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4—FEMERS, 5, 5, 4, 4, 3, 3—LHEIE.

ST C,—C, %, TFmRZERE. HREER 2, 3——FFE—2
—RiEE, WRFSFEFLEY A RERERRN, WRIEDZHE.
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98805597. X W ZE5/681

STF C,—C, eIk, Flamml 2R FEE., T EEFERE LK
EHEE, HPHEimmi.

SHF C,—C; BERE, TARFEUL 1M 2—-FELE,
prins NP

C,—C,, FREMERREMANGERE, NRERRAEAE,
M2 1— FEBFE. 1, |I-Z“FEBRE. 2—-FEERE. 3—
FEEEE, 2, 3—ZHERRE. 3, 3—HERRE. AEEN3
—HCEEAE.

ST C,—C RAZE, AR RIMAKRAE. CERFE. 3
— FERFE. 3-FEREAFESR -HOERFE, MERBARR
A&

SHF C,—Cs A RERE, THMEFAERE. ZEEFEN 2
—REELE.

C,—Cs REEMRRUG FAREE. L8%E. EREE. 7K
SE, ETEE. RTEE. RTEEREREE. 2, 2—ZHER
SEIMI-FETEE. REANFEERLEE.

C,—C,2FHEER LA C,—C, AENENERNLER.

BT ER A, WURKEURE, HRRIEEAGEE.

EE—FERR, HAWREERERE, MERFE.

St F 29, ANl R AR I RIAER, . REE.
DML . PLEMREE. DRMRZE. mMEMEEE. nioeE. MiMEE. WEUEE. WA

o, mEmEt | EMEL BRIEE (furazanyl). RCREMRZE. DRAMEPRE. At
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98805597. X o P ZE6/681

PR . BEPROKEL . MR M. DL RAX FREFAEFE AT
R B kR ik, B EMEENRFTEE A.

SF R UEFE. L&, EFRERRNEENEEE —COOR! F
¥ C,—Cs ik,

TENATRUBER C—C, i, LRREREEN, TEEF
HELE.

ENHTEREAEEN C —C, kiR, SENEFEE. ZHE.
WBLE. THE. 7THRE. UBESRRBESHRETE, TR
LB,

e FELIRER C,—C BtE, WIHIR DdfBiEE, TRk
RZBE., NEXTHE. PREE. RZBE. WHBE. RED
E CERE.

WME XM X SEFBERRLRET—RER 37 TH,
Mz FmEFAE. BT E. FRESFCE. NEAFRE.

B X4 XS X YA Y YR YR C—C lRBvE R, &8
MERBEE. CBEE. ABMEE. THEE. »THEREE. B
SERFIBEE, NERIBREE.

FR C,—C, RETRE C,—C, SREME. C,—C, ETMBLE
5 C,— C IR BB E T C,— C fi .

MBER [ fkEY (B=—CH,—) RUSREAER, W AFI
HEeih. ERE. WRRE. BARBEEFRLNE.

MRKRKARUEDRUSMNEIRBESOHIRAFE, WATHRER
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98805597. X W ZB7/681
FBEARN R BMPIMNEEREY HBEB el S & Bt E
K. Flan, @S EREHEEAME (CHIRALPAK AD®) &5
B A R R EANE EE . R A RRER LS I ZHNH
e &R RE, BloPEREAEESEIERRIER R
Rl REBESBENEELATRICENTEE. Fln, THEAE
ZEERR . HERNREREE A RIE AR .

REARAREREX ILEDE:

R'fl R RARSAREY, FREERT. FEHLE, EWU 5%
BRI AE, /K

R*HFE C,—C, &FbeH, F/EK

A REFE. BHEWRR, BIIUH—HESHEEUTHEFRE
AR fET. ERTF. RET. FE. 2&. U5FFLEY A
df) 2 MESSERIRF—REM n+2 THHATE S AN EMEE(CH,), 2
B (n=3. 4. 5. LIFEE. BE. FEE. L8E, W/

X REBFER C,—Cs i, BFE

X3 X RAESAREK, HFAREEFEFMC, —ChH, M/

X4, XOR X BARRSARE, FAEERARERTRIRT,
R/,

Y RFE C,—Cy i C,—C, 2RI, /5

Y. YA Y RAHRSCRER, A HARER TERET,

i EAR BB & B R AR

HBah, Hp Ar REFHER 6. 7. 108 11 ZHRAMEX TG
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98805597. X oo ZE8/681

W RPIER .

AN ST R A R B R R R 1) -

4—R—5— Q-BE-A-FEA4-FE-I2-=FFE—- L&
HEEE) —2—FH[c]HREE.

6—R—5— Q-RBEA-—FE—4-FE2-=FFE— LB
HEER) —2—FIF[cIPRMER;

5— Q-—FE4—HE2-LHRLEA-FE - XHEFTE
—2— R FF[c]PRMEER ;

5— Q-RE-A-QC-HEEFE)4-—FE 2 =ZFAFE—-IX
BREEE) —2—FH (IR

5— Q—RE—4—(4—FEEFE)—4-FE-2-=FFE-/K
BRELEE) —2—FH[c]RMEH;

5— Q-RE-4-Q-REFXE)4-—FE-2-ZFFE— LB
REE) —2—FIH[c]RIME;

S5— (4—Q—EXE)2—REM—FE-2-=FFE-XHE
FE) —2—FIH IR,

S5— (A—A—FEE) 22— BE4—FE 2 ZFFE— NBE
FE) —2—F I [c]HRm

5= (A—(A—EFERE) 2 BEAA-HFHE2-ZEFE-REE
HE) —2—FIF[c]PREEd;

5— (A—@—REE)2-BEAS-FER2-ZFFE-REE
RBE) —2— K (c]BRAEHHER;
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98805597. X oo E9/681

5— Q—RBE-A-—FEA-U—BEE)2-=FFE - REB®E
FE) —2—FIH[c]BRAER;

5— Q—BE—A-BEA-QC-BEE)2—-=FFE - REBE
8E) —2—FIF[c]PRIEE;

S— (4—(— FRFIR)— 2~ B —4— PR —2— SHPE— B
EEE) —2—FIF[c)WRmEER,

5— (4—@, a—ZHEEXE)1-BE4-FE2-=FFE
— REEEEE) —2—FH[c]RmH;

5— (4—@3, 5S—_HREFRE)2-RBE4-—FE2-ZFFE
— REBEEERE) —2—FIH[c]kmEE;

5— Q-RE—4-Q-FEE—S—FEEXE)4—HE-2—=
REE—RBEEE) —2—FIH[c]kmEE;

5— (4—(5—R2—REFE)2-BE—4-HFE-2-=FH
- RBEERE) —2—F IR

5— W—(—F2—BEXRE)2-RE—4—FE-2—-=#HF
E—-RBEEE) —2—FIF[c]RNEH;

5— Q-BE4-Q-RES-HFERE)4-—FE-2-=%
- RBERE) —2—FHF[c]*mEh;

5— A—(—F2—FEEFE)2-RBE S -—FE2-=F
R — NEEEE) —2—FIF(c]RmMER,

5— G—Q—F—4—FEEFRE)2-RBREA-FE-2-=F
FE—-NBERE) —2—FH(cIREm;
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98805597. X oM P ZE10/68m

5— (A—QG—HF—4—HEEFE)2-RBRE4—FE-2-=%
FE— IR EE) —2—FH[c]RmEET;

5— Q-RE4-FE-ZFHRE-LBEEE) —2—F3H¢
[CTPR e

5— Q-RE4-Q-FEEEXRRE)4-—FE2-ZFAFE -
BREEE) —2—FH[c]RMEEH;

5— (4—(—R 2 FEEEXE)2-BE—4-FE-2-=%
FRE—REBERE) —2—FIH[c]RmE;

5— Q-BE—AS4—FE 2-ZFFE - REERE —2—FH(]
R

5— Q—BEA—FEA-FE-2-=ZFFE-KEEE) —
2 — I [c]PRMEE Hil;

5— A—(@—FFER) 2~ BE4-FE2-=ZHRE-RESR
) —2—FRIF[c]RMET;

5— U—(—R2—REEE)1-BE-4A-FE2-=FF
H-REEE) —2—FHF[c]RmEH;

6—ZBHE—5— Q-RE—4—FEA-FE2-ZFFE-
REEEEE) —2— I [c]RmEE;

5— (4—(—F—4—REFE)2-RBE-4-FE - 2-=FF
H-REBEERE) —2—FH[c]RMEE,

5— (4—Q—FERE)2-BEM-HE 2 -ZFHRE-REE
BE) —2—FH[c]RmEHE;
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98805597. X oM P E11/68m

6— QB—RESZ-HE-I-THE) —5— Q-BE—4—BH
—4—EE 2 -ZFFE-NBMERE) —2—FH([c]REE;

6— Q—RBEA-—FEA-FE2-=ZFHE-NBHEEE)
—4—HE—-2, 3-FHEE—1—;

6— Q—FEA-—FEA-FE2-=ZFFE-LBHEEE)
—4—=FFE—2, 3-FHTE—1—F;

4=ZE—6— Q-RE—4—FE2-ZHFE-REAE) —
2, 3—FFHEE—1—H;

4—ZFE—6— Q-RE-4-Q-FEEFRE)—4—FE—2-=
FHE-RBEERE —2, 3-FHBE—1-F;

6— Q—EE—4-Q-HEEFE) 4 FE2-=ZFAFE—X
BEEE) 4—FE-—2, 3—FHEE—1-;

4—2FE—-6— Q-RBEMA-FEA-(U-FEXE)2-=H
FRE-RBEERE) —2, 3—FHFBE—1—§;

6— (4—@—REE)2—REMS—HFE - =ZFFE—-RBE
BHE) —4—ZFE-2, 3-FHFEE—1—H;

4—2FE—6— A—(C—R2—FEEXE)2—BRE—4—FE
—2-ZFFE-NBEEE) —2, 3-FIHEE—-1-8;

6— (4—(—R2—HEEFE)2-RBE-4-FE-2-=§
FE-NBEERE) —4-FE-2, 3—FXHEBE—1—-F;

1— (4—TEE -3 —ZFHFEERRE) 4 FE 22— =FFE-
2— B,
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98805597. X oM P E12/68m

1— A—FHE -3 =FFERRE) 4—FE2—=FFE—
2— B

5— Q—FRE 4, 4 —_HE2-ZFHE-EBEERE) —
2—ZEFF[cIRRIE

5— Q-RBE-I3-(1—FE-HRE)-2-=ZHFE-TNHEER
B) —2—FIF[c]RmaE;

5— Q-REIB-(1I-FE-HTHE)2-=ZFFE-—AHRER
) —2— I [cIPRMmHE;

5— Q-RE-3-(1—FXE-HCB)2-=FfFE-FNHEX
) —2—FFF[c]RmER;

6— Q—8E—2, s-"_HEAS-FE-QIHBREEE) —4—HF
B2, 3-FHEE—1-8; |

5— (4—(—H4—FEEXH2-BE4-—FRE2-=%
R — Rt ) —2— IR [c]BRmEHT

BARER 715 PRI EY.

