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%);EB;]J X Rl7 RIB RlB R21 Q R22 RZB
1 CH | C1 H H (i) 0 H H
2 CH | C1 H H (ii) 0 CHs H
3 CH F H H (i) O H H
4 CH H Cl H (i) O CHs H
5 CH H Cl H (ii) O CHs: H
6 CH H F H (ii) 0 CHs H
7 CH F H H (ii) 0 CHs H
8 CH F H H (i) 0 CH: H
9 CH H F H (i) 0] CHs H
10 N H H H (i) 0 CHs H
11 N H H H (ii) 0 CH; H
12 N H C1l H (i) 0 CH: H
13 N H Cl H (ii) 0 CHs H
14 N Cl H H (i) 0 CHi H
15 N C1 H H (ii) 0 CH:| H
16 N H H H (ii) S CHs| H
17 N H Cl H (ii) S CH. H
18 N C1 H H (ii) S CHs| H
19 CH | C1 H H (ii) | NH H H
20, CH H F H (ii) | NH H H
21/ CH | H F H |@Gii)] S |CHs| H
22 CH H Cl H (iii) S H CH.
23| CH H F H |¢iii)| S CH:|CHs
24| CH H Cl H (iii) S CHs |[CH:
25 CH |C1 H H (iii) S CH: |CHs
26 CH H CFs H (iii) S CHs |[CH:
27| CH H F H (iii) S H H
28| CH H F H (iii) S H CH:
29 CH H F H (iii) S H A
30| CH H F H (iii) S H t Bu
31| CH| H | C1 H |(iii)| S H A
32| CH| H | C1 H [@ii)]| S Br | H
33! CH| H | C1 H |[(iii)| S H [tBu
34| CH H Cl H (iii) S C1 H

O
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: 35| CH| H | F H |(iii)] S | Br | H
[ 36| CH | H F H [(iii)] S | Ac |CH.
[ 37| CH| H F H |(iii)| S Cl | H
[ 38| N H|Cl| H [(iiiy| S H H
[ 39| N H | Cl| H [(iii)] S |CH:| H
[ 40| N H | Cl| H |(iii)] S |CHs|CH,
[ 41 N H Cl H (iii) S H CHs
[ 4 2 N H H H (iii) S H H
[ 43 N H H H (iii) S CH:;| H
: 44| N 0 H H |[(iii)| S H |[CcH,
: 45| N H H H |(iii)|] S |CH,|CH,
46 N C1 H H (iii) S H H
: 47| N |C1| H H |(iii)] S | CH.| H
L 48| N |[Cc1]| H H |(iii)| S H |CH:
[ 49 N C1 H H |(iii)|] S | CH:|CH:
[ 50| CH | H H H |[(iv)| S |CF.:| H
[ 51| CH | H F H [(iv)| S |[CF:| H
[ 52| CH F H H (iv) S CF:;| H
[ 53| CH |[CHs|CHs| H |(iv)| S |CF:| H
: 54| CH | H H H |[(iv)| S |[CH.| H
: 55| CH| H |CHs| H |(iv)| S |CH.| H
: 56 | CH |CHa:| H H [(iv)| S [CH:| H
57| CH |CHs|CH:s| H |[(iv) | S |CH:| H
. 58 | CH | H F H [(iv)| S |CHs:| H
[ 59| CH | H H H | (iv) S Et H
[ 60| CH| H |CHs| H [Gvw ]| S |Et | H
[ 61| CH |[CHs| H H |[(iv] S |Et | H
[ 62| CH |CHs|CHs | H |(iv) | S | Et | H
‘ 63| CH | H F H |[(iv)| S | Et | H
[ 64| CH| F H H |[(ivy| S [Et | H
: 65| CH| H | C1 H |[(iv)|] S |Et | H
: 66| CH | C1/| H H [(iwwv)| S |Et | H
: 67| CH H Cl1 H (iv) S cPr| H
68| CH|C1 H H (iv) S cPr| H
[L 69| CH| H |CH2|CH:|(iv)| S |cPr| H
[ 70| CH | H F H [(iv)| S |[EtS| H
[ 71 CH |CHs:|CH: H (iv) S EtS H
[ 72 CH H Cl H (iv) S CFs H
[ 73 CH | Cl1 H H (iv) S CF. H
74 CH H F H (iv) S tBu| H
[ 75| CH |[CHs|CHs | H |(iv)| S |tBu| H
L
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IC50 (uM)
EHEF 1 0. 0023
KERF 2 0. 002
EHERF 3 <0.001
Kk 4 <0.001
KIERF 5 <0.001
LI 6 <0. 001
EER 9 0. 0002
EhEn 1 0 0. 0036
FErEf 11 0. 0093
EHEF 1 2 <0. 001
KRG 1 3 0. 0022
EHEF 1 4 0. 0044
KHEH 1 5 0. 0134
EHEFI 1 6 0. 0549
KHEF 1 7 0. 0049
KiEF 1 8 0. 0697
KHEFI 1 9 0. 0175
SEHEF 2 0 0. 0042
EHEF 2 1 0. 0004
EHEF 2 2 <0.001
EHEF 2 3 <0. 001
KHERF 2 4 0. 001
KHEF 2 5 0. 0019
EHEF 2 6 0. 005
EHEF 2 7 0. 0003
EHEF 2 8 0. 0003
EHER 2 9 0. 0494
EHEF 3 0 0. 0286
EHEF 3 1 0. 0339
EHEF 3 2 0. 0037
FiEK 3 3 0. 0211
LK 3 4 0. 0028
EHER 3 5 0. 0019
EHERF 3 6 0. 0012
EHEF 3 7 0. 0019
s 3 8 <0. 001
EHERF 3 9 <0.001
EHEFI 4 0 <0.001
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[

