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th i 4 IUPAC4 Ry 'H NMRS§ (ppm
*F5 T )
6 5— (4—FuEe7xxFA) — | 4—(4—FuE7x |'H NMR (CD,O
5—RAFNAIXTNTr—2, |V} T H—2—-F|D) :81. 36 (s
4 -k v . 3H). 1. 78~
O 1. 87 (m, 1H)
HN’Q CASEHEEKES89 |, 1. 90~2. 02
Br NH 201843 {m, 1H) ., 2. 3
\[::L:j\« 8~2. 45 (m. 1
O H) . 2. 58~2.
65 (m, 1H) . 7
10 (d, J=7.
8Hz, 2H) . 7.
38 (d. J=7. 8
Hz. 2H) ,
7 5—(2—FuEe7xxFA) — | 4—(2—Fuwe7= |'H NMR (CD,0O

5—RAFANAIXSYIIr—2,
4—TFx

b
HN NH

O
Br

Sy LR — % —F
v

CASXFE S35
06681

D) :861. 42 (s
. 3H) ., 1. 84~
1. 92 (m, 1H)
. 1. 99~2. 07
(m., 1H) . 2. 5
8~2. 66 (m. 1
H) . 2. 80~2.
88 (m., 1H) . 7

02~7. 10 {m
LD1H) 7. 22~
7. 28 (m, 2H)
. 7. 52 (dd. ]
=7. 8. 1. 2Hz
. 1H),
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2—(4—A477ur’Ar—2,5 |4 AFA—3—4 |'H NMR (DMSO
—TAXRIAIFZTIT 4 | FIREFUBETT | —dg) :50. 80 (
—AN) Ko F Jv d. J=7. bH=z,
O 3H) . 0. 88 (d
HN“X% CAS¥E®RE71 |, J=7. bHz, 3
52—15—0 H) . 1. 18 (t,
~H J=7. 4Hz, 3H
Y. 1. 82 (L&
O OO . J=7. 5Hz. 1
/ H) . 2. 70 (m,
2H) . 4. 03 {(m

. 2H) .

3-—4—A4Y7arAr—2,5 | 5—AFAr—4—F |'H NMR(300M
—TARIAIFSIT—4 | FY—~FH M |Hz. CD,OD) :§

—A ) Fuvrt eI F I AT 0. 91 (d, J=7
0O . BbHz, 3H) . 0

HW4 CASHEESSH4 |. 98 (d, J=7.

NH 857486 5Hz. 3H) . 1.

24 (t, J=7. 2

O Hz. 3II) . 1. 9

EtO0C 0~2. 38 (m. 5

H) . 4. 11 (q,.
J=7. 2Hz, 2H
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2—AN) =¥ v | 2Hz, 3H) . 1
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/\E:Ilyk%“H 244—23—38 . 2Hz, 2H) . 6
39 (s. 1H) .
6. 95 (d, J=8
2Hz, 1H) . 7 10
12 (d. ]=28.
2Hz, 1H) . 7.
18 (s, 1H) ,
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11 5—AY—7ur—5—(2— | dli{ka 'H NMR (CD ;O

((4—AFXRUDA) A% D) : §0. 88 (d

YRAFA)AIFS YD —2 . J=7. 3Hz. 3

, 4—TFv H) . 0. 91 (d,

0 J=7. 3Hz, 31

MeO HN’4~ ). 1. 94~2. 0 20

NH 7 (m, 1H) . 3.

62 (d. J=4. 7

) 0 Hz, 2H) . 3. 8
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44 (s, 2H) ., 6
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5Hz, 2H) . 7.
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Hz. 2H) .

30

uo

ood
O
gooooodoobooogoooooooooogooooooooan
oo
O

O

Hw4 40
OO

O oo ooo
O
OJ

O oo ooo

>f:f\«N—NH2
O

ooo
0000000000000 0000O0O00O0O0O0O0DO0DO0DO0DO0DOoDOoOoOoDOoDOoDOoDOoOoOaO
0000000000000 0000000000000O0O0O0O0O0O0O0OoOoOooOan
0000000000000 00000000O0O0O0O0D0o00o0Do0o0o0DooDoDoooo
000,00,000000000000000000000000000000000A0
0000000000000 Oo0OoOoOoOoOooO0an

0oo0oooo 50

O Oo0oo0ooooaog



(70) JP 6078075 B2 2017.2.8

lDDDDDDDD3DDDD6DDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDD

godo0oooooooooooooooooooooboooboooboboboooooodn

oooooad

oooooao

poooooooooooooobooboobooboobDoDoboDoooooooOon

gfd0doooooooooooooooboooboooboooboan

oooooao

Ooo0oOoao

ot R ¢ IUPAC4 e 'H NMRd (pp

5 30 m) 10

13 3-7I/-5-(A4-tbFu¥ |5 (4-bFu¥xy|'H NMR (CD,
VI ERFN) 5 —AFNA I | T nFA)—5 |OD) 61, 39
HEINDw—2, A—-TF —AFNAIHTY (s. 3H) ., 1.

O Pr—2,4—A4 | 80~1. 92 (m

HN . 1H) . 1. 98

HO N-NH, | CASE&&FKZ91 |~2. 42 (m, 1

\[:j\:j\« 567—45—2 H) . 2. 30~2
O 40 (m. 1H) 20

. 2. 50~2. 6

0O (m, 1H) . 6

66~6. 70 (

m, 2H) . 6. 9

0~7. 05 (m.

2H) ,

14 5—((1H— > F-—-nA—3—|2,4—A(3IFJYY|'H NMR(600
AN) AFA) —3—F3I/)—5 | vPFr, 5— (1H|MHz, CD,0D)
—AFNAIESIC—2, 4 | —A ¥ F—A—3— 81, 49 (s. 30
— % ANAFA)—5—AA [ 3H) . 3. 05 (

FA— d. J=15. OH
H o z, 1H) , 3. 2
N o
77 CASEEER54 |5 (d, J=15.
N, 585-06—7 OHz, 1H) . 6
NG NH 99 (t, J=8
N AHz., 1H) .
H 7. 05 (d. J=
8. 4Hz. 1H)
L 7. 06 (s, 1 40
H) . 7. 28 (d
. J=8. 4Hz.
1H) ., 7. 55 (
d. J=8. 4Hz=
. 1H) .
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15 3—73I)—-5—RAFL—5— |5—AFL—5—(7|'H NMR (CD,
(2 )X RAFA)AIFT) | 2 /X AFA)AI|0OD) :861. 44

=2, A—TF Py or—2,4—| (s, 3H) . 4.

O T 00 (d., J=8.

HN AHz., 1H) . 4

N—NH, CASBEEKSS55 17 (d, J=28

ij\{ 4445—-55—5 4Hz. 1H) .

MKO 0O 6. 88~6. 98

(m, 3H) . 7.