EIRAG A Y A BRI B R E AT 2 X R B A 4 B A JE T B
%,

ERZHFZFANEEREREE SRS, THEBETRTE
S ARBFEASEYRY "H— 28, ARPANFLEDERT R
ZEEBHSRAMEZHIFENE (XK D,
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98805597. X o 1 5E13/68m
*x 1
o ERETF
LHE B % M <£§%%RFD%SH—EEH)
™ HO CFa H 17_
(mp. 141-142 °C) c NO,
* HQ CFy 2.0
A&N\Q:CFs
(- 161 °C) @ © NO,
65 HO CFaﬁ 0.17
“
©P<)</ { o
.
(0]
104 HO CF, H 0.1
M]/ NN
)
o] 0
0
106 HO CF, H 0. 55
N N
5 &
Q

(*) EP 0 253 500 B, SSHEf) 2
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98805597. X oM P E14/68m

PRRZHEREH (ZEANAREERRTEANENX 1 ks
) Hb, XEFUEVRRFELSE T BEEEEZRRFHLZIOH
EME. FHEAEARFIBESZERMNBBERNELSEYRE SH—H
% trienolone ATHEM M EZ AL SR, MNEEEERREER.

FEXTF EP 0 253 500 Bl FHMEFBMELEY, FEKHARFULEY
HRINABEEHATAZBEERBENILEY), HEHERBEEM
HEEBERTEA

SHFARBRERX [ &Y, TEERANTEAEENZ2ER
AR =50, XREAREX B2 AR (KFp,,) MBEHBRZE (KF ,40)
(35 RECRI 2K

) REEFEREABEMEFRBEFERABRERINEY) (KFp < 1,
KF s piro > 5>

2) HEHEREABRMEFEEEABRAINEY (KFyp <5
KFpoe > 1),

3) REMEEAMEEREERATHABHUEY (KFp, < 1,
KF pogro < 5D

ERTEMRELR ). 28 )HHSE, XARARNLEDATAHT
ARKET MY HE.

SFRER DEKEY, HEFRNERZHMEER, MHEESER
ERBE, TIREEEHNREEE, SEACHNAFZREME
AL, TSRS RE A 2R DRSS 20t A TR bR &

5B EE AR, FRBRIANESHNTHTBREMET AEME
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98805597. X o 1 ZE15/68m

EAE o

HTRERKNERZEEER, 20 DAMHER I LE&YaTFHia
BB ESHBREESHTEEAY). BER, EEEENFREHMS M
EHEEH TREHFHALEY (Flns . “BENBEREH

(Kontrazeption mit Hormonen)”, Hans-Dieter Taubert 1 Herbet Kuhl,

Georg Thieme Verlag Stuttgart-New York, 1995).

AERBESEHNE, GlmExFEANHENSMEREE,
RSN T 30— 150 u g M7 HE 18— FEGRIER, ZERE—R
FERTPELEDENE.

D HIAS K B Ak & P)7E BB 15 S O R B ARIE S 0.01—2 mg/ K.

REBEFEMEBRREERSMEEBR2EFR —EORESZS. ik
—REEABEFE.

ST MEEE, T SRR EREEENRAME KR E
REER

XFRAMBE, EINFH RME LK B R ERES, 0
=,

BRENRARERENZHRE . 140, 17¢a —HFEZE—1,
3, 5 (100 —#E=J%—3, 178 ——_FF (WO 88/01275), 14a, 17a —
ML ZE—1,3, 50100 — M= —3, 160, 178 —=EZ (WO 91/08219)
BREME RN 15, 15— AREATAEY. FAR 15, 15— _HHEiETE
(WO 95/04070). X T&RHIMEME, kA ZHuE R,

RECHHMEM =% -3 - EHRE (WO 96/05216 1 WO
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98805597. X o P ZE16/68m

96/05217) WiEAIENE NERZBER I LEWIFEERKHERR, id
MR BRI A1 B T U ZBEsl Rt — 1%, eI R R R KA
MEBFEVE (estrogeneity). JJF, EATIREIMEBERFIFH 14a, 150 —
TR R, RERIR 140, 150 —WERIE—17a —HEZFF LA RAHMNAT 3
— G AR BT D) -

BB E A EMMT 0.01—0.05 mg LR BER &

AR DEFHAR L&Y el /e 0 TRT ARR A ARTT
il T ENREEERNERES, AR\NLEGDIFHIEHTE
FRMGARE, WJE. TR KEEERMILERE. BT AN ER I
FHFENL 1—20 mg.

HABLTF A H AR Z2 I BT BRI, AR BIH LS ER TRy
T B WRRFAL

BIE, KB HFLE Y AT ZEBOE B A1 53 AME R SE P 2R A
U (1 25 B Sk 48 & R PR AR (R 20 2 (HL. B. Croxatto 1 A. M.
Salvatierra, W BEZe 04 & 787 (Female Contraception and Male
Fertility), Runnebaum, Rabe & Kiesel %%, % 2 %, Advances in
Gynecological and Obstetric Research Series, Parthenon Publishing Group,
1991, 45245 7; WO 93/17686. WO 93/21927. US 5,521,166).

FBEE I _ EFRR, FEHEH OC Hl& 7 AT HRIFIEH . o
R34tk Ze A 5 LRI ZE e T U S 45 25

3% 2) #13) WER Teay, 8. RAERENEEREM (i
WEERALRREE Wiy, THTHEREEETREHADLS
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98805597. X oM P FE17/68m

Y.

B3, &4 WHO BFRiT, ZEBHELAHREERE (RRZ
B MBS ERRT LR O RAHEMEZEE (Depot-medroxy 2
Wz BB, i 18— FERERE. FREMEE) SRS
ZER.

MR, BT SR AR AP — R R BRELT, AT
770 B R O R B B AT 2 B2 4 2 DT

Fah, RESEHEEREREERNKEYTHATZER LS
FAEH B HRT (BEBRITIE.

AMEAALMEIERT DER 1 ey, 8. TEAFHEEERE
TR EMEARBRBMLEY, THTEERRET. THRENS
& B F A RIS ML ES PO B Ve T M R B R RE T RS U5

s T TR A B AT R ERRNEY, AR
oyt fE AR N AR L ST WHO BIRT T ANRREFRNE
B R BT AL S 2 MR 1R T P R E.

Ve PR R BB 2 PR TE K SRR ZE AN/ B AT 51U AR B TR PR R A
FEf5c8 (Hershberger LX) PAEIMAL/ERN KR,

st F M TR HRT, B RTMEAY 10 mg RREFR/ROERFE.

7 WHO BFHMEHAEB SRS, HHTARKEZmE (R
. bucyclate. + ), FEELH 10—30 mg/K.

SRR, HTFARAZ BFRAEAEL 1), 2)A )Y
A S RER AT SRR, 1), M J)ZENERRETFEN. U

37



98805597. X o 1 E18/68m

KFp,op F1/BG KF o, AZERIFE KF $58 5 XA &R &Y 7] 2 5 Hh
T RS A ARBIR & 1E H i 2 RIS NAE T

W T S PEXTBE BB E /B Y K U R 2RI
71EH .

AR ARIFHED A ERE S A HIF R R AN 77
HHATH, HAP R TE AT LR AR R HE R R R AR5 (galenicals) .
MRBA . EERMERFETERHOEGLE, REH MR ENSH
ZilER

EREM ARG AR, FH. BRKA. AF BENEERF 2
Fr A EER .

Xt TEBHERTEL, 155 HBE RN ZRRHE . BRI
MBI AE S .. NS, AN A R R EER AR
B

BRI WEYTESMHAENERRSE (ERRZE=IUS; W
MIRENA®) %%; EHMBELT, EHEYRIEREENFE
HEBAEELRABEREN. ETEERANYREAEERSD
RETF, FHAREREHILENEY.

AR BAHER T &Y T &l

| & ik
1. BRI HRELEY)
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98805597. X oM P E19/68m

Rl R2 O

XA A
A B/N\ 11

Ar

fb, AL B. A RUFIRMIEST RpfE S, FERUAEETS5ER
CF,. —SIR® BIILAH (Hf R fubl HER [ SRR s
SBLAY Grignard RASSEERN, AR | BLEH. HT
REALH, S SR (& TR B 5 2 £ 50 (J. Amer. Chem.

Soc. 111, 393 (1989)).

2. @5 ke

R1 R2 HO R3

FG
A B/

& A, B, R RAMRWERTHFHEX, FC REEFEEHR, 5
&%) Ar—NH—R" (HE# R"RRERFRC,—Cs B, M Ar Wbl b
BRI PEN) R, HEEBEERER R, /B2 I OLED.
FEMWERAT, B I &Y A LA E AR TR, Bl
AT A N R R R R BEE R A Y. BEERSI MR,
R R A

3. BRIV KL EY
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98805597. X oM 1 ZE20/681

He: A\RVRMRWERXT RAAEX, 5X Ar—NH—R! (H
RUAI Ar Nl EPFESD RN, FHEEMAARER RY, B3 1 81k
&4, H B MRECH, ZEH.

4. BEATH DB TEER [ KEY (HPER A 3 Ar R/
BEFE-X R, m “HE” ARANTERX 1 FIEXHRAHK
RAFENEY, X AREHPREFHEERD-0—-SOR"?, RZRE
C,—C, £FMRE) ELB/ALTER RP—Y &Y (P REA
RAEHRAMFE, ZHERLHRE, T Y RRERTF(J. Org. Chem.
43, 2947 (1993)). #H B(O-R™), (J. Org. Chem. 58, 2201 (1993). B¥
Sn(RY), (J. Org. Chem. 52, 422 (1987), R“#1 RUAFHRED C,—Cs %%
®, MHERYERRE. Mg-IRBMEBERET) RN, BHFE—R"?
ey,

5. £ A Bl Ar PESRIAEDBEEDRERNEN I KEDTF,
OH ZEHAR B, FFAlEEtreAil RN B CaBail, BELER
W 1 —FE -5 — UMERE, B4 embiE (J. Amer. Chem.

Soc. 88,4271 (1966)).

