JP 2014-509596 A 2014.4.21

(19) BFEHFEF(P) A RIFHFLAERA (1) SR HBARES
$53%2014-509596
(P2014-509596A)
(43) A%REB FRBFE4A21H(2014.4.21)
(51) Int.CI. F1 F—=a—F (%)
CO7D 405/12  (2006.01) CO7D 405/12 CSP 4C063
CO7D 409/12  (2006.01) CO7D 409/12 4HO1 1
CO7D 417/12  (2006.01) CO7D 417/12
CO7D 413/12  (2006.01) CO7D 413/12
CO7D 413/14  (2006.01) CO7D 413/14
SEWER KER TESLTER REK (£ 1638 BEECHES
(1) = £ RE2013-558391 (P2013-558391) | (71) EEA 512151078
(86) (22) HEEE FR245E3IA12E (2012. 3. 12) PBAIN - £ FLIFITA - FONRT
B5) BIFRSCIBME  FERR254E11ASH (2013.11.8) P . ) N .
(86) ERFHERE T PCT/EP2012/054269 FAVE,. 40789 - A AhH, T
@7 B HES ¥02012/123409 ZLl—h—_N—¥2hTZ—E--10
(87) EEAMA ERL24E0H 208 (2012, 9. 20) (74) {RIE A 100146318
(3l) E5EIEERESS 11158258, 1 #EL B8 S
(32) ®scH ERE23FE3H 150 (2011.3.15) (T4) {CFEE A 100114188
(33) BEIETRE  HANIERFT EP) #EL NF W
(74) {RIE A 100119253
#EL £ BH
(74 1R A 100124855
#E+ HE EH
(74 HRIEA 100129713
#E+ BE —IE
BAEICHY

G4 [RHADEH] N— (1, 2, 6—-FFHITYV—A—-3—4N) —, N— (FrFV-A-5—AN) —&&
TUN— (M) TY=—5—AN) EIZTa7)—AilRat I FEBLTUZ hb ORERl L

GNHOOOO
000000000000 D000000000D0000
000000000000 D00000000DO000 Q. X
0000000D0000DO00O0D0DO0O0DODoOn | \@¢% (1)
0000000D00000D000000000D0000 H Y/
000000000000 D000000000DO0On

000000000000 D00O00D000DODoOn
0000000D00000D000000000D0000
ooooooooooofoofoooofooooo

000000000000 D00000000Doon

000000000000 DO00O000O0O0OoDoOn

ooooooo

oooooo

Q
\l X\C . I
/( P (1



(2) JP 2014-509596 A 2014.4.21

gogooano

00
ooooboboooooooooobbbooooooooobboboooooooboao
goooboooooboogooboooobooooboboooobobooooboboo
ugogooooooan

I I I By
OoOooo0ogao
I B I By
OoOooo0ogao

N \
| JCR, (D)

goooao
gooobooooooooobboao
goono

N—N N 0
R\ 7\ I\
N N
R' R' R?
Q1) (Q2) (Q3)

0O

[ I R |
O
O
O

OoOooooogod

OO0 ooooogogogoooao
[ |

O OO
O oOooo
O O o
0o

O OO
O O

O O O
0O O

[ i R |

OoOoooooDooo oo oooooDoooogao

oo ooooQgoge

O oo
O o
[ i R |
OoooooooQgogoo
O 0Oooo
=

O o
Lo

OO0oOoo0ooogs
O 0Ooo0oo0oo0oao
Oo0OoQgoo
O 0Ooo0oooao
O Oooo
Oooos
OoooooogoQgoao
O 0Ooo

O Ooooooogodg
[

O Ooogoo

O Ooo0ooo

OOooooogogogao
OO 0Ogooohf
]

O 0Oooo

Oooo0oooogoogoao
O

OooooogoQgo?ob
O OoooQ
O
Ooo0oQgoos
]

O

Oo0ooooQgoooo
O
=]

oo
Oo0oooogoQgoooao
O
O
Ooo0ooOooos
O 0OoOoo
OoOoooogHse
O Oooo

OooooooogogoQgooo
Ooo0ooQgoos
O

OooDoocooooooogogoaoQg
O O oo

OO0 oDooogo4Qgoooaogos
OooooooQgogse

O 0Oo0ooOood

OO0 oooooQgogogooB
O 0Ooooo

OO0 oooooQgooooo

OO0 oDoOooooo0 oo oo o0 ooDoogQgoo

oo oooogooX
O oo oOooooo0 oo ooo o0 oo ooogQgoo

OO0 oooogHXe
OO0 Do oooo0oooDooo Qg ooDooggoao

e s e e
O o

e s e e e

OO0 ooDoooo0 oo ooo o0 oo ooogQgd

Ooooooogs

OO0 O0oDoo0odUoooDoouoddUoooDoDoogogoooood
Oo0oooooQogoooaod
OO0 ooooogogoo
OO0 ooooogogHe
oo oooooogooo
OO0 oooooogogooao
Oo0O0o0oooOgoooogs
oo oooooogoogooo
Ooooooooogoogooao
oo oooooogoogooo
Ooooooooogoogooao

DO Oo0ooooogoQgooo

OO0 oDooogogogBe

O

m|
Ooooooo0oooooooooooooooood

Ooooooogogoo
Ooooooo0oooooQgoooo
e s e I
OoooooQgoooo
o000 oDooogog g ooooggog:e
OooooooOogogoo
OO0 oooogogoooB
OooooooooooOgos
Ooooogogoo
OoooooooooooogogX
Ooooooogogoooogogs

O

O
Oooooogogoo
O oo oooooQgooo

10

30

40

50



Oo0ooooo0oooooDooo0o oo ooooooDooogooao

e I Y I

OO0 ooooogoge

O 0Oooo
e s A s e e e ey e e Y o

OooooogoQgogXe

O

O

O oo

OO0 o0Dooogoggooooogge

bDOoOoOooooo

O oo

O

o000 ooooogogooo-s 4o L I B

OO oOoooo

e S R R

OoooOoooOhooooOoooOooooooooooogogoogao

Oo0o0oooog0dooDooUggUgooDooggoaoo

O OO

Oo0oooooooooooQooood

OooooooQgooo

[ I R

O

OoooooooooogooQgg
Oo0oDooogogooooogogdg
OoooooooooooQgg

(]

O

OO0 o0ooDoogg4UogooDooggooo

Oo0ooooooooooooDooooooooooao

O oD oooogoge

O o
O 0OooOooo

O

OO oO0ooo
O 0Ooo0ooo

OOoo0oooog
OooooooooooQgdg

DO ODoDooogogogB

OooooooQgooo

Oo0DoDooooooooggdg

o8 Oooogoog o Oooge oo

Ooo0ooooQgooao

OO ooB

L A B W i

O O

O 0Ooo0ooo
O OoOooQ

[

O

0O O

O
O0Ooo0oooao

O O0OoO0ooood

O

OO0 o0DoDooo4ooooDoog4gogoooogs

O OooooQ

O

OooDooogoooooogogg

O

Oooooooooooooooooogogogogooao

O 0O oo

O 0Ooo0ooao
O OooOooo

O
O

Oooose oo o gse oo "
OoOoooogQgogaog

(]

Oooooo-f Oooo2 oogoogogog
OoooooogogoooOoaoo

[

O

O o

O

L B R

O

oo

Oo0oooogoooo

0O

O OO

OoooocooooooQgdg

O Ooooooaog
Ooo0OoO0oooOgs
OOoo0ooooaog
OOoo0oo0oooao

Oo0ooDooooooDoooooDooogogooao
O Oooo

O Ooooo
O 0Ooo0ooOoao
O Ooooo

oo oooo-f gogogooao
Oo0ooooogoooob
O 0Oo0oood

O

O

Ooooooooo ooooooogoao
Oooooooooo-0D oooooogogooao
Oooooooooooood

O 0O oo

O O

O Ooooose o
Oooooos Ooooogao

Ooooooooooogogg

OooQooos

B S
Oooooooooooo4ooooooggoo

Ooooooooooooooooooogogogoo

O

O

oo O o

O

O

O

O OO

O 0Ooooo

O OoOoo0ooooao
O O0Oo0oooo
i o

O

[ R B

O
O
O
O
OJ
O
OJ
O
OJ

O
O
O
O
O
O
O
O

[ I |

O
O 0O o
OoOoo0oooo

O0OoO0oood

OoooooogogQgoo

o [Oo

O

O O0Oo0oooo
Oo0ooooooooooooooooogogoo

Oooooooooooooooooggoo

O

O

O
O oOood

O

OooooogoQgoge

€))

OooOooooOooOooao
Oo0oooogs

O

O
O 0Ooo

(]

O O

O

A B B [

oo Qo
Oooooooooooooooogooad

Oo0ooQgoo

I i o

OOo0ooogogoogao

O0Ooooo

O Ooooooao

(]

[

O

[ I |

O Oooo
O 0O oo
OooooogQgdg

O OoooB

O0Oo0oooog
OOoooooao
O O0Oo0ooooaog

OoOoOooooooooooooooooogoo

O 0Oooo

0O

O O O O g

O o

Ooooooogod

OoooooogogQgo?o
OO0 oDooo4o0ooooogdJdoooao

O Oooo

]

O

(]

O o

I O R |
O Oooo

O Oooo
I

O 0O0oOoooodg
OoooooQgooo
Ooooooggoge

OoOo= OO

O

O
O

Oooooooooooooooooogdg

OO0 oooodQgoooos

0O

O

|
m|

JP 2014-509596

O O
O 0Oooo
O

]
O
I o

e S R B
O Ooooooao
O OgoQv

m|
O OO

O
O Ooooooaog

O O0Oo0oooo
I O o

O
O

OO0 oooogdg
OOoo0oooao
O Oo0oooo
OOoo0oooao
O Ooo0oooaog
O0Ooo0oooao
O Ooo0oooaog

O
O O

S i R |
O 0Oooo

OO0 ooooogogogoooao

OooooooQogooood
oo

o0 Oooooogdg
OooDoooogoooogdg
OooooooooQgoge
OOooooghs

Ooos

[
m|
o

O

oo
O 0Oooo
O OO

O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O os

O o
O O
O O
O O
O o
O O
O O

O
U Oooo- o gogodg
Oo0ooogogogooao
Ooooooogoe2e O
Oooooogog-. gooo

O

O O O

O0Ooo0oooao

oo Ooo

O 0Oooo

O

(]

O
O
O

O
O
O
O

Ooo0ooooOooOooao
Ooooogogooao

2014.4.21

O

O O0Oo0oooo

OooDoooogooo- godg O Ooo0oooao
OoooOooQogoos

O Oooo

O 0OoO0od
O oo o

O Ooo0ooooao
OOoooooaog
O Ooo0ooooao

L R i O 0Ooo0oo0ooao

[

O O

[ [ B A
Ooo0ooogoQgooao
OooooQgoos

OoooQL Ooogoogoo O Ooo0oooao

O Oooo
O 0Ooo

()

O0Ooo0oo0ooao

Ooooooooooood

O

10

20

30

40

50



e e e Y Iy

OOoo0oo0ogao
e |

(]

oo oOoogo

Oooooodooooooooooooogooogao

e [ i

0 OoooQBe B

O OoB
OOoooood

Oo0o0o0ooogse

oo
O
O R |
[ R o

oo ooooogogo o

Ooooooooogooogo

O

O

b oo ooo

L [ B

o R R |
O Ooo0oooao
O Oo0gooaog
O Ooo0oooao

O

Oooooooogoogogodg

OoDoDoo4gogoooaogs
O 0O oo

O O

oo oooooQgoooo

Ooo0oooQgogoao

O 0Oo0oood

O Ooo
OO0 oo ooo4Qgoooodg

OO0 ooooogogogoooo

O
O
O
O
O
O
O

O

O O oo

(]

[

O O0ooo
OO oo
O O0ooo
O Oooo
O O0ooo

OooooooQgoo
Oo0oooooggogo
OooooooQgoo
Ooooooggogao
OooooooQgoo
Ooooooogoggogo

O
m]

O oOoooo
O Ooooo
O oOoooo
O Ooooo
O 0OooOooo
O Ooooo
O oOoooao
O OooooQ
O oOoooo
O 0O oo

O Oooo

Ooooooooooaogo

OO oOooogoo
O 0Ooo0oooao
O Ooo0ooogoao

booooog H

OO0 oooooOooooodg

Oo0ooogQgooao

O
O

(]

[

OO0 oooooooooogogog
Ooo0ooooQgooaoo

Oo0ooogQgooo

O
O

O 0o ooo
O 0o ooB
O 0Ooo0oooao
O Ooo0ooogoao
I s o o

O 0Ooo0ooao

OO

o0 OO

O

O

O oo
Oooo0ooogoogoao

OoOoo0ooogogsH

Oooos

O O0ooo
O Oooo

OoOoo0oood
OOoo0oooao

O 0Ooo0ooao
O Ooooo

[ i R |

[ o

O
O

O

O

[ e i
O Ooooo
O 0Oo0ooOoao

O

Oo0ooQgogo

O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
I I o

O Ooo0ooogoao

I I o

O
O

O

O

Oo0oooodgooao
OooOooOooose o

OO oo

O O

O oOoo0ooo
O oOoooo
Oooos

O O

OoOoo0oooaog

O

O Ooogoo

OoB8 OO

O

O 0Ooo0oo0oo0oao

O 0Oooo

O
O
O
O
O
O
O
O

O 0Oo0ooOoao O

O Ooooo

Ooo0oo0ooodgooaoo

O Oooo
O 0ooo

O Oooo

O O

O oOoooo
O 0Ooo0ooao
O oOoooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Oo0ooao
O oOoooo
O O0OoOoooB
O oOoooo
O 0Ooooo
O oOoooo
O Ooooo
O oOoooo
O 0O oo

O O

O O0Oo0oooo
OooO0oo0ooodooano

[

4)

|

I s o

]

[ B

O

L [ I |

O
O

O 0Ooooo
O 0OoOooo
O 0Ooo0ooo
OO oO0ooo
O 0Ooooo
OO oO0ooo
O 0OoOoo

Oo0oooodQgooaoo

O o0ood
O Oooo
O oOood
O Oooo
O
O
O
O
O
O
O

O
O

L R I R B
O Ooo0oooao

|

Ooo0oo0oooQgoo
Ooo0ooooQgooaoo

OB

[ o O =
O Ooo0oooao
O Oo0ooogoao

O o

Ooo0oo0goood

oo
O O0OoOooo

O OooOooo

OOo0oooogodogoao

O oOooQgoe
O Ooo0gooao

(]

O
m]