20~7. 25 (m

. 2H) .
16 1-737-3",4" - 2EF|[3, 4> v Fu|'H NMR (CD,

n—1"H—&Fua [f3I4/7
P-4, 27 —F7HELY] —
2, 5—vAr

@]

HN

@]

—1"H—&Fu [
IETNTC—4, 2
T —FuFL] —2
, b —UAYv
CAS¥&%FT5 2
094—70—9

OoD) :§1. 80
~1. 95 (m, 1
H) . 2. 05~2

20 (m. 1H)
. 2. 76~2. 9
O (m, 1H), 2

99 (dt. J=
8. 1. 4. OHz
.2H) . 3. 22
~3. 27 (m. 1
H) . 7. 05~7

20 (m, 4H)
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3— 73 /)—5—x=F—5—
T2 RFNAIFTITNT L —2,

4 -k
O
HN
N—NH,
Ph 0

5—x=FA—5—7
TR FINATHT
v—2,4—TFv
CASEFETS8S
7817—27—7

'H NMR (CD;
OD) :60. 85
~0. 95 (m. 3
H) . 1. 65~2

15 (m, 4H)
. 2.44 (dt.
J=12. 6. 5.
6Hz., 1H) . 2

62 (dt. J=
12. 4. 4. 8H
z. 1H) . 7. 1
2~7. 19 (m.
3H) . 7. 21~
7. 29 (m, 2H
) o

18

3— 73/ —5—AJTFNn—
5 T xRxFNAIFITY T

—2, 4A—TF v
0]
HN
N—NH,
Ph 0

5—AY7TFA—5
— 7 2T IH
SIVD—2,4—
A
CASKHEEST8H
8206—01—6

'H NMR (CD.
OD) :60. 80
~1. 00 (m, 6
H) . 1. 55~1

90 (m., 5H)
. 2. 25~2. 14
5 (m, 1H) . 2

55~2. 70 (
m, 1H), 7. 1
0~7. 20 (m.
3H) ., 7. 25~
7. 29 (m, 2H
) .

19

3—73I/-5—(5—xFn—
1-H-A¥»F—A—2—AN)
— S5 —AFNAIFXITN T —
2, 4A—TF v

H
0
N
oA
N "NH,

PREAEL O

TH NMR(300
MHz. CD,0OD)
801, 23 (t.
J=7. 2H=z, 3
H) . 1. 82 (s
. 3H) ., 2. 66
(q. J=7. 2H
z. 2H) . 6. 4
0 (s. 1H) . 6
90~7. 0 (m
. 1H) . 7. 15
~7. 31 (m., 2
H) .
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Bl IUPAC# HrEE {t&HH'H NMR

&5 s 5 (ppm)

21 3—-737—-5—(2—79%—|4—(79»—2—1 |'H NMR (CD,
2—AN) ZFN) —5—AFA | ) THE L —2—F2|0D) :61. 32 (
AIFSVI—2,4—TF s, 3H) ., 1. 82

0O CASHEEZ69 |~1. 90 (m, 1H

HN 9—17—2 ). 2. 01~2. 1
N—NH, 0 (m, 1H) ., 2.

74 \ 48~2. 49 (m.
o o) 2H) . 5. 99~6
03 (m, 1H) .

6. 27 (dd., J=

3. 1. 1. 9Hz.

1H) . 7. 31~7

35 (m, 1H),

22 3—737—-5—(2—7undu | 4—(2—7AFn7 |'H NMR (CD,

P2 RXFA)—5—AF A IH
VNI —2, A—TF

O
A

N—NH,

O

AT H L — 2 —
Y g

CAS¥EES63
416—65—9

OoD) :61. 41 (
s, 3H) . 1. 83
~1. 93 (m, 1H
). 2. 05~2.0
8 (m. 1H) . 2.
42~2. 51 (m,
1H) ., 2. 62~2

71 (m. 1H) .
7. 01 (¢, J=9

6Hz, 1H) . 7

07 (t. J=8.
A4Hz,. 1H) . 7.
18~7. 22 (m,
2H) .
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23 3-73I/-5-(4-7A4dn|4— (470407 |'H NMR (CD,
TR FNAN)—B—AFAAIF | =2=p)TH2—2— | 0D) :61. 40 (
SV —2, 4—Fv A s. 3H) ., 1. 80
O ~2. 10 {m, 2H
HN CASKEEES63 |). 2. 35~2. 4
F N—NH. 416—-61—5 5 (m., 1H) . 2.
55~2. 70 (m.
] 1H) . 6. 97 (t
. J=9. OHz., 2
H). 7. 15 (dd
. J=9. 0, 5. 4
. 2H) .
24 3-733/7-5(3-—7Adv |4 (3 7A4dur7|'H NMR (CD,

TR FAN)—5—AFNAIH
VN —2, 4-TFw
@]

HN

F @]

=) TR — 2 —
b v

CASTHEES 35
08—77—2

OD) :61. 41 (
s. 3H) , 1. 85
~1. 95 {m, 1H
). 2. 05~2. 1
0 (m, 1) . 2.
40~2. 50 {(m,
1H) . 2. 60~2
70 (m. 1H) .
6. 82~6. 94 (
m, 2H) , 6. 96
(d, J=7. 9H =
L1H) , 7. 27 (
q. J=7. 2H z,
1H) ,
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25 3-—73I/-5-"AFr—-5— |4 (F4&7=r—2|'H NMR (CD,
(2— (FA T2 —2—AN) | —AA)TH#—2—|0D) :861. 40
TFAYAIFSVO—2, 4 | v s. 3H) . 1. 96
—F v ~2. 10 (m, 1H

O CASEEESSH9 |}, 2. 10~2. 1
HN/Q 594—93—3 6 (m. 1H) . 2.
N—NH, 66~2. 72 (m,
éﬁﬂ\:j\ﬁ 1H) . 2. 68~2
S O 88 (m. 1H) .
6. 77~6. 80 (
m, 1H) , 6. 86
~6. 91 (m, 1H
). 7. 15~7. 1

8 (m. 1H),
26 3-73I/-5—"AFA—-5— |4 (56— RAFAT7F7|'H NMR (CD,

(2—(B—AFNTTFr—2—
AN) ZFA)Y A I FSY) T —
2, 4—TA4v

=2—AN) TR
A

CASTHES13
679—-56—6

OD) :61. 38 (
s. 3H) ., 1. 89
~1. 98 (m, 1H
Y. 2. 12~2. 2
0 (m. 1H) . 2.
20 (s, 3H) . 2
39~2. 50 (m
. 1H) ., 2. 55~
2. 65 {m, 1H)
. 5. 82~5. 90
{m, 2H) ,
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27 3—73I/7—-5—(3—7A4nu|4—(3—7a4dun—|'H NMR (CD.
—A—E Fa¥i722FN0)— | 4—k Fua%i 7= [OD) :61. 40 (
B—RAFNAIFINVC—2, | FXTFA)TH—2—| s, 3H) . 1. 83
4 A V. v ~1. 92 (m. 1H

O ). 1. 94~2. 1
F HN CASEEEFZER17 |0 (m, 1H) . 2.
HO N-NH, [3851-92-8 |25~2. 45 (m,
1H) ., 2. 50~2
0O 70 (m, 1H) .
6. 72~6. 89 (
m, 3H) ,
28 3—7I/7-5(2-EbFux|4—(2-kFuxy|'H NMR (CD,

P RFN) -5 AF A
IV —2, A—TF
O

HN
N—NH,
o)
OH

7 = 72 F )
TE— 2 —F

CASHEEZT6 1
844—32—14

OD) :61. 40 (
s. 3H) . 1. 76
~2. 15 (m, 2H
). 2. 35~2. 4
7 (m. 1H) . 2.
60~2. 74 (m,
1H) . 6. 68~6

75 (m, 2H) .
6. 97~7. 05 (
m., 2H) ,

10

20
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29 3-73I/-5(3-bFeXx |4 (3 EBEFa¥X¥|'H NMR (CD,
T2 RTA) =B —AFTNA I | TR TN) OD) :861. 40 (
HSYTr—2, 4—Fv THE—2—F s. 3H) , 1. 80

0O ~1. 93 {m, 1H

HN CASXK@EESSHE |) . 1. 95~2. 0

N-NH, | 363736 3 (m. 1H) . 2.

