JP 5117064 B2 2013.1.9

(19) BXESEFF (UP) i F A& #®HE2) (1) iserEs
ErES1170643
(P5117064)
(45) #17H RR2SE1H9E(2013.1.9) CHBHEE TH2A4EI10A268 (2012, 10.26)
G1) Int.Cl. Fl
CO7F 9/6568 (2006.01) CO7F 9/8588 CSP
AB1K 31/66 {2006.01) AB1K 3l/66
AG1P 35/00 (2006, 01) AB1P 35/00
CO7F 9/6571 (2006.01) CO7F 9/6571

BEREO® S (£22 R)

) RS £ E2007-35083 (P2007-35083)  [|(73) £Fa4#EE 507051190

2) BEER ERI9F2A 158 (2007. 2. 15) BI =T8

nHES $7F12008-195692 (P2008-1956924) BERERTREALITHZOELIS EH

AME FRL2058H 28H (2008. 8. 28) TRSE NERER KSR

FEHRA FERR2145E3A 108 (2009. 3. 10) (73) $HEFIEE 507051204
P 1ED
HERELTFEHLUITEHZOELS EH
MRFENERERRER

(TH KB A 100079049
#ELT HE E

(74) fRIB A 100084995
#EL M s

(TH KB A 100085279
#EL mx B—

BARRIZA

(54) [READER] &Y ALEMRTINEEA

(G7HO0Ooooooood

Do0o0o0ao

0000000000000 O00O0O0O0O0On
0ooo

RG

10

ooooo” 000000000000 D00DO0OD0O0O0D0ODO0ODO0OO0DODODOOD
gooooooooooooooofooooooooooooooooo®oooOr
0000000000000 DO0O0DO0OD0D0ODO0ODO0OO0DO0DO0ODO0OO0DOoODOoODOoOaD
0000000000000 0000000000000O00® 00000000000

oo

oooooo
goooooooooooooopoooooooooooooo®0o0Doo0o0o0oan 20



(2) JP 5117064 B2 2013.1.9

ugbooboooooboboboboooboobobao
oooooao

goooooonooocommobooooooooooboooooDoon
ooono

o R 0 R

R 16 R 12 R 16

Y
&
Py
=
3]
&
ey
=

(1n

-
—
[

v

]
(]

ooooo
ooot
oooao
DDDD
oooao
ogoo

O

ggn
DDD

oo
oo

obooooobobobobooooboonn
ubooboooboboboboooogan
oooobOooooboooobooo
gobooooboboboboooonn
uboooobooboboboooboan
O

O

oo
gd

O0Ooo0oooao
L [ [y
DO -dogoo
O0Ooo0oooao
O0Oo0Oo0ooo
O0Ooo0oooao

g
u
O
g
a
O

O O0OoOooo
O 0Oooo

O
O
O
O

1o ommooooooo®”? 000000000000 00000
gugbooboaoad

O
O
O

onoooomooooooo®fPooofooo0oooooooooao
0000000000000 000000000000000000000

Oooooooooooogdg
OooooooooooQgodg
OO0 oDooogogooooogdg
O OO D|I:J Oooooogdg
OoooooooooooQgodg
Oooooooooood

Oo0oooocoooooooogogao
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O O0ooo
O 0O oo
O Oooo
O 0Oooo
O 0ooo
O Oooo
O Oooo
O O0ooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0O oo
O Oooo
O Oooo
O O0ooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0O oo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O O0ooo

Ooooogogoao
DL OO OooOooooo
Oooo0ooogoogoao
Oo0Doooogogoao
Oooooogogoao
Ooooooogoogoao

O 0Ooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0ooo
O O0Ooog
O Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Ooo
O Oooo
O 0Oooo
OO oo
O 0Oooo
O O0ooo
O 0ooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0ooo
OO oo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0ooo

O Oooo
O O0ooo
O O ogo
O Oooo
O Oooo
O O0ooo
O Oooo
O Oooo
O O0ooo
O Ooogo
O Oooo
O Oooo
O 0ooo
O

OO0 oOooooo0o oo ooo o0 ooDooogogQgooo
OO0 oo oooo0 oo ooo o0 oo oooQgooo
O0Ooo0oooog

e e [ e e e e e R sy [ Y I Y
OO0 oOooooo0o oo ooo o0 ooDooogoggooo
OO0 oo oooo0 oo ooo o0 oo ooogoQgooo

O O0Ooo0oo0oooao



3) JP 5117064 B2 2013.1.9

0000000000000 00000O0DD0DO0DO0DD0D0D0DD0O0DOD0O0NO0O0OoOoOoOoOoODOan
0000000000000 0000000O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0oOoOoOoOoOoOan
0000000 O0O0O0O0oO0oOoOoo
0000000000000 00000000O0D0O0D00O0O0O0O0O0O0O0O0oOoOoOoOnOan
0000000000000 0000O0O0O0O0O0O0O0n0
0o0o0oO0oO0O0O0O0oO0oOooooao
oooooao
0000000000000 00000O0O0O0O0O0O0O0O0O0n0
0000000000000 000000O0OO0O0OO0O0O0O0O0O0oOoOoOoOan
oooooano
oooao
1
O\/R
P
R R?2
R3
R® R*
(D)
oooooao
00000 0000000000000 00000000000000000000n0
O0D0oO0ooooUooooooooo”oooUOooooUooooooooo®ooo®
0000000000000 000000O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0n0an
0000000000000 00000O00O0O0D0O0O0O0O0Oo? 00000 0oo0ooOan
O
oooooao
0000000000000 0" 0000000000000 000000000000
ooooooooo”" o000 0000000000000 O0O0O0
ooo0oooo
0O0o0o0o0ooNooooINoo0o0o0o0o0o0o0oo0ooooooooooooan
ooo0oQoQoo
oooo
11
O\/R” O\\/R
= P 12
R16 R12 R16 R
@]
R13
{0 (11T
0oo0o0o0ooo

ooooo0o? 0000000000000 000000000000000O00000

10

20

30

40

50



od
od
od
od

OO0
00
OO
OO0

O Ooooo
O Ooo0ooo
OO oO0ooo
O Ooooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O OooOooo