O

O ooQ2 Oooo

O o
O OoooB

JP 2014-509596 A

0000, 00

O 0OoOooo
O o

0O

I R

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

O
O

O

I I |

Ooo0oooodQgooaoo

O 0O oo

O

O O o O OooQ9 O

[

O 0Ooo0ooo

Ooo0ooooQgooaoo

O
O
O
O

O

O O
O 0Oooo
O Oooo

O

o

Oo0o0ooogodogooao

O 0O oo

O oOoooo
O Ooooo
Oooos

OoOoo0oooao

Oo0oooogodooao

O

[ e o

O

Oo0ooOoooBe 9
Oo0oooogodgooao
OooOoo0ooOoogoao

OB

2014.4.21

gooano

O O
[ |
O O
0o

O oOoooo
O oOoooo
O oOoooo
O oOoooao

O Oooo
O 0ooo

O Oooo
O 0ooo

|
=

Oooo0ooodgooao

O 0Oo0oooo

[

10

20

30

40

50



O

b OoOoDoOoDoooOoooDooogoQgogoooo

Oooooooooooo0 oo oDooo0DooDooogogoooodg
e s e e s e e e R s e s |
OoOoooooo0oooooo0oDoDoooooDooogogoao

Lo s e A e A s [

e |

DO o0 uiooogoQgog

O O0Oo0Oo0ood

O

|
DO O0oOoooogoos

]
Ooooooo0ooooo o0 oo ooo oD oDoDoDooo0DooDoDoogogogooo

O

OO0 ooDooggogoao

OooooooogogQgoo

) I By

[ |

O O oo
O 0Oooo

O

Oo0o0ooogogogao

s s e e e e e e s e Y A sy o

O Ooo0oooao

Oo0oooQgooo

Ooooooooooodg
O OooB

O
O
O
O
O

O

(]

Oooooogogoao

O

OO0 oooogodgoooao

O Oooo
O Oooo

Ooo0oooQgogoao

Ooo0oooOgods

Oooooooooood
OO0 oooogooood
Oooooooooood
OoDoooogoggooood

Oo0ooDooo4ogoooooggogo

O 0Oooo
O Oooo

O
O

O
Oooooooooooood

O O

O oOoo0goov

O O0Oo0ood

O

OooDooooooooggdg

O

[y |

O o

O

O
O

O Oooo
O 0Oooo
O Oooo

O 0Oooo
O

O ogoge o

O O0Oo0ood

[ |

OooooooooooogogH

O
O
O
O
O

O ODoooooooo-. »
Ooooooooo®e ooogoao

[

O

O Oooo

Ooooooo0ooooogoggoao

Oooos

O
O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
OJ
O

OooOoo0ooood

oo
[}

D ODoooooo-s gog
OoO0OoooogooOoooabo
Ooo0ooogQgd

O O0OoOoogoB

O

)

0o
O

O 0Oooo

O O

I o

OO0 ooooogdg
I Y o

O
O

O 0Ooo

O 0Ooooo

OO0 oooogse
O O0Oo0oo0oood

O

]

O

O

O

O

O O0Oogoao

JP 2014-509596 A

oo
O
O
O
O
O
O
=

0o o
O O
O O
O O
oo
O O
O O
O O

O

m]
OoooooOgd

OO 0OoOooogd
OoOoo0oooogd
Ooooooogodg
O 0Oooo

I o

O
Oo0oooooogdg

m]
Ooooooogodg

O Oo0ooooogdg

i o

2014.4.21

O
oo
O
O

O O
O O
O O
O O

O 0Oooo
Ooo0ooQogoos

O Oo0ooooogdg
]

O

10

20

30

40

50



s e e e A
s s
s e e e e A e
e s e e e e A e e e Y A
OoOoooooo0oooooo0 o0 oo ooo0 o0 oDoDoooo oo oDoDooooooDoDooDoDooogooooao
e s s e e e e e e s e e e s e Y A

oo oooooooog

Oooooogogogoao
OOooooodgogoao

O 0Ooo0oooo

[ |

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

O
O
O

O 0Oooo
O O0ooo
O 0Oooo
O O0ooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo

OooooooQgoao
Oooooogogoao
Oooo0oooQgoo
Oooooogoggoao
Oooo0ooogoo
Ooooooggoao
Oooo0ooogoo
Oooooogogoao
Oooo0oooogoao
Ooooooogogogoao
Oooo0oooogoo
Ooooooogogogoo
Oooo0ooogoo
Oooooogoggoao
OoOoo0oooogoo
OooooooQgoao
OoOoo0oooogoOoo
OoooooogoQgoao
OO0 oooogoQgogao
OooooooQgoo
Oo0ooooogogogao
OooooooQgoao
Oooooogogoao
Ooooooogoo
Oooooogogoao
OooooooQgoo
Ooooooggoao
Oooo0oooogoo
Oooooogogoao
Oooo0ooogoo
Ooooooggoao
Oooo0ooooQgoo

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

(6

oono
oo

O

JP 2014-509596

goooooao

2014.4.21

gooano

10

20

30

40



ogogoano

|

OooooooooooogoQgoao

e ) I

oo oooooooooogoge

(]

Oo0Oogo

[

R |

OoooooogoggooL o

OO0 oDoooogogoQgooBb 0o

O

O

O
OO0 oo oogoggogoooogge

OO0 go

O OO
Ooo0oooogdg
OO0 ooDooogogoooao

OoDoDoo4gogogoooaogse

goooooooobooboobod

O

Oo0oooooo0ooooooooooogoQgos

O

0

OO0 ooooggogoooogs

O

O d

O O

Ooooooogogoooo

oo ooooooooooogo

o000 oDoogog oo ooogooe ooggooooQ

O Oooo

O OO
O O oo

OOo0oooooQgoooo

OO0 oooooQgooood

O Ooogoo

OOo0ooDooogoooooQs gooob

O o

N—N
/] »
N\N ~~

e

Q1)

L, 00ooo
OO0, 00,
gooooao
O, 0000
00,000
ogooooao
0DO0DO0O0,
oooooao
0000, O
00,000
oooobooao
. 00,00
0Do00OoO0,
googooao
0000, O
O,0000
gooooao
oooooao
ogooooao
gooooao
Ooooooao
oooooao
gooooao
googooao
O, 00,0
ogooooao
00,000
oooooao

oo oooooo0 oo oo o o0 oo oooo0oo0ooogogoo

O

Oooooo-s ooooogogogooao

Ooooooogooooogogs
Oooo0oooooOo0ooogooos

P

(Q2)

O0Oo0oo0ooao

I [ o

OOo0ooDoooooooDoooooooogogooao

oo ooogoos

[ |

O

O

0o
O OO

i o

Ooo0oQgoos

O 0Oooo
O 0Ooooo

(]

Oo0ooooo0oooDoooooooogo

OoOooODoooooooooooooDoooogao
OoooooogQgoBR

o Oo
O 0Ooo0ooo
Y Y
O oOooQgoov

OO

ooogR oo-o o gBe o Oo

[

JP 2014-509596 A 2014.4.21

(Q3)

O O o
OoooooogoQgoo
OO0 oooof googoo
Ooooooggoao

Oo0ooDoooo0 oo ooo o oDooogogooo
O O0OooB

OO0 0o oogdgooDoDoo4gooooogs
OO0 oooogogHXe

Oooooooooooogos
OO0 ooDooggogoo

O O0Oogogo
O O o
O

O o
I Y o

O

OoOoo0oooDoooo0 oo oooo0oooogogHe

O 0Ooo0ooo

OO0 OoDoogogooooDoogog4ogoooogogoao
OoooooogQgds

O O o

O o

O0Ooo0oooao

OoooooQgogQe

I I
O 0Oooo

O

O

OooobRr oDooggooo

oo oooooggoge

Oooo0ooogogooao

OO oo

OooooooooQgooao
OoDooooogogQgooao
Oooooogoogoos

[ |

O

O
O Ooogooo

O

OooOooQ9 Ooo
Oooos ooOoo-g
Oooooodgogooao

Ooo0oQogoos

]

O

(]

O

O 0Oooo

OoooooogogQgooao
Ooooooooogooao
Oo0ooooogogoooao
Ooooooooogooao

O O

O

O
O 0Ooo0ooo
O oOooQgooe

O O
O OO

OB

e S R B

O

O
]

oo oQgoo

O 0ooo

O 0Ooo0ooo

10

20

30

40

50



OO0 ooooo4o0 oo ooo oo oDoDooogogooooo

O oQOog Qg ogo

OooooooQgogoo

I o

O 0Oo0oood

Oooooooogooogoo

DO Ooo0oooo

O OB

s e e e e e e e o e e Y I Y o

E S [ B [ |

O

OO Oo0oO "oo0oQo0o0oon0 it oooooDooooooose o

OoooooogogH
e e s e e e e Y o

O

0O

OooooooDOo0ooD oo o oo ooooooooogao

|

Ooooocoo0ooooogooao

Ooooooogogoo

[ I I

O

Ooooooo0ooooogoooaoo

OO oo

OO0 oDoDoogogooooogogg

Oo0oooooo o0 oo ooo o0 ooDooogoQgoQg

OoDooogQgogoo

oo
O 0Ooooo

O

O OoOooo
O Ooooo

OoDoDooo4gogoooogdg

Oooooooooooogoooaoo

O O
Ooooooogogooao

o0 ooDooggog:e

OoooooogoQgooe

OO0 oDooogog4gogoooogdg

O

o8 Ooooog B O OgoB o
Ooooooogogoao

O Oooo

O OooB

O 0Ooo

[

O

O Ooooo
O O oo

OoooooQgd

(]

OO0 ooooooooooogoggooooaogd

O 0Ooooo

O

OooDooo4ooooooggoooao

O

Ooooooooooooo0ooooogogooao

O OoOoo

O Ooo0ooo
O Ooooo

O
O

O

[ e I B S |
Ooooogogaog

O 0Oooo

O 0Ooo0ooo

]

O

O
O
O
O
O
O

Oooooo-f Oooo2 oogogog
Ooooooooogooao

[

O

e S B
Oooooooooooogogoooao
O 0Oo0oood

O

OoooooQgoooo

|

O OO

O
O
O
O
O
O
O
O

Oo0Doooo4o0ooooo4o0oooooggooao

O Ooooo
O Ooo0ooao
O Ooooo

O 0o oo

O Oo0Ooooogod
Oo0ooooooooooaogos

Ooooooooe ooooooogooao
Oooooo4o0ooo-2E ooooooogoggooao
Oo0ooooooooood

O 0Ooo

O O

O

O

O
O 0Ooo0ooo

O O0Oo0oood

Ooooooogogoo

OoooOoooo

s i
Oooooo4ooooooo0oooooggoao

OoooooooooooooooooogoQgoao

O

O O O

O B

O

O0Oo0ooos

O Ooooo

Oooooooooooogoggoooao

Ooos

[ i

O
O
O
O
OJ
O
OJ
O
O

O
O
O
O
O
O
OJ
O

O 0O O

Ooo0oQgoos

o8 ODoooQgoooao

OoooooQo oo
OooooooooooooooooogooQgoao

Ooooooo0oooooo0oooooggoo

O

O

O
O 0ooo

O

Oo0DoooogQgoooaod

C))

Ooooooooooogodg

OO oo

O

O
I I [

O

O O

OoOoooogs

O
O

I B

oo Qo
Oooooooooooooooogooao

I [ o

Oo0oQgoo

Ooooooooogooogoo
OooooQgooo
OOo0ooogHse

O 0Ooooo

[

O

[ i R

O Oooo

Oooooooooooooooooogoogoog

O 0Oooo

0O

[ | O O d

OO oB
Ooooooogdg

oo ooooogQgRe OoDooogoQgoo O
O

OO0 o0DoDoo4gogooooogogoogoao

O Oooo

O

O
O

(]

O o

O O o
O 0Oooo

Ooooo2 gogogoo
Oooo-8 Ooodgooao
O O0Oo0Oooooaog
Ooo0ooooQgooo
Oo0oogQgooo

|
m|

Oo0ooooooooooooooooogdg

OO0 ooDooggooos

0O

JP 2014-509596

0o
|

m|
0o
|
O
O

OOo0ooogoQgogao
O Ooo0oooao
O Oo0ooogoao
O Ooo0oooao
O Oo0oooao
O 0Ooo0oooao
O Ooo0ooogoao
O 0Ooo0oooao
O Ooo0ooogoao
O 0Ooo0oooao
O Ooo0oooao
O 0Ooo0oo0oo0oao

O
[ |

L S i R |
O 0Oooo

OO0 ooooogogoooao

OOoooooogogooood
oo

o0 Oooooogdg
OoooDooogogooooogod
oo oooooogoge
OOoo0oooaogs

I o

]
m|
m]

O
O 0Oooo
I B
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo

O o
O O

O O O

O OO O O
O o

O O O

O OO O O

Oooo0oooogoao
Oo0oooodooao

I i
Oooos

m)
Ooooogogoao

Ooo0oooQgooo
OoOoo0ooogogsH

O

]
O oo
]

O
O
m|
O
O
O
O

(]
O
O
O
O

oo Ooo

O 0Oooo

O
O Oooo

O
O
O

O
O
O
O

O
O
O
O
O

2014.4.21

O O

OooooogQgooo
OoooOoooogos

O 0Oooo

i

O B

O
O Oooo

O O

Oooos

O OooQgowe

O Oooo

O

Oo0oooogodQgooao

Ooooocoooooood

O 0ooo

O

Oooooogoos

10

20

30

40

50



e e e Y Iy

O O

L S R i I R

Iy [y
OoooooooOoooOooooooooooboOoooooooooooooooooooOoQgoao

0O

O

()

[ e R |
O 0Ooo0oooo
O Oo0oooao
O O0Oo0oooo
OO O ooo
O 0Ooo0oooo
O Oo0oooao

O

s s e e e ) e s e e e
s e e [ e v e

e s e e s e ) e e e A

Ooo0ooooogogQgoo
OO0 oooooggogo
OooooooogoQgoo
OOo0oooooggogo
OoooooooQgoo
OOo0oooooggogao

O
O

O 0Ooooo
O Ooogoao
O 0Ooooo
O Ooogoao
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogooo
O 0Ooo0ooo
O Ooogooo
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogooo
O 0Ooo0ooo

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

Oooooooooooogodg
OO0 oDoooooooogdg
OoooooooooooQgdg
OooDooogogogoooogdg
OooooooooooQgdg
Ooooooogoooogdg
OooooooooooQgodg
Oooooogogooooogdg
OooooooooooQgodg
Ooooooooooogg
Ooooooooooogodg
OooDoooooooogdg
OooooooooooOgodg
Oooooooooooogdg
OooooooooooOgodg
Oooooooooooogdg
Oooooooooooodg
Oooooooooooogdg
OooooooooooOgodg
OooDooooooooogdg
OO0 oDooogog4ooooogdg
OoooooooooooQgdg
OO0 oDoooogooooogdg

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

L [ I |
[ o I o
O 0Ooo0oooao
O Ooo0oooo
O0OoO0ooos

O
O

OoOoo0oood
O Ooo0oooao

O
O

O
O

O O0Oo0oooo

I o

O O

O

O OooQgooe

O 0Oo0oo0ooao

I Y o

O O

€))

|

I s

L [ |

O
O

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

L I I [ B
O 0Oo0oooo

O

O o

O 0Oo0oooo
O Oo0goooao

|

O oOoooo
O Oo0gooao

O

JP 2014-509596

O 0Oooo
O 0Oooo
O O0ooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo

Oooooooooooao
OO0 ooDoogooooao
Oooooooooooaoo
OO0 ooDoogooooao
Oooooooooooao
OoooDoogooooao
Ooooooooooooao
Ooooooogooooao
Oooooooooooaoo
Oooooogooooao
Oooooooooooaoo