38(dt, J=12

HO 0 8. 5. 0OH=z., 1
H). 2. 59 (dt

.J=12. 8, 5.

OHz. 1H) . 6.

56~6. 65 (m.

3H) . 7. 02~7

10 (m, 1H) ,

30 3-73I/-5—"AFA—-5— |4 (¥FITrr—4—|'H NMR (CD,

2— (P T—4—A) =
N AIXFISNTr—2, 4A—
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1— (4377 7x=A) —3|3-7I/-5, 5—|'H NMR (CD,
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—A) RE 6. 2Hz. 2H) . 7

H CASEEFRT249 20 —7. 22 (m
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CASKEES881
12—75—8

Y} :80. 90~1. 0
5 (m, 9H) . 1. 8
3 (q. J=7. 23H
z, 2H) . 1. 98~
2. 12 (m, 1H) .
7. 27 (d. J=10

55. 2. 05Hz,
1H) . 7. 36 (dd
. J=10. 55, 2.
05, 1H) . 7. 89
(t., J=8. 79H =z
. 1H) ,
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21 1— (2, 4—o4%Y—-1, 3|3—-73/—1, 3—|'H NMR (CD,0OD
—VT7YAEn [4, 5] FHhH | PTFVAEL [4. 5 |) :§1. 35~1. 9
—3—qdN) —3— (4—ArFx|15H>—2, 4— |0 (m. 10H) . 3.
7 xo)v) RE A 76 (s. 3H) . 6.

OMe 85 (d. J=9. 1H
CASHHEZ162 |z, 2H) . 7. 29 (
o o 52-63 4 ;55—9.1Hz‘2
PW’KFQTNH 1AV T7F—h—
[:j\« 4— R RF LY
O
CASEEKS541
6—93—3

22 (8) " 1— (4—FuvuxZx=| (S) —2—7/—|'H NMR (CD,0D
A) —3— (1, 3—-FFY— |10, 10a—2EF|) 83, 27 (dd.
10, 10a—>ekufix/ | ufix/ [1, 5—|J=15. 6, 4. 2H

L1, 5—bl AYF¥x/D2—2
(1H, 3H, 5H) — A1) &

ES
Br

A i
@QM«ON—NH

bl AY%70—1
, 3 {2H, 5H) —
:j—\/

4

A

CASHTES128
609—-05—2

1—7wvt—4—A4Y
Dl SV

CASHRES249
3—-02—9

z. 2H) . 4. 34 (
dd, J=11. 4, 4
2Hz. 1H) . 4.
49 (d, J=16. 8
Hz, 1H) . 4. 97
{(d. J=16. 8Hz=z
. 1H) . 7. 23~7
30 (m, 4H) . 7
35~7. 48 {m,
4H) ,
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23 () " 1— (44— ux—2—| (8) —2—73/—|'H NMR(CD,0D
JatuZe=)y —3— (1, |10, 10a-—-EF|) :63. 02 (t., ]
3—TVA4A¥Y—10, 10a—3 |aA/I¥Y[1, b—|=13. 8Hz, 1H)
EFRaAI&ZY [1, 5—bl A | bl AYF/U—1 |, 3. 27 (dd., J—
Y¥/J2—2 (1H, 3H, 5|, 3 (2H, 5H) —|15. 0, 4. 2Hz.
H) —fn) K& RO IV 1H) . 4. 35 (d.

Br J=11. 4Hz. 1H
CASEEFERF128 ()., 4. 49 (d. J=
o oF 609—05—2 16. 8Hz., 1H) .
4, 98 (d. J=16
N’QFQTM4 4-7uE—-2-7n|. 8Hz, 1H) . 7.
WK Au—1—AVLT7F [ 20~7. 42 (m. 6
\O N HY . 7. 88 (t. ]
=8. 4Hz. 1H) ,

CASE#EFES881

12—75—8

24 1— (4—7uw—2—7na4dv | Pk 2 'H NMR (CD,0OD

Txop) —3— (2, 5%
*vV—1", 30 =Y Fuxyr
u [fIFSIT—4, 27 —
7] —1—An) RE
Br

F

O %F_
NH
AN N—NH

C

4—Tae—2—7i
v —1—A 2T T7F
— bR

CASEEEZ881
12—75—8

Y :63. 23 (d. ]
=16. 2Hz., 2H)
.3.58(d, J=1
6. 2Hz, 2H) ., 7
20~7. 27 (m,
4H) . 7. 27~7.
30 (m, 1H) . 7.
37 (dd. J=10.
6. 2. 1Hz. 1H)
. 7.91 (t, J=38
A4Hz, 1H) .
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25 1— (4 7uEe7x=0) —3 | WEHKLS 'H NMR (CD,;0D
— (4—AFA—2, 5—T4F ) :81. 55 (s, 3
V—A4A— (=) XTAFAY f | 1—TFuas—4—AY |H)., 4. 07 (d., ]
IESVD 1 AN BRFE | TR ¥Y | =9, 0Hz, 1H) .
Br 4. 22 (d. J=29.
CASEHES249 |[OHz, 1H) . 6. 9
3—02—9 5 (t, J=6. 6Hz
/f %FNH L3H) . 7. 26 (1t
AN SN ZNH . J=8. 4Hz, 2H
(:l;tf« ). 7. 38 (d, J=
0 0 9. OHz. 2H) . 7
41 (d., J=9. 0
Hz. 2H) ,
26 1— (4—7uw—2— 74| dlEl 6 'H NMR (CD,0OD

Jxz=j) —3— (2, b—TA
*vV—3", 4 —PrFu—1
TH—A¥u [fIFJIT—
4, 27 JI7ELL—1—AN)
R

Br

F

0 o
HN PN

N—NH

0]

4—Tae—2—70
Ava—1—AYI7TF
— k¥

CASTHEES881
12—75—8

Yy :81. 95~2. 1
0O (m. 1H) . 2. 1
5~2. 30 (m, 1H
). 2. 76~3. 05
{m, 3H) ., 3. 30
~3. 34 (m, 1H)
. 7. 05~7. 20 (
m, 4H) , 7. 25~
7. 35 (m., 1H) .
7. 38 (dd., J=1
0. 5. 2. 3. 1H)
L7.91 (t, J=8
6Hz., 1H) .
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27 1— (4 Fuwe—2 74 | JEEl 6 'H NMR (CD;OD
Tx=)) —3— (2, 5—oF Yy :81. 95~2. 1
*¥vV-3", 4> JefFu—-1|1-7uvE-4- AV |0 (m, 1H) ., 2. 1
' H—RA¥u [AIFXSVT— | o7 bR 5~2. 30 (m, 1H
4, 27 FIHLY—1—AN) Y. 2. 7T6~3. 05
IFES CASEHEES249 | (m, 3H), 3. 30

Br|3—02—9 ~3. 34 (m. 1H)
L7. 05~7. 20 (
o o m, 4H) , 7. 25~
7. 35 (m, 1H) .
HW#MQ%NH 7. 38 (dd, J=1
0. 5, 2. 3, 1H)
O L7.91 (t, J=8
6Hz., 1H) ,
28 1— (4 7uw— 2 7a4a | HEELS 'H NMR (CD;OD