1o
od
oo

ao
1
oo

O Oooo

O

od
od

00
go
g

go

go
go

O

ao

OooDoooooooogogoao

Oooooocoooooogogoao

OO0 0D oo oooogogoao

OooDoooooooogogoao

OoooooooooogoQgoao

Oooooooooooogoogogoao
O

Py
o

ty

0O

DO Q0o ooogod
O Ooogoo
O Ooooo
O 0Ooo0ooo
O O0OoOgoao
O Ooooo
O 0Ooooo
O 0Ooo0ooo

OOooooooooooogogoooao
Oooooooooooogogoooao

O Oo0ooogoao
O Ooo0oooao
O Ooo0oooao
O 0Ooo0ooo0oao
O Ooooogoao
O Ooo0oooao
O 0Ooo0ooo0oao

O
m]

O

O

Oooooooooooogoooao
Ooooooooooooogogoooao
O
O
O
O

Ooooogogogao
Ooo0oooooooooooogooQgdg
Oo0ooooogQgogao
OooooooogQgoao
Oooo0ooooQgoo

O

|

I |

O
O
O

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

O 0Ooooo
O Ooo0ooo
O O0Oogoao

ugboooodg

O
O
O
O
O
O
(]
O
O
O
O
O
O
(]
O
O
(]
O
O
O
O
O

0O

[ R |

O 0Ooooo
O 0Ooo0ooo
O Ooogooao
O 0Ooooo
O 0Ooo0ooao
O O0Oogoo
O Ooooao
O 0Ooooo
O O oOgoao
O Ooooo

4)

O

O

S R |
O 0Ooo0ooo
O Ooogoao
O Ooooo
O 0Ooo0ooo
O O oOgogao
O Ooogooo

O

JP 5117064 B2 2013.1.9

O

|

0O

[ Ry |

O 0Ooo0ooo
O Ooogoao

O oOooo

oooPpopoofo0oO0oO0oO0O0O00O0O0O0O0O0OoOoOoOoOoOO
000000000000 00000000000000000
oo PooofPOo0ooOoO0O00O0000D0O0O0O0DOOO00O
0000000000000 00000000D00o0oooon
“0pOopoDO0oopooooao

oMo oooooo®oooooo0ooooooooooan
ooomnooooooo®®ogoo®®ooooooOoooOO
oooo0O00O00O0O0O0O0O0O0oo0onoan

ooobooOooooboooooboobocoooboooobooo

gbooooobobobobooooboboboboooboognn
uoboobooobooboboboooobooboboobooobonn

00O

O O

10

20

30

40

50



e sy e I o B
Iy ) R e e [ Iy

O

I:II:IE
[ I R |

O

0O

Ooo0ood

L o R R |

OO oD ooooogdg
e e e e sy e e s e Y

Iy e [ e e ey e s e o

OoOoooooDo0oooDh oo o oo ooooogooog

OOoo0ooooaog
O Ooo0ooooao
OOoo0ooooao

O

OOo0oooooooooooo0ooooooooooooogoooao

O

O Oooo

O

OO0Ooo0oooogd

Ooooogogoao
Oooooogogogoao
Oooo0ooogoogoao
Ooooogogoao
Oooooogogoao

O 0Ooo0oooao
O0Ooo0oooaoo
O0Ooo0o0ooao

O 0Ooooo

OooooogQgQg

O
(]
O
O

OoOoo0oooaog
O0Ooo0oooa.o
O0Oo0oooog
OOoo0oooaog
O 0Oooo
O 0Ooo
O Oooog
O Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooog
O oOooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O oOooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooog
O oOooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O Oooo
O Oooo

[ i R |
Y I Y
O Ooogooo
O 0Ooooo

O

O 0Oooo
O O0Ooo
O Oooo
O Oooo
O 0ooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
OO oo

O
O
O

O
O
O
O
O
O
O

(]

el R R |

OJ

O

O

0O

O O

O

O
O
O

S S R [ B |

Oooo0oooogoao
Ooooogogoao
Oooooogogogoao

O 0Oooo

O 0Ooo0ooo
O OoOooo
O Ooooo
O Ooooo
O 0Oo0ooOoao
O Ooooo

]

O Oooo
O O0Ooo0ooOoao

N
O Ooogoo
O 0Ooooo
O 0Ooo0ooo
O O oOgoo

O

O

o o
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O OoOgooo

O

O

(]

O
O
O
O
O
O
O

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

(]
O
O
O
O
O
O
(]
O
O
O
O
O
O

O

Ee I Y |
O 0Ooo0ooo
O 0Ooo0ooo
O OooOooo

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

0O

I R |

O Ooooo
O Ooo0ooOoo
O Ooooo
O Ooooo

)

Ee I R |
O 0Ooo0ooo
OO ogoo
O Ooooo
O 0Ooo0ooo
O 0Ooo0ooo

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

OO 0Ood
O OoOooo
O Ooooo
O Ooo0ooo
O O0Ooo0ooo
O Ooooo
O Ooo0ooo
O 0Ooo0ooao
O OoOooo

e S R R
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oood
O Oooo
O Oooo
O 0ooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
OO oo
O Oooo
O Oooo
O 0Ooo
O Oooo