[ iR 4 2 0. 0047

[ KHEp 4 3 <0. 001

i S 4 4 0. 0011

f LR 4 5 <0.001

: EEF 4 6 0. 0074

: EHaI 4 7 0. 0028

E LN 4 8 0. 0044

: £ 4 9 0. 0031

: EHif 5 0 0. 0063

[ EHEH 5 1 0. 0037

[ LB 5 2 0. 013

i R 5 3 0. 0012

: K% 5 8 0. 036

: EHEl 5 9 0. 0013

E EHaf 6 0 <0.001

: i 6 2 0. 0015

: KM% 6 3 <0.001

, EHif) 6 4 0. 0015

, L 6 5 <0.001

t K1 6 6 0. 0037

i LB 6 7 0. 0024

[ EHEF] 6 8 0. 018

: EHEH 6 9 0. 0041

E LB 7 0 0. 0022

: SEHF T 1 0. 0031

: LT 2 0. 0029

: EHaF 7 3 0. 021

, BT 4 0. 003

, LRI T 5 0. 0045
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E TGIR (%)

[ K] 3 39. 5

[ L) 4 55. 4

i S 5 29. 5

: A5 6 29. 3

: 5] 9 63. 5

E S5 2 1 66. 6

: A 2 2 43. 8

: S 2 3 51. 7

[ EHEH 2 4 39. 8

[ S 2 5 18. 8

[ EHEF] 2 8 66. 3

[ 5 2 9 66. 1

: S 3 8 92.0

E SEJEf51 3 9 64. 0

: S5 4 0 34. 2

: S 5 0 11. 9

: HEHEH 5 1 45. 6

[ SEHEH] 5 2 20. 7

[ EIEl 5 3 14. 4

i SEHEH) 5 8 13. 4

[ W 6 9 23. 3
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E L& 258 (mg/ke) TGIR(%)

: 0.2 62

[ 0.5 80

[ 1 88

E 27 5 82

C 28 5 59

[ 38 5 78
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[ EHR S5 RE (mg/ke)| TGIR(%)

E LS174T 5 65

. A549 20 65
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