Tx=A) —3— (4—AFA—
2, 5—vAXY -4 (7=x/
XFIAFN) AIFTYT—1
—AN) RER

Br

F
0 0
-4 —NH

4—Fuwr—2—70
Av—1—A VI T7TF
— bV

CASHEERE881
12—75—8

Y :81. 54 (s, 3
H) . 4. 07 (d. J
=8. 4Hz., 1H) .
4, 22 (d., J=8.
AHz, 1H) . 6. 9
4~6. 99 (m., 3H
Y. 7. 26~7. 31
(m, 3H) . 7. 35
~7. 38 (m, 1H)
L7.41 (t, J]=8
AHz, 1H) ,
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29 1— (4—7vue—2— 704w | Bkl 7 'H NMR (CD,OD
Tx=p) —3— (4—xFn— ) :80. 93~1. 0
2, 5-FA¥% V-4 (xR | 4T 2740 (m. 3H) . 1. 7
FA) AIFSYVD— 1 AN | A —1-AVTTF | 0~2. 20 (m, 41
) RBE — b R¥ Y. 2. 60~2. 75
Br (m, 2H) ., 7. 12

CAS¥H%S881 |~7. 19 (m. 3H)
o oF 12-75-8 \7.2f~7.23g

m, 3H) ., 7. 36
E:IE%F§M£%NH dd., J=10. 5, 2

1, 1H) . 7. 91

0 (t. J]=8. 6Hz=z,

1H) ,

30 1— (4 FuE7e=n) — 3 | PEEL7 'H NMR (CD,0D

— (4—=FA—2, 5—TAF%
I—4— (T=xTN) A X7
Jyowr—1—A1) BE

Br

0 0
S—NH

9]

1—7uax—4—AY
D I Bl NEaNe

CASEREES2409
3—02—9

) :8§0. 93~1. 0
0 (m, 3H) . 1. 7
0~2. 20 (m, 4H
). 2. 60~2. 75
{m, 2H) , 7. 12
~7. 19 (m, 3H)
LT7.22~7. 27«
m, 2H) , 7. 33~
7. 42 (m, 4H) ,
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31 1— (4—7uEe7x=0) —3 | PEHKLS 'H NMR (CD,;0D
—(A—AITFNL—2, 5 Y :80. 92 (d, J
AXxY —A4—T=FFN) AIXF | 1—FvuE—4—4Y|=6. 5Hz, 6H) .
SYDr—1—4AN) fE D el NN 1. 60~2. 20 (m
Br .6H) . 2. 55~2
CASYKEES249 75 (m. 1H) . 7
o o 3—02—9 1?~7.20(m\
3H) . 7. 22~7.
HN’QN_;E_NH 26 (m. 2H) | 7.
30~7. 42 (m. 4
0 H)
32 1— (4A—7noEe—2—7n4v | Fiikl 8 'H NMR (CD,0D

Ty —3— (4A—A IV TF
N—2, 5—TF%V—4—T=
2T AIFTV—1—A
) RE

Br

F

0 O
HW4 P—NH

N—NH

0

4—TuaxE—2—"7ji
Av—1—A VI T7F
— b ¥

CASHHEE 881
12-75—-8

Y :80. 91 (d. ]
=6. BHz. 3H) .
0. 98 (d. J=686.
5Hz, 3H) . 1. 6
0~2. 15 (m, 6H
). 2. 55~2. 70
m. 1H) . 7. 12
~7. 19 (m, 3H)
L7.21~7. 30 (
m, 3H) , 7. 32~
7. 40 (m, 1H) .
7. 92 (t, J=38.
6Hz, 1H) ,
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33 1— (44— vut7x=0) —3 | hl#k20 'H NMR (CD;OD
—(4— 473 FNL ) :81. 50 (s. 3
) —A4—RFA—2, 5—TFF|1-—TFuE—4—AAY |H) . 1. 90~2. 0
IAIFINVD o —1—AN) R | T F— k¥ 0 (m, 1H) . 2. 0
E 5~2. 15 (m, 1H
Br |CASZE%ER249 ). 2. 60~2. 80
3—-02—9 (m. 2H) . 7. 18
o o (d. J=8. 4Hz.
HN S—NH 2H) . 7. 26 (d,
cl N-NH J=8. 4Hz. 2H)
jij\:#« . 7. 36 (d, J=9
© OHz. 2H) . 7.
40 (d. J=9. 0OH
z, 2H) ,
34 1— (4—7we—2-74n |fHE20 'H NMR (DMSO

TaxoA) —3— (4—vn7
TR FN) —4—RAFNAL—2, b
—VAX—AIFTY T —
1—An) RE

Br

F
0 0
HN D—NH

O

4—"TrrE—2—7)1
Fv—1—A 2 7F
— B

CASTHREF881
12—75—8

—Dg) :81. 37 (
s, 3H), 1. 82~
1. 90 {m. 1H) .

1. 92~2. 00 {(m
. 1H) . 2. 55~2
65 (m, 2H) . 7
20 (d, J=7. 2
Hz, 2H) . 7. 33
(d. J=8. 4Hz,
3H) . 7. 58 (dd
. J=10. 8, 1. 8
Hz, 1H) . 7. 90
{(br s, 1H) .,
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35 1— (4—7uE7e=0) —3 | PEE21 'H NMR (CD,0D
—(4— (2—7F—2—AN ) :61. 48 (s, 3
) =FA) —4-AFA—2, 5|1 FuE-4-—4Y|H . 1. 95~2. 0
—CFRIAIFS YT —1 I Bl AN 6 (m. 1H) . 2. 1
—AN) RE 2~2. 25 (m, 1H
Br |CAS®B&EES249 (). 2. 55~2. 80
3—02—9 (m, 2H) ., 6. 05
(dd. J]=3. 2.0
o Q 6Hz. 1H) . 6.
HW#Mﬁ%wH 28 (dd, J=3. 1
/1 . 1. 9Hz., 1H) .
o 5 7. 22~7. 50 {m
. 5H) .
36 1— (4—7wve—2—7n0Fa | pE#E2 1 'H NMR (DMSO

Txzgl) —3— (44— (2—7
S—2—AN) TFN) —4—
SN —1—A0) RE

Br
F
O 0O
HN/4N_;§_NH
a
0 o]

4—ae—2—7i
Auw—1-AYv7)
— ko

CASHEEE881
12—75—8

—Dg) :861. 38 (
s. 3H) , 1. 91~
2. 00 (m, 1H) .
2. 02~2. 12 (m
.1H), 2. 50~2
70 (m, 2H) . 5
98~6. 01 (m,
1H) . 6. 24 (dd
. J=3.1,.1. 9H
z. 1H) . 7. 30 (
dd., J=1. 9. 0.
7Hz., 1H) ,
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37 1— (4 7uE7e=0) —3 | PEHE2 2 'H NMR (CD,;0D
— (4— (2 TAAaT e RF ) :861. 50 (s, 3
Ny —A4—RAFn—2, 5—A | 1—Fur—4—Y|H . 1. 90~2. 0
XIAIXSIT—1—AN) | T bR Ey 0 (m, 1H) . 2. 0O
R 9~2. 20 (m. 1H
Br | CAS®&$E 5249 |). 2. 60~2. 85
3—02—9 {m. 2H) . 7. 02
(t. J]=9. 6Hz,
0 0 1H) . 7. 08 (t.
Hw4 ‘yﬂH J=8. 4Hz. 1H)
N—NH
L 7. 20~7. 30 (
0 m, 2H) . 7. 35~
E 7. 45 (m, 4H) ,
38 1— (4—7ux—2—7n4nu | fl#k2 2 'H NMR (DMSO