R LRI7ET, 1 M2 BETHI&EREEN I PREasEntE
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98805597. X oM P ZE21/68m

Y.
Ho B AR —CH,—EREN L&Y 3 MIERG%.
fEFEE 4 30 5 MoriElt, PIIENER [IeE#iT B §eik.
RIE LR TEZ —HEFMABES A BEERBRBFSTEXRNLE
Yy, FEEMARSE SRR TEX RS EERTEFEE IR, %77
ERGITH SR EAEML . HEMxi.
0 & SE A A BT RIEE SR -

Y &

4—FE—4—FE 2 —HR

7£ 150 ml ZBFF H 26.4 mg 80 162 ml {1 2— FE —2—FE—1
— F A KEH% Grignard B, REE—30C TR ZERFEME 600 ml
MEM_ZET. ZET 2 AHE, BERNERLEZERT, HL
BAEEEL, TR (RS, REHRBREMIED: B2 84 g HLE (H
£ 115—120°C/0.03 hPa), HHFME | FHFEF, 5500 ml §71 M
SEAMMERIRE, HEZETHRE 15 . EFEREFEE, £K
M Bk IR EY), AHRBEBREKE, FHOBER. ZRK
s, BRIFEERE 4-FE4-KE-2—8 /K 57 g.

4, 4a——_HE—2—H—5—CFR
H 10% S84 dm i, 550 g3, 3——HE—4—RER

FHESB ] 36 g WIRH 3, 3——HE—4—ER. STREBIEHE (20
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98805597. X oM P ZE22/68m

N, B, BEIBEE, #hEh 59°C/30 hPa. # 16 g iZMIRS 15 ¢
= HEFREREEF YN 0.16 g MBI 4 R. ZBE, B3 13
g 4, 4a—"HE-2-F-—-5—C2KB,, BHEN 75—85°C/30 hPa. ¥4
2 g ZYRTE 0.6 ml FEEZ 13 ml Sl AERSMEMA, FHREHA
KAEH, 2 PREEKEE. TR (RS MRRKRERE, Bk
FHPER 055884, 4——HE2—F—5—ERFER, HHS
7 48°C/0.003 hPa. ¥ 0.535 g Z#EA 1.3 ml # 3 N EEMMERE
W, HEEE 032 BERBRSH4, 4——FE2—E—5—CHK.

3— U—FRE-HFTH) 2—ERR

¥ 10 g B 1 —ZRE—T HBEME 70 ml KFEEF, HR/E5 56 ml
MR THEEWEFERE (12M) FE-T2E—-69CTREG. —75C
T 4 MG, TN 30 ml FZBZE. MREZERRE, BHMNCRL
Eefk. R, SEENME, T8 RRY HERKE. £
B EEESE (ThfM 0—10% 2K ZE) &, B2 76 g By 1—F%E
—RTE. %3 g ZYREME 10 ml DERmT, FEOCTHME
— BT, ZBRBEWTHER: &£ OCTH 5 g =ZLE—2—2E8&
BEEE R ZBER 2 70 ml WEFKMAE S 103 ml 9 2 M — R R EBEE
Z WA/ S/ R ERIEES. ERT 20 ARG, BIK, HZER
ZESEEE, T (BiReh) HERKRSE. 28 ml B 1 N SEALHER
B 2g ZYR. B 132g WK, ZR5 25ml K I M BB —EE 90
CThn# 20 ADEFFRIZIBERE . ARG, TH (REBRW) HEX
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98805597. X

i

B B Z23/6810

WaE, B5E 089 g BHEMRN 3I— (1 —FE-HFTE) —2—EFB.

3—[1— Q—HEERE) —HAKRE]|2—-EH-HR

HRE J. Org. Chem. 40 (1975) 3497 #1577, 7E 96 ml DU E(PRIE N 58.6
ml 75 B EBER =BT 167 g 2—HERFEZE. 158 ml =57
AEBKRE QMBE M46.7m i1, 2—ZRZHEBERN. 53
56 g 1— Q—FEE—FE) —IRERE, WHak 104—115C/0.1
mbar, EYFRHE—SWHF 3— U—FE-HKTE) —2—&-FTR
PR T RN . BUFREIMRK 3—[1— Q-FEEFE) —HFRHE]

—2—& K.

HEMTF 3— (I —FEE-HTHE) —2—8—-FABM 3—[1— 2—
FEREERL) —HEE]2—H—NRHTR, HEER2 FATIKE.

*x 2
O
COOH
SE 51 n Z" (#H) aE (CC)
1 3—F JHPR
1 2—Cl 60—63
1 4—Cl SR
1 2—Br 49—54
1 3—Br VR
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98805597. X oM 1 ZE24/68m

1 2, 4—Cl, 185—190
1 3—OCH, R

1 3—CF, THR

3 R

3 4—CH, 50—61
4 4—OCH, HPR

3— A—FE-—HFRE) 2—E-T7"R
FAEBT 3— O—FE-HKTH) 2—E-TFTRNFEHE L
REY .

3— I—%E-HCE) 28R
HEPT 3— (1 —FE-KTE) —2—48-HABRNHEH &L
RALEHD .

4— G—PEEXERE) —4—HFE 2-H-IR

FE—70°C T 42 ml # 0.6 M 3— FHEEERIRNEY WA KA
W5 257 mg FIRMWLER— —REREAWES, RELE—40°CTHH 20
Lkh, AHIZE-T0C, ZEBMA 033 m i1, 3—ZHFE-—NE—2—
1H— Mo K& 400 mg 4— FHE—-2—F—3—KABFHE (Liebigs
Annalen 1974, 477) #10.71 ml =ZFEFEELAE 3.5 ml [9ERRR F 7R
&%, FE—T0CTHEE 1 AN, REM{REZFR. HIN 2 N SR
BB, BB LEME, BRIRGE, HIERBYEMBE 5 ml —&F
fE . RN 200 mg BN T EHEEE, ZETHRE | e, RERMK
ek, T GBS HERKRE _EFHEMHE. ACk/ZBLE (97:
3) AERLHITEESEE, B2 63mg 14— G—REERE) —
4—FAE—2—H— KBRFE, ZTY5 1 ml NEEAHAFEER (10
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98805597. X o 1 ZE25/68m

%) WBE. 45 SHE, BRIRG, FRBREVWERAEKYT, HIBE
B, A6 N BB E/AKME, HEZBER. HRIBE GREWD,

KRG, BE 50 mg 74— Q—HFEEEE) 4—FE-2-%
_mﬁo

2—BE—A—FE—4-EE-=HFE R

B 1.5 g BIEERT 10 g B 2— FFE —2—REWERE 100 ml ZEEF
%% Grignard BF, ZRAMES 10 g ZHRAWBRLBERNEE 9.5 g
) 2—BR—4—FEA—FE-2-=ZFFERBIE, WA 90T
/0.045 hPa.

7.5 g B ERZEES 100 ml FIEELHFERR (10%) —&ER
18 /B, EFERKRER, BREYEREKD, FHIBER. A
2 N HEBALE KM, REAZBER. ZRREETE, 7232 ¢
TEEERE 2—BE—4—-FEA—FE2-=FFE-R, &
B4 124—1267C.

4— (5—F—2—FEEER) 2—BEA—HFE2-=FFE—K
%

1.3 g BT KEALEER 132 g MIBURI4ATE 100 ml POk = A
HERE, RE5 02 ml BFRRBAERBE 30 5480 HHRBINAT
F 2 /N RO B TR R 25 g ARG TR ERIRAN 17 g =R LB7E 80
ml DUEBER R HIER, REHERI 1 /N, BikeE, FEREEne
FIEALSEYE IR 300 ml KIZMRZES, 78 OCFHiHE 30 ok, REHM
MEERREE DA BN ZRZEM, FRAKEERZR. TH (6
BA) HERKREGESN, FETEBERRY. B 176gH2—RE—
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98805597. X o 1 3E26/681

A—FE2-=RPE KB LB, 524 48°C/1 hPa.

0.8 g MITBKEMBERME S ml 0 4—F = EFBEA 09 g 1y 2—
BRE—M-HE-ZFFE-RRIEY. Z|THHE 40 DEE,
BHRIMBIKSH 2 N £ilRY, HHZRZEER. M 1 N HRBRAK
P OB OB, TR (MR HERKRYSE. TR LACKR/ Z®R
ZEs (1: 1) #TEIESER, B8 g 4— G—H2—HEEX
) 2—EBEA4-FRE2-ZFFE—NRIE, BAH38-39C.

19 g 4— G—F2—FEERE) —2—HE—4-—FE—
-ZHFE-NBIEEL 40 ml MESAHFREER (10%) [EF 2
M. EFEERBERE, K, ACRER, #FH 6 N SiBRRLS
Bk, BZBRZEXERE, FAKRRZBRZEM, TR R
HERKRGE. HORERZRBEY. BE155gM4— G—FH2—HE
EXEE) 2—REAS-FE2-=ZFFE—- XK, B50102—104
o

2—PER—4—FE—4— Q—BRE) 2—=FKFE—RRN2—-BE
—4—BE—4— G-EnE) —2—=F;PE R

K H % 2—BE—4—FE—4— Q-BYRE) 2—=FF
HE—REBM 2—RE—4-FE—4— G-BHE) —2-=FFE-L
MEVEAEY (9: 1), BEHR 150—151°C,

R &R 3 TR
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i

o %27/681

® 3

7% CH,CH,OH CF,

Z" (#£H) BE (T
Z'=CH, 136—138
Z*=7*=CH, 115—117
Z’=7*=CH, 118
Z*=Br 131—132
Z'=Cl 133—135
Z'=F 140—141
7*=0CH, 98—99
7*=0CH, 129—130
Z*=7°=0CH, 136—147
Z*=0CH,, Z’=CH, 106—107
7Z*=0CH,, Z*=F 103106
7*=0CH,, Z’=F 102—104
Z*=0CH,, Z'=F 122—124
Z*=0CH,, Z’=F 108—109
Z*=0CH,, Z°=Cl 103—105
7%/Z*=(CH,), 118—119
2}Z'= —CH=CH—CH=CH— 137
Z*=QCH,, Z*=Br 115—116
Z*=Br, Z*=0CH, 122—124
Z'=CH, 162—163
Z*=0CH,, Z*=CH(CH,), 137—138
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R|\A R AR FEATTIE, 7T B LR E AT AT R H15 5 4+
KR :

-RE—4-FE2-ZFHFE—4— - LHREXE) —RR

E_HRERBETR 4— G—REE) 2—FE—4-FE—2
—ZRPFE-KNRLE. ZTELEEY. PR REREIN—=4
FREEBENE (D MAE 120C, $18 2-BEHE—4-—FE-—2-=
FHEE—4— G—ZBEFE) —NMIE, WL ZYRE BT
BEY, BRI T73—74TC,

4— (A—ZBEFEE) —2-BE—4—FE2-ZFFE- R

RUF ERUEYRIREFIE, EZFERBRETH 4— 4R
EE) 2-BEAM-FRE2-ZFFE-RRLE. =TE—-1—
LEELKERED . R RIERERNN — =4 R RERFLE (D
Z120C, WMEBMAEEL, FHTRESK SIREKEY, BR
7 158—162°C.