O
O
O
O
O

O Ooogooo
O 0Ooooo

JP 5117064 B2 2013.1.9

gbooooooooan

oooooocooooao
gbooooooobogan
gbooooooogaan
oooooOocooooao
gbooooooooan

O Oooo
O 0Oooo

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O O
0O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O
O O

O Oooo
O Oooo
O 0ooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo

m]
]
O

|
O Ooo0ooo
O 0Ooo0ooo
O Ooooo
|
00O
O OoOooao

O
O Ooooao
O Ooo0ooao

O
0O O

O

10

20

30

40



0000
O\/Rm
P
st R 22
R24 R23
(IV)
Ooooooo
ooooo®"oO0oooooo
Ooooooooooooo?f
Oo0o0oo0ooooooooao
ooooPO0ooOoooooo
0O00O0O0o0ooDooooooo
Oo0o0Ooo0o0ooooooooao
Ooooooo
0000000 0oOoooooo
Oo0oQ0oo0oooooooooo
Ooooooo

0O

O Oooo

O
O
OJ
O
O

O 0Oo0oo0ooo
OO oOQgooao

O 0Ooogoooo

O
O

O

O 0Oooo

(6

O Bbgo B
O Do ooo

OJ
O
O
O
OJ
O
O
OJ
O
O

O
O

O 0Ooo0oooo
O 0Oo0oo0ooo
OO o0gooo
O 0Ooo0goooo
O 0Ooo0oooo
O 0Oo0ooOooao
O OooOgooo
O 0Ooo0oooo

|

JP 5117064 B2 2013.1.9

g
od
oo
ao
od

O 0Oo0ooao
OO oO0ooog
O 0Ooooo
O 0Ooo0ooao
OO o0Ooo
O 0Ooooo
O 0Ooo0ooo
O 0Oo0ooao
O 0Oo0ooo

10

20



) JP 5117064 B2 2013.1.9

oooo
0] Ph O Ph 0 Ph 0] Ph
N\~ N, N, N\,
P. P. P. P
: : -,Br : : ~ClI : : .,F gi
Br Cl F I
(d-1) (1-2) (I-3) (1-4)
0 Ph
NN N\ N
F Br
F Br
(I-3) CH;3 (1-6) CHs (I-7) CH; (1-8) CoHs
o] Ph O Ph Ph Ph
Ny N\ N/ N/
Br Cl Cl Cl
Br Cl F Cl
Br CH; ClI CH; Br CH; Br CH3
(I-9) (1-10) (I-11) (1-12)
OCH OPh
\\ N ’ \ Z
Br Br
Br Br
CH3 Br Ph
(I-13) (1-14) (1-15) (1-16)
<§b // <§> // 0] Ph
Q% // CHs Br Q§P//
Br CH3 Br
Br
Br Br
(I-17)  CH, (-19)  Ph
(1-18) (1-20) CoHsg
oooooo

gooboooooobooooobooooooboooooboooooboooobooo
oooooOo0ooobDOoooooooOoooobobooooooo
ooooDoo

10

20

30

40

50



(8) JP 5117064 B2 2013.1.9

ooooooooooooooooonNnoooommmMoobooooooooooboobooo
oooobooooooboooooboooooobooboooooboboooobobooooobooo
oooboooooobooooboooooooao

oooooo
oooo

o\/R11 o\\/R11
R 16 \P R 12 R 16 P R

0
R 13
R’ R 14 R15 R 14
(IT) (111)

oooooo
ooooo®?o0oO00000000000O00D00O0OD0O00O0O0D0OO0O0OO0OoOOoOoOoOao
oooooooooooooof?ooo??o00000000000000000O00OO
000000000000 D0D000D0000D0D0000DO000o0oo0o0onoDooooaD
oooooooooooo®ooo®?00000000000O0O0O0OOoOoOOO
0000000000000 00000000000000000000000000a0
oooooooo®f? 00000000000 0000000000000000000
000000000000 oO0oO0ooooo
oooooo
oo P o0000O00000000D0DO0O0O0D0D0O0O0D0DOO0O0D0oOO0OO0OooOoOoOoOoOan
0000000000000 0000D0000D00000D000o0oo0o0onoooooaDn
0000000000000 0000D00O0oDooooo®0o0o0oo00o0o0oo0ooooan
0ooDooOoooooo
gooooooooo 0000000000000 000O00D0O0OO0DO0OO0OD
0000000000000 00000000D00000D000o0Do0o0o0o0oooooaDn
000000000000 000000000000000000000000000a0
000000000000 000000000000000000000000000a0
00
oooooo
oo PoooffOoO0O0O0OO000D0O00O0DODOO0ODODOOODOOOODODOOOOOaO
0000000000000 0000D0000D00000D000o0o0o0o0o0noDooooaDo
000000000000 D000000000D0O00O0oooooao
goooooooooooo®fpoot®?o0oO0000000000000000O00O0
OooooooD
oo""popoo""o0oO000000000000O0O0OO0OO0OO0O0DO0DO0O0DO0OOOOOoOOO
0000000000000 00000000000000000Do000o0ooOooooao
000000000000 000000000000000000000000000A0
00000000 ooon
oooooooooPpoof?o0oO0O0oO0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0OOoOoOoOoOoOOO
oooooon
oooooo
oo""pooPoO0oO0oO0000000000O0O0OO0O0OO0DO0DO0DO0DO0DOODOOOOOOO
0000000000000 00000000000000000000000000a0