OJ
O
O
O
O
O
O

OJ
O
OJ
O
O
O
O

O
O
O
O
O

O
O
O
O
O

2014.4.21

10

20

30

40

50



L [ e e e A e I B

Ooooooooooogogs

OO0 o0og4Qgogoao

O

O O0Oo0Qgooo

0 OoogBe ®

O 0Ooo
Oo0oooodg

e s e e e e [ Y I

O0Ooooo
O 0O oD

O OooQgoooo
Oo0ooogogoao
Ooooogogoao
Ooooogogoao

O O

0O Ooooo

E S [ [ |

O

Do oo oo =g oOooo

e S B

Ooo0ooogooogoo

OO0 ooDoogQgoooaos

O 0Oooo

OO0 oDooo4gogoooogdg

O O O Ooo9e O

O O0Oo0oooo

O 0Oooo
OO0 oDooo4gogoooogdg

[ I B

O

Oooooooogdg

O

O

OO o0ooo
O Ooooo
O OoOooo
O Ooooo
O Ooooo
O Ooooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooo
O Ooooo
I o

(]

O o

OO oOooo

O Ooo0ooao

OO0 oooodogoao

O 0Ooo

O Ooooo
O OoOooo
O Ooooo
O OooOooo
O Ooooo
O OooOooo
O 0Ooooo
O Ooooo
O Ooo0ooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Oo0ooao
O Ooooo
O 0Oo0ooOoo
O Ooooo
O 0Oo0ooOoo
O Ooooo
O OoOooo
O Ooooo
O OoOooo
O Ooooo
O OoOooo
O Ooooo
O OooOooog
O Ooooo

O

O
O
O
O
O
O

O o0Ooo

Ooooooogogooood

O0Ooo0oooao

O
O

O
O

O

O googoo o H

Oooooooooooogodg

Ooooooggoao

oo ooooog o Oooge oo

O

O

oo

|
m|

OooooooQgooao O Ooo0ooo
O OoooQ

(]

OO0 oDooooogoooooogogdg
OooooooogoQgoo

OoooogoQgoB

O

O

Oooooogogoao

O
O

O 0Ooo0ooo

O 0Ooo0ooo
O OooOooo

O
O
Oooo0ooogoogoao

O OooQ o

O

[ |

O O0Oo0oood

O

oo
O 0Ooo0ooao
O Ooooao

O o

O
OooooooQgogoao
OOooooogs

I o

O

OoOoooogoggogao

O

|

O OO

O

o R |

O OooOooo
O 0Ooo0ooOoao
O OooOooo

O Oooo

O
O

O
O

]

O

O

O o
O Ooooao
O 0Ooo0ooao

[

(]

[

O O

OoooooQogogse

O Ooooo
O Ooo0ooao
O Oooo

Oo0ooooogQgoao
Ooo0ooQ0oooQge o

O Oooo

Ooooooogogoe O
O Ooo0ooao

I o

[ |

O Ooo0oooao

[ e o

O

O
O

O

O
O
O
O
O
OJ
O
(]

O

o= 0O 0O

O

O Ooooo

Oooooogogooao
I B

OO oo

O Ooo0ooOoo
O Ooooo
O Ooo0ooo
O Ooooo
Oo0ogQgoo
O Ooooo
O 0Oo0ooOoo
O Ooooo
OO oOgooo
O Ooooo
O OoOooo
O Ooooo
O OoOooo
O 0Oooo

O 0Ooo0ooo
O Ooooo

OoOooooooogooao

oD OO

O
O
O
O
OJ
O
OJ
O
O

O
O
O
O
O
O
O
O

(10)

O O

O O0Oo0Oood
OOo0oo0ooooOooOoao
OooooooogogQgoo

[

O

O 0oodg

O O
O 0ooo

|
|

O

[ e I I

O

O

O

O Ooooo
O 0Oogoeoe
O 0Ooooo
O OoOgoao
O Ooooo
O OoOgoao
O 0Oooo

O
O 0O oo

(]

OoOoo0ooog

O oos

Oo0oO0OooOoooogB
Ooo0ooooogogQgoo

OB

O O

O Oooo
OO oOooo
OoOoo0oooodg
O 0Oo0oo0ood

O
O

[ B |

O

O
O

Oooo0oo0oogoad

(]

O
O OooOooo

0O

O O

O

O oOooQgooe

O Oooo

(]

O O

OO0 oooooggogao
]

[ o R |
O Oooo

O

[ Ry |

OooOo=2 Oogdo
O Ooooo

0O

I I
OOoo0ooog
O O0Oo0oood
O 0OooooB

(]

JP 2014-509596

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

O O
O O
0og
O O
O O
O O
O O

O
O

O OooOooo
O Ooooo
O O oo

O Oooo
O O o

O

= O d
O 0Oooo

O o
O Oooo
O 0Ooo0ooo
]
O o0Oooo

O

m]
o R

[ O o R |
OooooooogooQgoo
OooobQ2 Ooogo
OooooooogooQgoo
OOo0oooooggoao

O0Ooo0oo0ooao

O 0Oooo
OOo0ooooogQgoao

O

oo
O Oooo
O OO

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

O o
O O
O O
O O
oo
O O
O O

O
O 0Oooo

I B
o

OoOoo0ooog
OoOoooog
I B

(]

O
O
O
O
O

O Ooo0ooao
O Ooooo
O Ooo0ooo
O Ooooo
O Ooo0ooo

[ e i R

(]

Ooooogooo 9
OOo0ooooogQgoao

[

(]

O
O
O

O
O
O
O

2014.4.21

O oOooo

O 0OoO0od
O oo o

O Oooo

O

O

O o0Oooo

(]

(]
=

OoOoo0ooodgdg

I B
OoOoo0ooog
Ooo0oOooos

O

O O0Oo0oood O 0O oo
OoOooooooOooOoao

O Oooo oo

O 0Oooo

O

O o0Ooo

O

10

20

30

40

50



O OooOooo
L o I o

OoOooooo0oooooooooogogoao

OO0 oooooogogoog
OO0 oo oooggog
OO0 o ooooogoQgog
OO0 oo ooogogg
oo o ooooogoQgog
OO0 oooooggg

B Cl

O
Lol i R |
o oo
O OO
O
[ R

OoooooooooooooDooogogooooaog

Oo0OoOoo4o0oU0ooDoDooUogUooDoDoogooooaog
]

O Ooooo
O OooOooo
O Ooooo
O OooOooo
O Ooooo
O OooOooo
O Ooooo
O 0Oooo
m]

O
O 0Ooo0ooao

|
OOo0ooooooooooooooooogoaog
m]
[
O 0Oooo

m]
]

Oooooogogooao
Ooooogogoao
Ooooooogogogoao
Oooooogogoao
Ooooooogooao
Oo0oooogogoao

O O

O O

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O

OooocooooOoooDoooogogooogoo
|
|
[
|
[
|
[
|
[
|
[

Oooooo4oooooooooooogodg

—~
~—

(In

O Ooooo
O OoOooo
O Ooooo
O OooOooo
O Ooooo
O Ooooo
O Ooo0ooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Oo0ooOoo
O Ooooo
O O0Oo0ooao
O Ooooo
OO oOooo
O Ooooo

O O
O Od
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 0Ooo0ooOoao

O

1)

O Oooo
O 0Oo0ooo
O Ooooo

O
O
O
O
O

i3k

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

|
|
[
|

O
|
O

[
|
]
|

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

JP 2014-509596 A 2014.4.21

goooooao

, 00,000

oooof oo

oo

gooboooao

goggao
gadgao
oooOao

goao
uoao
ogoan

OJ
O
O
O
O
O
O

00O, 0O
oDoooo

gogooan

10

gogooan

20
gogooan
gogooano
ooooOao

30

\ oS
,(CR),

40



O oo oooogogoooao

OooooooooooogQgog
OO0 o0oDoogogoooooggdg
OoDoooooooooogQgog

OO0 ooDoooggogoao
OooooooogogoQgooao
OO0 oooooggogooao

O Ooooo
O OoOgoo
O Ooooo
O Oogoo
O Ooo0ooo
O Ooogooo
O Ooo0ooo
O Ooooo
O Ooo0ooo

Ooooooooooogao

O Ooooooogoooao

Ooooooooooodao

[

O
O
O

(1)

OoooooOoQgoooao
Oo0oooogodgogoao

O

Iz

O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O O o

O Ooooo
OO oOooo

O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo

O Oooo
OO oo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O O0ooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0ooo
O Oooo
O 0O oo
O Oooo
O 0Ooo
O Oooo
O 0O oo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
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
O
O
O
O
]
O
(]

—~

V)

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

O 0o oo

S
J(CR’),

O 0o oo
O 0o oo
O 0o oo

(12)

THHEAL

—

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

O

Ooo0Oood

N
U
B

O Oooo

\

O

Ooo0Oood

JP 2014-509596 A 2014.4.21

’
N

A

(1)

O
O
O
O
O
O

|

O

O o0OooOofd
Ooo0Oood

Iz

00
00

O 0o oo
I Y o [

O Oooo

O O oo

O Oooo

10

DI
oo
g

O

O
O
O

20

O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo

30

40

O O oo
O 0o oo
O 0o oo
O 0o oo
I [ [
O 0o oo

50



(13) JP 2014-509596 A 2014.4.21

oooooao
0000

H NH !

\ 2 R\, NH,

/ \< NaOH /R1X /Nj<

N N >

\\N/ N\\N/
0000000000000 000000000000000000000000000
0000000000000000000000000000000000000000
0000000000000 000000000000000000000000000 10
00000
oooooao
0000

.

R\ NH R1\ NH,

N4<

/ H NaNO,/HCI /N_<\

Ho N7 > Na. _N

H \ Nt

H

0000000000000 000000000000000000000000000 20
0000000000000000000000000000000000000000
0000000000000 000000000000000000000000000
0000000000000 000000000000000000000000000
0000
oooooao
0000

H, NH, R1\ NH,

/N \< NaOH /R'X /N—<\

NN > Na N 30
0000000000000 000000000000000000000000000
0000000000000 000000000000000000000000000
0000000
oooooao
0000

T
1
R NH
N N 2
Y\H HCOOH \N
He _N - N/ \N 0
\T/\R1 NS
H

goooboooooobooooboooobobboooobbooooobobooooboooooan
ugogobooooobobooooboooobboooobboooobboooobobooooaon
gooocooao



(14) JP 2014-509596 A 2014.4.21

2
N
A

OO0 ooo

O OooQgoo

Oooooogogoao
OO0 o0oooogogoao
Ooooooogogogoao
Oo0oo0ooogogoao
Ooooooogogogoao
Oooooogogoao

O

OoOoood
OoOoood

(Vi)

Cl

(N

OEt

X

Y-
,(CRY),

Y

N

gooboboooobboooobooooboboooobobbooobbooooonn
gboboboooobbooooobooooobobooooobbooooboboooooan
gooooboOobooooooan

R2
/N\ o) R’
®E o
o N = X
N N N
H J(CRY),
Y
R4

0

oooobObOoOoO0oDoooooooOobobbooooooocobobobbbobooooooooobooao
ooobboooooooooboobbbobooooooobobbbobooooooboooboao

goooand
oooOao

X 5

3
R? o R
/N\‘

O HO X\ s
N (CR 2)
N NH, + / "

Y
R4

(V)

E

O Oooo

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

O O oo

O Oooo

O O oo

O Oooo

O 0o oo

O O0ooo

O 0o oo

O 0Oooo

O Oooo

O 0o oo

O Oooo
O O0ooo

&AL
0

R \
N
N X
N N N
H /(CR I
Y
R4

O Oooo

O
O
O
]
O
OJ

O

O 0o oo

JE—

O Oooo

O o0ood

|

O Oooo

O oOood

|

O
OJ
O
O
O

()

goo’
ugooano
ogooao

oooao
gooao

gooano

gooano
ugooano
gooao

gooao

gugooano

10

30

40



(15) JP 2014-509596 A 2014.4.21

ooooobobooooooooobbbooooooooobbobobooooooboooDbOoo
cooooooooobDOoooobboooooboboobooooDUoobooopObOoOoDbDOoDbDO
gooocooObOoOO0oo0oooooan

gooooao
gooobao

R NH,
RZ Ot NaOH / HCIO,/NaNO,
W NH,OH x HCI / [R5

. /A
(@) (e I\'I\O/N
0000000000000 0000000O000000O0O0O0O0O0O0OO0OO0O0OO0OOaO
0000000000000 0000O0DO0O0O0O0DO0DO0DO0DO0DO0DO0DO0DD0DO0DO0DDODDODDO0DDODOO
0000000000000 00000000O00O0O0O0O0O0O0O0O0O0OO0O0OO0O0O0OOaO
o0000000000000000000000000O0O0O0O0O0O0OO0OO0O0OO0OOaO
0000000000000 000D000OO0D0O0O0DO0DO0DO0DO0DO0DO0DD0DO0DO0DD0DDODD0DODODOOaO
000000000000 O0O0O0O0OaO
oooooo
ooooo
o O
NH,OH x HCI | NH,  EtOH/NaOAc
CN | NH,
EtOH /32 Bt N~ on 7\
o

0000000000000 00000000O00O0O0O0O0O0O0O0O0O0OO0O0OO0O0O0OOaO
0000000000000 0000000000000O0000O0O0OO0OO0O0OO0OOaO
0000000000000 000D000OO0D0O0O0DO0DO0DO0DO0DO0DO0DD0DO0DO0DD0DDODD0DODODOOaO
000000000000 O0O0O
oooooao
Oooooo

H,N NH, X NH,

7—</\ v F<a¥—| > <

NN N

o}

000000’ 0000000000000 0O00O0D0DO0D0D0DO0D0DD0O0O0DODODODODOOO
0000000000000 00000000000000O0O0OO0O0O0OO0OO0OO0O0OO0OOaO
0000000000000 0000000O000000O0O0O0O0O0O0OO0OO0O0OO0OOaO
0000000000000 00000D000O00DD0DO0DO0DO0DO0DO0DO0DO0DO0DD0DDODDO0DDOOaO
0000000000000 00000000O00O0O0O0O0O0O0O0O0O0OO0O0OO0O0O0OOaO
0000000000000 00000000O0O00O00O0O0O0O0O0O0OO0OO0OO0OO0OOaO
0000000000000 0000O00O0O0O0OO0DO0DO0DO0DO0DO0DD0DD0DO0DO0DD0DO0DDO0DDOOaO
OoO0oO0oO0oO0oO0oO0oO0oOoOoo
oooooao



s e e e s e e e s [ [y

Iy e [y o

s s e e e s [ [ [y

OoOooo0ogoao

e I B

s s e ey e s [ [y o

e s s e e ) e s e e s [ [

Oooooooooood
OO0 oDooogogooood
Oooooooooood
Oooooogoggooood
Oooooooooood
OoDoooogogooood
Oooooooooood
OooooogoQgooood
Oooooooooood
OoooooQgooood
Oooooooooood
Ooooooogooood
Oooooooooood
Ooooooogooood
Oooooooooood
Ooooooogooood
Oooooooooood
Oooooooooood
OOooooooOoooood
Oooooooooood
OO0 oDooogo4Qgooood

