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(57) Abstract: Benzimidazolone deriva-
tives typified by compounds represented
by the following general formula [I]
and so on: wherein R! and R? represent
each hydrogen, etc.; R, R%®, R* and R®
represent each hydrogen, alkyl, etc.; R®
represents aryl, heteroaryl, etc.; the ring
A represents a 5- to 8-membered aliphatic
heterocycle having a nitrogen atom;

Because of having an antagonistic effect

—N N N
\”/ A N__Z__Re [|] and Z represents carbonyl or sulfonyl.
3b

0 R

to muscarinic acetylcholine receptor, the
above benzimidazolone derivatives are

useful as remedies and/or preventives for, e.g., Parkinson’s disease, drug-induced Parkinsonism, dystonia, akinesia, pancreatitis,

bilestone/cholecystitis, biliary mobility function error, achalasia, pain, itch, choline urticaria, irritable bowel syndrome, vomiting,
vomiturition, stagger, Meniere’s disease, rolling diseases such as space sickness, sea sickness and car sickness and urinary errors.
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FEMR T AT )V, RUVIR— XTI afEiB T A5 I SO REEES]
ZOf. K, YIVER—I. RUFFIIFLY, ¥S5F2, ZI7. AV
OQZYURFIYC Ty IR, BETEY >, Bk, Ble<im, 7SEyd
Ly OOTFTFARMNIELIR e ROF o7 o0FFEX MY &)
BERANSNE HONFIRINS,

NSO T EIVEL BRFEROMERSOERERNIT. —BNIZIZ0.
1~100&EE%., HFELLIZ0. 1~20EEYDEVRS 2SS,
BAREANZ, K. PV O-NVEXRIREH, E—F v WilE L i v
WY EROMEOARMACB N TEEAN LGNS, BENITHEINhS 218
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%E%mﬁéﬁﬁbf¢<‘%%m\vwvfﬁxm&%ﬁ%@%%&bTﬁ
BEND, X, BEIKCT, A RAEEERZANTS LN,

BT, JEROBICHTAMNES. BIREN IR TERH TR TIHA0OEY
IBREAIE LTI, AL, ERAEEK B R 2 KER EGRNERE
) v EEEEK, T RURBKER., T ). EIRNESBERE BZIEY
I T VBT PV T LAEDOKER BHLUTBMEBRK CRHEEX
WEFIRNERN ) & XI5 ORESBIEAETEND. Zhb OFEEHIX
HEMUDBRLIEDDDIED, MEKRDEEHDNIEELLBENFZMAZD
DzARAMTIHEDLVE/S, TNHEOENKIZ. B%. 0. 1~10%H
B%, HELB1I~5EEBXDEYVRD ZED. X, ROFLSOBEH T
Oy TEEOEANE. 0. 5~10EBX%DEVRS S,

FFEHADILEMZ, BIZIEN—F 2V VKR BEMFERN—FV A,
ZARZT. TEXDT, Bk HA - EEK, JHEEBBERE, TSV,
YRR, BEE. O U CHEEERS. BEMEABHEGER. B, HEL. HEN, AD
T—)VIR. FEHERN - iR - ERWEOBHER IIPEREE DT - sl &
LTHRT 3B, TORGERCEREERT. BEOWER. £, KE, ER
DEEXVCHBNET2HEMREOEEIHEHEICIVRRLN, —RICROKRS
DOHE. RAL1B®=D, 0. 01~10meg. kg l~KEIIMIT, X.
FREOREDHA/IX, 0. 003~3meg keg? Il ~HEIZHTTHRETSD
PHFELWY, BIERICK > TIETFHICREGETEHZ EBHARETH 5,

RIAZEMITHEDOHRRDIEEE

LU ICER G 22T TARHERICEAINICHIAT 38, aFHEIbIck
STHSREINDBOTIREY, M. 'H-NMRIZFFSIAFILI T 2
EWEE L THEL=,
B 1

1—[1—-[2—- (BERYUDY—4—4)V) TF)] BERYDL—4—1)] —
1, 3= RU-2H-RVXALIFV—-)v—2 —F> - ZiEmiE
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240mgDERYDY -4 T )—=)VZ3mlOraaR)LATEMRL.,
446mgdPDIBOC (Di—tert—butyldicarbonate
) ZMMA. ZRT3WEEP L. RISEEZZORIVATHERL, Zookl
LEREIAREL/KTET N U D AKER, SAMEE/K CIERYES L, EKFERT N
UUAETERLERE, BELE. BohEREZI U IS IO NS T 4
— (UaaRVA/ AT ) —=)=30/1) THHEL. 456megD1— (te
rt—=TF R FIHINERZN) ERUDY—4—-I8 ) —)VefEk, ZhE2ml
D OORIVATEMR L, 2054 1OEEAZ > ZVAZN. 1mlORYT
FIVTIZEMA. BIRT1 OBMBHRLE. KISKIZAEMREKEFRU ™A
ZiA. 700RIVATIEHH UE, ZOEKZEKKRF N A LT
LMLz, BoNEREIHL., 20ml OPAFILFIALATIR, 499m
gD1— (EXUD>—4—+a)l) —1, 3—FERO—-2H~-RVZXLIFY
=N =2—F2, 47T TmegDRBEHIVIA, 38mgDIATLHITIAEMEZ,
8 0CTL ORI L . RISKZmAE. 7 unfR)Lh S8R RIS b
U LKBREMA. BRONEREYWERVEY, SEEZBMLE. GBS
FOKBRER T PU DAL, BEEERL, BEREE. ThEIURFILY
O~/ T74—THREL, 275mgD1—[1—-[2—[1—tert—"7
FEIANRZNVERY DD~ 4 -] TFN] ERYDY—4—1)] — 1,
3—bRO-2H-RZXAIFV—)—2—F2EE, ZOLEWT10
m1®D10%HELKE/ Ay ) —)VEmi. BETO6EBEBRLE. KIGKEE
Mo ALY =V BMA. KA THEZET S T LIC X DBROEKEERE,
FELEWERT.
Sl 1

1—[1—-[2— (A =RIVANERYTD =4 ~—1)) ITF)I] ExRYD>
—4-4)] —1, 3—PERO-2H-RZAI1IYI—)—2-F
BHEGHLICKDBRLEL - [1- [2— (BERUD—4—1))) TFI]
ERYDY—4—1)V] —1, 3=V RO-2H-RXRZZAIFJ—))—2 —
A2 ZHEE2 0megicl 0mg ORIV, 2 7TmgdI1YEar
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WIFIVTI2, 2m 1l OZ70aRIVAENA,. 3 00BBEKRERNLE, 2
OmgDERY DML 1 0 DWEBE LS. HSESWEEELE, Bohk
BEZVUATNIOR NI ST 40— (aadVA /S AY ) —)=15,/1)
THEL, 14meg0RELEMEERMELTEE.
'H-NMR (CDC1l,) 6:1. 04—2. 08 (10H, m), 2. 08—
2. 32 (2H, m), 2. 32—2. 68 (4H, m), 2. 68—3. 22
(3H, m), 3. 60—3. 88 (1H, m), 4. 30—4. 80 (2H,
m), 7. 00—-7. 60 (8H, m), 7. 80—7. 87 (1H, m), 9.
31 (1H, brs)
ESI—-MS (M+H) *: 433
Ehah] 2
1-[1—-[2-[1— 4—2oa7z)VAEII) ERYDS—4—4
W] ZFNV] ERYDY—4—A)V] —1, 3—PERO—2H-RVZX13S
J—)y— 2 —F
BALRIVAWITBRATHL 4 — 700X 2E D 2RIV E BN Bt £l
Bl 1 ERROBEZTY, REEYEEGTEN T 7 AELTEE,
'H-NMR (CDC1l,) 6:0. 75—2. 60 (17H, m), 2. 90—
3. 15 (2H, m), 3. 65—3. 90 (2H, m), 4. 20—4. 45
(1H, m) , 6. 95—7. 15 (3H, m), 7. 15—7. 35 (1H,
m), 7. 52 (2H, d, J=8. 4Hz), 7. 71 (2H, d, J=8.
4Hz), 8. 87 (1H, s)
ESI-MS (M+H) *:503,/505
SE il 3
1—[1—-02—-[1=T0[4— (FUZINFAORAFY) TV ZIEZIV]
ERYDY—4 4] ZTF)] ERYP>—4—A)] —1, 3—Trv Ro-—
QH-RYAAIFT=)—2 —F >
BACRAIICHATHIL 4 — (MU TIFORARFY) ROV D 2R
DS MEERES 1 ERROBERZTHN., RELEMEEGTYTEIN Ty R &
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L TH7%,

'H~NMR (CDC1y) 6:1. 10-2. 60 (17H, m), 2. 95—
3. 15 (2H, m), 3. 70—3. 90 (2H, m), 4. 25—4. 45
(1H, m) , 6. 90—7. 15 (3H, m), 7. 15—7. 30 (1H,
m), 7. 36 (2H, d, J=9. 0Hz), 7. 83 (2H, d, J=09.
OHz), 9. 47 (1H, s)