o0 o0ooDoooo0oDoDooogoogoooooo

0O

e S [ [
R e ey B s [y [y |

OO0 ooooogoogogooQg

DO 0o ooooog

e e I B

O oo ooooog

D b0 oDooOo oo ooooogooooo
D ioooo0ooo0ooooooooogao

0O

0 0d
OOooooogogdg
Oooooogdg

Oo0oooooo4oooooooooDoDooogogoooogg

Oooooooooooogodg
Ooo0oooooooooooogoao

O0Ooo0oooog
OoOoo0oooo

Oo0ooogogaog

OO o oo

O
O

I [ o [

Oooooogogao

0O Oooo
O Ooo0ooo

O Oooo

9 JP 5117064 B2 2013.1.9

000000000000 000000000D000o0ooooooOao
000000000000 000o0o0®00o00000o0000oo0ao
00

oo "popoo0o?o0o0O00000000000O0DO0OoOoOoOoOoOn
000000000000 0000000000000Do0O0O0ooooOao
oooDooooooof 000000000000 0O000DO0O00
000000000000 0000000000000O0000oo0ao
0000000000000 o0ooooooooooo®0o00o000
OooooOooooao

ooo®® 00000000000 000D0D0O0O0O0O0OOOOoooOaO
00000000000 00000000000000000000a0
0000000000000 00000000D00O0o0ooooooao
000000000000 00000D000D0000o0ooooooOao
0000000 o0O0oOooooao
OooooOonNnNooooDooooooooooo®0o0o000o0oo0ao
o" 0000000000000 D0O0O0O0DO0OoDOoOOoOOoDoDooooon
000000000000 O000O0D0O0oO0o0oooooooooon®?®
o0oo0oooooooooooooo®ooooooooooon®
000000000000 00000D000D00000o0O0oO0ooooOao
CUpopooooooOoOoooooooooo®®0oO0o0oOO000O000
o" 0000000000000 000000000D00DooOao
ooo

100000 ooooooooooPoooo0ooo0o0o0o0o0o00b
oooooo0??O0000000000O0O0O0O0OOOOOOO
oo fo0o0o0oo0oO0oO0O0O0OoO0oO0OoooOooDoDoooooog?l®
ooo®ooooooooooo®®O0o00O0000000000
00000000000 oDooooo® 000000000000
000000000000 o0oO0oOooooao

O Ooooo

gboboooonoodg
ugboobooooogan
nmioooooiino
goo

O

nioogoooooogogooobooboon
ugboboooooboobooboobdarn-g
oooboooooboocoooboooboooao

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

10

20

30



0000
0 Ph

(111-5) CHs

gbooood

(10) JP 5117064 B2 2013.1.9

) Ph o) Ph 0 Ph
% N/ Ny
OH OH Br
Br Br OH
CH3 Br CH3 Br CH3

(11-2) (11-3) (11-4)

OCH CH
\\/ \ /o ’
(11-6) (1I-7) (11-8)
0 OCH o) OPh o) OPh
N Y N/
OH OH Br
Br Br OH
Ph  Br CH; Br CH;
(11-10) {I1-11) (11-12)
o) Ph o} Ph
\\3/ \P/ \\ /
0 QC ; ;\>o
a2y CHs B ogpgy Pho B gy CoHs
0 OPh
\\:/ \ /
an-6y  CHs (111-7) Br' gy CHs

gooboOooooboooconooocommmooooooobooooobooooboobooo
goownvooooobooooooogooooboooobooooooboogoobooo

good

10

20

30

40

50



1)

JP 5117064 B2 2013.1.9

O 0Oo0ooOoo
O 0OoOooo
O 0Ooooo
O 0Ooo0ooao
OO o0ooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooo
O 0Oo0ooOoao
O OooOooo
O 0Ooooo
O 0Ooo0ooao

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

Br

Br

Br CHs

ooooao
oooo

Ooooooogod
O Oo0ooooogd
O oo oooogdg
Ooooooogodg
OO0 ooooogd
O Oo0ooooogdg

O 0Ooo0oooo
O 0Oo0ooOooo
O OooOgooo
O 0Ooo0oooo
O 0Oo0oo0ooao

Do0o0o00
oooooooooooconooocommMoooooooocoooboooooboooo
gooobobooooobooooobooooooobooooobooboooobbooooboOooo
0OooooNoOo0o00oIIO0000000000000000000000000000
000000000000 DO0O0DO0O0DO0DOOODOO0Od
oooboooooooboooooboooobobooooobood
0000000000000 0000000000000000
0000000000000 O00D0O00D0O00DO0O00O00Od
oooooooooobOooooobooooobbooooobood
0000000000000 00000000
Do0o0o00
000000000000 DO0O0DO0O0DO0DOOODOO0Od
gooboooooobOooooboooooboboooobood
0000000000000 0000000000000000
000
oooooao
0000000000000 0000000000000000
0000000000000 O00D0O000O00D0O000O000d
oooooooooobOooooobooooobbooooobood
oooboooooobOoooooon
Doooo
Dooooo
oooboooooooboooooboooobobooooobood
0000000000000 0000000000000000
Dooo0o0
oooooo
0000000000000 0000000000000000
Do0o0o00
gooano
0\/F’h O\ Ph
N, N\,

NBS, AIBN Br,, CCl,

2
/ CHCl; , reflux
CHj Br CH,

oooooao
uooboooooobOoooobooooobobOoooobood
0000000000000 000000000000000d
0000000O00eOe’ O0ODOOO0ODOOODOCODOOOOCO
ooobOooooobooooobooooobbooooobood
0000000000000 0000000000000000
0000000000000 O00D0O00D0O00D0O0O00O00Od
ooooboooooooOoooooboooooobobooooobooo
000000000-0-000000000000000000
O
0000000000000 O0O0DO0O0DO0DOODOO0OO

