sO 1H)O 4.480 mtO 1H)O 6.800 mtd 3H)O 7.190 O O
dd0 JO 8 0 OO 5HzO 1H)O 7.25 O 7.350 mtO 4H)O 7.620 dt0 JO 80 O O 2HzO 1H)O 8
.460 dd0 JO 50 O O 2HzO 1H)O 8.590 0 O dO J-2Hz: 1H)O O

O

Oooooooooood
Oo0ooooogoOoooao

Oo0o0ooogQgogao

O

gooao
ogboo
agoaao

O
a
a

.00030

ooono
ooono
oooano
gooao

ooo
ooao

O
O
O
O
O
O
OJ
O
O

O

O

O
O
O

OooOooooOoogoao
OoooogQgogao
Oo0oooQgogoao
Ooo0ooooOooao
Oo0o0ooogQgogaog

, 000000000000 o0oo0o0oOooDoooaoao
0000300000000 000DD0oO0DoO0naO
00000 ,0000D0000000D00D000O0
.0000°30

O

O
O
O
O

O o0Oooo

oood
ood
oogd
ogdd

ood
oogd

OO0
00
OO
o0

OO
OO

O
O
O
O
O

O
O
OJ

O

O o0oo0oo0oad
OoOooodd

|

ooobooooo.oon
gbooooobobobo
obooboooo.oooan
ooooooooooao,

O 0Oooo

o,00000000000
goooocoooooooao

10

20

30

40

50



Oooooooogogogooao
OO0 oooooogoQgg
OO0 ooooggogoao

O

Chem.

o0
00

Ooooooggogao
Ooooooggoao
OoooooogoQgoo
Oooo0ooogoo
Ooooooggoao

O

Oo0oooooooooooo oo oDooooooooogdg

Ooo0oooooooooooogodg

OoOoo0oooaog
OoOoo0oooao

guo

O
O
O
O
O
O

O

O
O
O
O
0
O

O
O
O
O
O
O

(42) JP 4883867 B2 2012.2.22

oboooobo . boooboobob ., obobobobooobobobao
.oooobooooooobocoooboouooboooooooboooonn
000000000000 0000000000O0D0O0O0oDOoooOs®
gbooooboboboboooobobobobooobobobao
ubooouobouoboboboooouobobobobooobobobao
oooooOooooboooobo.ocoobooooooOooooonn
S000D0000D0O00DO0ODO0ODO0DODOODOO0DODOOO.0D0O0O00O0
ugboobooooobooboboboooooboobo,0cobo0obobooobooboaa
ooooOooooooOoooooooooobooon

OoOo0O0oDDoOO0OO0O0O0O0O0OoooOOoOO0OD0 KATRITZKY A.R. et al., J. Heterocycl.
, 271 (1994) 0 0O0O0OoOooooooobooOoooOoooooooo

aod

00000000000 DO0OD0O0ODOODODO
0300000000000 00000000O0S30
0000000000000 D0000D0O0OO0DO0aO
0000000000000 DO0O0O0ODOOoODOO0DO
0.00000000D0000D0.00000D000O0
0000000000000 D0O00O0D0O0OO0DO0O
.0000000000000000000000000000D00000O00aOn
ooooo
0000000000000 D00D0O0D0O0O0D0OD0O0DO0OO0DO0OD0O0ODOO0DODOan
S000D0000000D00O00D0O00D0D0O0O0D0O0O0DO0O0O0D0OO0DOOoOOOad

guo

O

Ooo0oooogdg
Ooo0oo0ooOodg
OOo0o0oooogdg
OoOooooogodg
Ooo0o0oooodg
OooOoOo0oood
OoOoo0oooogdg
Oo0o0ooooQgodg
Ooo0oo0oood
OoOoo0oooogdg

gboooboobobooo .o
gboooboob.obooaobodaan
oooooOocoooooooao
gbooooooboobobo
gboooobooboobaoba

O
O
O
O
O
O 00O (Silia Plates)D O OO QO

gboooobobobobooobobobao
DO00D000O0D0D0O00O0D0OD0DO0ODOoOO0300
Do0Do0O00®W0000000000000
0003000000000 0000000
gbooooboobobob.oboboonn
O Cmicon)D 00000 OO0OO0OO0OOOOO
ooooboooooooooooboooooao

OooOooooogdg
Ooo0o0o0oooOodg

Agoboobobobooooobooboboboboobooboobobonb
OoOO0O0OD0ODOO0OO000O0O0O0O0O0O0OO0O0 Merck Silica Plaets)O 00O O