ESI-MS (M+H) *: 55 3
Ehifl 4

1-[1—=[2—[1- (ES=PNANRI) ERUDY—4—A))] ITF
W] BERYDS—4—A)] —1, 3—-VERA-2H-RIXLIF—)l—
2—F

BOEH LICKDERLEZL—- [1— [2— (ERUDY—4—1))) TF)I]
ERUDY—4—A)l] -1, 3—PERO—2H-RIZXAIF/—)h—2 —
A ZHEBET 3melc2 8mgPE TV UHILRIE, 101 1ORYT
FITI, 14mgD1 - ROFIRIV MY TV —)LEMEL, 5ml Dy
OOV AFICRBSE, KNT52megD I ~ITF)N—3— [3— (PRAF)
TI/) TaEN] ANVEDA I MEBERNA. RISNEAYEEERT 3 K
PR U 7z RODWRICEER:E )V L8N RIEBKE T MU ™ AKEKR 2 INE TR D IEE.
BREZOWM Uz, AHEEEMREKET MU ™ AKAENRE, SFaEK CIER
Vel U, KBRS MY L RERUEE, BEREEELE, BoNEEBEE Y
UAZNI AR TS5 T 4— (ZOOiA/ A J—)b=10,/1) THERL.
4 0mg ORE G2 E|/EME L THE,

IH—NMR (CDC1l,) 6:1. 20—1. 98 (10H, m), 2. 05—
2. 20 (2H, m), 2. 30—2. 60 (3H, m), 2. 75—2. 95
(1H, m), 3. 00—3. 20 (3H, m), 3. 80—3. 98 (1H,
m), 4. 25—4. 50 (1H, m), 4. 65—4. 85 (1H, m) , 6.
95—-7. 17 (3H, m), 7. 20—7. 40 (1H, m), 8. 56 (1
H, dd, J=1. 5Hz. 2. 7THz), 8. 63 (1H, d, J=2. 7H
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z), 8. 90 (1H, d, J=1. 5Hz), 9. 57 (1H, brs)
ESI-MS (M+H) *:435
Bkl 2
1—[1—-[2— (1, 2, 5, 6=Fb5RO—-4-FUI)) TF)] ¥

NYPr—=4—-14)] =1, 3=PERO-2H-RIZXLIFY)—)/—2—F

> TR

300mgD(1—ter t—TbFTANRZINERYD -4 -1 YT)
HRIFINIATIV (HHRIEEMD 1 —tert- T b F T IR —4—ERY R
> ERAR B b U ZF) & B RERAA D FFIEICHE © THorner-WittighK i g™
HTERKVAELUE, ) 230mlDOFFSEROTSICHEML, —7 8C
KHALZ. 1. 3mIOQUFILDMYTOELNTIROFFSEROT 5>
W (1. 5M) #MA. 15408 ULAE. 150 1 OFEEMZ, 1K
M TERETRD 2, KINKICREMREKES MU T LAKEKRENZ, 700
RVATHHLUZ. 700R)VABEREF NI A RGRL, BEE2EELT
329mgd (1—ter t—TFFTHNRZIN—-1, 2, 5, 6—Frh5E
ROBUD Y —4—1))) BBEIFIVIATINERE, CNE10mlOF RS
EROT S ICEMLTOTIREHAL. 8 0mgDABELYFIATIN =L
ATz, RISEZ 1 55EER LR, BREORKET MU ATk 2
AERT2RRBHR L. NAMEEEU ER2EEL. 228megD 2 —(1 —
ter t—=7bMFEHIFZN-1, 2, 5, 6 —FhFROBYT>—4—
1) ILF ) —=)Vv&fFiz,
IDN5526meg#3m ] OFRIFIVICHEML, 1 6me DAY > )L
BV 35megDMUIFITIVEMA, BEHT3 00BBRLE, KIbWH
ICRIFNRIR/R SR T N U D ARSI E A, BERTF)LCTHIM U, BB TFIVE
ERMEEK TS L, KRB 72U L EERUER, BiREEELE,
BENEERBEEZ3Im I O7 M MUNIEBREL, 7R M MVAKIC3 0m
gD1—(ERYDY~4~1)V)—1, 3=V RO—2H-RIAX(IF/—
W—2—-F2.35mgDRBEHIVTIAL, SmgDaAVLhHUIARINZ. 70T



10

15

20

25

WO 02/085890 PCT/JP02/03958

84

ICHOEAL 7RI U e, RIS Z AR, ROSWIC/KEMA . BT F )V Gl
U7z, BRI FIVEZ K, SENEEKTIERE L. BkmEES MY U ALY,
BL., BEEBELU. BoNEREZI UMV IO TS5 T4 — (OO
BIWVL/AZ)—=I=10/1) THEHEL, 35. 8mgDOEE LS EERH
EUTHk.
a1 5
1—[1—-[2—-T[1, 2, 5, 6—=FThrSERFO—-1— (ES5=INHIARD
V) —4-EUI)] TF)] EXRYP—4—-4)] —1, 3—IJERo—2
H=NRCZAAIFT—=)—2—-F >

1-[1-[2— (ERUZ>—4—1)) TFI] ERYD>—4—1))]
—1, 3—PERO—2H-RZAAIF/—)—2—F> - ZHEBEITEZ T,
BLEH 2 0FETERLEZL - [1—- [2—- (1, 2, 5, 6 —FF5LFO-—
4-EBUD) TFI)I] ERNUD>—4—1)] -1, 3— b ROo—2H—NR
PARARIGY =)= 2 —F 2 - ZTIRRIEE AW A MITEES 4 & RROBRERT
W, RELEYEE.
'H-NMR (CDC1l,) 6:0. 80—2. 70 (12H, m), 3. 02—
3. 26 (2H, m) , 3. 59—4. 50 (5H, m), 5. 32—5. 60
(1H, m) , 7. 00—7. 33 (4H, m), 8. 13—8. 22 (1H,
m), 8. 50—8. 60 (1H, m), 8. 60—8. 69 (1H, m), 8.
92—-8. 99 (1H, m)
ESI-MS (M+H) *:433
HEH 3

1—[1-[2— (B3=—RAFL>—4—-—EXRUDI) TFI)N] ERYD2—4 —
AN] =1, 3= RA-2H-RIAAIY ) —2—F> - “HHgE

1. 10gpl1—ter t—7rFIHIVRZIV-1, 2, 5, 6—Fh5k
ROEBYD>—3—-X¥/—)y (Tetrahedron, 54%, 258, 7
045H. 199 8FITRHMDFETHMLE) . 914meDA) FFRBRIF
. 130mgD2, 4—2=bO7x/—-N%E30mlDF VUL,
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BoNZBKE1 4 0CIMEAL., £RLU T BTy ) — IV ERERNS 7 B
B Uz, RINREnAE. BBRIFIVENA, E8EL 1 EEER, SR
IKFEFT MU D LAKER, SAEEK TS L. EAREET N U LA T
U7z, BWEZEE L. BONEREEI VISV ISAI O NT ST 4 —
NFY 2/ BBRIFIN=10/1) THEL. 692megDl—ter t—7
FFIANRIN -3 —AFLERY P — 4 ~FRIF VLT ) 2E,
INZ20mlDFFSEROT I ACHEML. 0OCICHALL 1 I1meg DkE
EVFTLTIVIZULAEMA 1 BEBR UL, KOTRBRICHEF YA
Tk BERMA. 1 50HBRO%. EAWEEEL. BRE2EHETS
EICXDS558mgDfll—ter t—7bFIHIRIN—3 —AFL 2 EXR
U2r—4-1% ))&k,

IDS55100megZ3ml D7 OImFRIVAITENL, 354 1 DELAY S
AWVERZI 173 lONIIFINTIVEMA, BERT2HEBELE, K
S E 7 TRV L SERRIEAKE T U T AKBIRICHR L. BHE 28R
HOKTYEEE, BB R T L EERL, BEEEELE, BEZ22m 1
OIAFINVERNLT I RIEML. 99medl, 3—VbRo—1— (4—¥
RYDJV) —2H-RIVAIF=)—2—F>, 86megDHEHY I L%
A, 8 0CITMAL., 5HHBERLE. RISKZHAE, WL F )L & eafm
BRAKET B U D LOKBIREINCHEL L. EHE 2 80 85K Cred. KRR
UL LTRSS BEEZERLE. BohBREE2ULRSSNV IO NT ST
A — (ZEanwVL/ AZ ) —=)=10,/1) THEHL, 32megn1— [1—
[2= (1~-tert=TFrFTANRIN—-3—AFL>—4—-ERYI)])
1?»]6NUV>—4—4»]—1,3-?tFn—2H—&>X4EﬁV~
W—2—-F2%/k. ZO3630megE2m1 D1 0 BHEKE/ Ay J—)L
ICHMRL ., BRTSEERLE. RISKREZEEL., Bz, AY /=) 2mA.
KATHERERT 2 LK VBROBKFEEZEEL, 2 9meg OERELAY
ZERAEKE L TR,
S fitl 6
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1-0[1=-[2—-[1= (BESGDZNANRZI)) —3—RAFL>—4—ExY.
DIV TFN] ERYDY—4—-A))] —1, 3—PELRO—2H- R 3
S =)= 2—F >

[1-[2— (BERUDZ—4—AN) ITF)N] ERYD—4—4)] — 1,
3—YEbRO-2H-RIYZXAIFV—)b— 2 —F > « ZHEEEICEZ TEEH
3TEMLZL—- [1— [2— (3=XFL2—4—-EXRUIJ) ITFI] EX
JPr~4—-4] —1, 3=V RO—2H-RVZAIFV—)—2—F>
C TR R AW S MITERES 4 S RROBERTVL, BELAWESE,
'H-NMR (CDC1l,) 6:1. 20—2. 65 (13H, m), 3. 00—
3. 20 (2H, m), 3. 40—3. 70 (1H, m), 3. 70—4. 65
(3H, m) , 4. 30—4. 45 (1H, m), 4. 70—-5. 18 (2H,
m, 6. 99—-7. 15 (3H, m), 7. 20—7. 35 (1H, m), 8.
50—8. 70 (2H, m), 8. 92 (1H, s), 9. 10-9. 35 (1
H, brs)