10

20

30

40

50



(12) JP 5117064 B2 2013.1.9

0000000000000 DO0OD0O0D0D0O0DO0OD0O0O0DO0ODO0ODO0OO0DODODOOaD
0000000000000 D00000D00D00000D00D000DO00D0OO0oO0DoOoaDn
0000000000000 D000000000000000000000000000
0000000000000 DO0OD0O0D0D0ODO0ODO0OD0DO0ODO0ODO0OO0DODOoODOOD
0000000000000 DO0D00O0D0DO0OD0O0O0D0ODO0ODO0OO0DODOODOOaD
00000-0-0000000000000000000000000D0000
00oo0D0DoOoDOoDOoO
O 00000(@O00L)0d0000@UOUOTOONOLIOOO000000@O
000000)I000OO0@OD0, , 000000000000 D)000000000
00000000000 ,00000D0000000D00D000O0
o 0000000000, 0:d00000000000000000000O0O00
0000000000000 DO0D0O0D0O0O0DO0OD0O0OODOO0ODODODODO
o 0000000000, ;0,00,0:300000
00000000 :000000000000
oooooo
oooooo
0000000000000 DO0ODO0OD0DO0OD0DO0ODOOoDOoOOoOn
oooooo
ooogao
O Ph 0 Ph
\\\P/ Br, (Excess Amount) \p/
- Br
/ THF / H,O rt, 2 days
Br

oooooo
0000000000000 DO0OD0O0D0D0ODO0ODO0D0DO0DO0ODO0OO0DOoODOoODOoOD
0000000000000 DO0OD0O0O0DO0DOD0O0OODO0ODO0ODO0OO0DODODOOD
0000000000000 D00000D00D000O0D00D00DO0O0DO0OO0oOooDoOoaDn
0000000000000 DO0OD0O0D0D0DO0ODO0OD0DO0DO0ODO0OO0DOoODOoODOoOD
x 00D0DO00OO0O0DO000D0O00D0D000O0D00DO0D0O0O0DDO0O0O0DO0O0DoOoGoan
0000000000000 DO0D00O0D00DO0OD0O0O0D0ODO0ODO0OO0DODODOOaD
0000000000000 D0000000D000000000000000000000
ooooooon
00000000000 D0O0DO0OD0O0ODODOD,00D0D000D0D00DO0OO0-1-000
0000000000000 D0000000D0000000000.00000000
0000000000000 DO0ODODoDOO
0000000000000, :0000000:000
goooDoOooDOooDoooooooo® o:
ooooooo:oooooo0f®ooooooo0oooo0?®o0oo0ooo0o0®®00
ooogo
" ODoDoDOoO0O00000,00000000:300000;0000000000000
0000000000000 D00000D00D00000D0000000D0O0O0oDoOoOaDn
0ooooooooo
0000000000000 DO0OD0O0O0DO0DOD0O0OODO0ODO0ODO0OO0DODODOOD
00000000000 DOoDOooDOoOoDoOx0oOo 000000000 000000
ooooDoOooDOooOooDoooDooaO,

30

40

50



oo oo ooooogooao

o

J

OoOooooooooooo4o0DooDooooooooogogoao

e S [ [ |

OO ooooooogood

OO0 oo0ooooao

o0 o0Doooo o oDoooooooooQog

OO0 o0oooo0odUoooDooUdoooDoDoUUoooogogogao
OOooooooooooo4o0ooDoooogoDoooogogoao
Oooooooooooooo0ooDooooooooogogoao
Oooooooooooooo0ooooooooooogoogoao

OoDoDooo4ogoooogdg
Oooooooooooogdg
OooooooooooQgodg
OO0 oDooogoooooogdg
Ooooooogooooge
OoooooQgoooao

Oo0Ooo0oooao
Ooo0ooOoogoaos

oo oo ooooogoggogooao

oo oo oooooQgooao

\

T

Oooooooooooao

OOooooogogdg
Oooooogdg
Oooo0oooQgdg
OOo0ooooogoogdg
Oooooogogdg
OooooooQgdg

I o

0
=

O
L
@

Oooooogoooog
Ooooooooooog
Ooooooooooogd
OO0 oDooogoooog
OoooooQg x ooog

(13)

obooooag

L R
o Oo
OoooooQgg
OoOoooo =20d
OOoooog 9o

uo
OO
oo
ao

O Oooo
Oooooogoogdg
O 0Oooo
O Oooo
OoogQgo
O 0Oooo

Bry (Excess Amount)

-

CHCl3 /H,O  1t,2days

OOoooood
O 0O0o0oooog
OOooooog
OOooooog
OOoo0ooood
O Ooo0oooodg
OOoo0oooog
OoOoo0ooood
OO0 oOoooodg
OOooooog
OOooooodg
OOooOooooo
O Oo0oooodg
OOooooog
OOooooodg
O 0O0oooodg
OOooooog
OOooooodg
OOoOoo0ooooo
OOooooodg
OOooooog
OOooOooood

Ooooooooooog
Oooooooooooo
Oooooogoooodg
Ooooooooooog
Ooooocoooooogdg
OO0 oooogoooodg
Ooooooogooooog

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

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

(]
O
O
O
O
O
O
(]
O

O

O
m]

O

Do oo
=
O
O
)

O
O
]

O
O

U oOo0ooogdg
OoooooQgoooao
Oo0oOo0oOoooo@m
Ooooogogog
O Oo0oOooooodg
Oooo0oood
O Oo0oooo
O Oooooao
O oOooo
O o0Oooo
O 0Oooo