JoboboooooooboooobooouoobooooooOoboooobOoooooboon
goooogogobooboobooogo . obooobobobobo.bobobobooobogono
gboobooboobobobooobooboobann

oooao

gboooobooboboooobobobobooooobooboboobooooboonn

.2 Jougbooboboouoouobuoboboobooobuobobobooooboob . oboab
gooobobooooooooo .booboo , 0" ocooooobooooao
goobobooogobobobobooogo,obooobooan

Oo0oooogogoao
OooOoo0oood

O
OoOooooogoodg

Oo0ooogoQgogao

O 9
-

Q
O >

ooao

OoOooooogod
OoOoo0Ooood
OO0Ooo0oooogd
OoOoo0oooogod
I I B
OO0oo0oooogd

O

O

O

O

O

Associates,
goooooao
oooooao

0

g
a
O
g
t
O
O

O Ooooo

O

0030000000000 000000000D00O00O0
oooobOoooooooooooboooooooboooooao
00000 .000000D0000000D00D0O0O0O03000
ooooobooooboooobooooooobooooD.o
ooooobOoooooboooooooboooooooboooooao
oooDoOO0O000O00oo0ooooobOoObOO0O0oo0DOoo0ooooaowy

IncHOO0DDODDDODODODODOODOQOOOODDDODODOOOOOOoOOOD

0
0

O
O

O
O

ooooobOoooooboooooooboooooooboooooao
oooobOoooooooooooboooooooboooooao

10

20

30

40



(43) JP 4883867 B2 2012.2.22

gbooboooooobooboobobobooooboobobobooboooboobobobao
ooo0o.0ocooobobocooobooooboobooo0oooobooooboboooOooboobooo
ooobO.0cooboboboooobooooobooboo0oooobooooobooOooboobooo
gboooooooobobobooooboobobobobooobobobobo,oboOonb
000000000000 00000000000M™NMROODOOOD 300 MHz,O CD3)5
SO d6d & ppmd O )HO 2.740 0 0 t0O JO 7HzO 2H)0O 3.000 sO 3H)O 3.370 0 O €0 JO 7H
z[ 2H)0 4.430 sO 1H)O 4.690 mtd 1H)O 7.05 O 7.200 mtO 6H)O 7.280 tt0 JO 9 0O O
0 2.5Hz0 1H)O 7.400 mtd 4H)O O

O goao

0000000000000 0o0DDo0oD0Do0o0Do0Do0oo0oooDoDoDoDoDooooOog
0o0oDooOO0,00000000o0o0oDo0Do0o0o0Doo0oo0oooooDoDoo0Oon
000DoD0o000oo0oooooooDoDo0DO0o0oooo0oooooooDoooood
0000000000000 o0oo0oooDoDOoo00,000do0o0oooooo0Ooao
000000000000 oooDDoDo0DoDoDoDoo0ooooDooDoDoooood
000000000000 00D0O00D000O0OO0O0O0DO0ODODOODOODag
oooo0oo0o0oDoODO0oO00oO0O0O0DooooooDoDoDOoOOoOOooOoOg
ooooooDoODOoOOo0oO0oOo0o0ooooooDoDoDoOOoOooOg
0000000000000 D00D0O0D0O0OO0D0O03wo000
ooooo0oDoDoOOoOO0O0oU0oUOoO0OoOooDoOoooDDOoOoOOoDOoOOg
000000000 (Merck KieselgeDO OO OO OOQOO
.oo0oooDoOOo00D0Do0DO0ooo0o0oDoDDoODOoDOoOoDOoO0oOn
oo00o0DoOO000oU0oUoo0ooooooooDoDOoOoOoooOg
000000000000 oooooDoDoDDoDOoOoooOog
Oo0o00oDDoDoODOo0O000DO0o0ooooooDoDoDoOoooOog
O
O

OOoooood

OOooooodgogoao
oo oooooogogooo
oo oooooogoogogoo
OO0 ooooogogoao
oo oooooogogoo
Oooooooooooao
Oooooooogooooao

O Ooo0oooao

0000000000000,000000000000

OO0 NMR 000000300 MHzO CDCl5,8  ppmd O )
00 02H)03.50 0 3.800 mtd 2H)0 4.330 000000
mt0 3H)0 7.20 O 7.450 mt0 6H)0 8.530 0 0 dO JO 5.5Hz