ESI—MS (M+H) *:447

BhEf] 4

(S*) —1—-[1—-[2— (RIVEROFFE —4—1))) TFI] EXRY
Pr—4—4)V] -1, 3=PERO-2H-RAAIF—)V—2—-F> -
“HRBEBICY (R*) —1—-[1—-[2— (X)VEROFFE —4—1)1)
IFN] ERUDY—~4—4)V] —1, 3—PLRO—2H-RIZLIF/—
V=2 A2« ZHBE (S*BLORINARMEAZRHIT S-DICE D YT
FARDIMAFERETHD, e ROo7EEC D4 OEBEET)

0CITHRLZS 0mg DRFMLF FUTLADESM I OF ML RO TS 8%
BIRIC2 1 0 u 1 OPTFINRAR/BRIFIVEMA, ERICREL 1 BERE
Lk, BOOCIZHBAL., RISKIC205megD1l~ter t—7 FEIHILE
SR RBTEES —4~F > (EBEXEXMNEWO00.700 2 0 3523
BOEEY) DFESeRO7S5y (bml) BEENLZ, RET4 05K
Ulz, ROBBICOERIE(LY oy AABIRENA, oL kN7 5> 28%
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L7k, SHITKZMA, BEBIFITHH U, HHER2 8 aEK oo L
2. FOKRERT PUDUALRERL, BEEEE LR, BEEIUNSN IO
cNTST 40— (NFY D HBIFIN=10,/1TAERL., XKNTT7,/ 1 THEHY
L) THEL, 173meg® (1—ter t—7 FIHIRIIAUVE BRI
TEE -4 —A(UTY) BBIFINIAT I 2EAHE L TEE,
BONEEWESMI DAY ) —)NEImIOF RO T T2 EDRE
RICENL, 39megD1 0%BNTVTAREEZMA. 1JEDKEEREST.
ZRICT2RHEBER Lz, KNRZEBE, ERZEEL,. BoNEBEE6m
1DPIZFNIT=FTINTHEN Ui T—FIVEREO0CICHEPRL., 23me DK
FREUFULTNVIZULENMA. ERFHEKT SHERBRLE, KN TI—F
WVBRITEBREORBE ;T N U Atk a2inz. |RICEL 9 0 M ERL~=.
AEMEWEEL., BERZBEL, 150megD2— (1—tert—7rF3%H
WRZNRNEROTEE Y —4~1))) TF ) —)V2EAHMELTEE, Th
Z10m ] OB FIVICEMLU, 1700 1OMIIFINTILES20 1D
WALAY > ZVRZIVEMA, BRTL 5 0HBHR L. KK REeksE
FRUDLAZMA. BEETFIVTHI U2, HHKZ2EMAEKTHREL, HA
B> UL LR L, AR LU,
BONEREZ6mM I OVAFINERINATY I RIBEMNL. 132mgD1 — (
ERYUDPY—4-1))) —1, 3= RO—-2H-RALIF/—)—2—
2. 16 8megDREAVUTA, 1 0megDIAILHY I LAZEMLZ, 8 0CIZ
nEU 1 6 BB U, KINRZZREBRICEL., BFRIFII TERL. BiETF
VEZKTIE. SBMEEKTIERSEL. MBIy A LERL, BmiEe
BEUlk. BoNEREZUNFNVIO NI ST 40— (Zunaf)vh/ A
J—=l=10/1) THKREL, 153mgD1—[1-[2— (1-ter t—
TEFIANRZNN e ROFEE—4—1)) TFIN] ERUDS—4—
AN =1, 3=PERO-2H-RVAAIFV—)— 2 —FrEAMEL
TR, CNBHEFEAT A (FINEINOD (FA IbEER) | AFH
/A TAENTNA=N S PIFNTI=90,10,0. 1) 2HNT

11
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HFEFEIL, BSBHINBIBEMEAEELT2 Tme, BHSBEHINT 28
HRELT39me. MEDOESWE 3 3meBr,. MEEGERMNTZE0D, &
HERSAHINZEMHAKE (R*) —1—-[1—-[2—-(1—tert—TF
FUHNRZNRVE ROTEE> —4—1))) TFIV] ERYT—4—1))
] =1, 3=YERO-2H-RIZAAIFI—)V—2—F>, BOLEHESH
TL5%RMHFE (5" —1-[1-[2—- (1—ter t—TF I FIHIR=
e rarytEer—4—1)V) TFIN] ERUZP>—4—1)] —1, 3—
PERA-2H-RNZAAMIF—)—2-F Lk, ARERITIZTNZN1
ml D1 0BEAKE AY )=V TRIBETBHZEIKD, BELEAYA LN
7zo
Lkl 7

(8") —=1—-[1-12—=[1— (ESTPoNINARTI) e ROaF7HE
=4 —AN] TF)] ERYD—4—1)] —1, 33— Ro—2H—-R
SAARET =)= 2 —F 2 (SHENARERMEAZ KT B EDICE D BT E
DIAEBETHD, AN RO7FPECD4AMOEBEET, )

1= [1-[2— (EXRUZU—=4—1)) ZTFIN] ERYD>—4—1 )]
—1, 3=2ERO-2H-RZZAAIFV ) —2—F> - HEHIEICELT
HEHI 4 DFHETERLE (S*) —1—-[1—- [2— (e Raoy¥Eer—
4—1) TFN] ERYDY—4—4)1] -1, 83—V RO—2H-R>Z
AT — 2 —F > - ZHERBIEE RN B MI3ERES 4 ERBEORIERFNE
B e EE~,
'H-NMR (CDC13) 0:1. 21—2. 21 (12H, m), 2. 35—
2. 55 (4H, m), 3. 05—-3. 15 (2H, m), 3. 34—3. 74
(4H,m),3.80—4.00(lH,m),4.26—4.50(1H,
m), 7. 00—7. 10 (8H, m), 7. 29—7. 38 (1H, m), 8.
50—8. 95 (3H, m), 9. 73 (1H, brs)
ESI—-MS (M+H) *:449
FE il 8
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(R*) —1—T[1—-[2—[1= (BEFY)VANRIIY) e ROo7¥E
=4 —AN] TFN] ERYDP—4—-q)}] ~1, 3-VERO—2H-N
SAAZIE =2 —F 2 (R*IMROABEETHD., e RoyEer
D4 DEEBERT, )

(8*) —1—-[1-[2= (b Ra7EE —-4—-1J)V) TFI] EX
V22— 4—4N] —1, 3—PkRO—-2H-RCAAIFS—)—2—-F>
WWEBATHBEHN4ADHFETERLE (RY) —1—-[1-[2— ()b ROF
BE—4—1)) TFNV] ERUYDP—4—-a)] -1, 33—k Ru—-2H
—RNIRALIF =)= 2 —F > - ZIEBEE BN B MITERS 7 & Rk DOERIE
2T, RELEWERE.

'H-NMR (CDC1,;) 6:1. 21—2. 21 (12H, m), 2. 35—
2. 55 (4H, m), 3. 05—3. 15 (2H, m), 3. 34—3. 74
(4H, m) , 3. 80—4. 00 (1H, m), 4. 26—4. 50 (1H,
m, 7. 00—7. 10 (83H, m), 7. 29—-7. 38 (1H, m), 7.
94 (1H, brs), 8. 50—8. 95 (3H, m)
ESI—-MS (M+H) *:449

L 9

(S*) —1—[1-[2—-[1— (3=BUZIHINRII RNV RaF7¥
E—4—A)V] TFI] ERYP—~4—1)V] —1, 33— Ra—2H—
RIAAZIZT =) —2 —F > (S*IENARREEZRITE2DICE DY TR
KOMARBETHD., AN ROrPE o4 MoRB»ET. )

ESPUANARIBICEATZOAF VBE WA MITERA 7 SREOERES
TWRELEWZEE.

'H-NMR (CDC1l,) 6:1. 21—2. 21 (13H, m), 2. 30—
2. 60 (4H, m), 3. 00—3. 15 (2H, m), 3. 25—3. 65
(3H, m) , 3. 81—4. 02 (1H, m), 4. 25—4. 45 (1H,
m), 7. 00—7. 10 (3H, m), 7. 20—-7. 39 (2H, m), 7.
74 (1H, d, J=7. 7THz), 8. 27 (1H, brs), 8. 60—38.
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70 (2H, m)
ESI-MS (M+H) *:448
Elfl 1 0

(R*) —1—[1=T02—-[1— (3=BUIIHINRZI) e Ro7¥

Er—4*—A)] TFNV] EXYD>~4—A)V] =1, 3—PLRu—2H

—NIAAIFT =N =2—F 2 (RYIMEDOMBEETH D, 4 *BHELIcHET

ZEMEETH B, )

ES DU HNVRVBITEATZaF VB % RN 53 ER6 8 &R DMRESR
T, RELEWERE.
'H-NMR (CDC1lg4) 6:1. 21—2. 21 (13H, m), 2. 30—
2. 60 (4H, m), 3. 00—3. 15 (2H, m), 3. 25—3. 65
(3H, m) , 3. 81—4. 02 (1H, m), 4. 25—4. 45 (1H,
m, 7. 01-7.11(3H, m), 7. 20—-7. 39 (2H, m) , 7.
74(1H,d,1=7.7Hz>,8.60—8.70(2H,m),9.1
3 (1H, brs)
ESI—-MS (M+H) *:448
&G 5