O

O
O

O 0Oooo

O 0Oooo

oob

uono
oogd
gono

O Odooo
O oOooo

OO oo

JP 5117064 B2 2013.1.9

Cpgoooooo®Pog

cooo(soooood

o0 oooooooao

gbooooooognn

gbooooodgd

O 0Oooo

Np”

CH,

O 0Oooo

O 0Oooo

O o0Oooo

Br

O Oooo
O oOooo

O
O
O

10

20

30

40

50



oo oooogogooo

Oo0ooooooooooo0o oD oDoDoDooUoooDoDoooOooo xooogdg

OO0 o0oooo4gogoao
oo oooogogoao
oo o0oooQgogoooo

O\\:/Ph
Br
OH
CHs;
ooooo
oooooooo
oooooooao
oooooooao
oooooooo
oooooooao
oooooooao
oooooooo
oooooooo
oooooooao
ooooo
erythrod O
oooooooao
oooooooao
oooooooo
oooooao
oooooooao
oooooooo
oooooooo
oooooooao
threol O
oooooooo
oooooooao
oooooooao
oooooo
Coboooooo
oooooooao
oooooooo
ooooo
oooooao
oooooooao

gooond

ooooao

gobooon
gobooaod

gobooond

Ooooodgogoao
Ooooogogooao
OoooooQogooao
Oooo0ooOoogooao
Ooooogogoao

O

O
O
O
O
O

O
O
O

O 0Ooo
O oOooo
O 0Oooo
Oooos

O
O
O
O
O

OJ
O
O
O
O

O
O
O
O
O

O
O

(14) JP 5117064 B2 2013.1.9

oo ooooooooooofooooooo PO

g 00sdO0O00O0DODOOOOO0DO,ODODODODODDDOODOOO
gbooooobooboboboooooooboboboboo
ubooouoboobobobooobobad

gbooooboobobobobooooobobobao

O Ph

Xp”

KOH aq.

O

O 0Oooo
O oOooo
OooQgo

00
00

O OO0
O

ogo

O

O

O

OO
0O
00

ao
OO
oo
oo go

oo oo uo

ogdod 00 OO
erythro0 000000 0D00OO0OO0OOODOOOODOO
OCOoOO0O0ODOO0O00O0O0O0O0threc0 000000000

ooobOooooboocoobooobooooboooooboano

O Ooooo
OoOoo0oood
O0Ooo0oood
OOoo0oood
OoOoo0oood
OoOoo0ooodg
Oo0Ooo0oood
OO0Ooo0ooodg
OoOoo0ooodg
OoOoo0oood
O0Ooo0oood
OOoo0ooodg
OoOoooodg
Oo0Ooo0oood
OOoo0ooodg
OoOoo0ooodg
OoOoo0oood
OoOoo0ooodg
O0Ooo0oood

[ |
|
|
O o
[ |
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
]
O
O
O
O
O
O
O
)
O

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

O O
O O
O O
0O
O O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
(]
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

10

20

30

40

50



Ooooooooooooooooogogog

Oooooogoooao

(15) JP 5117064 B2 2013.1.9

0000000000000 00000000000000000000000
0000000000000 00000000000000000000000000
O0D000D00000D0000000000000000000000000000
0000000000000 00000invitroDOO0OOOOO
00000
0000000000000 00000000000000000000000000
0000000000000 0000p0000000
0000000000000 000000000000
0000000000000 000000000000000000000p0000
0oo
0000000000000 00000000000
0000000000000 0000000000p00000000
0000000000000 0D00000000000000
0000000000000 00000000000000000000
00000
0000000000000 00000000000000000000000000
0000000000000 00000000000000000000000
00000
oooo
C-1 C-2
O Ph \\/
E-1 (1-5) E-2 (I[-]) E-3 (111-2) E-4 (I-9)
N N N N
P P Br

q q 0 Br

CH; Hs CH;  Br CH,
00000
0000000000000 00000000000000000000000000
0000000000000 00000000000000000000000000
0
0000000000000 00000000000000000000000000
0000000000000 00000000000000000000000000
0DoDoooOooao
00000
0000000000000 00000000000000000000000000
0000000000000 00000000000000000000000000
0000000000000 0xO00000000000000000000000



Oooooogogogooooog

e e e ey sy [y

ooooon
ooooon
goooon
ooooon
goooad
ooooon
ooooono
ooooon
ooooon
ooooono
ooooad
gooaod
Ph
H ﬁ, H
o]
H Br
Ph
H |'3 Br
o]

H H
H Br
ooooa
ooooon
ooooon
ooooon
ooooon
goooon
ooooon
ooooon
ooooon
ooooon
Oooooon
ooooon
ooooon
goooad
ooooon
ooooon
ooooon
ooooon
ooooon
ooooon
ooooa
ooooon
goodpupD
ooooon
ooooon
ooooon
ooooon
Oooo0oon

O Oooo
O 0Oooo
O O oo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo

O oOooo
O 0Oooo
O O0Ooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O Oooo
O 0Oooo
OO oo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
OO oo
O oOooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo

Ooooooogoooog
Ooooocoooooogdg
OO0 oDooo4Qgoooodg
Oooooogogoooog
Ooooocoooooogdg
Oooooooooooo
Oooooogogooood

OOoo0oooao
O 0Ooo0ooao
O 0OoOooo
O Ooooo
O 0Ooooao
O 0Oo0oo0oao
O Ooooo
O 0Ooooao
O 0Ooo0ooao
O 0OoOooo
O 0Ooooao
O 0Ooo0ooao
O 0OoO0ooog
O Ooooo
O 0Ooooo
O 0Ooo0ooao
O 0OooOooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
OO oO0ooo
O Ooooo
O 0Ooooo
O 0Oo0ooao
O 0Ooooo
O 0Ooooo
O 0Ooo0ooao
O 0OoOooo
O Ooooo
O 0Ooooao
O 0Oo0oo0oao
O 0Ooooo
O 0Ooooao
O 0Ooo0ooao