4— (A—ZBE 3 —FEEERE) 2-RBE4—FE2-=51FE
— R

KT ERUEDHHEETE EZFERBRKTE 4— R
—3—BREEFERE) 2-BE4-FE2-ZFHFE - LR IE.
ZSTE-1-ZEELHEY. ZHFRERMN— =R REBREAL
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98805597. X o 1 3E29/68m

(D m#HBE 120C, BEERESAESY.

4— A—MEXRE) 22— REAo-—HFE 2 =mFE B

A 4— G—REE) 22— RBEA-—FE2-=ZFFE-LER
ZBs. FALEERMI — =T, E-FERBEPINAE 140C. B
g, BENERRIIRER.

4— Q—EHEFBEXE) 2-BEq—FE 22— =/FE LR
AdEAELE LR LERE, REEML, BB IFELE
Y, KSEN 244—245C,

4— A—FWE2-FEEXRE) 22— RE—4—FHE 22— =W FE-
B

i 4— B2 FEEFRE) 2-RE—4-FE2-=H
A — KB OB BRI — = FEBME, 7 FEFBEF MR
F 140C. B, BRTERRFRITFRR.

4— G—H—4—BEEFXRE) 2-BE4—HFE2-=FFE—R
& .

£ OCTH N—RAEHEGKRAE _FEFBRETRL 2—8FHE—4
— (4—FRERFERE) 4—FE2-=FFE-NKLIE REFENL
BEBELEY), BSH 94—9TC.
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1—RE—4—FE—4— G-WE4—FEEXEL) 22— =FFER
%

FOCTME25 g 2—BE —4— G—HEEFE) —4—HE—
2-ZFRFE-NERLEES 4 ml B 100%FHERE 12 ml =R BT X
R 1 /NEE, BB BIGEALED, BRA79—807C.

4— (4—R—2— PEERHE) —4—FE2-F— UK

K1E 10 ml 28T 32 g 4— Ml —2—HEEXFRFEMNEE
23 ml ZEEF ] 24.2 mmol FERLEET . 20 /NG, BINEALELETWR,
BB, TIRHEBERKRG. 2.4 g WERBYHHE 10 ml —_FHF
FE, 5714 mg B 2—=FEFEREAE-NHERLERS, WHE
—70°C, REE 027 ml AN V) BE. 15 98/E, KZER
ANMEBRRABREY . HCBERE, FKEFEENME, TRIAZER
WHE. HEBRE 500 mg 4— (4—FH—2—REERE) —4—FE—
2—E—RERZEH 8.6 ml B9 1 MESRMMIEE K (2: 1 viv) R
IR THERE 3 /hET. WK, REH AR, H 1 M EHREILEK
M, FHIEBER. FRIAZRKER, 53 410 mg HEHIRAT 4—
(4—M—2—BFEEXRE) —4—FE2-F - K.

4— G—FEKE) —4—FE2-E R
KT LR SEHEIHIETTE R A RAIREU ST
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i

o 31/681

G ERE) 4—FE2-FH—R
FALT ik SE s 18 0 2 Fe kAR B Fr AL & 4

Q—MER) —4—FE 25— K8
T B SEHF R T B M AR &L &) .

G—EE) —4—FE2-H- R
HATF LR SEHE B IS TT E FE B AR RIS B &4«

(4—PEE) —4—FE2—F— R
KT b LR B ER AR RS .

G—H 22— FEEERE) 4—HFE - 2—E—- 8

RALTF EREHEF HIERELEY), BRI 58—60C.

G—R—2—BEREFERE) —2—H— LR
KT R sERE R FIS R AR R &

(- RERRE) R

RUTF EREHOIE 1 —FE-HLE. 2 - =FEFEREEEN
BB ZERENE V) fIFMRFELEY.
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4—FEBBR— Q—RE4-FE2-=FFE - RE) B

B 2.6 g BB 1S ml M 2—FEHE -1 -EEREELBTH &
Grignard %, T —30°CT7E 30 Zr8hEIet 8] Y M B 4N 15 ml
MEBR_ZEs. £—20CTHEE | /DT, R/E7E OCTHERE 2 e,
ERABAEMEERES. TEIBE, T (R FHFERWRYE,
BERETEME. B3 177 gl 2—H—4—FERR LB, K 98—
100°C/0.03 hPa.

¥ 4.4 g B 2—F—4—FEE LB 40 ml HJH SRR T,
REAE—TRCTE36mK=FFE—=FEERM2m K2 MIET
EENEZ NS PREEBIRES. £—78°CT 24 /MEEJE, #0575 20 ml
M1 M IO TEFENEZ IERMEER. £ 0C THH 1.5 /MY, HmL
BB S LA, SEENAE, FRRMELME RIS
B, RETHE (RERH) FERRGE, EREMTRE. 5244 g
2—-FE—A—FE2-=ZFFE-REKRLE, HS 95—100C/0.04
hPa.

¥ 435 gl 2—BE—4—FE 2 =FFE X IEBEHE 100
ml BZ B, REEOCTE 1.3 g MEBERRE | D, HEER
THEEE 16 /MBF. RINDBEVK, FHRIERE, REHRHE 1 D. 738
AR, TR (BRER#) HERWRYE, EREMPEE. 5341 gl
4—FE2-=ZFHFE-1, 2— /KB, #sK 120°C/0.04 hPa.

K7E 30 ml MERE Y 4.25 g 4—FE-2—=ZFFE—-1, 2K _F
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98805597. X o P 3E33/68m

EOCTE38 g 4—FEEHEIRS. Z£0CT 16 MTfE, ETHE
RKGE, 5ZBZERE, FKBE, T8 (HEBRH FERKRYS.
HZBZE/ PR, B8R 49 o M 4—BFEXBER— Q-BE—4—
EE-2-ZFHFE-NE B, BARII5—96T.

Elh, B 4—FERBER- Q-BE 4 FE4-—FHE-2-—
=REE-KE) B, BRA T8C,

K, HIB 4-FEBER—- G—G—FBExE)2—BRE—4—H
E—2—-=FFEE-E B, BN 80—81C. LK 4—FEREKR—
Q—BE—4—Q—FEES—FFE)—4—FE 2 =FFE-K
) Bs, BRI 93—95C.

2— Q-XEFE) 2 =RFE-FETK

£ OCFHZE 5 ml —FREFERETH 400 mg 4— FHEEE— (2—
BR—4—FE 2-=FFE-HE) 8BS 35 mg WA (80%,
EF YT BE. £OCT /PG, AKWE, HHZEPRER.
/KBRS, TH R HERRRYSE. REXEY. 7
2 200 mg B 2— Q—FERE) 2—=RFE-HEAIK, WEH
110°C/1 hPa.

4— R —5—HE—2 FIH[c]RmEE
%23 g B 3— R —4—FEE—1, 2— ZFHHREELE 200 ml AEEEF 600

ml /K, H7E 60C TS 260 ¢ MERERES, HHKEEERR
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£ 90°C. £ ST R M#MAI 2 /Net, T3, FEBAHLREI, HHZ
BFRCEN . BRIRGBBHE, 8227 g 3—R—4—THESE_FR,

¥ EIRER 12 g IN#E 220°C 15 40%h, SRIGEBRFEM P ZEME. 78 0.03
hPa &, Z&ME 10 g #) 3 —R—4—THEE _ R IRET.

¥ DABREEARYE 120 ml () Z R ERBE T, HEO0CTEES 78.8
ml #) 0.5 M IR —HEFBRERES. £ 0CT 3 /Mif)E,
ADERID 2 N 38, HAIMIBER. ARREMBERIEE. Tk

(BB HERKGELROEMRG, B216.6gM4—R—5—TH%E—
2—H I [c]RmEE .

% 6.6 g M 4—R—5—TBE—2— FHF[c]RMEIEME 45 ml B
i, HEIME 65 g BiRE (ID. 220 ml /KFN 65 ml E/K (33%) KR
&Y, REMAZE 0CIHBEFHFE. E60CT 2/E/E, A 200 ml
FIZBEREEREY) 5 IR, BRIRGE L. B3 4.1 g EAREDH 4
—R—S5—E E 2 FF[c)RmEE, &8 176—180C,

6—R—5—EE—2—FIHF(c|kmEE

KT ER 4—R—5—WHE—1, 2—ZHEHHIEHE 4—R-5
—FEERE _RRE .

Rz, B EWREE 2—R—6— ZEERE-3I-HEX
R 3— R —2— ZEEBRE —4—HEXFRIRSY.

FEOCTW 1.2 ml FIEBR/NOHEIMNZE 7.2 ml 7 0.66 M —FEH
Bz —H R RBHB T, £ OC TR ZER 1 /MEY, REEEETHR
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98805597. X o8B 1 3E35/68m

S areh. AEBRREE, BEREYMERBRE T ml ZEH, AHNFE—
35°C, WERRHME 1.5 ¢ WEREWIRE. AMREET 1 MHE,
WEIZE—70°C, RSN 2.4 ml 12 M IS LSy — FREFERER.
EZER T 20 N0, Bk, ABRBRERL, HHCBER. T8
(FRERSH) FFAERIRGE 2B, B8] S—IR—6—THE —2—FH[c]k
WERAM 6—R—5—HE-2—FH[cIRMEKRESY, ERKEAD
be/ZBRZEE (95: 5) 4.

W ErRRITRE 22— FH [cRMRER RN, 677 6—JR—5
—RE -2 FH[c]REE, ERR 235—241C.

S—RE—3— A—WHEE) —2— K3 [c]RmEH

K5 g 2—R—4—THEEFRS 30 ml FITHREBLREERE 2 /a3
AEHIEM MBS, BB AEE, REH ZEBEEMBELE 50 ml
FIDUERRIE =, SREMINZE 3 ml FETAEERRZE 20 ml f D0 & = iy
BB, . ZWT 20 DJE, BESERE 1 N BERNZBRIEEZE,
FK¥ERZBOEEM, T1] (BB, REARKRYS. ACkE &%
BY. B2 56 g (I 2—R—4—THEXFR—GAERK, BSh 98
—100C, .