1-[1—-[2—- (EXRYZ>—4—1))) TOE] ERYDT—4—1)V]
—1, 3—YERO—-2H-XRCAAIF—)—2—-F>

765mgD2— (1—ter t—7bFTHNRINERYD—4—1Y)
FT) TOEF VBIFNIATI (ERABRABWO99,/4007 08IcE
BOBREICECTHELRE, ) 24m 1 DAY ) —)UIZEML. 100megd
LOXNT DT LA—RBEMAKBSFHKI TERTAREBRLE. KOTRIE
ReWB U CTTOEKEE2EHEL743mgD2—~ (1—ter t—FbFE2h))
RZWVERY DY —4—A))) TOEFCBIFINVIATNEMEERE L TE
oo TD55306mgzImMIDOTISEROTSUICEMRL. OCITEHL
o COTFTFZEROT7IUBKIZI S OmegDARILYFIATIVE Y A%
HAUTOMA Tz, KISHE 0CT 1 RERERE, i Ny AR Ein .
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HERICRU—RBEHR LU, RISKZ2IEL, BR2EHEL 3 1 3me OMEEMH
D2— (1—ter t—ThrFIHNVRINERYD—4~1))) TaN) —
W) 2fRlz, Z055210mega2ml O /70nAy EMEL. —78C
ICHHAILZ 1 8 8u lDEAAFHIUNEZSIu 1l DIAFIZNEFEL RD
vraniAyy (4ml) BRPIZSESMITTMAZ. 3 00ERE. CORE
BIT993u 1OMIIFNTID0. 5mlPDrUnAY U BKENZ, =
RICRL 2 5 R L7z, RORIIC/K 2N A B T F )L CHiH U=, B T
VBEKRTIEYERH L, KBS MU A GRS, B%L, 16 3meg
DHREEMER™T,

FRMEEMIZ1 4 7TmeD 1l — (ERYUP>—4—~1)V) —1, 3~k RO
—2H-RZZXAZIF=)—2—F>, KBS T I RIEF NI LA EEL
H# (TNTNO0. 3mo 1l /1) OAY ) —)VEik2. Tml1 2z, =5
T2 ORISR L. RORRICEIRIREEKIE T b U 7 LKA & a0 &k 2
A BFRIFIVTHIH Ui, BEBRTF)VE288fIREEKETF MU ™ AKIAE, 848
MEEK TIRRYEE L. SKREET N U YA L THRE, BitedELE, B85
NEBEBEZ ATV NI ST 40— BEBEIFI/NFY2=1,/1, 1
/2) THEL, 97TmgD1— [1—-[2— (1—ter t—TrEIHIE
ZIERDUD =4 —1)) FOEl] ERUDPY—4—-4)] —1, 3—k
FA-2H-RZAAIF—N—2 —F L E2ERBTEN Ty A ELUTER,

ZO5565mgZ1lmlDl0%EMKE/ XY J—IViciEnL, Bohk
AL ) —=)VIEIRZER T 2 REHR Lz, RINWZEES. pH=101ck3 ¥
T LREOKET DU Y LKBREMZ, Z7O00R)VATIEMHBLE, 70
OFVABEGOE, EKEERT MU A REREE BiEEEETEILICED,
50mgDREMEMERAETENT 7 AELTEE,

SEfEf 1 1

1-[1—=[2= [1— (ESTZIHNRIIN) EXRYT>—4—1J)1] Fn
BV ERYDPY—4—4)] =1, 3—CEFRA—-2H-XRIIX{IF/—))
—2=F
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BEH S OHETERLEL- [1—- [2— (ERUD>—4—1)V) ¥
W] ERYDY—4—4)] -1, 3—PbRR—-2H-RIZALIF/—)—
2=F26. 4mgit3. 6megDETPUHNRE, 5. 5mgDN—IF
W—=N" = [3— (PAFINTI ) TOEN] hVRPIIR, 4. 4mg®
1=-eRaFIR/MNITV =), 10 1OMIIFLTIY, 1m1Dy
ORIV AZMA, ERTIREBREBLE, KEKICpH=10IcR3FET1H
KB LT MU T LAKBREMAZ, Z700R)VATHHE UE, 7 00fR)b AEE
Z R BEK TS, JKME - N LA RERUFE, BELE. BohRRE
BEIURTFNIUR NS 74— (ZaaB)Vh/ AY)—)y=10,/1) T
FBHELU, 6. Omeg OXREEMEECEKELTHEE.
'H-NMR (CDC1,) 6:0. 92 (3H, d, J=4. 8Hz), 1. 2
3—1. 88 (8H, m), 2. 00—2. 20 (3H, m), 2. 26—2.
56 (3H, m), 2. 72—2. 88 (1H, m), 2. 92—3. 18 (3
H, m), 3. 90—4. 00 (1H, m), 4. 28—4. 40 (1H, m) ,
4. 78—4. 88 (1H, m), 7. 00—7. 16 (3H, m), 7. 20
—7.31(1H, m, 8 52—-8. 59 (1H, m), 8. 60—8. 6
6 (1H, m), 8 91 (1H, s), 8. 95—9. 12 (1H, m)
ESI—MS (M+H) *: 449
SEhEpl 1 2
1—-[1-02=01= B=BUINHNRII) EXRUD>—a— )] 7

O] ERYPY—4—4))] —1, 3—PERO—-2H-RIUA/IF/—

W—2-—-F>

EIDUVANELBITEA T OF Ve NS MIEERS 1 11U TR
270, RELEY2REEGKE L THEk.
'H—NMR (CDC1ly 0:0. 93 (3H, d, J=6. 3Hz), 1. 2
0—1. 95 (8H, m), 2. 02—2. 20 (3H, m), 2. 29—2.
56 (3H, m), 2. 70—2. 92 (1H, m), 2. 95—-3. 16 (3
H, ,m, 3. 70-3. 85 (1H, m), 4. 28—4. 40 (1H, m) ,
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4. 70—4. 88 (I1H, m), 7. 01—-7. 13 (3H, m), 7. 20
—7. 30 (1H, m), 7. 33—7. 41 (1H, m), 7. 76—7. 8
2 (I1H, m), 8. 62—8. 70 (2H, m), 8. 93—-9. 06 (1H,