Ty —3— (44— (2—7
Nd a7 3 FN) —4—AF
— 2, B TUAXIAIXSTIY
Y—1—AN) RFE

Br

O 0

anA - =NH

N—NH
O

4—ae—2—71
Aw—1-AYL7F
— bk

CASEEERE881
12—75—8

—Dg) :861. 50 (
s. 3H) , 1. 92~
2. 00 (m, 1H) .
2. 10~2. 18 (m
L1H) . 2. 60~2
82 (m, 2H) . 7
02 (t. J=9. 6
Hz, 1H) . 7. 08
(t. J]=8. 4Hz.
1H) . 7. 20~7.
28 (m. 2H) . 7.
28 (d. J]=8. 4H
z., 1H) . 7. 37 (
dd. J=8. 4. 2.
2Hz, 1H) ., 7. 9
2 (t. J]=9. OHz
. 1H) .
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39 1— (4—7vuE7x=a) —3 | &2 3 'H NMR (CD;OD
— (4— (4—TAFnu7 = RF ) :81. 49 (s. 3
N —A4—AFLr—2, 5—VF|1—Fut—4—(4Y |H) . 1. 88~2. 0
XIAIFSV—1—AN) | T P— k¥ 1 (m, 1H) . 2. 0
RFE 5~2. 17 (m, 1H
Br |lCASH®EST249 (). 2. 50~2. 77
3—-02—9 {m., 2H) . 6. 92
0 o ~7. 03 (m, 2H)
. i SNH . 7. 18~7. 25 (
N—NH m, 2H) . 7. 31~

Ti:&:fﬁ 7. 44 (m. 41)

0

40 1— (4—7we—2-74n | flHE2 3 'H NMR (CD,0D

Txm) —3— (44— (4—7
AT 2 RFN) —4—AF
—2, b TVARIAIFIID
—1—AN) KE

Br

F
o 0
ay A DNH

FwN—NH
0]

4—7nav—2— 71
Frv—1—AV7F
— kX

CASHRES881
12-75—-8

) :81. 49 (5. 3
H) . 1. 88~2. 1
8 (m, 2H) . 2. 5
5~2. 78 (m., 2H
). 6. 94~7. 02
{m. 2H) . 7. 15
~7. 21 (m, 2H)
7. 23~7. 28 (
m. 1H) . 7. 40~
7. 45 {m, 1H) .
7. 91 (t. T=9.
OHz. 1H) ,
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41 1— (4 FuE7c=n) 3 | PEE2 4 '"H NMR (CD,0D
— (4— (3—7AA a7 R F ) :61. 50 (s. 3
Ny —4—2Fn—2, 5—F | 1—7u®x—4—(Y |H . 1. 90~2. 0
X¥IAIFSIT—1—AN) | T bR B 5 (m, 1H) . 2. 0
RE 8~2. 20 (m, 1H
Br |lcASTEES 249 |). 2. 60~2. 80
3—02—9 {m. 2H) . 6. 85
0O 0O ~7. 02 (m. 3H)
HN,4 y_NH V7. 23~7.31 (
N—NH m, 1H) , 7. 32~
Ji:L:fﬁ 7. 45 (m, 4H) ,
F 0
42 1— A—7u®e7x=n) —3 | dliEl 3 'H NMR (CD;0OD

— (44— (4—EFo¥r 7=
FA}) —4—AFNL—2, 5
AXIAIFTY V=1 —A
) RFE

Br

0 0
HN —NH

O

1—7ur—4—oAY
D A el NNV e

CASEREES2409
3—02—9

) :81. 48 (s. 3
H) . 1. 80~2. 7
5 (m, 2H) . 2. 4
5~2. 65 (m, 2H
Y. 6. 74 (d. 8.
7Hz., 2H) . 7. 0
0 (d. J=8. 7THz
. 2H) ., 7. 35~7
43 (m, 4H) ,

10

20
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43 1— (4—7uE7e=0) —3 | PEE25 '"H NMR (CD,0D
— (4A—FAFA—2, 5—T4F Y :81. 49 (s, 3
V—4—(2—FF7xr—2— | 1—FuE—4—(Y | H .1. 89~2. 0
AN} ZFA) AIFSVT— | T bRy 9 (m, 1), 2. 1
1—AN) RE 2~2. 28 (m. 1H
Br |CAS¥&ES249 ). 2. 75~3. 00
3—02—9 {m. 2H) . 6. 83
(dd, J=3. 5. 1
o O 9Hz. 1H) . 6.
HN NqﬁrNH 90 (dd, J=5. 1
/] L34, 1) | 7.
S 5 18 (dd., 5. 3. 1
2Hz, 1H) . 7.
33~7. 45 (m, 4
H) .
44 1— (4—7uw—2 - 7a4du | PEE25 'H NMR {(CD,0OD

Tx=N) —3— (4—AFn—
2, 5—T4X%Y—-4— (2—F
AT —2—A) =T N) A
IFSVC—1—AN) R

Br
F
O ©O
NH
HN
N—NH
/]
5 0

4—FaEe—2—71
Fa—1—A V75
—FB

CASTKEHES881
12—75—8

Yy :81. 49 (S, 3
H) . 1. 98~2. 1
O (m, 1H). 2. 1
5~2. 27 (m, 1H
Y. 2. 75~3. 00
{m, 2H) , 6. 83
(d. J=2. 93, 1
H) . 6. 90 (dd,
J=5. 1, 3. 4Hz=z
. 1H) ., 7. 18 (d
d. J=5. 1, 0. 7
Hz, 1H) . 7. 28
(dt, J=8. 8. 1
5Hz. 1H) . 7.
37 (dd. J=10.
6. 2. 3Hz. 1H)
L7.91 (t, J—8
6Hz., 1H) ,
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45 1— (4 Fuw—2 - 7a4a | PEEL1 3 'H NMR {(CD;OD
Taemp) —3— (4— (4—t Y :81. 48 (s, 3
Fexs7eixFA) 4 AF |4 Fue—-2—-74|H . 1. 82~1. 9
N—2, 5—FXIAIFY | dve—1—A4VS7F |5 (m, 1H) . 2. 0O
14N RE o o S A 3~2. 14 (m, 1H

Br Y. 2. 40~2. 70
F CASEEHFRS881 | (m. 2H) . 6. 65
0 o 12—75—8 ~6. 72 (m, 2H)
o WJ$%%WH L 6. 95~7. 01 (
Tij\:f« m, 2H) . 7. 25~
\ 7. 30 (m, 1H) .
7. 29~7. 40 (m
C1H) L 7. 91 (t
. J=8. 7TH=z. 1H
)

46 1— (4—7vEe7x=0) —3 | PREEK2 6 'H NMR (CD,OD
— (A—RFFnr—a4— (2— (5 Yy :81. 48 (s, 3
—RAFANTF—2—AN) =F | 1—FaE—4—(Y |H) . 1. 89~2. 0

A) 2, 5—TUAFIAIHESY
Tr—1—AN) R
Br

0 0
HN/%N_QE_NH

a

0 O

S Bl A g

CASHREERE2409
3—02—9

2 (m, 1H) . 2. 1
2~2. 20 (m., 1H
Y. 2. 20 (s, 3H
Y. 2. 50~2. 80
(m, 2H) . 5. 83
~5. 90 (m. 2H)
LT7.31~7. 42 (
m. 4H)
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47 1— (4 FuE7c=n) — 3 | PEEKE27 '"H NMR (CD,0D
— (44— (3—7AAdu—4—t ) :61. 48 (s, 3
Fuds7xxFN) —4—AF |1 —Fus—4—Y |H . 1. 89~2. 0
N—=2, 5—TAXIAIFVY | T bRBY 0O (m, 1H) ., 2. 0
Tr—1—AN) RH 2~2. 15 (m. 1H