¥ ERY)RERBAE 35 ml ISP, REMME 50 g R (D).
170 ml 7KF1 50 ml K (33%) HIRBEYH, KBZBEEWMHE 60C
FRIFHHE. E60CT 2 /MG, A 200 ml ZBEBEREIRAY Sk, #
FAokERZEY. B3 gH4—FE 22— R—XTBR—-BHEHR
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98805597. X o 1 3E36/68m

f&, SR 115—117°C,

FKSBERENR 11 g B 4—FE—2—REFR —ENEBZ.5.2 ml
P BREREA 200 mg B 4— FEBER 1.5 DiF. HZ8R ZERBRE
W, A 1N 3B, RESEREE, T8 (RERM FERKR%E. H
CIRAERBEEY. 55 34 g I N—FERE2-KR—4— (2, 5—=
RS 1 &) —FEFER, BAA 136—138C.

Y7E 100 ml —HREREZHRTH 3 g N—HRAE 2R —4— (2, 5
—ZHEMK—1—F) —FFBREE-70CT5 42 m K14 M T
EEOEERES. £—70CT 30 2405, ¥ 1.63 ml WEZE.
fFZEBRMPEER, FHAIMERE 20 DB, 750050 ml K 50% L&,
RIBINRE 60CHt 6 /PET, FKWE, HIBMIEER, HKRHE
W ZBR B4 . TR (RBH) HERKRFE LR LEME. EER
FHRCH/ZBEZER (98: 2) #ITRENERE, KEYWEA 1.1 g Bk
Ws5— (2, 5S—ZHE-ME—-1-2) —3— (U—FHEE) —2—FHF
[CIPRMEER, =4 91—95C,

¥ 1lgs— (2, sS——HE-—ME—1—%) —3— U—H"EEL
—2—F#FF[c]RmEEE . 8.56 g MIERERITIKAN 4.58 g MEAE MR 75 ml
ZK (16: 6.8, vv) FTE 120°C T hn#k 24 /MET. FIBHEN, KRB
MEXKES, HHIBMZEER. THE (B FERKRELRZ
fefl, REEERLLFTEESE. A& F5/FEE (99: 1) 53] 640
mg B 5—BE~-3— (I—HWHEE —2—FHF[c]WRmEH, BN 125—

130°C.,

56



98805597. X

i

o 37/681

FAUHZ T 4 PR 2—FRFH[c]RmEER .

% 4
x> x*
0
C
XX A (O
CH,/H 152—156
CH,/CH, 94—97
C.H/H 137—140
C,H,/C,H; 95—96
CH=CH,/H 89—93
<(CHy),- 105—110

4—R—5— @—FE2-F—4—FE-RBRERE) —2—FH[c]KR

el

W 412 mg B 4—FE—4—FRE 22— RBRERE 10 ml W _FE
ZEERES, REEESEAFT8CTS5S 261 mg WIERMBMEERES. &
—3 EH3CTHRE 20 T8E, 0228 mg ] 4—R—5—RE—2—
FI[c]EmE. EERTHHE 15 ME, 5KEES, HILRLEE
B, FKEEREVE, T8 GRERWND, REEERKREETIEHE LB
WIEfE, B3 360 mg K 4—R—5— U—FE-2-F—4—FHE—X

BEEEE) —2—FIF[c]RmE, Bah 150—152°C.
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98805597. X o 1 3E38/68m

ELF 4—8]—5— G—FE2-F—4—FE-BEEE) 2
—EH [k IR & TR, BIER 5 M6 PRALEY.

K 7' (Z+H) BE (C)
Z2=] 205—207
Z’=Cl 170—171
Z*=Br 168—169
Z2’=1 155—157

5—[3— (1—FKE—-FHE) —2—ENBEEE]—2—Z3H[c|RME
KUF 4—R—5— G—HFE2-F 4 FE - RHREEE —

2—FEFE[cRMBRA FiE S—EE 2 FHF[CIPRMER 3— (1—3F

E-FEE 28— ABRHSHRELED, HESH 132—138C.

5—[3— (1—FE-FTHE) 2—ERBEEE] —2—F3F(c|ml
KEMTF 4— B —5— G—BFE2-H—4—FE-IHEFE) —

2 — (IR R Akt S— & E 2 FFF[cIPRMEMN 3— (1K
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98805597. X o 1 3E39/68m

E-TE) 2—H—NREEBHRBLEY, BAR 142—146C.

5—[3— Q—FXE—FTE —2—ERBEEE]—2—FFH(c|kmEE
EPF 4—8R—5— G—BE2—F—4—FE - RBHERE) —

2—FHF[CIRMER I AiEE S—EE—2—FI[c]PRmMmEM 3— (13

K- —2—-E-WRESHFELEY, BRN 120—-123C.
EATHI &R 6 THLEY.

SR n Z" (#H) BE (C)
1 3—F 142—146
1 2—Cl 148—151
1 4—Cl 161—170
1 2—Br 172—178
| 3—Br 152—159
1 2, 4—Cl, 135—138
1 3—QOCH, 140—153
1 3—CF, 166—170
3 140— 144
3 4—CH, 3
4 4—OCH, 120—130
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6—[3— (A—(XE-HRE) —2—E-ABEEE]—4—FE—2, 3—
EHER—1—N

KT 4—R—6— G—BE2—FH—4—FE - RBEEE) —
2—FHF[cIEME TVER 6—BE—4—FE—2, 3-FHEE-1—-
A 3— (1 —%E-FHE) —2—E-—HAREBRELEY, BEHR
197—200C.

6—3— A—(E-—FTE 2—E—ABREEE]|—4—-FE—2, 3—
EHEE-1-K

RKPTF 6—3— O—FE-HREE) 2—F - WBEEE]—4—
FE—2, 3—XHBE—1-FNTES 3— A-—FE-FTEH) —2
— & — ARFIERELEY, BRA 155—156C.

6—[3— (1—EE—FTHE) 2—E - WNBRERE]|—4—FE—2, 3—
EIEE—1—8

FEF 6—3— (1—FBE-HRFE) —2—H-WNHEEE]—4—
-2, 3—FHFBE—1—FHFTEH 3— (1-FE-HFCHE) —2
— S —TABREEHRELEY, BRA 132—134C.

6— (4, 4——HE 25— CRBEEE) —2—FH[c]RMEE
EPTF 4—KR—5— G—BE2-H—4—FE-IBEEE) —
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98805597. X o 1 ZE41/681

2—FFF[CIIRMERRI TTE S S— & —2— K HF[cIkmEEA 4, 4—_H
E2—H—5—CHRRHBHRELEY), BRHR 103—104C.

6—R—5— (A—HE-2—FH—4—FE—RBEFE) —2— K[|k
W

KT LRETHEBIRI TS, 820 g 4—FE—4—FE 2%
REEFN 1.11 g B 6—R—5—&FE—2—FKFF[c]PRml & 1.27 g FIEHR
BERAE 60 ml K —HRELBBETHIE 1.7 gl 6—R—5— (4—HFE—2
— 8 —4—FE - REBEEE) —2—FIH [, &k 148—150
C,

5—[4— (4——2—HEEFRE) 4—FE 28— NBEEE] 2
— FFF [c] RN

EPF 4—8—5— U—FE2-F—4—FE - NBEEE) —
2— I [CIRMER R FYEE S—EE—2— FHF[cIRMEM 4— (4—Tl
——BEEFREL) —4-FE2-F-RBHERELEY, HAE

5—[4— 4—PL—FE) —4—FE - 2—F—REBEEFE]—2—%H(c]
Pk e e

RBPF 4—8]—5— G—HBE2—F—4—FE - NBEEE) —
2— K[]RI IR S—EE—2— I [cRMEM 4— (4—H
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98805597. X oo 1 ZE42/681

—KE) —4—FE-2—H—RBRHEGFELEY. HumRYE.

5—[4— G—H—%E) —4—FE-2—H—RBEEE] -2 5[]
P e A

RKUT 4—R—5— G—FE2—F—4—FE-NBERE) —
2—F I[P R IEE S—EE—2—F I[N 4— (3
—EH) —4—-FE2-F-RBRHERELEY, BN 160—161
Co

5—[4— (4—R—2— FEEER) —2—H— RBEEE]—2—FH(c]
UL O

KBTF 4—H—5— G—FE-2-F—4—FE-LHEFE) —
2—FEF[CIPRMEER T iEE S—EE—2—FFH[c]RmEEM 4— 4—&
——BEEFER) 2—E - NRHEFELEY), BRN 136—140

T,

5—(3— (1—FKE-FRE) —2—H—ABERE]—2—FKIF[c]RM
B

KUF 4— B —5— G—FE2-FH4—FE-KBEERE) —
2— FFH[CPRMEER T iEE S—EE—2— I [cIRMEM 3— (1—3F
E-RRE) 28— WREERELEY, BRA 140—1447C.
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6—[d— B—F—2—PFHEEHKHE) —4—FHHE 2-H—REEEE]—4
—FE—2, 3-FHFEE—1—K

EBTF 4—R—5— G—FE2-H—4—FE-XBEEHE —
2— K [cIPRMERE FIEH 4— FE—2, 3—FHHE—1—-FM 4— (5
—R 22— FEERE) 4—-FE A -RRAEFELEY, &
A 171—173C.

6—[4— —F—2—FEEEE) 4—FE2-H - WHERE|—4
— %2, 3—XFEHR—-1—§

EPTF 4—R]—5— G—FE2-F—4—FE - NEBEEE) —2
— EH [ T ER 4—ZE—2, 3—-FHBE—1-FM 4— S
— 2 —FEEER) 4-FE2-E-NRHESHELEY, &
B 157—158°C.

6—FHE—4—FE—2, 3—FHEE-1—§
E1FEENEAKSERFOgH 22— FE—S—HELEBE.385¢
2, 2—ZRE~1, 3-NIEMN 6 g \XREERHE, HEAE
Wk, FEBBREFERZER, TH REBRYD HERRE. B/
BEE 717 g BRRE.
% 4—B—5—RE2—RIF[cIRmEEEN Tk, £ 1.5 Futie
4.5 FKHH 350 g mEAmBREEL LARYR. 52564 g 4—tEE

—2_ (2’ 5) S—EEﬁ%—l’ 3":%%%—2——%) "-Z_KEF‘@Q
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¥ 52 g 19_ERERTE 500 ml ) FFEEFT S00 ml K ZB Z B+ A 10 g B9
R (10%) . BHRERE 455 g HEREELEY).