m)
ESI—MS (M+H) *:448
Ehafl 1 3

1—[1=[2=[1— (3—=270axXyV1)) ERYD>—4—1)1] o
] ERYUDP—4—A)y] —1, 3—PERO—2H-RIZLIF/—)L
—2—F>
ESPUHNRVBICEATI -7 008 BB R0 5 it 1 1 0%
CTRIBETTY. RELEYERAET TN T 7 AL U THE.
'H—NMR (CDC1l,) 6:0. 92 (3H, d, J=6. 6Hz), 1. 1
8—1. 90 (8H, m), 2. 00—2. 22 (3H, m), 2. 28—2.
55 (3H, m) , 2. 66—2. 75 (1H, m), 2. 93—3. 10 (3
H, m, 3. 69-3. 72 (1H, m), 4. 28—4. 40 (1H, m) ,
4. 70—4. 83 (1H, m) , 7. 00—7. 15 (3H, m), 7. 20
—7. 57 (H, m), 8. 98—9. 08 (1H, m)
ESI—-MS (M+H) *:481
BLEH] 6
1= [1—-[2— (ERYZZ—4—4)) —1—AF)NIF)] EXRYD> —
4—a)] =1, 3—PERO—2H-XIAIF—)—2~F>
1. 01gDl—ter t—=ThrFIHNVRINERYD > —4—Fil TF
WIEATIVE4A4m ] DAY J—IVIZEMEL 2m 1 O 4 NKE(LT MU 7 AKEHRE
ZhnA SWiMER U, 1 NERZMARKSEEZBEE L. Z700R)L A THiH
Uiz, BREZIKREET MU DUAEERL % BE2EELT840men
Ml—tert—7rFEHNVRINERY D —4 —Fle2BE. ol
5ml1ozoofR)lA, 318megdN, O—VAF) bk ROFUIIL T I ViER
B, 500mgD1—-EROFIRVMNITY—), 623mgD 1 ~TF)
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—3—=[3— (PAFINTI/) TOEN] HIVKRIAL I REMEE, 1. 13m
1O MIIFIINT I D Z2BRINA. —BEER Uk, RINRICEMREKEF R U
DLKBREZEMA, 700V ATHELUZ. ZoafVAERK, iy
EZULKER TR L., SOKREET MU DL RRg, BE285R0.
796mgDN—AF)~N—ArFI— (1—-ter t—ThFIHILRZI
ERYDP =4 -=TEITIR) 28k, 2O35353mega5mlDFFT
EROI7SUREBML, —78CTO. 6 2m1D3IMAFIRIRIIATO
AR/ T—FIVBEREZMA L O pfEEBR U7k, 0°CT4 0 ol LE, &
ZiIZ0. 20mlD3MAFIRT R TATOA R/ T—F)ViEKREB O
ATeBESIT1REBHR L. RONRICERFELY B AKBKENZ, B
BRTF) THIM Uz, MEEEK, Ak CIEREE L, EAKREF N Y
LEFBORE, BEEZEELT300mgDH1—ter t—T7 3RS
W—4— (2-FFV70EN) ERVDEEE, 205514 2megicitl,
2. 5ml®l, 2-Y700IF>. 128megdl— (ERUVI—4—g
W) —1, 3= PRO—-2H-RVAAMIF—=)NV—2—-F>, 174mg®d
M7 ERFIAKRBMERTREFTFUTA, 0. 04m !l OEFEZIMZ., —Brigi:
L7e TZAN0. 04m1 OB, 5ml1d1l, 2—/0unr¥>, 174m
gD MITEFFIAKFBUERUFRFT VU LAZEORINZ, BE&WZ 5 HREE®RL
Teo RO RIERKFRT DU D LAKEBIR KL R AKBKZMZTpH
ZBITHREBLEDS, BRI FIEMA. PRET . HREEZENEEKT
Verd, HEOKWREE S DU DA LGRS, BEEEERL, BonEBEEZI YN
AIZLIARNTFTT 4 — (NFY 2/ FBEIFI=3:1, 1:2, Zook
WA/ AZ)—=)y=100:1., 40:1) THEHL, 31mgnl— [1— [
2— (1—tert—7rFTHNRINERYDS—4—1))) —1—RXF)
IFN] ERYDPY—4—A)] =1, 3—PLRO—-2H-RZZAIF/—
W=2—-F2%/BiE, ZO>5528mgZz2ml D1 0%HEKE Ay ) —)
TR, BRTAREEROR, BEEZEERLE, BEIC 1 NOKEBEEF MY
DAKBREZMZpHZ 1 OICHEL., 700V ATHH U, 8K
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BT b U DA LRERL, BEEEETHIEICED. 2 1megOEREEWE
EBEEEKE LU THEE.
Lt 1 4
1—[1=0[2-[1—= (3=BUZIHNRZ)) EXYD—4—4)1] —
1 —AFNIFN] ERYDY—4—4)V] —1, 3—YERO—2H-RX
AIF)—=N—2-F
BLERI 6 DFETARLEZY. TmgDP1— [1— [2— (ERUYD—4—
AV) —1=AFNIFN] ERYP>—4—1)] -1, 3—YeRo—2H
—RYRLIFY =)= 2—FICHL., 1mlOZOORl A, 4. 4megd
ZAFVER. 8megD 1 —ITFN—3— [3— (PAFIVFTI/) 7Ol K
WIRDA I REREE, 6. 4mgD1 - ROFIRIVMNIFTY—J. 0. 0
Im1DMIIZFIVY I PEMA BB L. KIBKIC 1 NAKBRLF R U ™A
KBERE OORIVAZIMA, PR, BHEEZEKRE ;T MY YL i
BEERL, BohEBEZIUNZNI ORI ST 40— (ZOakiLh,/ A
F/)—=)b=11:1) THHEL. 10. 1mgDEEAWEEGEKELTE
7z
'H-NMR (CDC1ly) 6:0. 98 (3H, d, J=6. 3Hz), 1. 1
0—2. 00 (9H, m) , 2. 27—2. 62 (4H, m), 2. 70—2.
98 (4H, m), 3. 00—3. 18 (1H, m), 3. 65—3. 83 (1
H, m), 4. 23—4. 38 (1H, m), 4. 60—4. 82 (1H, m) ,
6: 98—7. 12 (8H, m), 7. 18—=7. 30 (1H, m), 7. 32
~7. 45 (1H, m), 7. 70—7. 80 (1H, m), 8. 60—8. 7
5 (2H, m), 9. 07—-9. 18 (1H, m)
ESI—-MS (M+H) *:448
B 7
1-[1—=02=[1— B=¥UIIHIFRII) ERUD>—4—(YF>
] TFN] ERYDY—4—A)] —1, 3—PERO—2H-RVZ13IFY
=) —2—F
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9I0mgD2— (1—ter t—TrFTANRIINERYD -4~ F
¥) IF)—=vEd4m ] OFBIFIVICERL 70170y MO MY TF
Wry22E33%178Yy MVOELAY > 2TV EMAEERET 1 54/
B LU, RINREEBIFIVTHERUK, ek CIERLESE L, EKFER
FThUTALEROE, BREEEELE, BEZ3m ]l OVAFIVFILLATI R
IKHEMEL, 90megD1— (BERUP>—4—4J1) —1, 83—t Ru—2H
—NIAAIFY=I—2—F2, 150megDREHIIAENLZEET 3K
FEROR, 8 0CITIMEL & 5IC 3RMBER L, KISKEBRHE, KEMZ.
B TFLTHIM U7z, SiHRISERRE S U A RS L, Bt ek,
REZUATNIOR NS5 T4 — (Z0ARVASAY ) —h=10: 1)
THHEL, 15. 3mgD1~[1-[2=-[1—- (ter t—FrFTHIR
2 ERYDY—4—AUT U] TFIN] ERYD—4—1)] -1, 33—
PERO—-2H-RZXAIFV—)—2—-F%EB~, chE22mlD10%
BALAKFE S AY ) —ITHERL., BRTH BB LA, RSRZEGEL. BE
KHLU. 2m I DPAFIVFINALTIE, 50megD 1 - ROFIRIV MY
TV 2014 20Uy VORI IFINYIY, 15mgD]l —TF)—
3— [3— (ZAFIVTI)) Tubil] ANWKRIA I REEEENLZ. EET
—BEER LUz, RIRIITKEZ ORIV AZEIZ, WL, GHEE 2850 Rm
KRFT DU D LKER, SRS TS, KRR MUY A RS, s
RO, YUATNIOaR T FGT4— (OORV L/ A I—)=10: 1
) THRETZHILITKD., 2. Tmg0EE LAY ZEAME L TES,
%] 1 5
1—[1—[2-EFOF>—2— [4-bROFI —1— (3—FUYTILHI
Ro)) ERYD—4—A)] ZF)N] ERYP>—4—+)L] -1, 3—
ERO-2H-RIZAIF—)—2-F >

BIEH 7T TRONEL- [1-[2- [1—- (3—BUIIAHILEZI) EXR
UOL—4—AUFY] TFN] BRUPT—4—())] —1, 3—-Dk K-
2H-NRYZAAIFY=)—2—F2iIZHL, 0. 1m] D2 %mEbd 3y
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LKW, 1 0mg ODN~AFIVEINHRY > ~N—FFT R, 2ml1O7E R
MUV, 1m1DKZO0CTIA L 5 0MBEOE, BRICEL 1 BEERLE,
BOSRICEEEE TF)) EHERREE - b U D AKBRZ A DKL, HHE % Bk
FhUD L LG BEEEOR, UAFV IO NS T — (ZoakiL
LA ==10:1) THETHIEIZID 1. SmgDEE LAY EE
Bl E L TEk.

'H—NMR (CDC1,) 6:0. 81—2. 80 (12H, m), 3. 00—
3. 77 (6H, m), 4. 20—4. 75 (2H, m), 7. 00—7. 57
(5H,m),7.72—7.80(1H,m),8.05—8.16(1H,
m), 8. 62—8. 70 (2H, m)

ESI-MS (M+H) *:448

SKhisl 1 6

1—[1-[2-[1— 2—Zoax V1)) EXRYD>—4—1J)l] TF
W] —EXRYPY—4—4)] —1, 3—PERO—2H-RZLIF/—)
—2—F

Ehif 4 ERROGET, ESPUHNRUBICELZT2 —/ unkEEE:+
AN TRBETN, RELEH2EGARELTEE.

[M+H] *=467

EHEF 1 7

1= [1-[2-[1— (3—Zoax>Vq)h) EXRYI>—4—1 )] TF
W] —ERYDY—4—A)] —1, 3= RO—2H-RNZ1IF/—)
—2=F

EHEpl 4 ERBROFIET, ESTUHNRIVBICELZ TS — 7 ONLAERE:
AWTRIRZTY, RELEYEEGT BN T 7 A &L TEE,

'H-NMR (CDC13) 6:1. 10—-2. 00 (9H, m), 2. 05—2
. 20 (2H, m), 2. 35—2. 60 (4H, m), 2. 70—3. 15 (
4H, m), 3. 60—3. 80 (1H, m), 4. 25—4. 45 (1H, m
), 4. 60—4. 75 (1H, m), 7. 00—7. 12 (3H, m), 7.
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26—-7. 41 (5H, m), 9. 36 (1H, brs)

[M+H] *=467
SEhEfl 1 8

1—[1=[2-[1= (3=FJOEXIVA)) ERYDY—4—4Jl] TF
W] —ERYDPY—4—4)V] =1, 3—PERO-2H-RII1IF—)}
—2—=F

KBl 4 CFRRDOFET, ETDPUHNROBICELZ T3 - T OEREER %
RWTRISZ2TN. RELEMERBTEN T 7 A ELTEE,

[M+H] *=511, 513
Ehidl 1 9

1—[1—[2=[1— (83=F—RXRIY1I) ERYDL—4—1)l] TF
] —ERYPY—4—A)V] —1, 3=PERA-2H-RIZLIFI—)L
—2—Fr

Ehifl 4 ERROFET, ETDUHIIVRVERICEZ T3 —9— REEAER S
RNTRISZETY, REILEMERBERTEN T 7 A ELTHEE,

[M+H] *=559
Ehas 2 0
1—-[1—-1[2=[1—= (3, 5=270OXR2V1))) EXRYD>—4—1)l
] TFIN] —ERYDPP—=4—a)V] —1, 3—PERO—2H-RVZX13I¥
V—Jy—2—~F

Kl 4 ERROFET, ESIHNRIBICELZ TS, 5 —Jronxh
FRZAWTRIEZITY, RELEYEEGY TNV T 7 A ELTER,
[M+H] *=501, 503

Ehsl 2 1

1—[1—-[(2=-0[1— (3, 4—=270ax>VJ4q))) EXRUD>—4—1)
1l ZTFN] —ERYDP—4—1)V] —1, 3= ROA—2H-X>X(3%
V=2 —F

Ehigl4 ERROFET, EST MR BITEZ TS, 4—Yr7nnga
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BREAVTRIGZTY, RELEW2EQREKEL TEE,

[M+H] *=501, 503
Ehifl 2 2

1= [1—=T02-[1—- B=BUIIHIRII) EXYDY—4—1)L] T
FI] —ERYP—4—A4)] —1, 3—PLRO—2H-RIZALIF/—
V—2—%

Ehipl 4 ERRDFET, ETDCHNROBICEATZIF VBERNTK
REfTN, RECESWEZREBEEKE L TEE.