O oo oooogdg
O Oo0Dooooogdg
Oo0oooooogdg

OooooooogoQgoo
OO0 oooooggogo
OooooooogoQgoo
OOo0oooooggogog
OoooooooQgogoo
OOo0oooooggogoao
OoooooooQgogoo
OOo0oooooggogoo
OoooooooQgoo
OO0 ooooogQgogoo
OoooooooQgooao
OO0 ooooogogQgogoo
OoooooooQgoogoao
Ooo0ooooogogQgogoo
OoooooooQgoogoao
OooooooogogQgogoo
OoooooooOoogoao
Ooo0ooooogogQgogoo
OoOooooooOoogoao
OooooooogoQgogoo
OO0 oooooggogaog
OooooooogoQgogoo
OO0 oooooggogog
Ooo0ooooogogQgogoo
OO0 oooooggogog
OooooooogogQgoo
OO0 oooooggogog
OoooooooQgoo
OOo0oooooggogo

O 0Ooo0ooo
O Ooogoao
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogooo
O 0Ooo0ooo
O Ooogooo
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogooo
O 0Ooo0ooo
O 0OooOgooo
O 0Ooo0ooo
O 0Ooooo
O 0Ooo0ooo
O 0Ooo0ooo
OO oOgogo
O 0Ooo0ooo
O O oOgoao

O oOoooo
O Ooooo
O oOoooo
O Ooooo
O oOoooo
O Ooooo
O oOoooo
O oOoooo
O oOoo0ooo
O oOoooo
O oOoo0ooo
O oOoooo
O o0Ooo0ooao
O oOoooo
O 0Ooo0ooao
O oOoooo
O 0Ooo0ooao
O oOoooo
O 0Oo0oo0oao
O oOoooo
O 0Oo0ooo
O oOoooo
O 0Ooooo
O oOoooo
O 0Ooooo
O oOoooo
O 0Ooooo
O oOoooo
O Ooooo
O oOoooo
O Ooooo
O oOoo0ooo

OoOoo0oooogd
Oooo0oood
OoOoo0oooogd
OooOoo0ooood
OoOoo0oooogd
OooOoo0ooood
OoOoo0oooogd
OooOoo0ooood
OoOooooogd
OooOoo0ooood
OoOoo0oooogd
OooOoo0ooood
Ooooooogd
OooOoo0ooood
Ooooooogod
OooOoo0ooood
Ooooooogod
OOo0o0oooogd
Ooo0ooooogod

HE; R2-H

(16)

Y

O Oooo

Oooo0oooogod

JP 2014-509596 A 2014.4.21

OoOoo0oooogd
OooOoo0ooogod
OoOoo0oooogd
Oooo0ooogod
OoOoo0oooogd
OooOoo0ooood
OoOoo0oooogdg
Oooo0ooood
OoOoo0oooogd
OooOoo0ooood

oo oooooQgogoo
OO0 oooogogog
OoooooooQgoogoo
O o0ooooogogog
Ooooooogogoo

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

O oOoooo
O oOoo0ooao

OO0 oDooogogQgooood
Ooooooogooood
OO0 oDooogoggooood
Ooooooogooood
OO0 oDooogogooood
Oooooooooood
OooooogogQgooood
Oooooooooood
Oooooogogooood
Oooooooooood
Oooooogogooood
Oooooooooood

10

20

30

40

50



OooooooooooooooOoooOoooOoooOhoooDoDoooOooooooDoooooooooooOoooOod
e )y e A A
OoOooooOooooooooooOoooOoooOo oL oooOoOoDoooOooooooboDoooooooooooOooOooOod
I e A A A

OooooOooo0ooooo0o o0 oo ooo0ooDobo0ooDooogooao
s e e e e e e s e e [ Y I Y

O 0O oo
O 0O oo
O oOooo
O Oooo
O o0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O oOooo
O o0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo
O oOooo
O 0Oooo
O oOooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O oOooo
O 0Oooo
O oOooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo
O oOooo
O o0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo

Ooooooo0oooooQgooao
Oo0Doooo4gogooooogogogoao

O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O o0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O oOooo
O o0ooo
O oOooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo

O 0Ooooo
O Oogogo
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogooo
O 0Ooo0ooo
O 0Ooogooo
O 0Ooo0ooo
O 0Ooogooo
O 0Ooo0ooo

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

O o0 oooogogo
O oD oooogogog
oo oooogogo
O oD oooogogog
oo oooogogo
O oo ooogogog
Oooooooogogo
O oo ooogogoQg
Ooooooogoogo
O o oooogogog
Oooooooogogo
O o oooogogog
Ooooooogogoo
oo oooogogo
Ooooooogogoao
oo oooogogoo
Ooooooogogoo
oo oooogogoo
OooooooogooOgoao
O o0 oooogogoo
O 0D oooogogog
O o0 oooogogo
O oD oooogogog
oo oooogogoo
O oD oooogogog
oo oooogogo
O oD oooogogog
oo ooooogogoo

Oo0oooooooooooogogooi;o
OO0 ooDoogoguogoooogogoaoio
Ooooooooooooogogoo;o
OO0 oooogog4ogoooogogoaoio
Oooooooooooooogoooo
OOo0oooooooooogogooao
Ooooooooooooogoogoooo

OO0 oo ooogoooooogogogog
Oo0oooooooooooogogo-g
OO0 oDoooogoooooogogogog
OooooooooooooooQgogoQo
OO0 ooooooooooogogog
Oo0oooooooooooogoogoQg
OO0 oDoooooooDooogogoQg
Ooo0oooooooooooogoogao
Oo0ooDooooooDooogogoQg
Ooo0ooooooooooooogoogoaog
OO0 oDoooooooDooogogoQg
Ooooooooooooooogoogoaog
Oo0oDoooooooooogogo-g
OO0 0o ooogogooooogogogodg
OO0 oDoDooooooDooogogogogo-g
OO0 Do ooogogooooogogogodg
OO0 ooDooooooooogogo-g
OO0 Do ooogogooooogogogog
OO0 ooDoooooooooogogooQg
OO0 Do ooogoooooogogogog
OO0 oooooooooooogogoo-g
OO0 oo ooogoooooogogogog
OO0 oooooooooooogogoQg
OO0 oo ooogoooooogogog
OO0 oooooooooooogogoQg
OO0 oDoooooooooogogog
oo oooooooooooQgogo

an

O 0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo
O 0ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O o0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O oOooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo
O oOooo
O o0Oooo

|

JP 2014-509596

O d
[ |
O d
O
O
O
O

Ooooogogaog
Ooooooogoogao
OoooogogaoQg
OoooooOoogao
Ooooogogao
OoooooOooQgao

2014.4.21

10

20

30

40

50



e e e Y Iy

OO0 o0Doo4-odU0oooDoo4Uogoooooggdg
OoooooooooooooooogQgQg
Oo0oDoo40odo0oooDoooooooooggdg
OoooooooooooooooogQgQg
Oo0ooo40odo0ooDoDoo4ogoooooggdg

e A |

Ooooooo0ooDooo4o0 oo oooo0oooDoDooogooooaog

I e A B |

Ooooooo0ooooo o0 oo ooooDooDoooogooooaog

s s s e e e e s |

OOo0oooooo0ooooooooooogooao
OO0 o0DoDoo4o0dooooo4ggooooogoggogooao
Ooooooo0ooooooooooogooao
OO0 o0Dooo4odooooo4ggooooogoggogogoao
Oooooooooooooooooogooao
OO0 ooDooo0ooooo4ogooooogogogogoao
Ooooooo0ooooooooooogooao
OOo0ooDooo0ooooo4ogoooooogoggooao
Oooooooooooooooooogooao
OOo0ooooo0ooooo4ogoooooogoggooao
Ooooocooooooooooooogooao
Oo0oooooo0ooooooooooogogooao
Ooooocooooooooooooogooao
OOoooooo0ooooooooooogogooao
Oo0ooooooooooooooooogooao
Oo0oooooo0ooooooooooogogooao
OOo0ooooooooooooooooogooao
OOo0oooooo0ooooooooooogooao
Oo0ooooooooooooooooogoOooao
OOo0oooooo0ooooooooooogogooao
OO0 0o oodooDooodooooogoggogogoao
Oo0oooooo0ooooooooooogooao

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
O

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

Oooooooooooogoooao
OO0 oDoDoo4gogooooogogooao
Ooooocooooooogoooao
OO0 oDoDoo4gogooooogoooao
Ooooocooooooogoooao
OOoooDoo4oooooogoooao
Ooooocooooooogoooao
OooDoooo0oooooogoooao
Ooooocooooooogoooao
OooDooooooooogoooao
Ooooocooooooogogoooao
Oooooooooooogoooao
OOooooooooooogoooao
Oooooooooooogoooao
OOoooocoooooooogoooao
Ooooooo0ooooogoooao
OOooooooooooogooooao
Ooooooo0ooooogoooao
OOo0ooooooooooooOooOoooOoao
Ooooooo0ooooogoooao
OO0 o0DoDoo4dooooodJgogogooao
OooDooooooooogoooao
OO0 o0DoDoo4dogooooogogogooao
Oooooooooooogoooao

(18)

]

|

JP 2014-509596

OO0 oooooQd0ooDoooog oo ooogogog
Oo0ooooo o0 oo ooo o0 oo ooogQgog
OO0 ooouoQg0ooDooogggooooogogog
Oo0ooooooo0 oo ooo o0 ooooogoQgoQg
OO0 oooouo4o0ooDooogogooooggog
Oo0ooooooo0 oo ooo o ooooogoQgog
OO0 ooDoooo0ooDooogogooooogogog
Ooo0oooooo o0 oo ooo o ooooogoQgoQg
Oo0ooooo4o0ooDooogogoooooogogog
Ooo0oooooo0 oo ooo o ooooogogoQgo-g
Oo0oooooo0ooDooo4ogoooooogogog
Ooo0ooooooo0ooDooo o ooooogogQgo-g

OJ
O
O
O
O
O
O

OO0 ooooogQgoooooggogaog
Ooo0oooooooooooogQgoo
OO0 ooooogogoooooggogao
Ooo0oooooooooooogogoQgoo
OO0 ooooogogoooooggogao
Ooo0oooooooooooogogoQgoo
Oo0ooooogogoooooggogoao
Ooo0oooooooooooogogoQgoao
OO0 ooooogogoooooggogoao
OoooooocooooooogooQgoao

O
O
O
O
O

2014.4.21

10

20

30

40

50



e e e Y Iy

A I A
Oooooo0oooooOoooOooooooooooOoooOoooOoooDoooDoooooooooobooOoooOod
A I A
Oooooo0ooooooooOoooDoDoooOoooOoooOoooOoooOooobDoooooooooobooOoooOod

OO0 ooDoogogogoooogogoao

OooooooogogQgoo
OO0 ooooggogao
OooooooogogQgoo
OOoooooogQgogao
OooooooogoQgoo

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

Oo0o0oooodo0ooooodUooDooUoUUoooDoDoooUooooogogdg

OOoo0oooao

OOoo0ooooo
O 0O0ooooaog
OOo0o0ooooao
O O0oooooaog
OOoo0ooooao
O Oooooaog
OOoo0ooooao
O Oo0ooooaog
O Ooo0ooooao
O Ooo0ooooaog
OOoo0ooooao
O Ooooooaog
O Ooo0oo0oooao
OOoo0ooooaog
O Ooo0ooooao
O Ooooooaog
O Ooo0ooooao
OOoooooao

oo oooogogoo
O o oooogogog
oo oooooQgogoo
OO0 oooogogog
oo ooooQgogoo
O oo ooogogoQg

OoOoooood
OOoo0ooood

O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
OO oo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0ooo
O Oooo
O 0Oo o
O Oooo
O 0OoOoo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo

O Oo0oooao

O 0Ooo0oooao
O O0Oo0oooao
O 0Ooo0oooao
O Ooo0goooao
O 0Ooo0oo0ooao
O Ooo0oooao
O 0Ooo0oo0ooao
O Ooo0oooao
O 0Ooo0oo0ooao
O Ooo0oooao
O 0Oo0oo0oo0oao
O 0Ooo0oooo
O 0Oo0oo0oo0oao
O 0Ooo0oooo
O 0Oo0oo0oo0oao
O 0Ooo0oooo
O 0Oo0ooO0oo0oao
O 0Ooo0oooo
O 0Oo0gooao
O 0Ooo0oooo
O Oo0gooao
O 0Ooo0oooo
O O0Oo0oooao
O 0Ooo0oooo
O O0Oo0ogooao
O 0Ooo0oooao
O Oo0oooao
O 0Ooo0oooao
O Ooo0oooao
O 0Ooo0oo0ooao
O 0Ooo0oooao
O 0Ooo0oo0ooao

OOoo0oooaoo

O Oooooao

O 0Ooo0oooao

O Oooooao

O Ooogoog
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O 0Ooogooo
O 0Ooo0ooo
O 0Ooogoo
Y [ Y
O Ooogoo
Y [ Y
O 0OooOgoo
O O ogoog
O 0Ooogooo
O O ogoog
O 0Ooo0gooo
O Ooogoog
O 0Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo

OoooooOoogao

O0Ooo0oooao

Oo0ooogogao

O Ooo0oooao

OoooooOoogao

O0Ooo0oooao

Ooooogogaog

O Ooo0oooao

OoooooOooOgoao

O0Ooo0oo0ooao

Oooooogogao

OOoo0oooao

OoooooOoogoao

O0Ooo0oo0ooao

(19)

Oooooogogao

OOoo0oooao

Oooo0oooOoogoao

O 0Ooo0oo0ooao

OOoo0oooao Oooooogogao

O
O
O
O
O
OJ
O

Oooooooogoao

O0Oo0oo0ooao

Ooooooogogao

OOoo0oooao

O0Oo0Ooo0ooa.o
OoOoo0oooogo
OO0Oo0oooog
OoOoo0oooao
OO0Oo0oooog
OoOoo0oooao
O0Oo0oooog
O0Ooo0oooo
OOoo0oooog
Oo0Ooo0oooao
OOoo0oooaog
I B
OOooooaog
O0Ooo0oooao
OoOooooaog
I B

OoooooOooOgoano

O 0Oo0oo0ooao

OoooooQgogoao

OOoo0oooao

OoOoo0oo0odgao OoOooo0oogoood

|

Oooooogogoao

OOoo0oooaoo

JP 2014-509596

Oo0ooogogaog
OoooooQgogao
OOo0ooogogaog
OoooooQgogoao
Oo0ooogogaog
OoooooQgoogoao
OOo0ooogogao