Brl CAS®&E%5249 (). 2. 45~2. 70
<:> 3—-02—09 {m, 2H) . 6. 75
0o 0 ~6. 92 (m, 3H)
F A NH 7. 31~7. 44 (
Ho\I:E]\;§¥\«N—NH :
m. 4H) ,
0
48 1— 4—7u®e7x=/v) —3 | Hl#k2 7 'H NMR (CD,0D

— (44— (3—7nFfu—4—vr
Fa¥xs 7xxFN) —4—RAF
N—2, 5-—AXRIAIFSY
Tr—1—4N) RE

Br

F

D
Ho\[i:L;§¥:§N—§ENH
(@]

4—7ae—2—7i
Av—1—AJTT7F
— b

CASKEES881
12—75—8

Y :81. 48 (s, 3
H).1. 89~2. 0
O (m,\ 1H) . 2. 0
2~2. 15 (m, 1H
). 2. 45~2. 70
(m. 2H) . 6. 75
~6. 92 (m, 2H)
7. 25~7. 31 (
m, 1H) , 7. 33~
7. 40 (m, 1H) .
7. 36 (dd, J=1
0. 6. 2. 1Hz. 1
H) . 7. 91 (t. ]
=8. 8Hz, 1H),
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49

1— (44— uE7x=0) —3
— (4 AV —4— (2
— (44— AFFPN) F
) mFA) —2, 5—UFH
IAIFSNVDw—1—AN) R
F*

PR 3 2

1—7nue—4—AY
DAV Rl N g g

CASTHREZ249
3—02—9

8§ 'H NMR{(CD,
OD) :§0. 98 (d
. J=7. 2Hz. 3H
). 1. 01 (d., J=
7. 2Hz, 3H) . 2

00~2. 10 {m,
2H) . 2. 20~2.
31 (m, 1H) . 3.
50~3. 70 (m., 2
H) . 3. 75 (s. 3
H) . 4. 33 (d., J
=11. 4Hz. 1H)
4. 43 (d, J=1
1. 2Hz, 1H), 6

81 (d. J=8. 7
Hz, 2H) ., 7. 20
~7. 41 (m, 6H)

o

50

1— (4—7vux7x=/) —3
— (44— (2—EvFufr7=x
FN) 4 RAFA—2, bV
FXRIAIFSVT—1—A
) KE

Br

0 0
nA DNH

N—NH

0
OH

P2 8

1 uEe—4—AY
Ay el NV i

CASTHREZ249
3—02—9

'H NMR (CD;0D
) :81. 49 (5. 3
H) .1. 91~2. 1
4 (m, 2H) . 2. 4
5~2. 55 (m, 1H
). 2. 68~2. 80
1H) . 6. 70
~6. 76 (m, 2H)
. 6. 95~7. 10 {
m, 2H) . 7. 31~
7. 42 {(m, 4H)

{(m,
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51 1— (4 7uw—2 - 7a4a | PEE28 'H NMR {(CD;OD
Jxe) —3— (44— (2—E ) :81. 48 (s, 3
Fexi 73 FA) —4—AF|4—Tur—2—7A |H . 1. 90~2. 1
AN—2, 5—TAXIAIFVY |Au—1—AY>TF |5 (m. 2H) . 2. 4
Tr—1—4N) KFE — bR 0~2. 60 (m, 1H

Br ). 2. 656~2. 82

CAS¥E%®S881 | (m, 1H), 6. 70

5 oF 12—-75-8 ~6. 76 (m., 2I)

. 6. 95~7. 10 (

an-X NH m, 2H) . 7. 24~
N—NH

7. 31 (m. 1H) .

O 7. 36 (dd. J=1

OH 0. 6, 2. 3Hz. 1

H) . 7. 91 (t. ]

=8. 6Hz. 1H) ,

52 1— A—7u®e7==,) —3 | TH#E29 'H NMR (CD,0OD

— (4— (3" rFex%l7xx
FA) —4—FAFN—2, 5—
AXRIAIFZSITr—1 A
V) RE

i
HO O

1—~7uax—4—AY
D v el AN

CASXEH 5249
3—02—9

Y :81. 49 (s, 3
H). 1. 90~2. 0
0O (m. 1) . 2. O
4~2. 16 (m, 1H
). 2. 40~2. 70
(m, 2H) . 6. 57
~6. 67 (m, 3H)
V707 (t, J=7
9Hz. 1H) . 7.
36~7. 45 (m, 4
H} ,
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53 1— (4 7uw—2 - 7a4a | PEE29 'H NMR {(CD;OD
Taep) —3— (4— (3— ¢ Y :81. 48 (s, 3
Fuds 7oxFN) —4—RAF|4—Fue—2—7A4|H) . 1. 90~2. 0
N—2, 5—FXIAIFY | dea—1—a4VS7F |0 (m, 1H) . 2. 0
14N RE S iV A 4~2. 16 (m, 1H
Br Y. 2. 40~2. 70
F CASHEHFRS881 | (m, 2H) . 6. 57
0 o 12—75—8 ~6. 67 (m., 3H)
a4 D—NH L7.07 (t. 1=7
J[::L;:j\«N_NH 9Hz., 1H) . 7.
HO 5 27 (dd. J=10.
6. 2. 1Hz. 1H)
L7. 36 (dd., J=
10. 6, 2. 1Hz.
1H) . 7. 91 (t.
J=8. 6Hz. 1H)
54 1— A—7u®e7x=/0) —3 | &30 'H NMR (CD,0D

— (4—AFA—2, b —TAF
J—4— (2— (VT —4—
ANy ZFN) A IFZTY v —

1—An) R
Br

0 0
g A —NH

NZ N—NH

8]

1—~7uax—4—AY
D Iy el AN

CASHEHRS249
3—-02—9

Yy :81. 50 (s. 3
H) . 1. 956~2. 2
4 (m, 2H) . 2. 6
0~2. 85 (m. 2H
Y. 7. 30 (d. J=
6. 2Hz, 2H) . 7

30~7. 43 (m.
4H) . 8. 41 (d.
J=6. 2Hz. 2H)

o
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55 1— (4—7uw—27a4ua | PEE30 'H NMR (CD;OD
Fxzg) —3— (4—AFA— Yy :61. 49 (s, 3
2, 5—U4A¥%Y—4— (PIY|4—TFae—2—7A4|H) ., 1. 95~2_. 0
V—A—ANY TFAY AIF | A —1—AVTF |7 (m. 1H) . 2.1
UYPr—1—AN) FE S A AV 4~2. 22 (m, 1H
Br ). 2. 61~2. 90
CASHHEES881 | (m, 2H) ., 7. 20
F 12-75-8 ~7. 35 (m. 4H)
,f %FNH . 7.88(t, J=8
AN N 6Hz. 1H) . 8.
N/

L:]¥i#« 39 (br s. 2H)

o 0 .
56 tHEI#43 9 'H NMR (CD,0OD

1— 4d—Fua®ede=r) —3
— (4—ayTuara—4— ((
(4—APF_UIPN) %
) AFA) —2, 5—TFFIA
IFSID—1—AN) R