'H-NMR (CDC1,) 6:1. 10—2. 00 (9H, m), 2. 05—2
20 (2H, m), 2. 35—2. 55 (4H, m), 2. 70—-3. 15 (
4H, m) , 3. 60—3. 80 (1H, m), 4. 25—4. 45 (1H, m
),4.60—4.78(1H,m),7.00—7.10(3H,m>,7.
25—7. 40 (2H, m), 7. 68—7. 80 (1H, m), 8. 55—8.
70 (3H, m)

[M+H] *=434
Ehipl 2 3

1—[1—=[2—-[1-[(4, 5=2ron-3—EBU) HLEI)] ¥
RYD—=4—ANV] TFN] —ERYP>—4—1)l] -1, 3—YeRuo—
2H-RIZAIFY—)y—2—F>

Ehitl 4 ERRRDOFET, ESDHIRCBICEAT4, 5—y 700-a
FrEERAW, RELEhEEAERAELTEE.

'H-NMR (CDC1,) 6:1. 05—2. 60 (15H, m), 2. 70—
2. 95 (1H, m), 3. 00—3. 25 (3H, m), 3. 55—3. 80
(1H, m) , 4. 25—4. 45 (1H, m), 4. 55—4. 80 (1H,
m), 6. 95—-7. 15 (3H, m), 7. 15—7. 35 (1H, m), 7.
86 (1H, d, J=2. 1Hz), 8. 34 (1H, s), 9. 60 (1H,

s)
[M+H] =502, 504
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EhEdl 2 4
1—[1—-[2=-[1—-[(5=TJEE-—3—-FUII) HINRZN] ERYD
=4 —ANV] TFN] ~ERYP—-4—1)] —1, 3—VbRu—-2H—
RIRALIF=)—2—F >
5 LhEfl 4 CRROBET, ESDVVANROBICEZ TS -~ OB IF Vi
ZRAVWTRBETY., RELEMERKEQTYEINT 7 AELTEE,
[M+H] *=512, 514
Ehitl 2 5
1—[1—-[2=-[1—- (2=F/4)V) ERYD>—4—1)] TF)] —F
10 RUPY—4—A)] =1, 3—eRO—2H-RIALIF/—)—2—%

>
Ehatl 4 ERIROAET, ETP U HIVRIVBIZEATTFA 72— 2 )R
SBRERWTRIGZITY, RELEWEREBTEN T 7 AL L TEE,
[M+H] *=439
15 il 2 6
1= [1=[2-[1-[ @=7FaENFF-3—-FUDII) HIEZN] ¥
RUPZ—4 -] IFN] —ERYD>—4—q)] —1, 3—JLRo—
2H-RVZAAIF—=)~2—-F
Ll 4 ERROFIET, ETTNIVRIVBIZELZT2 — (FOEILFA)
20 ZOFCVEBREAVWTRBZITV. RELLEDEECEKE L TEE,
'H-NMR (CDC1l,) 6:1. 03 (3H, t, J=7. 5Hz), 0. 8
0—2. 60 (18H, m), 2. 70—2. 90 (1H, m), 2. 90—3.
30 (4H, m), 3. 30—3. 50 (1H, m), 4. 25—4. 50 (1
H,m), 4. 65—4. 85 (1H, m), 6. 90~7. 50 (6H, m) ,
25 8. 43 (1H, d, J=4. 8Hz), 9. 02 (1H, s)
[M+H] *=508
BEH] 8
1—[1—-[ (e, 5a, 78) —3—=7HYEI»u [3. 3. 0] 7%
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—7—AN] ERYD>—4—A)/] -1, 3= PRu—2H-XRVA(3I¥
J—)v—=2—-F

215meg®d (la, 5a) —3— (ter t—JrFIHINRIN) —3—
THEY 0 [3. 3. 01 A7F>—-7—-F>, 200megD1— (¥ERYYD
>=4—A4)) =1, 3= RA—-2H-RZZALIF—)—2—-F>, 1
Sml1®D0. 3MASF ) =)L Y JKRFIRY FBHMHEEA UEE T—Higs
LizDb, ROSHRICEAIREEKR T MU U AKBRZMAZ OO RIVATHEL
*o HIHKZ M EHEK THREOR, BB 73X ALEERL, KiEgEk
U. URFnravbsrds74— (GoafhVh/ A¥)—=)y=19:1) T
B®EL, 240mgD1—-[1—[(la, 5a, 78) —3— (tert—7
FESANRZIV) —3—-7HFEIr7m [3. 3. 0] AH2¥>—7T—4()] ¥
RVTPr—4—1)] -1, 3=PRO-2H-RVXAIF—)V—2—F
veRlc. INZ210ml o770V AIREMAEL, 3ml ok 7)LF 0B
ZMA. BRT1IRMEERLUZ. BEEBEL. BoNREICHNREKSET
MUTLAKBEEZMA, Z700R)VATHHUZ. 7008)VARZEKRRE<
TRITALERL, BEEETEILIZED. 11 0meg 0EREAMEER
TEINVT 7 AELTHEE.
EhEf 2 7

1—[1—-[ (e, 5a, 78) —3— (BSPoNHNRZN) —3—7H
70 (3. 3. 0] 25 —7T—AN] ERYD—4—1)V] —1, 3
~VERR-2 H-RY XL IFV =2 %>
sgpsTEenkl~ [1- [ (la, 5a, 78) —3—7H¥FEI»no |
3. 3. 01 AD5>2—7—A4N] ERUP>—4—1)1] -1, 3—2E RO
—2H-RVAAIF—=)—2-F>226mglZil. lm1OrZaaRlLA.
10mgRESIUHIVEVE, 30714700y MO MIIFLTI, 1
6mgD1 -t ROFI RV M7V, 23mgD1—ITF)—3— [3
— (PAFNTR/) Tabi] ANVRIAI RIERIEZRINZ., BET—BEE
Uleo RISRICEIAREE/KSET ) T AKBRZMASR L. AlE & IEKHE
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FrUD L REERE BEEEELE. B5NERERZIUNS VIO S
Ta4— (Z0aBIVh /AT ) —=)y=10:1) THEHL, 1 1megOEELE
MEEETEINT 7 A ELTHRE,
'H-NMR (CDC1l,) 6:1. 35—1. 60 (2H, m), 1. 68—1

95 (4H, m), 2. 06—2. 35 (4H, m), 2. 35—2. 60 (
1H, m), 2. 60—2. 82 (3H, m), 3. 05—3. 25 (2H, m
), 3. 70—4. 00 (3H, m), 4. 27—4. 47 (1H, m), 6.
95—7. 14 (3H, m), 7. 22—7. 38 (1H, m), 8. 55 (1
H, dd, J=1. 4, 2. 5Hz), 8. 64 (1H, d, J=2. 5Hz) ,
9. 12 (1H, d, J=1. 4Hz), 9. 32 (1H, s)

[M+H] *=433
BEH] 9
1—[1—-[(Qea, 5¢, 7a) —3—FY¥EZ» 0 [3. 3. 0] V¥
— T =N ERYP =4 —A)] —1, 3=PERA—2H-RZX(3¥
V=)= 2 —F > - IR

710meg®d (lea, 5a) —3— (ter t—=7bFTHNRIN) —3—
THEYI D [3. 3. 0] FUFL—T-F2%20m ]l DAY ) —)VICHER
L120mgd/KFBIARTRF MU TARKSTMA 1 BREBERLE, 8fElL
7RI LKBKR, KATEBRIF)INERKGEICIZ, DB L. EEE
KRR T30 b LR U BRIBHEER L. BEZ UMV 0 T 5T
A= (NFY Y HHBRIFIIN=1:1, 3:7) THEITSZZEICED540m
g®d (la, 5a, 7B) —3— (tert—7bFTHIRI)) —~3—7H
Eirn [3. 3. 0] A28 —7—F— ik, 203551 Tme# 2
Om1OZBORVAREHEL, 1. 6mlIOMNJIZFIFTI, 0. 26ml
DEMAS P ANV A RIE T4 0 BB L8, KISRICEFREEK
R U LAKBIRZ A B L)) CHi Uz, RIS K T,
BB~ T2 UL LR, BEEER LR, U a N 5T 0 —
ANFY 2/ BRITFII=1:1, 3:7) THHEL, 662megd (la, 5
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a, 7B) —3— (ter t—TF R FEIHNRIIN) —7— (AFNRIKZI
FFY) —3-7YEI O [3. 3. 0] ¥ >2%&8Bk, ZO35205m
gZbmlDIVAFIVERIVALATY I RITBEML, 205megD 1l — (FRYDL—
4—4)) —1, 3—PkRO—2H-RVZXAIF/S—)—2—-4>. 185
mg ORIV LZIMA, 8 0 CITIMEL —HBHRL =, A%, RiSKIcH
MEEKZ2NA. Z700R)VATHEUZ, MR ZKEL. EXERY Y 3
A LR BEREOR, DUAFN IO NS T 40— (Zaakibhs S A
Z7==97:3, 10:1) THETHZLIZLD32megD1— [1- [
(la, 5a, 7Ta) —3— (tert=7brFT AR —3-FHEL
70 [3. 3. 0] F05>2—7T—1)] ERYP>—4—1)V] -1, 3=
ERO—2H-RSAAIF =)~ 2~ 2%k, Z05530meg#z10
m1®D10%EKREK XS/ —)VITHBRL., —RBHRLEDE, BitegEET
HTEITKD. 2 8meg DRELAEWERE-.
EhEfl 2 8
1-[1-[Qea, 5a, 7Ta) —3— (ESTPINHINERZIN) —3—7H
70 (3. 3. 0 AU —T7T—4N] ERUD>—4—4))] —1, 3
—PERO-2H- R ZAALIF=)—2—-F