¥ 10 g B9 LR AEF 100 ml BIRERBREIG 2 Pif. EEHERIKRGEE
7, HH 157 g FIERERER. 8.4 g MEEMHA. 120 ml B ZEEH 50 ml
KKEIGRREY 12 /BT KRR, Mib&dk. TRE, B3 35 ¢
M 6o—EE—4—FE—2, 3—FHEE—1—-8, HF~H291-296C.

6—EE—4—ZE—2, 3—KHFBE—1-N
KT LR ELHfl i 2~ FE—S—HEABRERERELEY, &
B4 89—93C.

6—RBE—1—FE-IH-FHF=H

i Heterocycles 36, 259 (1993)BTid #t4T il % .
S—EE—FEH(, 2, SR
11 Boll. Sci. Fac. Chim. Ind. Bologna, 22, 33, 36, 37 (1964)BT iR 21T %)

& o

s—EFE—2, 3—_F—1—til

0 J. Org. Chem. 27, 70 (1962)FT iR 4T il % .
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6—/E—1, 2, 3, 4— I8 —1—=EF

1 J. Org. Chem. 27, 70 (1962) Bk 4T &1l % .

6—EE—3, d—"FH—1H—2 FIHmE—1—8
fELEFESEASN B/ BHENPEEL S ERELS

#) (Canad. J. Chem. 61, 2643 (1983)).

AT SCiig A TEAFAMMEREA K. 7{E MBS 6%
Hiib5¥. IBREaHawiUL “BRrita®” Wk,

SCHER 1 R 1)
4—R—5— Q-RBREA—FEA-FE2-ZHFE-IBER
H) —2—FH[c|"RmEEE

EESATE350mg I 4—R—5— G—BE-2—F—4—FKFE—
REBAEEE) —2—FHF[CIRMEERE 15 ml W _FEFHEP, R
B5 0.77 ml IZFFE-=FFEELRN 350 mg KKRERE, JF
FATFUKA . EER T3 DNE, WS ml 1 M IOFEERML
B TS PRV JLRK, FEZR AR 1 /NEF. %00 100 mi 7K
&, AZERLEZEE, TRAEVME GREBRY) FERKSE. BF 250 mg
] 4—R—5— Q—RBE4—FEAS-FE2-=ZHFFE - BE
FE) —2—FIF[c]"RIEEE, BRA 187194,
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KHER 2
6—8R—5— Q- BEA-FEAA—FXE - =FFE-RBEEZ
) —2—FH(c]RmENT

PR FLEE 1 BT 1.6 g ) 6—R—5— (4—FE -2
~4A—FKE—-REEERE) —2—FH [, 3.5 ml HN=FFEE=
FEREEA 1.6 g MIKIRHAE] LR &Y, A% 205—210C.

SKHEBY 3
5— Q-BE—4-FE-ARZE4—FE-NBERE) —2—
E I [c]HRmE

BB TEiE 1 kR 200mg B 5— W—HE-2—-FH—4—XK
E—RBEEE) —2—FIH[c]PkmE. 0.1 ml M=FEARLERE
120 mg FIBKBREEEE BRI &Y, BRA 187—189C.

KM 4
5— Q—RE-4-(CG-REEEXE)4—-FE2-=FFTE—-REE
HE) —2—FHF(c]HRmEH

FAZELITFSEHEE] 1 B9575E 30 mg #) 5— (4—(3—HEEXRE)—4
— AR —F — REBEEE) —2—FFF[c]RMEE. 0.13 ml =%
R = ERELTA 30 mg MIBKRSEE | R &Y, BRHN 173—178C,
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SEHEBY 5
5— Q—BHE—4, - "HE2-ZHFE-S-CHBRER) —2
— F I [c]BRAE

FAZRBIF LR | B9575H 200 mg (15— (4, 4— —HE— 25—
S—OHBESE) —2—FH[cIREE. 022 ml H=AFE=FEE
FEFN 258 mg HIBKIRHES B Lk &4, AN 153—157C.

HKALTF LG | WTTE, BIBER T PHEY.

o)
S Ha B N Z" (#£H) ma (C) R
g 1 168—175 2P LS
5 1 172—179 (+)-%F B Ak
8 1 172—179 (-)-FFBRAE
9 1 3—F 155—158 A1 78 e Ak
10 1 - 2l 192—194 A H fieda
1 1 4—Cl 148—154 CARNEY A
12 1 4—Cl 174176 (+)-5F B
13 1 4—Cl 173—175 (-)-E R4
14 1 2—Br 163—165 CARTE) el
13 1 3—Br 189—191 HME TEAE
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16 1 2, 4—Cl, 216—218 CARE
17 1 2—O0CH, 200—208 (+)-%F B4
18 1 2—OCH, 195—208 (-)-F ek
19 ] 3—OCH, 225—228 BB e A
20 1 3—CF, 152—163 HIE BEE
21 2 182—188 5 g Ak
22 2 187—192 (+)-XF B A%
23 2 188—192 (-)-XF BR A%
24 3 106—112 (H)-% A%
25 3 4—CH, 179—183 AR %
26 4 165—171 CAR[E) i
27 4 170—174 (+)-XT R4
28 4 170—174 (-)-%F Bk

WMRALHES 1| TH 6—&EE—4-REFTERFEEREE —2—
KIF[cIPRmaE, NHER 8 FHRIIULED.

#* 8

S J 45 n BE (T FER4E
29 1 78 —84 A1 T8 T 1k
30 1 227—235 (+)-%F 4
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31 230—239 (-)-F 4
32 2 174—184 A8 FEAE
33 4 185—187 AN FEE
34 4 90—97 (+)-FF R 4A
35 4 90—96 (=)-Xot B e
o
LR 7" (F£H) e (T
36 7:=1 TEFE
37 73=Cl 174
38 7>=Br 182—183
39 73=1 190—191
SEHES) 40

6— Q—RBHE—2, 4——"HE—4—KE-RBEEZE) —4—FH—2,

3—EHEE—1—

WTE 4 ml OSBRI 72 mg 6— (4—HE—4—-FE—-2—-H—
REEER) —4—FE—2, 3-FEHEE—1—FZE 0CTLE 3 ml 1
FERE 3 M) BE. 30 085, SNELEER, 28BN,
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TFRFERKYGE. EFEREIEESE (SR/ZBZE 1: 1) B, B3
6— 2—RE-—2, 4—"HHE4-FE - RBESFE) —4—FE-—2,

3—EHATEE—1—8, HBS173—175°C.,

SEHER 41 (s 2)
5— Q—RBE—A-—FKE2-=ZFFE-RBEEE) —2—KIHF[cImk
1.

E—15CRRKE 10 ml ZREZBEFH 500 mg 2—HRE—4—F
E-2—=fFE-E (FKMEFFE 0 253 500 (Imperial Chemical

Industries)) 5 0.14 ml HEREBETIE S . E—15CHFE 3 DG, &
0 600 mg K 5—R&E—2—FIF[c]RMEE (SERD. Z£— ISCTHEER
2 /e, REEZETEHE 18 M, BESKREE, HHAZKRZEE
. T8 (BB LRIEM, FEARKRYE. ALBRHZEY,
FT. B2 290mg ) 5— Q—REA—FE2-=ZFPE— KB
FHEE) —2—F I [c]RME, B 5H 166—168C.

SKHEPI 42
6— Q—BREA-FH2-=FHFE-—RBEERE) 4—F% 2, 3
— R HEE—1—H

FAAFLHEH) 41 BIJTIEHTE 17 ml ZFHEZBERETH 784 mg 2—
RIE—4—FRE -2 - ZFHFE-NRM 500 mg ) 6—HE—4—FH—
2, 3-FHEE—1-BEE LR EaY, BEA172—-173C.
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RZRUTSEHEG] 41 BT iERIER 10 F AR EY.

x3a x3b
w
o}

st | RO W X" (#H) Z'(#£H) | #A (C) | BHEkE[a),
i (c=0.5)(2)
43 H |0 X?/X>*=H/CH, 175—185 | JE XAk 1K B

EY
44 H |0 X*=H, X=CH, 175—178 | +22.5
45 H |0 X*?=H, X**= CH, 210—213 | -74
46 |H |O X*=CH,, X'=H 210—213 | +69.5
47 |H |O X*=CH,, X=H 175—179 | -21.5
48 |H |O X*=C,H, 169—174
49 H |O X*=CH=CH, 162—174
50 |H |O X*=CH=CH,- 160—162

CH,

51 H |0 X*=CF, 156—166
52 H |0 X*=X"=CH, 160—171
53 |H |O X7=X"=C,H; 172—176
54 |H |O X®+X™=(CH,), 168—170
55 |CH,|O X*=Br 180—185
56 |CH, |O 159—162
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x 10 (8
S| RO W X" (#H) |Z'(#H) wa (C) | B EEla],
1 (c=0.5)(2)
57 |CH,|O X*=Br 187—194
58 |CH,|O 7*=CH, 155—156 | 4MNEIEE
59 [CH,|O Z*=CH, 148—149 | (H)-FE
60 | CH,|O Z’=CH, 145—146 | ()-FEx
61 |CH,|O Z*=CH, 189—190
62 |CH,|O 7°=7*=CH, 206—207 | AhIEEAE
63 |CH,|O 7°=27*=CH, 207—209 | (H)-F
64 |CH,|O 7’=7'=CH, 207—209 | (-)-FER
65 |CH,|O 7’=7'=CH, 154 HhIH AR
66 |CH,|O 7*=7'=CH, 188—189 | (+)-FeR
67 |CH,|O 72*=7°=CH, 188 (-)-FEK
68 |CH, | O Z'/Z’=(CH,), 171—173
69 |CH,|O Z7Z2'=CH=CH- |218—219

CH=CH-

70 CH, | O Z'=F 177—178
71 CH,| O Z'=C] 184—185
72 | CH, | O Z'=Br 177—179
73 |CH, | O Z*=0CH, 134—135 | AMH A
74 CH, | O Z'=0CH, 183 —84
75 | CH, | O 7*=7"=0CH, 145
76 |CH, | O 7'=0CH,, Z’=CH, | 126—127 | #MHlglk
77 CH, | O Z=0OCH,, Z’=CH, |169—170 | (+)-F&k
78 | CH, | O Z’=OCH,, Z=CH, | 169 O-FER
79 | CH, | O Z*=OCH,, Z*=F 180—181