OoOooOoooDooooooooooogoogoo
OoocoOooooooooooogoooOogao

oo oooooogogooo

oo ooooo o0 oooooooooodg
Ooooox oo0gogoao

O
2.820 sO 3H)O 2.960
1H)O 4.540 mtO 1H)O 6.
2H)0 O

O

Oooooooooooo4ogooooogdg

(o]
N
[

g

ubooogoboobobooouobuoboboboooobooboboobooo

oooooOo,00o0o0o0co0oo0obooo0ooobooo0ooobObooooDbon

gbooooobobobooboooooboobonb

g

OO0 NMR OO DO ODODO300 MHz, CDCl5,8 ppmd O )0 2.830 sO 3H)O 2.87
t0 JO 7.5Hz0 2H)O 3.510 med 1H)O 3.600 mtO 1H)O 4.240 sO 1H)O 4.500 mtO 1

.820 mtO 3H)O 7.20 O 7.350 mtO 6H)O 8.500 0 O dO JO 5.5Hz0O 2H)O O

ugod

O00OO0OO0OO0OM™NMR OODOODDO300 MHz, CDCl5,8 ppmd O )0 2.830 sO 3H)O 2.88

O €0 JO 7.5Hz0 2H)0O 3.510 mtO 1H)O 3.610 mtO 1H)O 4.250 sO 1H)O 4.510 mtO 1H)O 6

.810 mtO 3H)O 7.20 O 7.350 mtO 6H)O 8.500 O O dO JO 5.5Hz0 2H)O O

ooooao

gboboooooobgoboboboboooboboboboboobooooDoonon

0.0000003%0000000000000000000000000O00O0

000000000000 D000D0000000®M000000000000

uoooboooooobooooboooooboboooooboooooooooao

oboobooooobooboboboooooboobobobooooobobobao

ubooooboobobad

od

O Oo0ooooogodg
O0Ooo0oooao
O0Ooo0oooao

@ B A s [ |

OooooooQgogao
Oooo0ooood
OOo0ooogo-gogao

O oOoooo



I e e e e

O
g
g
u
O
g
u
O
g
a
O
g
g

OO0 oDoDoogooooaog
Oooooogogooooaog
Oooooooooooaog

Oooooooooooooooooogoooooaono

I I o [y |

O

Oooooooogogood

oo oooooogoogoo
OO0 oooooogogog

400

Ooooooooogooao

OO0 oooooggog
OO0 oooooogoQgog
oo oooooogooQg-g
OO0 oo oooggog

(44)

JP 4883867 B2 2012.2.22

gbooboooooboobooboobooobooooobooboboobooao
ooobOooooooocoobooboooooboooooobooooao
000000000000 03000000000000000

gbooboooooooboboboobooooobobobobooo
0000000 .0000000000000000300000
3000000000000 0D0000003MO000000000
0000000000000 D00003W00000000000

gboboooooboobooboobooooooobooboboobooao
ooobOooooooocooooboooooboooooobooooao

JobooooooboobooooboouoobooooooOoboo0ooobooooobon
gbooooboboboooobobobobooooobobobobooooboonn
0,0000000000000000000D03W000000000000000
0D00D0000000D000000000000000000000030000
gboboooobobobooogoboboboboooobobobobooooDoonon
L00®mM0000000000D000D000D000O00DO0o0oDO0D0oo0oDOoooaGg

gooooooooboooooobooboobooooboooobooooooobooboooooao
goobO.0o0oooobooooobooboooooboboooobooooooobooooan

gbobobooooooobgoboboboboooboobobob . obo.ocooboaon
uybdobdoooooobuoboboboboooboboboboboooooboann
gooooo,0obooooo0obooboc0oobooboobooooboooooooooonn

O NVR OO 0OD OO 300 MHzO CDCl5,8 ppmO O )0 2.970 mtO 2H)O 3.390 mtO
2H)0 3.710 sO 3H)O 4.240 00 sO1H)O4.450 000 0 0 0O 1H)O 4.570 sO 2H)O 6.65
6.800 mtd 3H)O 7.15 0O 7.300 mtO 8H)O O

O

MHz, CDClj,d

sO 1H)O
sO 1H)O

OoooooodQgooao

O

OooooooQgooao
OO0 o0ooogog-gogoao
Ooooogoogogooao

O

oo
a

uo
od
oo
uo
od
oo
g o
od
oo

OOo0ooogogdg

O

OooooogogoQg

O

I s [ [y |
OO0 oooogogodg
OO0 oooogogoQg

O

O
O
O
O O
ppmd O )O

OooooogoQgaoQg

g
u
O
g
g
O
g

O OooOgooo

4.500 mtO 1H)O 6.75 O

O

oo
g o
od
oo
g o
od
od
oo
uo
od

O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0O oo
O Oooo
O Oooo
O 0ooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0O oo
O Oooo
O Oooo
O 0Ooo
O Oooo
O Oooo
O 0ooo
OO oo
O Oooo
O 0Oooo
O 0O oo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0O oo
O Oooo
O Oooo
O 0ooo
O
O
O

O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O oOooo
O 0Oooo
O o0Ooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo
O 0Oooo
O oOooo
O oOooo
O o0Ooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo
O 0Oooo
O oOooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O oOooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O oOooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo

gobooooogd
oboooood
ooooobooog
obooooogd

2.830 sO 3H)O 2.