14mgd1—-[1—[(le, 5a, 7Ta) —3—7H¥E>rno [3. 3.
0l F252—=7—A] ERYDP>—4—1)] —1, 3—PbRn—-2H-
REAAIF == 2—=F> ZHEEFIZO. ImIOMIIFITI, 1
mloruaR)lh, OmeDESIUHNRIE, 14megD1 —TF)—3
— 8= (AFNTZ/) TOEN] AVEDAIREREE, 10megn 1 —
EROFIAROY MNITYV =)V EMA, BERT—HEBRLZ. KISKIC8m RS
KFF MUY LKBREZMA, Zoaf)bATHEUZ. KRS 753>
UL LEE BEODEIIU AN IO NI T T 4 — (ZOORINL S RAY )
—)=10:1) TREL. 4meg0EBEWREATENT ¥y RELTHEE,
'H-NMR (CDC13) 6:1. 51—1. 70 (2H, m), 1. 72—1
.99 (4H, m), 2. 04—2. 23 (2H, m), 2. 32—-2. 62 (
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3H, m), 2. 80—3. 00 (2H, m), 3. 02—3. 22 (2H, m

), 3. 50-3.72 (2H, m), 3. 87—4. 10 (2H, m), 4.
23—4. 50 (1H, m), 6. 95~7. 12 (3H, m), 7. 19—7.

40 (1H, m), 8. 44 (1H, s), 8. 55 (1H, dd, J=1. 5,
2. 6Hz), 8. 65 (1H, d, J=2. 6Hz), 9. 13 (1H, d,
J=1. 5Hz)

[M+H] *=433

EhEf 2 9
1—-[1—-[ (e, 7a, 9B8) —4— (EFDVZ)HIVERZI) —4—FH

Eyrnm [5. 8. 0] 2F>—9—4)] ERUDP>—4—1)}] —1, 3—

PERO-2H-RXZXAIF—)V—-2-F>
EhEF 2 7T EREOFET, 1— [1—- [ (la, 5@, 78) —3—7HE

ru 3. 3. 0] A5 —T7—4N] EXRYP>—4—1)V] —1, 3—

PERO-2H-RZZAAIFS—N—2-F 0L TLI- [1—- [ (1 e,
7Ta, 9B8) —4—7H¥EIZo [5. 3. 0] JF>—9—1)] BERYD

—4—A)] =1, 3= RO-2H-RZAXLIF/—)N—2—F &AL

T, REAMEEATENT ¥y A EUTER.

'H-NMR (CDC1l,) 6:1. 14—2. 40 (2H, m), 1. 55—2
61 (15H, m), 3. 05—3. 29 (4H, m), 3. 62—3. 82
(1H, m) , 4. 22—4. 48 (2H, m), 6. 96—7. 15 (3H,

m), 7. 25—-7. 40 (1H, m), 8. 55 (1H, dd, J=1. 6,
2. 6Hz), 8. 62 (1H, d, J=2. 6Hz), 8. 88 (1H, d,
J=1. 6Hz), 9. 68 (1H, s)

[M+H] *=461

EXRLEORNMAREN
FRADONI XA IFV O FERIE, DAKY AETEFINTY SRRk
BHTBEREEL, FIRIN—F U VB, BPFR/—F VXA, D
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ANZY. THFEXRDT. BR BE - HER, REEBMERYE. TS5,
A, BREE. OV CMRERRS. BEIERBEGR. R, HES, HEWN, A
TV, FEHE - REEND - ERWE OB XUIEREEDBEBRER D,/ X
BPBHEELUTERATDH 5.
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55 K D #H OE

N

(1) =&KX [ 1]
R1
R3a R4 R5
R2—N N—<<:jﬁ
\"/ A N—z—R® I
o} R
[, AR

(an

i BRETZ1DO86755~8 BOEHEERREZET. RUL. Ro¥Y
RETHALTBY, KREF. \OF UETF. ER7IVFIVEIMES 7 )L
FIEZERL ; R AFRRFXR T 2NV ETERINTO T X WER Y
WFENEZERL ; RPEVR?PE, KREFXIER32EL., R2PKZETD
EZER3PIIR*ZRL. R3*MNMRPDEERIIAEEFEEL ; R4T. AEE
T NOT VET. KERE, ERTIVFNVEELKERT NV oIV EREL,

XERPEREM—FHICB O TINENREETOIRERFLEEDIC3I~6 88
DRFERZHHRL ; ROKUVR I, &4 F—XIEER-> T, BRBEEBRT LT
BORFFEFICHELTHD., KRRETF. NOF VEF. K, E&R7 IV
HEINIMER TN ZNVEEERTH, REXER B INSEIEAET BREEFE L
BIIAFVEEBRT B, REER* ENR—HEITR>TTINEDEET 2 RE
BTEEBIC3~6BRORBREBRTEINENIEIRAER Y EW—EEITk-
TINSNHETIREFRTEEDII3I~6 BRBOBREREWRL ; RO13. N
nyVRF, Y7 & Do EERTIVFVE, ERT IV DIVE, BT
WEZIVE, &R 7 a7 )VFINVE. NOF AERT VEIVE, K% 7 L3
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T3 DERTVENT I E ARETIVEVFAR, ERTIVEL Ik
DVE, Ty ERTFTBEEINTOTHIWERT LIS, ERT IV,
ERT SNT 2 ) E, AR NIF T HIVRZIVE, HVNEA IVE, EHRT I
FIVIINEAIVE, DERTIVEIVIIVINEAIVE, 20T 7B IVE, (&
TIVENZNT 7 BA NE, PERTVFEN IV T 7 T4 NVE. TVINEAL LA
FUE, BHETNFINHVNEANAF VR, DERTIVELHINEA L%
VEL, ERTVAFIHNRINT IR, ANVTFEANTI R, (BHRT
WENZNT 7 '-AN) T )E, (DEETVEVINT 7EALI) T3 JH,
UERT VFNZINT 7 EAIN)  {ERTIVEN) FIH (DEET VL
ZIVT7EAN) UEETIVEN) T 7E, {ERTVEFNZINERII) 73
JE HUNEANTIIE EETIVFVIDINELL) TIOE, (D
HTNFNININEAN) T )EROT ) FIROBMSBRINS 1 @E
UL 2L LOBBEEE L TOTINT U—VEX AT O T Y —) e %
Us ZiE. BVRZIVE (—CO—) XEANKRIILE (-SO0,—) BFET.
] TRENBRI XA 5V 0 VFEERIEFDH,

(2) =R [1] TREINBRUAMIF/OVHEEEN, —BR [1—a]

R1

o
R2—N N—4<:jﬁ
W( AN/lﬂe [1-al]
0O RSb

[ﬁp{g‘ Rl\ RZ‘ Rsa‘ R3b\ R4\ R5‘ RG&UAﬁ

(an

i BRELRKERODDOEFALTH S, ] THHHRELICEHRON L1 3
&0 BT DE,
(3) —IRK [1] TRINBR XI5V FEAN, — BN [1—b]
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R1
RE—N N—4<:jﬁ 9
\[( A N—S—R®
o R 8