O OoO0oooo
OOoo0oooao
O Ooo0oooao
O0Ooo0oooao
O Ooo0oooo
O0Ooo0oooao
O Ooo0oooao

]
O
[
O
O
O
O

O O0Ooo0oooao Oooooooogoao

O
O

2014.4.21

Ooooogogao

O Oooooao

OoooooOooQgao

O0Ooo0oooao

Ooooogogaog

OOooooao

OoooooOoogoao

O0Ooo0oo0ooao

(]

10

20

30

40

50



OooooooooooooooOoooOoooOoooOhoooDoDoooOooooooDoooooooooooOoooOod
e ) e A A

OoOooooooooooo0o oo oDoooD oo oooo0oDoDooogoooao

Oo0oooooooooooogoQgg

e s e R e e ) e ) e e e s e s Y Y Y
e ey I
e s e e e R e ) e ) e e s e s Y Y

Ooooooogogooaoo
Ooooogogoao
Ooooooogogogoao

O Oo0Oo0ooooao
O O0Oo0ooooaog
O Oo0Oo0ooooao
O Oo0ooooaog
O Ooo0ooooao

Ooo0ooooogogQgogoo
OO0 oooooggogog
OoooooooQgoogoo
OO0 oooooggogo
OoooooooQgogoo

O

O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O o0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O oOooo
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Ooo
O oOooo
O 0Ooo
O 0Oooo
O 0Ooo

O Ooooo
OO oOooog
O Ooooo
O OooOooo
O 0Ooooao
O OooOooog
O 0Ooo0ooo
O OooOooo
O 0Ooo0ooao
O OooOooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooOoao
O OooOooo
O 0Oo0ooOoao
O OooOooo

Oooooooogdg

Oooooogg

Oooooooogdg

OOoo0oooogogg
Oooo0oooQgdg
OOooooogogg
Oooo0oooQgdg
Oooooogogdg
OoOoo0oooQgdg
OOooooogoogg

O O0ooo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O 0ooo
O Oooo
O 0Ooo
O Oooo
O 0O oo
O Oooo
O 0O oo
O Oooo
O 0Oooo

Oooooogdg

Oooooooogodg

OOoo0oooaog
O0Ooo0oooa.o
OOoo0oooaog
O0Ooo0oooa.o
OoOoo0oooaog
O0Ooo0oo0ooa.o
OoOooooaog
O0Ooo0oo0ooa.o
OoOooooaog
O0Ooo0oo0ooao
OoOoo0oooaog
O0Ooo0Oo0ooao
OoOoo0oooaog
O0Oo0Oo0ooa.o
OoOoo0oooo

Ooooogogaog

Ooooooogdg

OoooooooQgoogoo
OOo0oooooggogoao
OoooooooQgoogoao
Oo0oooooggogoo
OoooooooQgogoao
OO0 ooooogoggogoo
OoooooooQogogoao
Oo0ooooogogQgogoao
OoOo0ooooooogoogoao
Oo0ooooogoggogoao
OoooooooOgoogoao
Oo0ooooogoggogoo
OoOo0ooooooOooOoao

Oooooooogodg

Ooooooogdg

Oooooooodg

Oooooooogdg

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

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

OooooooOodg

Oooooooogdg

Oooooooodg

(20)

Oooooooogdg

Oooooooodg

Oooooooogdg

O 0ooo
O Oooo
O 0Oo o
O Oooo
O 0OoOoo
O Oooo
O 0Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo
O Oooo

Oooooooodg

Oooooooogdg

Ooooooooadg

O o0 oooogogoo

O
O
O

Oooooooogg

O OoOooo
OoOoo0oooao
O0Ooo0oooog
OoOoo0oooo
O0Ooo0oooog
OoOoo0oooao
O0Ooo0oooog
Oo0Ooo0oooao
OOoo0oooaog
Oo0Ooo0oooao

OOo0ooogogaog
O o0 oooogogo
O oD oooogogog
oo oooogogoo
O oD oooogogog
oo oooogogo
O oD oooogogog
oo ooooogogoo
OO0 oooogogog
oo oooooQgogo

|

Oooo0oogoood

Oooooooogg

JP 2014-509596

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

O
O
O
O
O
O
O

O o0Doooogdg
Oooooooogdg
OOooooogdg
Oooooooogdg
Oooooogdg
Oooooooogodg
Oooooogdg

O

OoooooooQgodg

2014.4.21
gooano
gooao
gugooano
gooano
gooano
gugooano
gooao
gooano
ugooano
gooao
gooao
gooao
gooano
gugooano
gooao
gooano
gooano
gooao
gooao
gooao
gooano
gugooano
gooano
gooao
gooao
gooano
gooano
gooano
gooao
gooao
gooano
gooao
gooao
gooano

10

20

30

40

50



e e e Y Iy
e s e e s e e e e ) e ) e e e e s e s Y Y Y
v e Y Iy
e s e R e e ) e ) e e e s e s Y Y Y
e ey I
e s e e e R e ) e ) e e s e s Y Y

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
O
O
O

OoOoooood
OOooooogod
OoOoooood
OOooooogod
OoOoo0oood
OOooooogod
OoOoo0oood
OOooooogod
OoOoo0ooood

O0Ooo0oooao
O 0Oo0oooo
O0Ooo0oooao
O Ooo0oooao
O0Ooo0oooao
O 0Ooo0oooao
O0Ooo0oooao
O Ooo0oooo
O0Ooo0oooao
OOoo0oooao
O0Ooo0oo0ooao
O 0Ooo0oooao
O0Ooo0oo0ooao
O 0Ooo0oooao
O0Ooo0oo0ooao
O0Ooo0oooao
O 0Oo0oo0ooao

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

O
O
O

O
O
O

O OoOo0ooooaoo
O O0Oo0ooooao
O OoOo0ooooaoo
O Oo0ooooao
O Ooo0ooooaoo
O Ooo0ooooao
O Ooo0ooooao
O O0Oo0ooooao
O 0Ooo0ooooao
O Ooo0ooooao
O 0Ooo0oo0oooao
O O0Ooo0ooooao
O 0Ooo0oo0oooao
O 0Ooo0ooooao
O O0Oo0oo0oooao
O Ooo0ooooao
O O0Oo0oo0oooao
O Ooo0ooooao
O O0Oo0oo0oooaoo
O OoOo0ooooao
O O0Oo0ooooao

OoOoo0ooood
OO0Ooooogod
O Ooooo

O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O
O OO

O

O Oo0oooogod
OoOoo0ooood
O Ooo0oooogod
OoOoo0ooood
OOooooogod
OoOoo0oo0oood
OOoo0ooood
OoOoo0oo0oood
OO0Ooo0ooood

O Ooo0oooao
O 0Ooo0oo0oo0oao
O Ooo0oooao
O 0Ooo0ooOoo0oao
O Ooo0oooao
O 0Ooo0oo0oo0oao
O Ooo0oooo
O O0Oo0ooO0oo0oao
O Ooo0oooao
O O0Oo0oo0oo0oao
O Ooo0oooo
O O0Oo0ooogoao
O Ooo0oooao
O Oo0oooao
O Ooo0oooao
O Oo0oooao
O Ooo0oooao
O Oo0oooao
O 0Ooo0oooao
O Oo0oooao
O 0Ooo0oooao
O Ooo0ooogoao
O 0Oo0oooao
O Ooo0oooao
O 0Ooo0oo0oo0oao

O 0Oooo

O
OOoooood

(1)

O

00
oo

O
O

O 0Oo0ooao
OOoo0ooood
OO0Ooo0oo0oood
OoOoooood
O0Ooo0oo0oood
OoOoooood
O 0O0o0oooogod
OOoooood
O O0Oo0oooogod
OoOoo0ooood

O
O
O
O
OJ
O

O Ooooo
O 0Ooo0ooo
O Ooooo
O O0OoOgoao
O Ooooo
O O0OoOgooo
O 0Ooooo
O Ooogoo
O 0Ooooo
O Ooogoao
O Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogooo
O 0Ooo0ooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooo

O

O

O

O0Ooo0oooao
O0Oo0Oo0ooao
O0Ooo0oooao
O 0Oo0oo0ooao
O0Ooo0oooaoo
O0Oo0oooaog
O0Ooo0oooaoo
O 0Oo0oooao
O0Ooo0o0ooao
O0Ooo0oooaog
O0Ooo0o0ooao
O0Ooo0oooao
O0Ooo0o0ooao

JP 2014-509596

gooooad

oad

OJ
O

O

OJ

O

OOoo0ooood
O O0Oo0oooogod

O

O
O
O
O
O
O
O
O

O

O 0Ooooao
O Oooooogod

2014.4.21

gooano

O

OOoo0oooogod
OoOoo0ooood
OOoooood
OoOoo0oo0oood

O

O

O

10

20

30

40

50



O O

[ s e v B

|

= 0O

[ s

Oooocooooogoogoog
e e e e A I B |

O A

OJ
O
OJ
O
OJ

O d

|

s s e B

OOo0oODooo0o4doooouUooUUoooDooggUgoooooogd

OO0 ooouogddooDooog oo ooogogog

O 0Ooooo
O Ooogoao
O Ooooo
O Ooogoao
O 0Ooooao
O Ooogooo
O 0Ooo0ooo
O Ooooao
O 0Ooo0ooo
O Ooogooao
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooo
O Ooooo
O O0OoOgoao
O Ooooo
O O0OoOgooo
O 0Ooooo
O Ooogoo
O 0Ooooo
O Ooogoao
O Ooo0ooo
O Ooogoo
O 0Ooo0ooo
O Ooogooo
O 0Ooo0ooo
O Ooooo
O 0Ooo0ooo

Ooo0oooooooooooogoQgdg
OO0 ooDooogogogoooooggg
Oo0oooooooooooogoQgg
OOo0ooDooooooooggg
OooooooooooooogoQgg

Ooooooogogooao

OO0 ooooogoQgog

O
O

OOo0oooodgogoao

OO0 oooooggog

Ooooooogogooao

OoooooQogooao
Ooooogogoao
OoooooOgooao
Ooooogogooao
OoooooOoooao
Ooooogogooao
OoooooOooOooao
Ooooogogooao
OoooooOooOooao
Ooooogogooao
Oooo0oooOoogooao
Oooooogogooao
OoooooooOooao
Oooooogogooao
Oooo0ooocOoogooao
Ooooogogooao
OoooooOoogooao
OoooooQgooao
OO0 ooo-gogoao
OoooooQgogooao
Ooooo-gogoao
OoooooQgooao
Ooooogogoao
OoooooQgogooao
Ooooogogoao
Ooooooogooao
Ooooogogoao
OoooooOogogooao
Ooooogogoao
Ooooooogooao
Ooooogogooao
OoooooOoogooao

Oo0oooodgogooao

Ooooooogooao

OO0 oooogogoooooggog
Oo0ooooooooooQgog
OO0 oooogogoooooggg
OoooooooooooQgog
OO0 ooooooooooggog
OooooooooooooQgog
OO0 oooooooooogoggog

Oooooooodg

A I o Y i

O 0Oooo

Oooo0ooogogooao

Oooooodgogooao

Ooooooogooao

OooooogQgoao
Oooo0ooogoao
OooooogQgoao
Oooo0oooogoao
Oooooogogoao
Oooo0oooogoao
OoooooogoQgoao
OoOoo0oooogoo
OoooooogogQgoao
OoO0oo0oooogoao

(22)

Ooooooogogooooaog

O

Oooooooooooogaog

O Oooo

Ooooooogogoo

Oooooooooooogadg
OO0 oooooooooogogog

Oooooooogogoao

O 0ooo

OoooOooooooooOoooOod
Oooooooogooogoodg

O Ooooo

O

|
OoOoo0ogogooOogao

OoooooogQgoao
Oooooogogoao
OoooooogogQgoao
Ooooooggoao
OoooooogoQgoao
Ooooooggoao
OooooooQgoao
Ooooooggoao
Oooo0oooQgoo
Ooooooggoao
Oooo0ooogoogoao
Ooooooggoao
Oooo0oooogoao

|

SO o0o0ooOoogooag

O Ooo0oooao

JP 2014-509596

OO0 O0DoDoogogooooogg
oo ooooOoo fsOoo0goooogao
OO0 oDoDoogoggogooooogogg
Oo0ooooooooooQgog
OO0 oDoDoogogooooogogog
Oo0ooooooooooQgog
OO0 o0ooDoogogoooooggg
Ooo0ooooooooooQgog

O Oooo

2014.4.21

OOoooooggdg

OoooooooooooQgog
OO0 ooooogooooooggg
OoooooooooooQgog

10

20

30

40

50



e e e Y Iy

I Iy oy o

OooDoooDooooooogood

OoOooooooooooOooooOoooOooooooOoooDoDoooOooooooboDoooooooooooOooOooOod
I e A A A

Ooo0oooQgogao
OOo0ooogo-gogao

Ooooooo0ooooo o0 oo ooooDooDoooogooooaog

O 0Oooo

oo oooooogogoQg
OO0 ooooogogog
OooooooQgogoo
O oD oooogogo
OooooooQgoo
Oo0ooooogogao
Oooooooogogoo
Oooooogogao
OooooooQgogoo
Oooooogogao
OooooooQgogoao
Oooooogogoao
Oooooooogogoao
Ooooooogogo
OooooooQgogoao
Oooooooogogoo
OooooooOogogoao
Ooooooogogoo
Oooooooogogoao
OooooooQgoo
Oooooooogoogoao
OooooooQgogoo
OO0 oooogogog
oo ooooQgogoo
OO0 oooogogaog
OooooooQgoo
OO0 oooogogo
OooooooQgogoo
O ooooogogao
OooooooQgogoo
OO0 oooogogo
OooooooQgogoo
Oo0ooooogogao
OooooooQgoo
Oooooogogoao
Oooooooogogoao

OO0 oDoogogUoooDooUgUoooDooogogooooaog

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

O Ooooo
OO oOooog
O Ooooo
O OooOooo
O 0Ooooao
O OooOooog
O 0Ooo0ooo
O OooOooo
O 0Ooo0ooao
O OooOooo
O 0Ooo0ooao
O Ooooo
O 0Ooo0ooOoao
O OooOooo
O 0Oo0ooOoao
O OooOooo
O 0Oo0ooOoo
O Ooooo
O 0Oo0ooOoo
O Ooooo
OO oO0ooo
O Ooooo
OO oO0ooo
O Ooooo
O OoOooog
O Ooooo
O OooOooo
O Ooooo
O OoOooo
O 0Ooo0ooo
O OooOooo
O 0Ooo0ooo

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

O
OJ

Oooo0oooQgod
OoOoo0ooogd

OoOoo0oood
OO0Oo0ooodg
OoOoo0ood
O o B
Oo0Ooo0ood
O o B

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

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

OoOoo0ooogd
Oooo0oooOodg

O

SO 0Oo0odg

O

OooOoo0oooOod
OoOoo0ooogd
OooOoo0oooOod
OoOoo0oooogd
OooOoo0oooOod

O 0Oooo

OoOoo0ooodg
Oo0Ooo0ood
OOoo0ooodg
I R B
OoOoo0ooodg
O0Ooo0oood
OoOoo0ooodg
O0Oo0ood
OoOoo0ooodg
O0Ooo0oo0ood
OoOoo0ooogdg
O0Oo0oood
OoOoo0ooodg
OO0oOo0ooodg
Oo0Ooo0ooodg
OO0Oo0ooodg
OoOoo0ooodg