72




98805597. X o 15 ZE53/681

x® 10 (8
S| RO W X"(#H) |Z'(#H) e (C) | Mgl
1 (c=0.5)(2)
) CH, | O Z2°=0CH,, Z’=F 140— 141
81 |CH,|O Z*=0OCH,, Z*=F 207
82 CH,| O Z'=0CH,, Z’=F 178—179
83 CH,| O Z*=0CH,, Z’=Cl 141 S BEAE
8¢ |CH,|[O Z'=OCH,, Z=Cl | 106—108 | +105.5 (1)
85 CH, | O Z°=0CH,, 2°’=C1 105—207 | -97 (1)
8 |H |S 189—191
87 |CH |S 173—175
88 |H |CH, 161—162
89 |H |O-CH, 192—195
3)
9 |CH,|O Z*=CH=CH, 190—192 | SMEIEE
91 CH,|O Z'=CN 230—233 | 4MHEEEE
92 |CH,|O Z'=COCH, 174—176 | Sh M BElR
93 |CH,|O Z*=CONH, 130—132 | A yHbEd
94 | CH,|O Z’=0CH,, Z’=Br | 144—145 | AMEiElk
95 CH,| O Z’=0CH,, Z'=Br [ 176—177 | (+)-3TBik
9% |CH,|O Z'=0OCH,, Z'=Br |177—178 |-139.6
97 [CH,|O Z2'=Br,Z'=OCH, |197—198 | #MMElE
9¢ |CH,|O Z’=0CH,, Z'=CN | 135—136 | 4MYHetk
99  |CH, | O Z’=NO,, Z'=0CH, |202—206 | #M¥ ek
100 |CH,|O Z*=COCH,, 135 AR K gk
Z*=CH(CH.,),
101 [CH,|O Z’=COCH,, 213—214 | bV RESE
Z'=0CH,

(1) 3R 10 FEFIRIBE e &0 2 R R AT SEHE ) 88 M7 1E 5K .
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(2) TEHEH
(3) R 1—REHF MM —4—F

SLHES) 102
(+) (=) 5—R—BE-A4-—FE—4— Q—PEELXE) —2—
=W — RB R —2— F 3|tk

FHok2—HE/ZEE (900: 25: 25, vw) HEFHH AR
(CHIRALPAK AD®, DAICEL Company) it & ilka B LiEs] 73
FISTBRAAVE 4. Bt 61 200 mg B94MNE BERAS 2

T3mg ) (—) =R, BAR 136—137C, [a ]p,=-194.8° (¢=0.5,
ERF)

59mg B (+) =R, BE N 135—136°C, [a],=-192.2° (¢=0.5,
L&)

SEHEB) 103
5—R—RBE—4—FFE 94— Q-BHRE) 2—=FFE - RBEEEK
] —2—F I [c]Rm R LA K
SR FE—4— GoBRE) —2- SRFE- RGEE
] —2— H I (R |

WIS 41 R ITIER 2—BE—4— BE—4— (Q— W
£) —2— SRR B 2—BE—4— FE—4— G-ERE) —
-EZHFE-NE (9 D) MEEWS S—EE—2— % It[c]wm
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RN. BEBEETEREE, FELTEHE 102 2B 5MEEE,
H R E:

(+) —5—R—BE—4—FHE—4— Q—BEHE) —2—=FKHF
E—REBEEE] -2 FIHF([cIRMA, EAN 166T, [a],=+163.6°
(¢=0.5, BEHF). (=) —5—R—RE—4-FE—4—- Q-BYH
B) =@ EE - NHEEE] 2[R, BsN 1667T,
[a],=-160.8° (¢=0.5, EEHF). (+) s—2—BFE—4—FE—4
— 3—BWE) 22— =FRFE-NBREEE] -2 FH (IR,
AR 135C, UR (=) 5—R2—BE—4—FE—-4— G—BYRHE)
—)—=ZE - REEEE] 2 H[CIRmER, B9 135C.

SCHER) 104 CFEL 3)
5— Q—RBE —G4—FE2-=FHEE-REEE) —2—FH([c]km
%

£ 0°C FAETE 20 ml = FEF B8 760 mg 5— ZBehkE —2—%F
F[c]mER S 144 mg MEAH (80%, EF YI) 'S, 20 %
B, 5800mg i 4— FEER— Q- BE—4-—FE2-=FRTE—
RE) FRIRE. £ 60CTHE 16 MTfE, ETEKRGEEN, AHAKE
%, TR (BBY), REZERKRE. AR AR CHR/ZBRZE (2:
1) PERHTEENE, ZEBE 266mg ) 5— Q—BE—4—FE—
D-ZHFE-REEE) —2—FIF[c]RMER, BN 10T,

AT LHER 104 HIFBE 11 PERAFIRAEY).
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W
0
s | R w Z" (#H) BR (C) | B M & =
(a]p(c=0.5)(2)
105 H o) 110 AR IR AL
106 H o) 123 +18.6
107 H 0 123 184
108 CH, [O 139—140 | 4 ket
109 CH, 0 159—160 | +12.0 (4)
110 CH, O 160—161 | -12.5(4)
111 CH, 0] Z*=F 148—149 | Ay e
112 CH, 0 Z'=F 162—164 | 9.0
113 CH, |O Z'=F 162—164 | -6.7
114 CH, |O Z*=0CH,, 148—149
Z’=F

115 H CH, 161—162
116 H OCH, (3) 127—128

(1) F 11 TFRFIMFE &R AT ERG 102 BTET &,
(2) ZEHES

(3) R 1— R AIF At —4— &

(4) &N
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LA 117
4— 2 —6— Q—RBREG4—FE2-=FHE-REFHE) —2, 3
— R HFEE—1—H

FARAL T LB 104 BI5VEH 151 mg i 6— ZBiEE —4— 2%~
2, 3—FEHEE—2—H. 208 mgH 4—FEHER— Q—BEE—4—FK
E2—=ZFPE-NE) B 36 mg MEMAPHEB LRLEY, BES
% 161—163°C.

KRR 118

1— 4—WME3-=ZRFEREE) 4—FXE 22— =8F&E2— &
B

ZEOCTMFZE2 ml ZHEFEKETH 100 mg 4—HE-3—RFE
—N—ZBEREE 12 mg KMEMH (80%, EFHMT) BE, 20 o
MiE, 5150 mg ) 2— Q—FERE) —2—=FFE-HEIHKE
&. TE6OCTHH 16 Mif)a, HAKWE, FHFHIRIEERER. HKEE
%E, TR (RRY) ZRLEEM, REERKRYE. B3] 80 mg I N
— Q—BEAA—FEA—FE-2-ZFFE-BE) —4—HEE
—3—Z=HPEER, B8 119—-1207C.
BT M 102 SESNENERE, B3
(+) R, [a]p=+49.6° (c=0.5, EEMHT)

(=) BR, [a],=-48.8° (¢=05, ZEEH+)
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SEER) 119 (5 ik 4)

6— G—RBE-3-—FE-1-THRE) —5— Q—BRE4—FH 44—
FEE2-ZFARE-RBERE) —2—KIH[c]RMmEE

K LB 2 FRRILEY) 150 mg 530 mg B 2—FE—-3—TH—
2—EE. 0.24 mg BIBLAR (D A1 0.9 mg B =FEBEEMEAE 1.5 ml KA
T, FEERSATE 025 mg BN —=FEREIANWE D BE. [
Rk S NS, RINAS30mg K 2—FE—3—-THh—2—F, #E
M 20 /NBF. FHKHWRE, HAHZBREEER. T4 (RRM) LRI
M, FERRYG., EEREOESER~Y. Aok/JKRIB (1: D
et 8% 60 mg &R 6— G—RE-3-—FE-1-THRE) —5—
Q-PEAS—FEA—FE2-ZFFE - UBEEE) —2—F
Fr[CIRRREER, & Rh 162—168°C.

SEiEfY 120
6—ZBtE—5— Q—RE—4-FEA-FKE2-=FHFE-REBE
HE) —2—FH(c]mE
EESR TG 2 PRRILEY 100 mg 5 95 mg =T % —
(1—ZEEZHE) —5F 8 mg PN —=FEMFIL D —EHR
fRAE 4 ml R, [EREEE S /NS, WA 45 mg BI—=F
EBEEE (1D, FEW 20 BT, 7RI 1N %8R, FHHZEZEREI.
T (BRERY) ZBIERM, FRRWKYE. 7E 3 ml WSR3 ml 1
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N BT TERBHEESY 2 K. 5KRE, FHZBZESR., H
KPeERSE, Th (FERED, HERKE. B OB/ RIGEREYRN K
W, HEE 2l mg IGR 6—ZBE—5— Q—BE—4—HE—9—3
B2 ZFFE — EEEE) —2—F I [c]RMmiEH, 4544 195—199
C.

FASRBLFsCER] 119 30 120 BT ERIBR 12 FHMEY.

* 12

2% CH, CH, OH CF, x*
H

o]
x7 0
LRG| X (FH) Z' (#H) wE CC)
121 X*=CH=CH, R
122 X*=CH=CH, 191—197
123 X*=C(OC,H,)=CH, 160—163
124 X’=C=C-CH,OH 208211
125 X?=CH, 160—163
126 157—158
OH//
e
127 X*=C,H,0CH, (p-) 125—127
128 Z’=CH=CH, 178 —180
129 Z’=CH; (*) 152—153
130 Z’=COCH, (**) 220
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131 Z’=CN 112
132 Z'=CH=CH, 190—192
133 Z*=COCH,; 205—207

(*) HIM eI ELSUFEK
(**) b A R Wb T I IR AN B R 7K 4 16118 Y

SEHEM) 134 (FEES)

5—4— G—F—4—REXE) 22— RBE—4-—HE 42 =ZHFE
— BB ] —2 — I [c] R

K132 mg 15— [4— G—F—4—FEEEE) 2—RE—4—H
BE—4—-2 ZFFE-NBERE] -2 F IR (SEHEG 82) ¥
FRTE 1Sml —EFHF, FEOCTH 12ml 8 I M ERMHPZ —FH
WREBIRE. OCTF 16 MG, EREWHRMK, 28 ZEMRER
55, MEIBIEM, TH RBRY), REERKE. BZBRTE
“RAERYCHTHIE 120 mg B 5—[4— G—FR—4—REFE) —
2—RE—A4—FE A2 ZFFE - LBEEE] -2 FIF[c)km

B, #8528 139—140°C.