OO x Ooooaog
O Ooo0ooooao
O 0O0oOooooog

e S [ B R |
O Oo0o0ooooaog
OOoOoo0ooooao
O Ooo0ooooaog
OOoo0ooooao
OOoo0ooooao

O d

O
O
O
O
O

O
O
O
O
O

OoOoo0ooood
OoOoo0oo0oood
O O0Oo0oooogod
OoOoo0ooood
OoOoo0ooood
OO0 o0ooogod
OOoooood
OoOoo0ooood
OoOoo0oo0oood
O OoOooao
O Ooooao
O Ooo0ooo
O OoOooo
O Ooooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooao
O Ooooo
O Ooo0ooao
O OoOooao
O Ooooao
O Ooooo
O Ooo0ooao
O Ooooao
O Ooooo
O Ooo0ooao

]
O
O

O OoOooo
O Ooooo
O Ooo0ooo
OO oO0ooo
O
O

(16)

O O
O O
O O

O

O
O
O
OJ

O

JP 5117064 B2 2013.1.9

O
O

]

O
O
O
O

O

O
]
O
(]

O Oooo
O 0Oooo

AFN-23 L TOERAKRT Y -4 F L F E-
=1 DYFLiaviqhLeHNMRIEED 7 b

RT

H-2 (ppm)

Me(ppm) H-4,5(ppm) Ph(ppm)

8.2
9.1
9.9

11.5

4.08-4.30
4.34-4.68
4.34-4 68
4.09-4.30

1.56
1.55
1.56
1.58

2.23-310
2.24-2.95
2.24-3.13
222-3.05

7.25-7.86
7.24-7.84

7.25-7.88
7.24-7 84

O d
O d
[ |

O O
O O

[ |

O O

O
O
O
OJ

O O
O O
O O
O O

O

T O

O
O

O O
O O

O

O O

O
O
]
O

O O
O O
O O
O O

O

O O

O
O
O
O

O O
O O
O O
O O

10

20

30

40

50



s = e e e Y Iy

e e ey ) [y Ry

OO0 o0oo0oo0U0oooDooUdUoDoDooUUoooDooogogooao
OOooOooooU0oooooooUoDoDoDooogooDooogogogooao
Ooooooo0oooooooooDoooo0ooooogogoooao
Oooooooooooooooooooooooogogogoooao

OOoo0ooog
OoOoo0ooog
O0Ooo0oooao
O0Oo0ooog
OoOoo0ooog
I B

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

O

OJ
O
O
O
]
O
O
O

=

OoooDoooDooooooogoogo

Oo0ooooogogogoooogodg

O Oooo

O 0Oooo

oo oooooooooodg

O 0Oooo

Ooo0oooooooooood

O Ooo0oooao

O Oooo

O Oo0oooao
O Ooo0oooao
O 0Ooo0oo0oo0oao
O O0Oo0oooao

Oo0ooogogogao
Oo0oooQgogoao
Ooo0oooOoogoao
OOo0o0ooogo-gogao
Ooo0oooQgogoao
Ooo0oooQgogoao
OooOooooOoogoao
OoooogoQgogao
Oo0oooQgogoao
Ooo0ooooOoogoao
OOo0o0ooogogogao
Oo0oooQgogoao
Ooo0oooQgoao
OooOooooOoogoao
Oo0ooogoQgoao
Oo0oooQgogoao

O Ooogooao
O 0Ooo0oooo
O 0Ooo0oooao
OO o0gooo
O 0Ooo0goooo
O 0Ooo0oooo
O 0Oo0ooOooao
O OooOgooo
O 0Ooo0oooo
O 0Oo0oooao
O O0OoQgooao
O 0Ooo0oooo

O Ooooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O 0OoOooo
O Ooooo
O 0Ooooao
O 0oo0on0O ==

O Oooo

O Ooo0oooao

O 0Oooo

O 0Ooo0ooo0oao

O O oo

O OoO0ooogoao

O Oooo

O oOoooo
O oOoooo
O 0Ooo0ooao
O oOoooao
o= Oooo
O oOoo0ooao
O 0Ooooo
O oOoooo
O oOoooo
O 0Ooooao

O Oooooao

O
O
O
O
(]
]

O 0Oooo

O Ooo0oooao
O 0Ooo0ooo
O Ooogooo
O Ooooo
O Ooo0ooao
O O0OoOgoao
OoT Oooo
O 0Ooooao
O 0Ooo0ooo
O Ooooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooo
O Ooogoao
O Ooooo

O O0ooo

O
O
O
O
O

O Ooooo
O Ooooao
O 0Ooo0ooao
O 0OoOooog
O 0Oooo

O Oooo

O Oooo

O 0Oooo

O Oooo

O
O

O Oooo
T Oo0oo
I I o =

O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O

an

gono

O Oooo

O
O
O
O
O

O 0Oooo

O
O
O

O 0Oooo

OoOoo0ooood
OOoo0oooogd
OoOoo0oooogod
OOoo0oood
OOoo0oooogod
OOoo0oooogod
OooOooooogod
OOoo0oood
OO0oo0oooogod

O Oooo

O Oooo

O O0ooo

O

Ooo0ood
O o0ood

O
|

|
|

|
|

JP 5117064 B2 2013.1.9

O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo

O

O

O

O

O

O

=

O
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O

O 0Oooo
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
-
(]