T O oOoog

O O

OooOoo0oooOod
OoOooooogdg
OooOoo0ooood
OooOooooogdg

(23)

oono
oo

O 0Oo0oo0ooao
O 0Oooo

O
O
OJ
O

O 0Oo0oo0ooao
O Ooo0oooao
O 0OoO0Oooo
O0Ooo0oooao
O 0Oo0Oo0ooao
O 0Ooo0oooao
O 0OoO0oooao
O0Ooo0oooao
O 0Ooo0oooo
O0Ooo0oooao

O

JP 2014-509596

goooooao

O O
O O
O g
O O
O O
O O
O O

OO0Oo0ooodg
Oo0Ooo0ood
OO0Oo0ooodg
Oo0Ooo0ood
OOoo0ooodg
Oo0Ooo0oood
OoOoo0ooodg
Oo0Ooo0ood

O
O o0Oooo

OJ
O
O
O
O
O
O

OJ
O
OJ
O
O
O
O

O0Ooo0oooao
O 0Ooo0oooao

2014.4.21

gooano

O Oooo
O 0Oooo

O o0Ooo
O Oooooao
O0Ooo0oo0ooao

10

20

30

40

50



Ooooooogg

s s e e e e I

e s e e s e e e e ) e ) e e e e s e s Y Y Y
v e Y Iy
e s e R e e ) e ) e e e s e s Y Y Y
e ey I
e s e e e R e ) e ) e e s e s Y Y

OoOoooooo4o0ooooo0o o0 oo ooo0ooooDoDoooooDooogogoao
Oo0ooooo40ooDooUgUoDoDooUUUUoDoDooogULoDooogogaog
OoOoooooooooooo o0 oo ooo0oooDoDoooooDooogogoao
Oo0ooooo0o40dooooU4UoDoDooUUUUoDoDoDoooUogoDooogogaog
OoOooooooo0oooooo o0 oDoDooo0o oo oDoDoooooDooogogoao
OOo0ooooo4U0ooooUogU0oDoDooUUUoDoDoDooooooDooogogaog
OoOooooooo0ooooo o0 oDoDooooooDoDoooooDoooQgogoao
Oooooo40oooooUo0oUoDoDoDooUooUoooDoDoooooooDooogogaog
Oooooooo0ooooo o0 oDoDooo0oo0ooDoDoooooDooogogoao
OoOOooooo4o0ooooo0U0DoDoDooUooULUoDoDoDoooooDooogogoaog
Oooooooo0ooooo o0 oDoDooo0ooooDoDoooooDooogogoao
OoOooooo40oooooo0o 4o oDoDooUooUoooDoDoDooooDooogogaog
Oooooooo0ooooo o0 oDoDooooooDoooooooooQgoQgoao
OoOooooo40oooooo0o U0 oDoDooUooUUoDoDoDooooDooogogoao
Oooooooooooooo0oDoDoooooDooooooooogogoao
OoOooooo4oooooo0o oo oDooUoo oo oDoooooDooogogoao
Oooooooooooooo0oooooooDoooooooooQgogoao
OoOooooo4oooooo0o o0 oDoDooUoo oo oDoooooDooogogoao
OoooooooooooooDooDoooooooooooooogoOgoao
Ooooooo40oooooo0o oo oDooooUoooDoDoooooDooogogoao
Oo0ooog0odooooUUdUooDoooUUUUoDoDooUoULoDooogogaog
Ooooooo4o0ooooo0o o0 oo ooooUoooDoDoooooDooogogoao
Oo0ooooo40dooDooUUdoDoDoooUUUUoDoDoDoUogULoDooogogaog
Ooooooo4o0ooooo0o o0 oDoDooo0ooooDoDoooooDooogogoao
Oo0oooo0o40dooooUg4UUoDoDoooUUUUoDoDooUogULoDooogogaog
OoOooooooo0ooooo o0 oo ooo0o oo oDoooooDooogogoao
Oo0ooooo4UdooooUgUdoDoDooUUUUoDoDoDoogoooDooogogaog
Oooooooo0ooooo o0 oDoDooo0o oo oDoDoooooDooogogoao
Oo0ooooo40ooooUooUoDoDooUUUoDoDoDooooooDooogogaog
Oooooooo0o0ooooo o0 oDoDooooooDoDoooooDooogogoao
OOo0ooooo40oooooog4U0oDoDooUULUoDoDoDoooooDooogogaog
OoOooooooo0ooooo o0 oDoDooooooDoDoooooooogogoao
OOooooo4o0ooooo0oUo0oDoDooUooUoooDoDoDoooooDooogogaog
Oooooooo0o0ooooo0o o0 oo ooo0ooooDoDoooooDoooQgogoao

Oo0ooDoooooooooogogoo
OO0 Do ooogogoooooggogog
OO0 oooooooooooogogoo
OO0 oo ooogogoooooggogog
oo oooooooooooogogoo

OoDoooo4gogooooogoggogog
Oooooocooooooogogoao
Oooooo4gogooooogoggogo
Oooooocooooooogogoao
Oooooooooooogoggogao
Oooooocooooooogogoao
Ooooocooooooogogao
Oooooocooooooogogoao
Oooooooooooogogoao
Oooooocooooooogogoao

Oooooogd

(24)

OOoooood

Oooooocooooooogogo
Ooooooooooooggogoao
Ooooooooooooogogoao
OoooocooooooogogoaoQo
OO0 oooo4dooooogogogog
Ooooocooooooogogoao
Oo0DoDooo4gogooooogogogog
Ooooocooooooogogoao
OoDoooo4gogooooogoggogog
Ooooocooooooogogoao
Oooooo4gogooooogoggogog
Oooooocooooooogogoao
OoDoooo4gogooooogoggogoQg
Oooooocooooooogogoao
Oooooo4gogooooogoggogog
Oooooocooooooogogoao
Oooooooooooogogogo
Oooooocooooooogogoao

JP 2014-509596

2014.4.21

10

20

30

40

50



e e e Y Iy
e s e e s e e e e ) e ) e e e e s e s Y Y Y
v e Y Iy
e s e R e e ) e ) e e e s e s Y Y Y
e ey I
e s e e e R e ) e ) e e s e s Y Y
s
e s e e e e e ) e ) e e e s e s Y
ey ) e [ [ I
e s e e e e R e e e s e Yy
s ) R [y ey [ [ Iy
e s e e e e ) e [ Y Y I
e [ [ Iy
e e e s Y Iy
ey ) R ) e
e e e ) [ [ e s Y Iy
s ) [y [ Iy
e e e e ) e e e e e [ Y Iy
ey ) R ) R [y I
e e Y
) R ) R [y Ay
e e e e Y Ay
Oooooooo0o0oOooo0 o0 oo ooo0 oo oo o o0 oo oo o0 o0 oD o oo o0oonDoDooo0oooDoooogoogooao
s e Y Iy
Oooooooo0ooooo0 o0 oo ooo0 oo oo o0 oo oooo0oo0oDooo0ooonDoDoooooDoooogoooao
e s e e Y Iy
e s e e e e R e ) e e ) e e e s e s [ Y Y Y
e e e ey e Iy
e s e e e e s e s [ Y Y
e ey ) e [ ey [ [ Y Iy
e s e e e e e ) ) e e e e s e s Yy
e R I
e s e e e e e e s e s [ Y Y
s [ e Iy
e s e e e e ) e e e s e s Y Iy
[ ey ) [ [ Iy
e e e [ e s Y Iy
e [
e s e e e s Y Iy
e ey ) Ry ) R ey Iy

(25)

JP 2014-509596

2014.4.21

10

20

30

40

50



e e e Y Iy

e s ) e e e e e s e s Y Y
e s ey ) s e ey e e I
s s e ) e e e e e e e e s e s Y Y
Ooooooo4o0oooooo00 oo ooo0DoooDooDoLDUoooDoDooo0oooDoDooo0oDoDoooQgooao
e s e ) e e e e e s ) e s Y Y
Ooooooo4o0oooooQo00 oo oooo0D oo oooLoD oo oDooLUUoooDoDooo0oDoDooogooao
s e ) e e s e s e s Y Y
e e ) e Ry e s ey Iy
e s e ) e e s e s e s Y Y
e e ) [ ey I
e s e ) e e e ) e s Y Y
e ) R [ Iy
OoOOooooo40oooooo40ooDoooo oo oDooDoo LU oDooo U oooDoDoDoogoDoDooogogogooao
e e Iy
e s e ) e e e ) e s Y Y
R e ) Ry s I
e s e e e e e ) e s Y
Oooooocoo0 oo oo o0 oo ooo o0 oo oD oo o o0 oo oDooo0o oo o oo oo ooogooao
s e e e e e ) e s Y
e e ) R
e s e e Y
Oooooocoo0oooooo0 oo ooo o0 oo oD oo oo oo oDooo0o oo oOooo0ooooooogooao
e s e ) e [ I
OoooooooDoooooo0 oo oooooooDooooDooDoooo0oooDooooooooogooao
e s e ) e e e e I
s s e e e e e e e ) s e s Y Y
e s e e R e s e e Iy
e s e ) e e e e e e s e Y Y
Ooooooo4o0ooooo4o00 oo oooo0D oo oDoo LoD oDooUo0UoooDoDoDoo0oDoDooogooao
e s e ) s e e e s e ) e s Y Y
Ooooooo4ooooooo00 oo ooo0D oo oDooLoDUooonDoDooo0 oD oDooo0oDoDooogooao
e s e ) e e s e e s Y Y
e s e I
e s e e e e e s e ) e s Y Y
) [ ey [ Iy
s e ) e e s e ) e s Y Y
e ) [ Iy
e s e ) e e e ) s e s Y Y
e e [ R s [ Iy

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

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

(26)

JP 2014-509596

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

O
O
O
O
O

O
O
O
O
O

2014.4.21

10

20

30

40

50



Ooo0oooooooooooggg
OO0 0ooDoougogogooooogogdg
Ooo0oooooooooooggog
OO0 0ooDoooggogooooooggg
Ooo0ooooooooooogQgg

Oooooogogoao
OO0 o0oooogogoao
Ooooooogogogoao
Oo0oo0ooogogoao
Ooooooogogogoao
Oooooogogoao
O 0Oooo
O 0Oooo
O 0Oooo

OO0 oDoDooogogooooooggdg

OO0 ooooooooooQgog
OO0 oDoDoogogooooogogg
oo ooooooooooQgog
OO0 oo oogogooooogoggog
oo ooooooooooQgg
OO0 oooogogoooooggog
Oo0ooooooooooQgog
OO0 oooogogoooooggg
OoooooooooooQgog
OO0 ooooooooooggog
OooooooooooooQgog
OO0 oooooooooogoggog
OooooooooooooQgaog
OO0 oooooooooogoggog
Oooooooooooogaog
OO0 oooooooooogogog
Oooooooooooogadg
OO0 oooooooooogogog
OO0 0o oogooooogog
Oo0oooooooooogogQgog
OO0 0o oogogooooogg
Oo0oooooooooogoQgog
OO0 O0DoDoogogooooogg
OO0 oooooooooogoQgg
OO0 oDoDoogoggogooooogogg
Oo0ooooooooooQgog
OO0 oDoDoogogooooogogog
Oo0ooooooooooQgog

O Oooo

O O oo

OH

OMe

O Oooo

O O oo

O
O
O
O

O Oooo

§

O 0o oo

O O0ooo

O
O
O
O
O
O
O
O
O

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

OMe

27

CF;

JP 2014-509596

OooDoooooooogoggdg
OooooooooooQgg
OoDoDooooooooggg
Oo0oooooooooQgdg
Oooooooooooggdg
OooooooooooQgdg

Cl

gooooooao

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

[y |
I |
[ Ry |
I B |
Iy |
O OO
[y |
I R |

O
O
O
O
O

O
O
]
O
(]

2014.4.21

10

20

30

40

50



(28)

[

JP 2014-509596

2014.4.21

O
O
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O
O
O

O
O
(]
O
(]

o000 oD oo oo ooog|gooooo

OooogIoioigooodg

Iy I o A

Ooooooogogs

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 0O0ooooogogQgogooiololg
oo oooooQgooiioloo
OO0 ooooogogogooiololg
O o0 oooooQgooiioio-o
O Oo0ooooogoQgogooioljlo|g
OO0 oooooQgooiioio.o
O Oo0ooooogoQgooioljlolg
Oo0ooooooQgooiiojo|o
O oo oooogoQgooioljog
Oo0ooooooQgooiiojo|.o
OO0 ooooogoQgooioljo|g
Oooooo0oooQgooioo|.o
OO0 ooooogoQgooioljog

OoooooooogoQgo-g

O

OO0 ooooogoQgog

Ooooooooogoogodg

OO0 ooooogoQgog

Ooooooooogoogod

OO0 ooooogoQgog

Oooo0oogood

OO0 ooooogoQgog

||

O

OoooooogoQg-g

]
OO0 oooooggog

OO0 ooooogogog
OO0 oooooggog
OO0 ooooogoQgog
OO0 oooooggog
OO0 ooooogoQgoQg

O

OO0 oooooogoQgoQg

OO0 ooooogogog

oo oooooogoQgo-g

OO0 ooooogogog

oo oooooogogooQg

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

OJ
O
O
O
O
O
O

O
O
O
O
O

s s ey Y Iy

o000 oo4goooojo|gogooao

Oooooooogogooioiol|o

O
O
O
O
O
O
O
O

(]

O
O
O
O
O
O
O
O
O

OOo0ooooogogolioiolo

Oooooooogoogooioiolo

OOoooooogogolioiolo

Oooooooogoogooioiol|o

OOoooooogogolioiolo

Oooo0oooogoogooioiol|o

OOoooooogogolioiolo
Oooo0oooQgoo
Ooooooggoao
Oooo0oooQgoo
Ooooooogoggoao
Oooo0ooogoao
Ooooooogoggoo
Oooo0ooogoo
Ooooooogoggoao

I I o

O
O
(o]
O
O
O
O
O
O
O
O
O

O 0Ooo0ooo

OooooooQgoo
OoOoo0ooooogoo
Ooooooogoo
OO0 oooogogogao

O

|

OOoo0oooao

O o

OO0 ooooogdg
O oo oooogdg
O oo oooogdg
O o0oooooogodg
O Oooooogdg
Oo0oooooogdg
O Ooooooogdg
Ooooooogodg
O Ooooooogdg

O0Ooo0oo0ooao

=

O Ooooooogdg
Ooooooogodg

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

Ooooooooobjoo ogoood

Ooooogooogioiojo oo

s s v e

e s e e A e e s e s e e e s e Y o

s
s s e e A e e e s e e s e e ) e e e e s e e s e Y

Oo0oo0ooogoQgolioioico
O0O0o0oo0oooggaoglioliolio
Ooo0oo0ooogoQgoioiiolico
O0O0o0ooooggoglioliolio
Oo0oo0ooogoQgoiioiioico