RALT EHEB] 134 HITERIBR 13 FAFIML &Y.
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B,N
24 26
25
k| B Z"(+H) BE (T 7 M B
[alp(c=0.5)(2)
135 C=0 Z*=0H 222—224
136 C=0 Z'=0H 228—230
137 C=0 Z'=7°=0H 265—267
138 C=0 Z}*=0H, Z’=CH, 215—217 HHVH T4k
139 C=0 Z*=0H, Z°=CH, 173—374 (+H-FER
140 C=0 Z*=0H, Z’=CH, 173—174 (-)- TR
141 C=0 Z*=0H, Z‘=F 240—242
142 C=0 Z*=0H, Z’°=F 201—202
143 C=0 Z'=0H, Z'=F 242—243
144 C=0 7Z’=0H, Z°=Cl 220—221
145 CH, Z*=0H, Z°=F 156—157 A=) g2
146 CH, Z’=0H, Z°=F 157—159 +23.5
147 CH, 7Z*=0H, Z’=F 157—159 -18.7
148 C=0 Z’=0H, Z'=Br 224—226 G g
149 C=0 7*=NO0,, Z*=0H 167—169 CAREY Z%
150 C=0 Z*=Cl, Z'=0H 168—169 ALY %
151 C=0 Z*=Br, Z‘=0H 105 FhH FE &

(1) F+ 13 FEFIRIEeib &2 B R F SRS 102 BB,
(2) ZTEHREH
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LB 152
5—[4— G—RER) 22— BHE—FH 42— =HFAE-—RBE
EE) -2 — FH ()RS

3 ml M ZHEFBETH 66 mg K] G—R—4—RKEFRE) —
2-RBE—4-FE—4-2-=ZFFE - NBEEE] -2 FH[c]*km
5 126 mg FIBRERSTAT 108 mg # 5—& — 1 — K& — 1H— [0 # 16
M, EEEEH _FEFEEK, REE INRRNCRIEZASE
B . KRG, THR (MRS FERKRE LR IEM, RE
ERR LR/ ZBRIE (1: D GEsEREY. £ 10 ml FEE$
30 mg MIAVBR (10%) G, BEBUFHFERREENE,
R ERACKR/ZBIE (1: 1) BiEaE~Y. BF 49 mg k) 5—[4
— G—FFE) 2 RBE4—FE 42— =ZFFE - NBEEHE]
—2—FFF[c]RmEHRE, &= 157C.

RAUF LHEG] 102 XAMHEIEFH#TIRS, B2 (+) —FBX, &
B 140—141C. UK (=) —FBK, BEH 141TC.

SEHEF 153

5—R-BE—4—FE 44— G—FEE) 2—=FFE - LBREH

B —2— K [c] KM |
FEMF LRSI A IEH 57T mg B 5—2—BE—4— Q—%

E—S—BFEXRE)—4—FE 2 =FFE - REBEEE]—2—-FH[c]
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RmGER &2 &Y, BROE 152—-153°C,
FKUAT LR 102 XMIMNEREHTRD, B2 () —B, &

B 148—149°C. LK (—) —FR, BAN 145—1467C,

SEHER] 154
5—[d4— (5—H—2—ZEEXE) 2-RE—4—FE—42-=H
P R R —2 — FF (o] PR He

EZEETT 1 ml ZFEFBETE 4 mg 19 5—[4— S—F—2
—REFE) 2 BEASFE A4 2-ZFFE-RBEESHE] -
2—FEH[c]RMET 5 28 mg KIBKERA 50 mg Ml Z AR & 24 /TS
REEKEE, AZBRIEER, AKEERAEIME, T8 RRWD,
FERRFEER, BE 35 mgl5—[4— S—F—2—LEEFXE) —
B4 FE 42— SRFERBE L]~ 2— F IR
B, JE58 108C.

KT 154 BT EHRIER 14 TRFIKLED .
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x 14
OR OH CF,
N
T
o = /o
: b
S R s (C) F M & =
(a]p(c=0.5)(2)
155 CH(CH,), 153—154 CARTE R
156 CH,CH=CH, 152 CARTED TRz
157 CH,CH=CH, 187189 SHIH e 1
158 CH,CN 170—172 CARTED
159 CH,COOC(CH,), 145 A e
160 CH,COOC(CH,), 143 -131.5
161 CH,COOC(CH,), 142—143 (-

L 162
5—[4— G—E—4—FEEXE) 22— BE4-—HFE - =FFE
— DBt ) —2 — I [c]km N

76 1.5 ml FEEFH 22 mg 81 5—2—BE—4— 4—FEEFRE)
—4—FE-2-=FFE - NBRERE] -2 F I [c]*REi5 20 mg
f) N—RIZHBERHE 5 Dif. REHZBEVHEEKK. KRS
PIEBAM B OEEY, THRIROEME, FERKRYSE. drEERT
BLERE, BF 20 mg 15— [4— G—E—4—FEEFE) 2%

BE—a—HFRE—-2-=—FHPE - NBERE]—2— X [c]KMEE, /&=
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1 189—191°C.

5—d4— B—F—4—BRERXE) 2—BE—d4—FR-2—=FHEE—
BEEEEEE] —2— F I [c]EmE IR

RIRUT L] 134 BTESITRR, B 5—[4— G—8H—4
—HEERE) 2 RBEAA-FE2-ZEFE-LBREERE] 2
—EFF[cPRERHIE LR &Y, AR 105C.

WRIEERFTEEIEE 15 PRI 2, 3—FFBERM 2—F I [c]km
BT .

® 15
22 cH,r2HO CF, vS vy
23 N H |
B = ‘m)ﬁAv
Z = z6 Y7/\/\“/V
25 ve 5
M| R v Z"(+H) B Y (#H) |#BR(TC) | B M & =
i (a]p(e=0.5)(2)
163 | H o) C=0 [Y*=CH, [165—166 | #MHHEik
164 |0 0 C= Y*=CH; |159—160 | shljeik
165 |CH; |O C= *=CH, | 185 +162
166 CH, |O C= Y*=CH, | 184—185 | -182
167 |CH;, |O C=0 | Y=CH; [148—153 | 4tk
168 CH, |[O C= Y*=C,H; [ 159—160 | +173
169 CH; |O C= Y*=C,H; | 159—160 | -175
1700 |[CH, |O Z*=0CH, C= Y'=CH, |161—163 | 4hiiik
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171 CH, (o] Z°=0CH, C= Y*=CH, 173—175 | -54.7 (&)
172 |CH; [0 Z*=0CH, C= Y*=CH, |173—175 | +52.2
173 |CH, |0 Z7=0CH, C= Y*=C,H, | 164 S H etk
174 CH, [O Z*=0OCH; C=0 | Y*=CH; | 190—191 | (+)-F#=
175 |CH, |O Z>=0CH, C= Y*=C,H; | 190—191 | -161.3 (CHCL)
176 |CH, [O Z’=0CH,, Z°=F C= Y*=CH, | 165 N FEdR
177 CH, [O Z*=0CH,, Z°<F C= Y*=CH; | 188—189 | (+)-FE=
178 |CH, |O Z=0CH,, Z’<F C=0 |Y*=CH, |187—188 | -132.8(CHCL)
179 |CH, |O Z*=0CH,, Z°<F C= Y*=C,H; | 126—128 | #Mieik
180 |CH, |O 7Z*=0CH,, Z’=<F C=0 |[Y*=CH; [170—171 |-1474
181 |CH, |O Z*=0CH,, Z°=F C= Y*=CH; | 171 R
182 [CH, |O 7Z*=0CH,, Z’=C1 ~ | C= Y*=CH; | 182—184 | sMihesk
183 |CH, |O 7’=0CH,, 2°=C1 | C= Y*=CH, |[198—199 | (H)-FB=
18¢ | CH, |O Z=OCH,, Z=Cl | C=0 | Y*=CH, | 197—198 | -90.2
185 |[CH, |O 7Z=0CH,,Z*<Br |C= Y*=CH; |206—207 | 4hjneik
186 CH, [O Z=0CH,, Z*=Br C=0 *=CH; | 194—198 | (+)-FE=
187 |[CH, |O Z=0CH,, Z*=Br | C= Y*=CH, | 196—198 | -122.2(CHCL)
188 |CH, |O Z*=CH, C= Y*=CH, |222—223 | 4MEREH
189" [CH, |O Z*=CH, C= Y*=C,Hs | 187—188 [ siketh
190 |[CH, |O Z*=CH, C= Y*=C,H, | 160 -63.7

191 |CH, |O Z*=CH, C= Y*=CH; | 160 +)-FER
1927 |CH, |O Z°=F C= Y*=CH; | 188—190 | #MHhEik
193 |[CH, |O Z*=Br C=0 | Y'=CH; |219—220 | 4M¥iEik
194 CH, | O Z*=Br C=0 Y*=CH, | 231—233 |-49.3

195 |CH, [O Z*=Br C= Y*=CH, |231—233 | (+)-FEx
196 |CH, |O C= Y*=CH, | 175—183

197 | CH, |NH C=0 | Y=CH,

198" | CH, | NCH, C=0 | Y'=CH,

199 |CH, |O =0H, Z°=F C= Y*=CH; |234—236 | #MHieis
200 CH, |O Z’=0H, 2°=F C= Y'=CH, |232—234 | (H-ER
201 |CH; |O Z’=OH, Z°=F C=0O |Y'=CH, |232—234 |-34.1
202 |[CH, [O Z*=OH, Z°=Br C= Y'=CH; | 248250 | sMMHEsk
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203 CH, O Z’=NO,, 2*=0CH, | C=0 Y*=CH, |215—217 | 4 iiEis
204 [H 0 CH, [Y=CH, |148—149 [ 4hifetk
205 [CH, |O CH, [Y'=CH, |132—133 |4NHEH
206 CH, |O CH, Y*=C,H;s | 121—122 | #F#pedk

(1) R 15 R & - HB LT E®EE] 102 FFESBER.
(2) EFES

KR 207
5— Q-BE —4—XE2-ZHPE - RBEERE) —FH(0,2, 5%
-’

BHRABLIT LS 41 BAER 2—RBRE—4—FE2—-=FFE
— KR S—EE—FIH(, 2, SPEZMHE ER Y, Bk 192
C,

SEHEf) 208
5— Q—BE—4—FKE2-=FFE-RBEERE) —%KH(1,2,58
'

BT SEMN 41 FI5ER 2—RE—4—FE 22— =5 FHE
—IRERAN S—EE—FH(L, 2, SPE_ M & Rk B, BER 166—

167°C.

KB 209
6— Q—RE—4-FKE2-=FPE - RBERE) —1—-FERHF
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=i

KT LG 41 A ER 2—RBRE—4-—FE2-=FFE
— KRB 6—BE—1—FE-FF=M4H& LRULEY, BESA 194
—196°C.

88