© H H
ﬁwﬂ N
YL
j)(&c) o Br
0

MeO

1—7a®s—4—AY
SO Al RN g

CASXE& 5249
3—02—9

) :80. 84 (d. ]
=7. 3Hz. 3H) .
0. 90 (d, J=17.
3Hz, 3H) . 1. 9
9~2. 14 (m, 1H
). 3. 57~3. 70
(m, 2H) . 3. 77
{(s. 3H) . 4. 41
~4. 47 (m, 2H)
. 6. 86 (d, J=8
5Hz, 4H) . 7.
16~7. 38 (m, 4
H) ,
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57 HE#3 9 'H NMR (CD,;0OD
1— (4—7ua®e—2—714u Y :80. 96 (d. ]
Tax=)) —3— (A—A(YSua|4A—FaE—2—70 | =7. 3Hz. 3H) .
PA—4— (((4A—Arx%2R_|Fdu—1—AY>7F 0. 98 (d, J=7.
YUY XYY AFAY —2, | — bR E 3Hz, 3H) . 1. 9
5 TARIAIFSIT— 9~2. 18 (m, 1H
1) RE CAS¥#3FE5881|). 3. 57~3. 70

12-75—8 (m, 2H) . 3. 75
3\ H H © (s. 3H) . 4. 45
NN (s. 2H) . 6. 84
AN Y EghTf:L ~6. 88 (m. 3H)
\ft%% Br . 7. 15~7. 33 (

o) m. 4H) -

MeCO

58 4—(2— (1— (3— (4—7 | Hilik4 1 'H NMR {(CD,0OD

Qs LA K —4—
VT —4—AN) TN R
BEREA T

Br

i B O>\—©
NH
\OJLT:::L;SF‘ﬁN_NH
O

1—7urs—4—oAY
D iy Bl NNV g

CASHEEE249
3—-02—9

) :81. 50 (s, 3
H) . 1. 92~2. 0
3 (m, 1H) ., 2. 1
1~2. 21 (m, 1H
Y. 2. 62~2. 85
(m. 2H) . 3. 88
(s. 3H) . 7. 32
(d. J]=8. 4Hz,
2H) . 7. 35~7.
43 (m, 4H) . 7.
93 (dd. J=8. 4
. 1. 8Hz, 2H) ,
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59 2—(2— (1— (3— (4—7 | PEitk4 2 'H NMR {(CD.OD
Qe xe=A) LA R —4— ) :81. 50 (s, 3
AFA—2, 5—TFAXIAIF|1—Taer—4—(Y|H ., 1. 95~2. 0
SV —A— AN =FN) | T — hRE 3 (m. 1H) . 2. 0O
BERE A T 6~2. 14 (m. 1H
Br | CAS®&EE249 (). 2. 93 (br s
3-02-—9 . 1H) ., 3. 08~3
16 (m, 1H) . 3
/f %}NH 89 (s. 3H) . 7
HN N—NH 27~7. 31 (m,
2H) . 7. 35~7.
5 42 (m, 4H) . 7.
47 (dt, J=7. 2
CO.Me 1. 2Hz. 1H) .
7. 84 (d. J—17.
8Hz., 1H) .
60 2—(2— (11— (3— (4—7 | ¥Rmitk4 3 'H NMR {(CD.OD

BE 7} U K} —4—
TFA—2, B—FHVAIH
SN —4—AN) TN R

B A TN
Br

o

Hwi)‘}wH

N—NH

O
CO2Me

1—~7uax—4—AY
D I Bl NEaNe

CASHEERE2409
3—-02—9

Y :80. 97 (t, ]
=7. bHz. 3H) .
1. 65~2. 15 (m
,4H) . 2. 90 (b
r s, 1H) . 3. 0
1~3. 15 (m, 1H
). 3. 89 (s, 311
Y. 7. 23~7. 50
{m. 7TH) . 7. 83
(d. J=7. THz,
1H) ,
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61 2—(2— (1 — (3— (47 | ¥MEitk4 3 'H NMR (CD,0OD
HE— 2 74 a7 e ) U Y :860. 97 (t, ]
LI F 4-—->xFA—2, 5—|4—TuEe—2—7A|=6. 9H=z, 3H) .
TAXFIAIFSYVT—4— Aga—1—AV7FH | 1. 70~2. 16 {(m
AN) F ) BERFEA T | — Py .4H) . 2. 94 (b
Br r s, 1H). 3.0
CAS¥#H%5881(1~3. 15 (m, 1H
o oF 12—-75—8 ). 3. 84 (s. 3H
Y. 7. 21~7. 44
Hw4 ‘}WH (m, 5H) . 7. 84
N—NH
(dd. J=8. 4. 1
o) 5Hz., 1H) . 7.
CO,Me 91 (t, J=8. 4H
z. 1H) .
62 2— (1— (3— 4—7uxe— | P35 'H NMR{(CD;OD

2—7nAdAaF o) g K
) —4—AVTurnr—2, 5—
VAXRIAIFTSI I —4—

AN} K=
NNJLN
oA 0 H
OFt

4—TaE—2—7
Avn—1—A VL T7F
—hRE

CASTKEHES881
12-75—-8

) :80. 89~1. 0
1 (mi 6H) . 1. 1
9~1. 27 (t. J=
7. bHz. 3H) . 2
03~2. 10 (m.
1H) . 2. 87~3.
07 (m, 2H) ., 40
1~4. 18 (m, 2H
Y. 7. 30 (d. J=
1. 3Hz, 1H) ., 7
36 (dd. J=10
4, 2. 2Hz. 1H
Y. 7. 78~7. 96
{m, 1H) ,
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6 3 2—(1— (3— (4—Fuxr 'H NMR (CDC1,
=) LA FR) —4—A Y| hREk3 5 ) :80. 96 (d. J

AL -2, B TUAXFIAIH =7. bHz., 3H) .

VN —A4—AN) BiR=FA | 1T ue—4—A4Y 1. 01 (d, J=7.
wap o Br| 27— k¥ 5Hz, 3H) . 1. 2

f JL,J::T 9 (t. J=7. 4H=z

N7 N CASHEES249 |, 3H) . 2. 10 (L

oA 0 T4 3—-02-9 Hi. J=7. 5Hz.

OEt 1H) . 3. 01 {(m,

2H) . 4. 17 {(m,

2H) . 7. 35 {(d.

J=8. 2Hz, 2H)

. 7. 42 (d, J=8

2H=z., 2H) .
6 4 1— (4—7nmE7x=0) —3 | h¥ikl 4 'H NMR (6 00M

—[4— (I1H—A»F——3
—ANAFN) —4—AFL—2
, B—UARIAIF SN —

1—A1] BRE
O Br
HN 0
T
N N
=5 O H |!|

NH

1—ux—4—AY
DAy el AV i

CASTHREF249
3—02—9

Hz. CD;0D) : 3§
1. 58 {(s. 3H) .
3. 11 (d, J=15
OHz. 1H) . 3.
31 (d, J=15. 0
Hz, 1H) . 7. 01
(t. J=8. 4Hz,
1H) . 7. 05 (t.
J=8. 4H=z. 1H)
.7. 28 (d. J=8
4Hz, 1H) . 7.
55 (d. J=8. 4H
z, 1H) ,
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65 1— (4—Fue—2-—-7A04u7 | JEEL 9 'H NMR (300M
=x=/A) —3— [4— (B—x=Fn Hz, CD,0D) : &
—1H- A F—nA—2—A41) — 1. 24 (t, J=17.
4—RAFA—2, b—FF VA |4—TvEe—2— | 6Hz, 3H) . 1. 9
SN o—1—AN] RE TAdAn—1—A |4 (s, 3H)Y ., 2. 6
VT —brRy |8 (qy J=7. 6Hz
Yo . 2H) , 6. 47 (s
\ H .1H) ., 6. 98 (d
N N CASEEESS |d. J=8. 2, 1. 8
H )=0 8112—75— |Hz. 1H) . 7. 31
o Ny 8 ~7. 34 (m. 4H)
rm\( _
L7.91 (t, J]=8
HNti:)‘ 6Hz. 1H) .
Br
F
66 1— 4—7wuEe7x=) —3— |38 'H NMR (300M
(4, 4A—>y3ZuFura—2, Hz. CD,OD) : §
5—VAXRIAIFIIT—1— 7. 40 (dd. 4H)
A} RE 1—7uE—4— |, 4. 88 (s. 3H)
wap o Br f{?7+—L& \1.25Jm\2H)
1 ji:r VL .0.63-0.41 (
N‘N N m. 8H)

o H 4 CASHEES2

493—-02—9
67 1— (4—FuE7xe=V) —3— |HEIA3 7 'H NMR (300M
[2, 5—FFY—4, 4— ( Hz, CD,0D) : §
Tusry—2 ANy AIFSYY 7. 40 (dd. 4H)
v—1—AN] RE 1—7wuEt—4— |, 4. 88 (s. 3H)