O 0Oo0ooog|gio|o

O o

O

Ooo0oo0ooogoQgoiioiiolico
Oo0oo0ooooggolioiiolio
[ s 1 o

Ooooogogao

O 0Ooo0ooo0oao

O

(]

Oooooogogao
OoooooOoogao
Oooooogogoao
OooOooooOoogao
OoooooQgogoao
OooOoo0oooOoogoao
Ooo0ooogogoao
OooOooooOooOgoao
OoooooQgogao

OoOoo0ooOgogano

O

O

Ooo0oooQgogao
OOo0o0ooogo-gogao

U Oo0ooogod
OOo0o0ooogogogao
Ooo0oooQgogoao
OoOoo0ooogogogao
Ooo0o0ooQogogoao
OoOoooogogogao
Ooo0o0ooQgogoao
Oo0ooogogogao
OoooooOoogoao
Ooo0ooogogogao
Oooo0oooOoogao

O

10

20

30

40

50



(29) JP 2014-509596 A 2014.4.21

gooooao a ad
000000
090000 00,0035 00000000000000000000000
gooooao a ad goobobooobbobooobbobooobbooao
gooobono g ad gogobbooobbouoobbooobbooao
000000
gooooao a ad goooooooboDooooboDoooogobobooodad
gooooao a ad goobobooobbobouoobbooobbooao
000000
ogoogoooao a aad oadd
gooooao
gooobono g ad gogobbooobbouoobbooobbooao
000000 0000000000
gooooao
ogooonoao [l 0 DDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDDD
000000 O
gooooao
Doooo

N=N R’

.t x

/

R']

S(0),,
R4

gooodaad

10

20



(30)
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0

% R R® R* m X 1H NMR

1. Me Me Me 0 CH-»

2. Me Me Me 1 CH>

3. Me Me Me 2 CH>

4. Me Me Me 0 CHMe

5. Me Me Me 1 CHMe

6. Me Me Me 2 CHMe

7. Me Me Me 0 C(CHa3), CDCI3, 400 MHz: 1.49 (s,6H), 2.04
(dd,2H), 2.28 (s,3H), 2.62 (s,3H),
2.98 (dd,2H), 4.10 {s,3H), 7.22
(s,1H), 8.81 (s,1H)

8. Me Me Me 1 C(CHs)2

9. Me Me Me 2 C(CHs), CDCI3, 400 MHz: 1.55 {s,6H), 2.38
(dd,2H), 2.64 (s,3H), 2.81 (s,3H),
3.43 (dd,2H), 4.10 {s,3H), 7.33
(s,1H), 8.87 (s,1H)

10. Me Me Me 0 C(OC,H,0)

11. Me Me Me 1 C{OC,H,0)

12. Me Me Me 2 C(OC,H,0)

13. Me Me Me 0 C(SC,H4S)

14. Me Me Me 1 C(SC,H,S)

15. Me Me Me 2 C(SC,H,S)

16. Me Me Me 0 CHOMe

17. Me Me Me 1 CHOMe

18. Me Me Me 2 CHOMe

19. Me Me Me 0 CHOEt

20. Me Me Me 1 CHOEt

21. Me Me Me 2 CHOEt

22. Me Me Me 0 CHOIPr

23. Me Me Me 1 CHOIPr

24. Me Me Me 2 CHOIPr

25. Me Me Me 0 CHOCHcPr

26. Me Me Me 1 CHOCH,cPr

27. Me Me Me 2 CHOCHcPTr

28. Me Me Me 0 CHOC.H,OMe

29. Me Me Me 1 CHOC,H,OMe

30. Me Me Me 2 CHOC,H,OMe

31. Me Me Me 0 CHOCH,CCH

32. Me Me Me 1 CHOCH,CCH

33. Me Me Me 2 CHOCH,CCH

34. Me Me Me 0 CHOCH,CH=CH,

35. Me Me Me 1 CHOCH,CH=CH,

21

10

20

30

40



G

JP 2014-509596 A 2014.4.

% R’ R® R* m X 1H NMR
36. Me Me Me 2 CHOCH,CH=CH,
37. Me Me Me 0 OMe
NT X
A
(I) N~ ~OMe
CH
38. Me Me Me 1 OMe
»
A
(I) N” ~OMe
CH
39. Me Me Me 2 OMe
N™ ™
A
c|> N~ ~OMe
CH
40. Me Me Me 0 CDCI3, 400 MHz: 8.28-8.25 (m,2H),
N 8.19 (m,1H), 7.62 (s,1H), 6.52 (m,
/[ j 1H), 4.13 (s,3H), 3.81 (m,1H), 3.30
= (m,1H), 2.92-2.74 (m,2H), 2.80 (s,
¢ N 3H), 2.32 (s,3H)
CH
41. Me Me Me 1 N
I
| 2
Cl) N
CH
42. Me Me Me 2
0
| 7
(lj N
CH
43. Me Me Me 0
/
N \
\
CH
44 Me Me Me 1
I\
N\
N
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% R’ R® R* m X 1H NMR
45. Me Me Me 2
/
N_ \
'Tl
CH
46. Me Me Me 0
N
7\
Y
\
CH
47. Me Me Me 1 N
1/ \
N
N
CH
48. Me Me Me 2
N
/ \\
N\
\
CH
49. Me Me Me 0
I/
N_. _N
N
CH
50. Me Me Me 1
i\
N. _N
\
CH
51. Me Me Me 2
i\
N\FTJ/N
CH
52. Me Me Me 0 CHOC,HF
53. Me Me Me 1 CHOCH4F
54. Me Me Me 2 CHOC,H4F
55. Me Me Me 0 C=NOMe
56. Me Me Me 1 C=NOMe
57. Me Me Me 2 C=NOMe
58. Me Me Me 0 C=NOCH,CCH
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% R R® R* m X 1H NMR
59. Me Me Me 1 C=NOCH,CCH
60. Me Me Me 2 C=NOCH,CCH
61. Me Me Me 0 C=NOCH,CH=CHj,
62. Me Me Me 1 C=NOCH,CH=CH,
63. Me Me Me 2 C=NOCH,CH=CH,
64. Me Me Me 0 C=0

65. Me Me Me 1 C=0

66. Me Me Me 2 C=0

67. Me Me Me 0 C=S

68. Me Me Me 1 C=S

69. Me Me Me 2 C=S

70. Me Me Me 0 C=S

71. Me Me Me 1 C=S

72. Me Me Me 2 C=S

73. Me Me Me 0 C=N-N(CHj3)2
74. Me Me Me 1 C=N-N(CHj3),
75. Me Me Me 2 C=N-N(CHj;).
76. Me Me Me 0 0]

77. Me Me Me 1 O

78. Me Me Me 2 0]

79. Me Me Me 0 S

80. Me Me Me 1 S

81. Me Me Me 2 S

82. Me Me Me 0 SO

83. Me Me Me 1 SO

84. Me Me Me 2 SO

85. Me Me Me 0 SO,

86. Me Me Me 1 SO,

87. Me Me Me 2 SO,

88. Me Me Me 0 NMe

89. Me Me Me 1 NMe

90. Me Me Me 2 NMe

91. Me Me H 0 CH,

92. Me Me H 1 CH:

93. Me Me H 2 CH

94, Me Me H 0 CHMe

95. Me Me H 1 CHMe

96. Me Me H 2 CHMe

97. Me Me H 0 C(CHj3),
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e R’ R’ R* m X 1H NMR
98. Me Me H 1 C(CH3)»
99. Me Me H 2 C(CH3).
100. Me Me H 0 C(OC,H40)
101. Me Me H 1 C(OC,H40)
102. Me Me H 2 C(OC,H40)
103. Me Me H 0 C(SC,H4S)
104. Me Me H 1 C(SC,H4S)
105. Me Me H 2 C(SC,H,4S)
106. Me Me H 0 CHOMe
107. Me Me H 1 CHOMe
108. Me Me H 2 CHOMe
109. Me Me H 0 CHOEt
110. Me Me H 1 CHOEt
111. Me Me H 2 CHOEt
112. Me Me H 0 CHOIPr
113. Me Me H 1 CHOIPr
114. Me Me H 2 CHOIPr
115. Me Me H 0 CHOCH.cPr
116. Me Me H 1 CHOCH.cPr
117. Me Me H 2 CHOCH,cPr
118. Me Me H 0 CHOC,H,OMe
119. Me Me H 1 CHOC,H,OMe
120. Me Me H 2 CHOC,H,OMe
121. Me Me H 0 CHOCH,CCH
122. Me Me H 1 CHOCH,CCH
123. Me Me H 2 CHOCH,CCH
124. Me Me H 0 CHOCH,CH=CH,
125. Me Me H 1 CHOCH,CH=CH,
126. Me Me H 2 CHOCH,CH=CH,
127. Me Me H 0 OMe

N| AN

CI)/I\N/ OMe

CH
128. Me Me H 1 OMe

N| AN

)\N/ OMe
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T R’ R® R* X 1H NMR
129. Me Me H OMe
NT X
P
(I) N OMe
CH
130. Me Me H
N\
1
(I) N
CH
131. Me Me H N
~
)
Cl) N
CH
132. Me Me H N
N
i
c|> N
CH
133. Me Me H
A\
N\
'l“
CH
134. Me Me H
A\
N\
\
CH
135. Me Me H
]
N\\
\
CH
136. Me Me H
/54\
N\
N
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e R’ R’ R* m X 1H NMR
137. Me Me H 1

N

<)

N

CH
138. Me Me H 2 N

//@

N\

I

CH
139. Me Me H 0

N//_\\N

\N/

¢H
140. Me Me H 1

N//_\\N

\N/

¢H
141. Me Me H 2

N//_\\N

\N/

¢H
142. Me Me H 0 CHOC,H.F
143. Me Me H 1 CHOC,H4F
144. Me Me H 2 CHOC,H4F
145. Me Me H 0 C=NOMe
146. Me Me H 1 C=NOMe
147. Me Me H 2 C=NOMe
148. Me Me H 0 C=NOCH,CCH
149. Me Me H 1 C=NOCH,CCH
150. Me Me H 2 C=NOCH,CCH
151. Me Me H 0 C=NOCH,CH=CH,
152. Me Me H 1 C=NOCH,CH=CH,
153. Me Me H 2 C=NOCH,CH=CH,
154. Me Me H 0 Cc=0
155. Me Me H 1 c=0
156. Me Me H 2 Cc=0
157. Me Me H 0 c=S
158. Me Me H 1 C=S
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e R’ R’ R* m X 1H NMR

159. Me Me H 2 c=s

160. Me Me H 0 c=S

161. Me Me H 1 c=s

162. Me Me H 2 c=s

163. Me Me H 0 C=N-N(CH3),

164. Me Me H 1 C=N-N(CH3),

165. Me Me H 2 C=N-N(CHs),

166. Me Me H 0 0

167. Me Me H 1 o}

168. Me Me H 2 0

169. Me Me H 0 S

170. Me Me H 1 S

171. Me Me H 2 S

172. Me Me H 0 SO

173. Me Me H 1 SO

174. Me Me H 2 SO

175. Me Me H 0 SO,

176. Me Me H 1 S0,

177. Me Me H 2 SO,

178. Me Me H 0 NMe

179. Me Me H 1 NMe

180. Me Me H 2 NMe

181. Et Me Me 0 CH,

182. Et Me Me 1 CH,

183. Et Me Me 2 CH,

184. Et Me Me 0 CHMe

185. Et Me Me 1 CHMe

186. Et Me Me 2 CHMe

187. Et Me Me 0 C(CHs)2 CDCI3, 400 MHz: 1.49 (s, 6H), 1.61
(t,3H), 2.04 (dd,2H), 2.29 (s,3H), 2.62
(s,3H), 2.99 (dd,2H), 4.46 (q,2H),
7.23 (s,1H), 9.12 (s,1H)

188. Et Me Me 1 C(CH3),

189. Et Me Me 2 C(CHj3)2 CDCI3, 400 MHz: 1.56 (s, 6H), 1.64
(t,3H), 2.36 (dd,2H), 2.65 (s,3H), 2.77
(s,3H), 3.43 (dd,2H), 4.46 (q,2H),
7.37 (s,1H), 10.16 (s, 1H)

190. Et Me Me 0 C(OC,H40)

191. Et Me Me 1 C(OC,H40)

192. Et Me Me 2 C(OC,H,0)

193. Et Me Me 0 C(SC,H,4S)
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e R’ R’ R* m X 1H NMR
194, Et Me Me 1 C(SC,H,4S)
195, Et Me Me 2 C(SC,H4S)
196. Et Me Me 0 CHOMe
197. Et Me Me 1 CHOMe
198. Et Me Me 2 CHOMe
199. Et Me Me 0 CHOEt
200. Et Me Me 1 CHOEt
201. Et Me Me 2 CHOEt
202. Et Me Me 0 CHOIPr
203. Et Me Me 1 CHOIPr
204. Et Me Me 2 CHOIPr
205. Et Me Me 0 CHOCH.cPr
206. Et Me Me 1 CHOCH.cPr
207. Et Me Me 2 CHOCH.cPr
208. Et Me Me 0 CHOC,H,OMe
209. Et Me Me 1 CHOC,H,OMe
210. Et Me Me 2 CHOC,H,OMe
211. Et Me Me 0 CHOCH,CCH
212. Et Me Me 1 CHOCH,CCH
213. Et Me Me 2 CHOCH,CCH
214, Et Me Me 0 CHOCH,CH=CH,
215. Et Me Me 1 CHOCH,CH=CH,
216. Et Me Me 2 CHOCH,CH=CH,
217. Et Me Me 0 OMe
N ™
Jgp
(I) N OMe
CH
218. Et Me Me 1 OMe
)
CI))\N/ OMe
CH
219. Et Me Me 2 OMe
NS
A
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&5 R’ R’ R* X 1H NMR
220. Et Me Me N
~
I
(I) N
CH
221. Et Me Me N
NS
»
(l) N
CH
222. Et Me Me N\
I
(lj N
CH
223. Et Me Me /
N_ \
\
CH
224, Et Me Me /
N_ \
\
CH
225, Et Me Me 7
N. \
\
CH
226. Et Me Me N
/! \
N\
N
CH
227. Et Me Me N
1/ \
N
\
CH
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£ 2 R R® R* m X 1H NMR
228. Et Me Me 2 N
/! \
N\
\
CH
229. Et Me Me 0
i/ \
N\hll/N
CH
230. Et Me Me 1
i\
N\I?J/N
CH
231. Et Me Me 2
7B\
N\fTI/N
CH
232. Et Me Me 0 CHOC,H4F
233. Et Me Me 1 CHOC,H,F
234. Et Me Me 2 CHOC,H,F
235. Et Me Me 0 C=NOMe
236. Et Me Me 1 C=NOMe
237. Et Me Me 2 C=NOMe
238. Et Me Me 0 C=NOCH,CCH
239. Et Me Me 1 C=NOCH,CCH
240. Et Me Me 2 C=NOCH,CCH
241. Et Me Me 0 C=NOCH,CH=CH,
242. Et Me Me 1 C=NOCH,CH=CH,
243. Et Me Me 2 C=NOCH,CH=CH,
244. Et Me Me 0 C=0
245, Et Me Me 1 C=0
246. Et Me Me 2 C=0
247. Et Me Me 0 C=S
248. Et Me Me 1 C=S
249, Et Me Me 2 Cc=S
250. Et Me Me 0 Cc=S
251. Et Me Me 1 Cc=S
252. Et Me Me 2 C=S
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e R’ R’ R* m X 1H NMR
253. Et Me Me 0 C=N-N(CH,),
254. Et Me Me 1 C=N-N(CH3),
255. Et Me Me 2 C=N-N(CHs),
256. Et Me Me 0 o)