6.900 mtd 3H)O

gbouoouobouobobdoboouoouobouoboboboaooda
,J0oooooooboooooboooooobboooobon
AOoobobobobooooobogobobobobooon
000000®M0D000000000.00000000
,00o0o0ooooboooooboocoooooooonn

gbobooboooobooboboboo
gbooboobooobooboboobooao
go,00000o0oboocoooobon
OD0ODODO0DDODONNMR OODOO
910 mtd 2H)O 3.570 mtO 2H)O 4.310
7.290 sO 4H)0O 8.710 sO 2H)O 9.080

10

20

30

40

50



e e e e e s e Y Iy
s [y ey [ Iy
e s e ) e ) e e e e e s e s Y Y
e s e e s [ Y Iy

[ s e e A B
Ooooooooooooo0 oo oDooo0o0ooDoooooooonDoDooo0oooonDoDoooooDoDoooooooo

O
O

]
O
O

O
O
O

OO oo
O Oooo
O 0Oooo
OO oo
O Oooo
O Oooo
O 0ooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0Ooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0O oo
O Oooo
O Oooo
O 0ooo
OO oo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0ooo
OO oo
O Oooo
O 0Oooo

Ooooooggogao
OooooooQgoo
Oooo0oooQgoo
Oo0oooooggogao
Ooooooogogoo
OooooooQgoo
Oooo0oooogoo
Oooooogoggoo
OoooooogoQgoo
Oooo0oooQgoo
Oo0oooooggogao
Ooooooogoggoo
OooooooQgoo
Oooo0oooogoo
Ooooooggoo
OoooooogoQgoo
Oooo0oooQgoao
Ooooooggogao
OoooooogoQgoo
Oooo0oooQgoo
O0o0DoooogQgogao
Ooooooogoggoo
OooooooQgoo
Oooo0oooogoo

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O

O
O
O
OJ
O
O
O
O
O
O
OJ
O

OO0 ooooog4Qgoooao

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O

OoooooogogQooooao

Oooooooogogoooao

OO0 OooDoog4Qgoooao

Ooooooogoggogoooao

OoooooooQogoooao

OooooooogooOoooao

OO0 oooooggQgoooao

OoooooogooQooooao

Oooooooogooooao

OO0 ooDoog4Qgoooao

Ooooooogoggogoooo

(45) JP

oboooooooobaoao
ooooocoooooogd

O Oo0ooooogdg
O o0ooooogdg
Ooooooogodg
OO0 oooogdg
O Ooooooogdg
Ooooooogdg
Ooooooood
O Oo0oooogd
O oo oooogdg
Ooooooogodg

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O

OooooooQgoao
Ooooooogoo
Ooooooggoao
OooooooQgoo
Oooo0oooogoao
OOoooooggogao
Ooooooogoggoao
Oooo0oooQgoo
Oo0oooooggogao
Oooooogoggoao
OooooooQgoo
OooooooQgoo
Ooooooggoao
OooooooQgoo
Oooo0oooQgoo
OO0 ooooggogao
Ooooooogogoao
Oooo0oooQgoo
Oooo0oooogoao
Ooooooggoao
OooooooQgoao
Oooo0ooogoao

ooobooooooboooooooooooan

O

oood

0

ugoao

O

O

O

4883867 B2 2012.2.22

goad

O

O

O

gbobooooooobobobooooobgno

oobooooag

oooooOooooooooooooboooooao
oooooODoOooooooooooboooooao

gboooooobooboboboooobgnon

ooooao

uboooobooboobobobooooobgann

10

20

30

40

50



OO0 ooooogoQgg

(46) JP 4883867 B2 2012.2.22

goooooooobobob bbb oo ooooogad
goooooooooDboboooDbobooobobooboboao
gobooooboooboDbooboDbouoboboobboo
gooooooobobbob bbbt oooooogad
gooooooobbbbbb oo ooooogad
goboooobooooDboooDbobouoboDboobboo
goooooooobobob bbb ooooooogad
aoag
gooooooboooboboooboooboobboUob bbb ooUobooooboaog
00000 10
T (1) DL+ ¢ v 2 0 s 0 0 0 a 50mg
GHP—F e s s e e v e es e 104mg
) P L S A 40mg
TRYUE R e ¢ v 0 v 6 o o v 0 s s s l10mg
FRUDAFIVRFES AF VR« -« - 22mg
Y317 A 10mg
ATFTUAETTRI TN v v 0 v 0 e 2mg
o B O S0 B B « BRI P SR S 2mg
EROFTAFIVEZIO-X, FUL .,
BtF&> (72—3. 5—24. 5) @ 20
BEP s v v vv v v v v v v THOBRRT IV LBREHN