[®k#, R', R2%, R?3%2 R3° R4 RS5 REUNAR

(an

i FRELICEHOBDERUTH D, ] THHIFRELICEBROR X1 2
5 FVOrBHBEHEXIIEOE,
(4) AR

(an

TRIND 5~ BDEHEERRN, EOUD E, PRUDUVE, ~JIER
B7YEESR ATIAFLAIVERAL, 2, 5, 6—FhrFb ROy
10 PUERMNOEBIHNESBRINDBOTHBHERE 1 ITEHBOR LIS/ 0
CHREAXIIZOE.
(5) R, JzZ)VE, 1 -FT7FINE 2-FT7F)E 2—- MNJLE,
3—MUNE, 4—bPUYNE, 2-ranT7c)VE, 3—roovno)LE,
4—r70n7x)VE, 3, 4—Yr7uuryz)VE, 3, 5—-Yronyr—
15 )V, 3—Tnwevzo)E 2-IJlF0—-4—ryoovzo)E 3-3—
R7xzZ)VE, 4-3—R7zZIVE, 2— (M IZIFOAFIN) 7 )VE,
3— (FUTINFAORAFI) TV, 2~ (PAFITI)) 7J)VE,
3— (PAFNTI)/) JxZvE, 237 )7z)VE, 3-3F7 )T
WE, 2— (ERFIR) JzZVE 3— (PERYIR) JzZJVE, 3
20 — (ZOOXF)) JxZ)VE, 2—AMNFT TR, 3-RXPEFEV T
NWE., 2— (Jz)FY) 7o)V 3— (T /FY) 7xo)VE, s
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ZIVE, 2—EBUDIVE, 3-BUDIE, 4-BUDIE, 5-rnon—3—
YDV, 6 —TuE-3-EBUDIE, 5-7/—-3—-FUI)LE, 2-—
rson0—-3—-EBUDVE, 6—rno-3-BUI)E, 2, 3—runby
Pr=5—ANE. 5-RAFN—-3-BUIIE, 2-APFIEUIIE, 2
— 7z /) FEUDINE, 2— (AFIFF) BUDNE, 2-AF)IEUDY
—5—ANE, 3-TOEREYIDI-5—aNE 2, 6-VANFIEUDI
. 2— (FoElFd) EUDIE, 2-FI)VE, 3—FLo)VE, 2—
FIUNERT3 —F JUNENSRIHNSBIRINZIETHSHERE LICH
BONR XA IFVOHEERIIZDIHE,
(6) —MXK [I] TERINBRXAIF/ O RN,
1= [1—-[2— (1 —-RVWIANWERYDY—4—1)1) TF)N] ERYD
=4—A)] =1, 3-PRO—2H- RVXLIF—)—2—F>,
c1-—[1—-[2—-[1— 4—27007xZ)VAIEKRZI) EXRYDD —4 —
AN} TFIN] ERYPr~4—-1)V] —1, 33— RO—-2H- XXM 3
TN =)~ 2 —F 2,
*1—[1—[2—[1—[4— (FUZINFORAIFY) TR KEZIL
] ERYD—4—1)] TFI] EXRUD>—4—1)l] —1, 3— kRO
—2H-RVAXALIF—)—2—F >,
c1—-[1—[2— [1— (ES2PZIANVEZN) EXRYD—4—1)] T
FI] ERUD—4—A)] —1, 3—PRO—2H-RCZXLIFJ/—)L
— 2=,
-1—-[1-[2-T[1, 2, 5, 6=FbSERO—-1— (BT HIER
ZI) —4—EBUDN] TFN] ERYDU—~4—1)] —1, 3~-PEeRo-—
2H—NRZXAIF—=)—2—F >, .
1= [1-[2-[1—= (ESDZNWANERII) —8—AFLr—ERYD
V=4 =] TFN] ERYP—4—1)] —1, 3—PERO—2H-N
SARAZIITV =N =2 —F 2, |

(S*) —1—[1—[2- [1— (ESZVHIARDIN) R Rrar7¥
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Er—4—4)V] TFNV] ERUD>—4—1)] —1, 3—-YbRo—2H-
RIS —=)— 2%,

(R*) —1—[1—=[2-[1— (ES2PZNHIRZN) )y ko7
EY—4—a)V] TFNV] ERYD>—4—1)1] —1, 3—-YeRo—2H—

5 NZXAIFY—)—2—F2,

(§*) —1— [1-[2- [1— (3—BUTLILEZL) <k ROF
TE—4 -] TFIV] ERUP>—4—4))] —1, 3—YbRo—-2H
—RUZXAIF=)—2-F >,

(R*) —1—[1-[2-[1—- (3—FUZJLIILRIL) Lk Ry

10 FE>—4—aN] TFN] ERYP>—4—1)l] —1, 3—VERO—2H
—NRIAAIEFY =)= 2~-F 2,
1= [1=-[2=[1— (BSPZNHNRII) ERYD—4—A)] 7
OEN] EXRYDZ—4—A)V] -1, 3=V RO-2H-RVAAIFYJ—
V—2—F 2,

15 1—[1—-[2—-[1— (B3=BUZIANKRIIIN) EXRUYI>—4—1)]
TOEN] ERYDY—4—1)] —1, 3—-VERO-2H-RVXAIFY
=)= 2 =3,
c1—-[1—-[2=[1— (3—270OR>VALL) ERYDY—4—4 V] F
OEN] ERUDY—4—4)V] -1, 83—V RO~ 2H-RIZLIFY/—

20 J—2—F,
1~ [1-[2— [1—- (3-BUDIWHIRIJ) BRYT>—4—1))]
—1=AFNIF)IN] ERYDY—4—1)l] —1, 3—YeRo—2H-R>
RAIETY—)—2—F >,
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W—2—F>,
c1-[1-[2—-[1—= (3—=Z7maxrR>VqL)) ¥RYD—4—4)] T
FIN] —ERUDPY~4—A)] -1, 3= RO—-2H- RV IF/—
V—2—F 2,
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FIN] —ERUDY—4—4)] —1, 3— VL RO—2H-RIZALIFJ—
V—2—F>,
c1-[1-[2-[1— (3—F—RR2VATJ)) EXRYP>—4—1)l] T
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c1-[1—-[2-[1- (3, 5—270ORIVALN) ERYDZ—4—
V] ZFN] —ERYD—4—A)l] —1, 3—PbRO-2H-R>Z13
=) — 2 —F >,
c1=-[1-[2-[1— (3, 4—27uoR>V1)) ERYIDY—4—4
V] ZFN] —ERYDU—4—4A))] —1, 3—PkRO—-2H-RVZ13
FJ—=)y— 2 —F >,
c1-[1-[2=[1— (3=BUIIHIRIIN) EXRYD>—4—1)1]
IFN] —EXRUDP>—4—ANV] —1, 3—PERO-2H-RZZX1IFY
—)—2—F>,
c1—-[1—-[2-[1—-[(5—=27BOB—-3—-FUI)) HIRZ)] EXY
D=4 —AN] IFN] —ERUD>—4—1)] —1, 3—PbRo—2H
—RUAAIZF =) —2~F >,
c1-[1-[2—-[1-[ (4, 5—-7aa-3-¥UI)) HIEZI]
ERYDPY~4—A)] TFNV] —ERUP>—4—1)1] —1, 3—-Pbkn
—2H-RVAXLIF—=)V—2—-F,
c1-[1-[2-[1—-[(5=TOE—3-EUI)) HIERZI] XY
D=4 —AN] TFN] —ERYP>—4—1)l] -1, 3—-VbRo—2H
—RAAII—)—2—F,
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1= [1—-[2=[1— (2=F790)) ERUYD>—4—1)] TF)] —
ERYDZ—4—a)] —1, 3—PERO-2H-XRVAXALIF—)h—2—
R
*1—-[1—-[2—=[1— (B=BUIIVHINRII) EXRYD>—4—1))]
IFN] —ERYP—4—A)] —5-T)F0—1, 3—PkRo—-2H—
RIXAIZFT—=I—2—=F 2,
1= [1—-[2—= (1-ESPZNVANRINERYD>—4—1)V) TF)
] —ERYT>—4—1)V] —5-7)F0—-1, 3—PROo—-2H-R>X
AIF—)—2—F,
-1—[1—[2—-[1-[ (5, 6—70O—3—-EUI)) HILRZV]
—ERYT -4 —A)] TFNV] —ERYD>—4-1()] -1, 3—TER
O—2H-RVXAIF—)b—2—F>,
c1-[1-[2=[1—- [ (2=70ENFF-—3—BUII) HILEZI]
ERYDY—4—A)0V] TF)] ~ERUP>—4—1))] —1, 3—JkRnm
—2H-RVAAZIFY—)—~2~F>,
c1-[1—-[2=[4—-7hFu—1— (ESPZIHINERII) ERYDY
—4—1)] JOEN] ERYD>—4—1)V] —1, 3—-PkRO—2H-~N
SAA RN =2 —F
1-[1—-[2— [4-I)Fa—-1— (3—BUZIHILEI)) ERYD
Y—=4—aN] TUB)l] ERYD—4—()] —1, 3—VbROo—2H—
RYZAZH =) ~2—F >,
1= [1—-[(la, 5a, 78) ~3— (EF2ZNANRI)) —3 -7
YFEI O [3. 3. 0] A5 —7—4A)N] ERYD—4—1))] —1,
3—-VERO—-2H-RAAIF/—)—2—-F>,

-1-[1—-[(la, 5a, 7a) —3— (ESPoHNRZI)) —3—7
eI o [3. 3. 0] 05> —7T—)] ERYS—4—14)] —1,
3-YbPRO-2H-RZALIFI—)V—2—-F,

1~ [1-[(1lae, 5a, 78) —3— (B—BUIIHNRIN) —3—
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3—PERO—-2H-RVZXLIF—)—2—-F>,
-1-[1—-[(la, ba, 7a) —3— (3—-BUZ)VHIRZIL) —3—
THEY 0 [3. 3. 01 F2&>—T—1)0] ERYDY—4—1)1] — 1,
5 3—-YbERO—-2H-RIVXAIFI—)—2—-F,
c1-[1-[(la, 7Ta, 98) —4— (ESZZNVAINEZN) —4—7F
Fr o [6. 3. 0] /F>—9—1)] EXRUP>—4—1)] —1, 3
—PbeRO-2H-RVAAIF—=)v—2—F >,
c1-[1-[2— [7— (B—-BUZIHANKZIIIN) —7—7HFR¥O [3.
10 5] JF>—2—a4)] TFNV] ERYD>—4—-1)1] —1, 3=t Ro—
2H-RZZXAIF—)—2—F,
c1-[1-[2=-[7— (ES2Z0WAIARZIN) —7—-FYA¥D [3. 5
1 7F>—=2—4a)] ZFN] ERYP>—4—1)l] —1, 3—YbRo—2
H-RX2ZAIF-)—2—-FFELLIZ
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