0
HN—¢" o ’L:j/&
L

o " 4

AT I b
¥

CASHEEES2
493—-02—9

2. 23 (LERKR 2

H) . 1. 05 (d. 6
H)Y . 1. 00 (d. 6
H) .
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68 3—[1-—{[ (a4 FueErx | PE#K36 'H NMR (300M
=) AnsEAN] TII) Hz, CD,0OD) :§

2, 5—74¥%Y—4— (Far 0. 98 (d. J=7.
—2—AN) XY — | 1—Fuar—4—(Y | 5Hz, 3H) . 1. 0O

4 —AN] FavrA BT | T bRy 3(d, J=7. bHz
|W&%30 Br ; V3H) L 1. 24 (¢

N l\iij/ CASEEFRT249 |, ]=7. 2Hz., 3H

NN 3—02—9 Y. 2. 00~2. 20

F10 o "4 (n, 3H) , 2. 40

0 {(br s, 2H) . 4

12 (q. J=7. 2

Hz, 2H) . 7. 35

(d. J=9. 3Hz,

2H) . 7. 40 (d,

J=9. 3Hz. 2H)

69 1— (4—7uE7c=4) —3 | HEE4A0 'H NMR (300M

— (4, 4—TAFNL—2, 5—
ARV -3 T IH
YO —1—AA) RBE

SWEY
g

O

Br

8

1—7aEt—4—AY
S Bl A g

CASHREERE2409
3—02—9

Hz, CDC1,) : 8§

8. 02 (s, 1H) .

8. 00 (s, 1H) .
7. 53-7. 40 (m

.3H) . 7. 33—7
24 (m, 2H) . 7
16 (d, 2H) ., 6
94 (d, 2H) . 1
5 (s, 6H) ,
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I sy |
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I sy |
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Ooooao
it&¥ | IUPAC4 HamE {t&¥YoO'H NMR
*#5 d (ppm)
75 1— (4—7us7x==aA) —3 |{tE&Wa9 'H NMR (CD,
—(4— (2—E FuadixFn OD) :80. 96 (
) —4—A Y Fur'Ar—2, 5— br s, 3H) ., 1
TEXRIAIFTVIT—1 — 01 (d, J=17.
AN} RE 2Hz. 3H) . 1.
Br 95~2. 10 (m.
2H) . 2. 18 (b
r s. 1H) . 3.
O 0 72 (br s. 2H
HN }—NH Y. 7. 34~7. 4
N—NH 0 (m. 4H) ,
HO 5
76 fb&Hs 7 'H NMR (CD,

1— (4—7uoe—2—71viu
Fa=N)y —3— (44— (2—E&
FadxsAFa) —4—( V7 0
EA—2, b —TAXIAIFY
VO —1—AN) EBE

Br
0 0
A >NHOF
N—NH

OD) :860. 98 (
d, J=6. 7THz,
3H) . 1. 00 (d

.J=6. THz, 3
H) . 2. 08~2.
19 {(m, 1H) . 3
73~3. 87 (m
L2H)Y L 7. 26 (
dt., J=8. 8. 1
6Hz, 1H) . 7
34 (dd. J=1
0. 6, 2. 1Hz,

HO O 1H) . 7. 87 (t

.J=8.6Hz. 1
H) .
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oood

k&% | ITUPAC4 HsE {L&BHD'H NMR

w7 8 (ppm)

78 2—(2— (11— (3— (4—7 |{tE&W5 9 'H NMR (CD.
TE7 e )L) YLAR) 4 OD) :61. 50 (
AFN—2, 5—UFXIAIHF s. 3H) . 1. 95
SN~ 4—AN) ZFN) F ~2. 10 (m, 2H
pokt. Y. 2.90 (br

Br s, 1H) . 3. 15
(br s. 1H) .
7. 25~7. 35 (
)f %%NH m. 2H) . 7. 37
HNTN W ~7. 49 (m, 5H
Y. 7. 84 (d. ]
o) =7. 8Hz. 1H)
COZH o
79 2— (22— (1—(3— (47 |{t&m6 0 'H NMR (CD.

HEZ =) LA F) —4—
TFN—2, 5 —CAXRIAIHF
SN D—A4A—AN) FN)

HER
Br

0

A

0

0
S—NH

N—NH

CO,H

OD) :80. 96 (
t,. J=7. 5Hz.
3H) . 1. 75~2

20 (m, 4H) .
2. 90 (br s,
1H) . 2. 20 (b
r s, 1H) . 7.
20~7. 50 (m,
7TH) . 7. 88 (d
LJ=79. THz. 1
H) ,
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80 2—(2— (1— (3— (47 |iLtEP6 1 'H NMR (CD:
T — 2 —7Ad a7 enA) 7 OD) :60. 97 (

LA ER) —4-xFN—2, 5 t, J=7. 5Hz.
CEAEXRIAIFS IV —4— 3H) . 1. 70~2

AN) =FN) BERFBA TN 15 (m. 4H) .

Br 2. 90 (br s.

1H), 3. 10~3

o oF 25 (m, 1H) .

7. 22~7. 48 (

HN’QN_#E_NH m, 5H) , 7. 83
~7. 96 (m, 2H

0O J
CO,H
81 2— (1— (3— (4—7uxe7 [{LEW6 3 'H NMR (CD.

==y DUAR) —4—AV7
oA —2, 5—UFXVAIF
ST rr—a4—An) Bl

o Br
LT
NNJLN
oA 0 T

OH

OD) :80. 98 (
d, J=7. 5Hz.
3H). 1. 03 (d
.J=7. 5Hz. 3
H) . 2. 07 (L#
. J=7. bH=z,
1H) . 3. 02 (m
C2H)Y L 7. 41 |
d. J=8. 2Hz.
2H) . 7. 50 (d
. J=8. 2Hz., 2
H) ,
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82 2— (1— (3— (4—7ux— |{L5W6 2 'H NMR (CD,0OD
2—IAFAR T =AY LA K ) :80. 97~1. 0
) 4V Futrh—2, 5 8 (m, 6H) , 2. 0
CHAXIAIFS VT —A4—o 0~2. 14 (m, 1H
) EHR Y. 2. 94 (d, J=
@) F Br 9. 9Hz. 2H) . 7
HN . -
~ j\j[:T’ 29 (d. J=1. 3
NN N Hz, 1H) . 7. 34
oA 0 H (10. 3. 2. 2Hz
.1H) . 7. 67~7
OH 89 (m, 1H) ,
83 3—- 1 {4 Taux7c {56 8 1H NMR (3 00MH
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