245mgREATHOICES

B
000
doooooooooobo b b0 ooooooobooooan
H(I) DIEEW . oo v v o0 s v o 10mg
sk I A T 80mg
R PNTFHNI—)e s v o0 o0 s v 0, 06ml
FZEBBFRUTIA v+ ¢ e s oo v v v v B80mg
IH/—) 956% + v o0 ¢ v s 0 0. 4m1l 30
IKEBETF R U e+ ¢ o 0 0 0o 0 0 s 0 o 24mg
FOBL T le v oo v v 0 v 1. 6m1
R N I I 111 — 3

4ml



(47)

JP 4883867 B2 2012.2.22

gbooooogooan

(51)Int.CI.
0o0oo
0ooo
0ooo
00o0o
0ooo
0o0oo
00oo
00oo
0o0oo
0oooo
00oo
00oo
00oo
00oo
00oo
00oo
0ooo
0o0oo
00oo
0o0oo
00oo
0o0oo
00oo
0o0oo
oooo
00oo
0ooo

(72000

(72000

(72000

(72000

(72000

goo

oo
31/397  (2006.01) Ooo0  31/397
31/425  (2006.01) 0000 31/425
31/427  (2006.01) 0000 31/427
31/433  (2006.01) 0000 31/433
31/4427  (2006.01) 0000 31/4427
31/4523  (2006.01) 0000 31/4523
31/4709  (2006.01) 0000 31/4709
31/4725  (2006.01) 0000 31/4725
31/506  (2006.01) 0000 31/506
3/04  (2006.01) oooo 3/04
9/00  (2006.01) oooo  9/00
25/00  (2006.01) oooo  25/00
25/04  (2006.01) 0000 25/04
25/06  (2006.01) Oooo  25/06
25/12  (2006.01) oooo 25/12
25/16  (2006.01) 0000 25/16
25/18  (2006.01) 0000 25/18
25/20  (2006.01) 0000 25/20
25/22  (2006.01) o0ooo 25/22
25/24  (2006.01) 0000 25/24
25/28  (2006.01) 0000 25/28
25/30  (2006.01) Oooo 25/30
25/32  (2006.01) 0000 25/32
25/36  (2006.01) o000 25/36
27/06  (2006.01) oooo 27/06
35/00  (2006.01) Oooo  35/00
37/00  (2006.01) oooo  37/00

gbogbodgobodood

ooboooooooboobooooboooboooboooboogoon

goobooboooo

gooo
godo
ogoo
googo
goao
ogooo
gogo
goao
godo
ogoo
gooo
goao
ogoo
gooo
goao
ogooo
ogoo
gogo
godo
ogoo
gooo
goao
ogooo
gooo
goao
goao
ogoo

goood
godod
gooog
gooog
agoood
goood
goood
goood
godod
goood
gooog
goood
gooog
goood
goood
goood
goood
goood
godod
gooog
goood
agoood
goood
goood
goood
godod
goood

gbobobobobobobobobobobobooboboooo

oooooooao

goboooooooboobobooobooobooboooobog

gbobobooboobobooo

vbobdboboboboboboobabobooa

oooooooo

gbobobobobobobobobobobobobobobobobo

ooood

(6) 0000 DOoOoooooooooooooogo

ooooooboobooooooooo
ooooooboobooooooobooobo
oooboooboooooooooooooo
ooooooboooooooooobo
oooooooooooooobooobog



(48)

oooooooooooooobooobog
ooooooboooooooooobod

G8yoooooodnt.Cl.odon)
CO7D 205/04
C07D 401/12
CO7D 403/0601 12
Co7D 417/12

ALK
AG1P
AG1P
AG1P
A61P
AG1P
AG1P

31/39701 506
3/04

9/00
25/0001 36
27/06

35/00

37/00

CAplus(STN)
REGISTRY(STN)

JP 4883867 B2 2012.2.22



	biblio-graphic-data
	claims
	description
	overflow