Inigogoogobooobocoooboobaoboboooad
onogooocmmoooooooobon

O

g
g
O

O
O

g
g
O

0
O

O
O

O
O

g

OO
OO0
OO
OO

gbooooboobobao

oboooobooboobao

ooooooooboog
obooooboobobao
uboooobobobad
oooooooooaon

10

20

30

40

50



OoOOooooooooooo4o0ooDooo4o0ooooooggg

OoooooooooooooDoooogoooooaono
OO0 ODooo0oU0ooDoDooUgUoUoDoDoo4gooooaog
OoooooooooooooDooogooooaog
OoooooooooooooDooogogooooaog
Ooooooooooooooooooooooao

OOo0ooogogogao
Oo0oooQgogao
OoooooOoogoao
OOo0o0ooogo-gogao
Ooo0ooogogao
Ooo0oooQgogoao
OooOooooOoogoao
OoOoooogogogao
Ooo0oooQgogao
OoooooOoogao
OOo0ooogo-gogao
OoooooQgogoao
Ooo0oooQoogoao
OooOooooOoogao
Ooooogogogao
OoooooQgogoao
OoooooOoogoao

O
OJ
O
O
O
O
O
O
OJ
O
O

|

OO0 oooogogog
O o oooogogoQo
Oooooooogogo
OO0 oooogogog
O oo ooogogoQg
oo oooogogo
Ooo0ooooogQd -

O
O
O
OJ
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O

O oo ooogogoQg
O o oooogogo
Oooooooogogo
O oD oooogogog

=
O
O
OJ

(18) JP 5117064 B2 2013.1.9

Nnoooooooooooooooboooooboon

[

dod0o0O0O0O0oO0O0O0O0oO0oO0oOoOoOooOoaOoao
oooO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oOoOoOooOo
doo0oO0oO0oO0oO0O0O0O0O0oO0OO0O0O0OO0O0OOoOoOoOaO
dd0o0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0oO0oO0oOoOoOoOoaOan
oooO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0Ooo0oOooOao
oo0oO0oO0oO0oO0oO0O0oO0oO0oO0oO0oO0oO0OO0OO0OOoOoOoOo
dod0o0oO0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0O0OO0OOoOoOoOoQOan
0000000000000 10

Inigogoogobooobocoooboobaoboboooad
oooboooooooon

oboooo

oooooooooao
goooocoooooooao 20

O Ooo0oooao
O Ooo0oooao
O O
O O

ooooOocoooobooooobooo

uboboooooboobobobooobobobao



JP 5117064 B2 2013.1.9

(19)

ogoaoao

gooao

7
%
|
|
|
|
%
|
|
é

%
5
;

VZZZZ2222222

7 o
e
O Ol
V7 zZzzZZZZZ77Z77~
e
SOOI
~ [ - w0 ©
- =
SR

25 50 100 200
RE (M)

125

6.25

200

00

1

50

25

25

1

6.25

RE (uMm)

N -
[
O w w
27 N

Y
V7277 2222%%% %4

)

RE (uM

goaao

ugbodauo

(A)

18

K
5
c
S
[&]
&
©
B
X
[}

1
b
&
©
O
X
A

(s

625 125 250 500 1000

31

BE (M)

15

LI

NI

THEIEImTETTSSY

O |

RE (uM)

O Complex

[ERT =82
ERT
SRT

=91

9.9

BART = 115

SIS
Rz

SN
RN,

s

S
]

125 250 600 1000

62.5

1

3

5

1
RE (uM)

185 375 75

09

0



JP 5117064 B2 2013.1.9

(20)

gooao

(A)

625 125 250 500 1000

31

15

09 185 375 75

0

RE (4M)

AMN107 E-1

Control

[ AMN107

31

185 375 75 15

09

RE (M)

RE (#M

ugbodauo

Control

(B)

%

U AL EmIRS



(21) JP 5117064 B2 2013.1.9

Control U U FE L& 5 1%



(22) JP 5117064 B2 2013.1.9

gbooooogooan

goboobooooooobbooobooobooboooobooboooooooboooooooooooao
gbobobobobobobobobobobobobobobobobobobobobobobobon
ubobobobaboboboboboboboboboboboboboboboboboboboaboan
ooboobooooooobbooobooobooobooooboobooooooobooboooooooooaon
goboboboboboboboboboboboboboboboboboboboboboboboboon
ubaboboobaobooo

(74)000 100099025
0oooooooo
(73) 0000 511140747
ooooo
00000000000000000
(74)000 100079049
00000000
(74)000 100084995
0oooooooo
(74000 100099025
000000000
(72000 00000
00000000000000000000000000000000000
(72000 000000
0000000000000000000000000000000
(72000 00000
0000000000000000000000000000000

ubog oogoogo

(56)0000 ODOOooOoOoO0oOooooooooooooooo
O0000oooooooooooooooo
Moedritzer, Kurt; Miller, Raymond E.OJVicinal dibromo-1-hydroxyphospholane 1-oxides(P
hosphorus and Sulfur and the Related ElementsO 0000000 OO 10(3)0279-84
Reddy, Valluru Krishna; Haritha, Buchammagari; Reddy, Putta Mallikarjuna; Yamashit
a, MitsujidDiastereoselective Preparation of a New Class of Deoxy A 5 Phospha Sug
ar DerivativesOJournal of Carbohydrate Chemistry 00000000 ODO23(8 & 9)[0483-4
92

(58)000000(Int.Cl.O000)
000000000000
0000000000000000000000000000000000
0000000O0oo0o
0000000000000



	biblio-graphic-data
	claims
	description
	drawings
	overflow