257. Et Me Me 1 o)

258. Et Me Me 2 o)

259. Et Me Me 0 S

260. Et Me Me 1 S

261. Et Me Me 2 S

262. Et Me Me 0 SO

263. Et Me Me 1 SO

264. Et Me Me 2 SO

265. Et Me Me 0 S0,
266. Et Me Me 1 S0,
267. Et Me Me 2 S0,
268. Et Me Me 0 NMe
269. Et Me Me 1 NMe
270. Et Me Me 2 NMe
271. Et Me H 0 CH,
272. Et Me H 1 CH,
273. Et Me H 2 CH,
274. Et Me H 0 CHMe
275. Et Me H 1 CHMe
276. Et Me H 2 CHMe
277. Et Me H 0 C(CHa),
278. Et Me H 1 C(CHa),
279. Et Me H 2 C(CHs),
280. Et Me H 0 C(OC,H,0)
281. Et Me H 1 C(OC,H,0)
282. Et Me H 2 C(OC,H,0)
283. Et Me H 0 C(SC,H.S)
284. Et Me H 1 C(SC,H,S)
285. Et Me H 2 C(SC,H,S)
286. Et Me H 0 CHOMe
287. Et Me H 1 CHOMe
288. Et Me H 2 CHOMe
289. Et Me H 0 CHOEt
290. Et Me H 1 CHOEt
201. Et Me H 2 CHOEt
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e R’ R’ R* m X 1H NMR
292. Et Me H 0 CHOIPr
293. Et Me H 1 CHOIPr
204, Et Me H 2 CHOIPr
295, Et Me H 0 CHOCH,cPr
296. Et Me H 1 CHOCH,cPr
297. Et Me H 2 CHOCH.cPr
298. Et Me H 0 CHOC,H,OMe
299. Et Me H 1 CHOC,H,OMe
300. Et Me H 2 CHOC,H,OMe
301. Et Me H 0 CHOCH,CCH
302. Et Me H 1 CHOCH,CCH
303. Et Me H 2 CHOCH,CCH
304. Et Me H 0 CHOCH,CH=CH,
305. Et Me H 1 CHOCH,CH=CH,
306. Et Me H 2 CHOCH,CH=CH,
307. Et Me H 0 OMe
N™ X
A
(I) N OMe
CH
308. Et Me H 1 OMe
N| X
CI))\N/ OMe
CH
309. Et Me H 2 OMe
)
(I))\N/ OMe
CH
310. Et Me H 0 \
I
0" N
¢H
311. Et Me H 1
N\
i
O N
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T R’ R® R* X 1H NMR
312. Et Me H N
i
(lj N
CH
313. Et Me H
/
N. \
N
CH
314. Et Me H
/
N. \
N
CH
315. Et Me H
/
NN
\
CH
316. Et Me H N
1 \
N\
\
CH
317. Et Me H /';\I\
N\
\
CH
318. Et Me H /,/\l\
N
N
CH
319. Et Me H
i/ \
N_ _N
N
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e R’ R’ R* m X 1H NMR
320. Et Me H 1
N//_\\N
~ N/
CH
321. Et Me H 2
N//_\\N
~ N/
CH
322. Et Me H 0 CHOC,H4F
323. Et Me H 1 CHOC,H.F
324. Et Me H 2 CHOC,H,F
325. Et Me H 0 C=NOMe
326. Et Me H 1 C=NOMe
327. Et Me H 2 C=NOMe
328. Et Me H 0 C=NOCH,CCH
329. Et Me H 1 C=NOCH,CCH
330. Et Me H 2 C=NOCH,CCH
331. Et Me H 0 C=NOCH,CH=CH,
332. Et Me H 1 C=NOCH,CH=CH,
333. Et Me H 2 C=NOCH,CH=CH,
334. Et Me H 0 c=0
335. Et Me H 1 Cc=0
336. Et Me H 2 c=0
337. Et Me H 0 C=S
338. Et Me H 1 Cc=S
339. Et Me H 2 Cc=S
340. Et Me H 0 C=S
341. Et Me H 1 Cc=S
342. Et Me H 2 Cc=S
343. Et Me H 0 C=N-N(CH,),
344, Et Me H 1 C=N-N(CH,),
345. Et Me H 2 C=N-N(CHs),
346. Et Me H 0 o)
347. Et Me H 1 o)
348. Et Me H 2 o)
349. Et Me H 0 S
350. Et Me H 1 S
351. Et Me H 2 S
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e R’ R’ R* m X 1H NMR
352. Et Me H 0 SO
353. Et Me H 1 SO
354. Et Me H 2 SO
355. Et Me H 0 S0,
356. Et Me H 1 SO,
357. Et Me H 2 SO,
358. Et Me H 0 NMe
359. Et Me H 1 NMe
360. Et Me H 2 NMe

0000000000000 o0oooo0, 00000 000000000000 0O00OA0

gogoooo0ogooooag

gooooaad
goooao
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0oooao
#5 |R'| R RY | m X 1H NMR
361. |Me| Me Me 0 CH;
362. |Me| Me Me 1 CH»
363. |Me| Me Me 2 CH,
364. |Me| Me Me 0 CHMe
365. |Me| Me Me 1 CHMe
366. | Me| Me Me 2 CHMe
367. |Me| Me Me 0 C(CHs)2
368. |[Me| Me Me 1 C(CHs).
369. |Me| Me Me 2 C(CHa).
370. [Me| Me Me 0 C(OC,H,0)
371. |Me| Me Me 1 C(OC,H,0)
372. |Me| Me Me 2 C(OC,H.0)
373. |Me| Me Me 0 C(SC2H,S)
374. |Me| Me Me 1 C(SC-H,S)
375. |Me | Me Me 2 C(SC2H,S)
376. |[Me| Me Me 0 CHOMe
377. |Me| Me Me 1 CHOMe
378. |Me| Me Me 2 CHOMe
379. |[Me| Me Me 0 CHOEt
380. [Me| Me Me 1 CHOEt
381. |Me| Me Me 2 CHOEt
382. |Me| Me Me 0 CHOIPr
383. |Me| Me Me 1 CHOIPr
384. |Me| Me Me 2 CHOIPr
385. [Me| Me Me 0 CHOCHcPr
386. |Me| Me Me 1 CHOCHcPr
387. |Me| Me Me 2 CHOCHcPr
388. |Me| Me Me 0 CHOC:H,OMe
389. [Me| Me Me 1 CHOC;H,OMe
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5 |R'| R R* m X 1H NMR
390. [Me| Me Me 2 CHOC,H,OMe
391. |Me| Me Me 0 CHOCH,CCH
392. [Me| Me Me 1 CHOCH,CCH
393. |Me| Me Me 2 CHOCH,CCH
394. [Me| Me Me 0 CHOCH.CH=CH,
395. [Me| Me Me 1 CHOCHCH=CH,
396. |[Me| Me Me 2 CHOCHCH=CH,
397. |Me| Me Me 0 OMe
N~ ™~
M
(I) N OMe
CH
398. |Me| Me Me 1 OMe
w ~
OJ\N/ OMe
¢H
399. |Me| Me Me 2 OMe
NT
M
(l) N OMe
CH
400. |Me| Me Me 0 N
i
? N
CH
401. |Me| Me Me 1 /[N\j
0] N/
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(48)

10

20

30

40

1H NMR

R4

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

R3

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

R1

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

402.

403.

404.

405.

406.

407.

408.

409.
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H R! R® R4 m X 1H NMR
410. | Me | Me Me 1 7\
N\w/N

CH

411. |Me | Me Me 2 7\
N\N/N

CH
412. |Me | Me Me 0 CHOC,H,F
413. | Me Me Me 1 CHOC,H,4F
414. | Me Me Me 2 CHOC,H4F
415. |Me | Me Me 0 C=NOMe
416. | Me Me Me 1 C=NOMe
417. |Me | Me Me 2 C=NOMe
418. |Me | Me Me 0 C=NOCH,CCH
419. | Me Me Me 1 C=NOCH,CCH
420. | Me Me Me 2 C=NOCH.,CCH
421. |Me | Me Me 0 C=NOCH,CH=CH,
422. |Me | Me Me 1 C=NOCH,CH=CH,
423. |Me | Me Me 2 C=NOCH,CH=CH,
424, | Me | Me Me 0 C=0
425. |Me | Me Me 1 C=0
426. |Me | Me Me 2 C=0
427. |Me | Me Me 0 C=S
428. |Me | Me Me 1 C=S
429. [Me | Me Me 2 C=S
430. |Me | Me Me 0 C=S
431. |Me | Me Me 1 C=S
432. | Me Me Me 2 C=S
433. |Me | Me Me 0 C=N-N(CHjs),
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i R! R? R* m X 1H NMR
434. |Me | Me Me 1 C=N-N(CHj3),
435. |Me | Me Me 2 C=N-N(CHj3),
436. |Me | Me Me 0 0
437. |Me | Me Me 1 o}

438. |Me | Me Me 2 O

439. [Me | Me Me 0 S

440. |Me | Me Me 1 S

441. |Me | Me Me 2 S

442, |Me | Me Me 0 SO
443. | Me Me Me 1 SO
444, | Me | Me Me 2 SO
445, | Me | Me Me 0 SO,
446. |Me | Me Me 1 SO,
447. |Me | Me Me 2 SO,
448. | Me | Me Me 0 NMe
449. |Me | Me Me 1 NMe
450. |Me | Me Me 2 NMe
451. |Me | Me H 0 CH;
452. | Me | Me H 1 CH,
453. |Me | Me H 2 CH;
454. | Me | Me H 0 CHMe
455. | Me Me H 1 CHMe
456. |Me | Me H 2 CHMe
457. | Me Me H 0 C(CHs),
458. |Me | Me H 1 C(CHj3),
459. |Me | Me H 2 C(CHs3)2
460. | Me Me H 0 C(OC,H,0)
461. |Me | Me H 1 C(OC.H.0)
462. |Me | Me H 2 C(OC;H.0)
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E R! R® R4 m X 1H NMR
463. |Me | Me H 0 C(SC,H,S)
464. |Me | Me H 1 C(SC,H,S)
465. |Me | Me H 2 C(SC,H4S)
466. | Me | Me H 0 CHOMe
467. |Me | Me H 1 CHOMe
468. |Me | Me H 2 CHOMe
469. | Me Me H 0 CHOEt
470. |Me | Me H 1 CHOEt
471. |Me | Me H 2 CHOEt
472. | Me Me H 0 CHOIPr
473. |Me | Me H 1 CHOIPr
474. | Me | Me H 2 CHOIPr
475. | Me | Me H 0 CHOCHcPr
476. |Me | Me H 1 CHOCHcPr
477. | Me | Me H 2 CHOCHcPr
478. |Me | Me H 0 CHOC,H,OMe
479. | Me | Me H 1 CHOC,H,OMe
480. |Me | Me H 2 CHOC,H,OMe
481. | Me Me H 0 CHOCH,CCH
482. | Me | Me H 1 CHOCH,CCH
483. |Me | Me H 2 CHOCH,CCH
484. | Me Me H 0 CHOCH,CH=CH,
485. | Me | Me H 1 CHOCH,CH=CH,
486. | Me Me H 2 CHOCH,CH=CH,
487. |Me | Me H 0 OMe

N~ ™~
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w5 | r ] ® " o X 1H NMR
488. |Me| Me H 1 OMe
N™
A
(l) N OMe
CH
489. |Me| Me H 2 OMe
NT X
A
(P N OMe
CH
490. |Me | Me H 0 Ny
)
(|3 N
CH
491. |Me| Me | H 1 AN
)
(l) N
CH
492. [Me| Me | H | 2 AN
®
(|3 N
CH
493. | Me Me H 0 / \
N\
\
CH
494. | Me Me H 1 / \
N\
N
CH
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&5 | r'| R R m X 1H NMR
495. |Me| Me H 2 I
N\
\
CH
496. |Me| Me | H 0 N \
N\
\
CH
497. |Me| Me | H 1 N )
N_
\
CH
408. |Me| Me H 2 ,5\‘ )
N\
\
CH
499. | Me Me H 0 // \\
N\w/N
CH
500. | Me Me H 1 // \\
N\w/N
CH
501. | Me Me H 2 // \\
N\va
CH
502. |Me| Me H 0 CHOC,H.F
503. |Me| Me H 1 CHOC,H.F
504. |Me | Me H 2 CHOC,H,F
505. | Me Me H 0 C=NOMe
506. |Me | Me H 1 C=NOMe
507. | Me Me H 2 C=NOMe
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% |r'| R R | m X 1H NMR
508. |Me | Me H 0 C=NOCH,CCH
509. |Me | Me H 1 C=NOCH,CCH
510. |Me | Me H 2 C=NOCH,CCH
511. |Me| Me H 0 C=NOCH,CH=CH,
512. |Me| Me H 1 C=NOCH,CH=CH,
513. |Me | Me H 2 C=NOCH,CH=CH
514. |Me| Me H 0 c=0
515. |Me | Me H 1 c=0
516. |Me | Me H 2 c=0
517. |Me | Me H 0 c=s
518. |Me | Me H 1 c=S
519. |Me | Me H 2 c=s
520. |Me | Me H 0 c=s
521. |Me | Me H 1 c=S
522. |Me | Me H 2 c=s
523. |Me | Me H 0 C=N-N(CHs);
524. |Me | Me H 1 C=N-N(CHs);
525. |Me | Me H 2 C=N-N(CH),
526. |Me | Me H 0 o
527. |Me| Me H 1 0
528. |Me | Me H 2 0
529. |Me | Me H 0 S
530. |Me | Me H 1 S
531. |Me | Me H 2 S
532. |Me| Me H 0 SO
533. |Me | Me H 1 SO
534. |Me | Me H 2 SO
535. |Me | Me H 0 SO,

536. |Me | Me H 1 S0,
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H R! R® R* m X 1H NMR
537. |Me | Me H 2 SO,
538. |Me | Me H 0 NMe
539. |Me | Me H 1 NMe
540. |Me | Me H 2 NMe
541. | Et Me Me 0 CH,
542. | Et Me Me 1 CH;
543. | Et Me Me 2 CH;
544. | Et Me Me 0 CHMe
545. | Et Me Me 1 CHMe
546. | Et Me Me 2 CHMe
547. | Et Me Me 0 C(CHj3),
548. | Et Me Me 1 C(CHj3),
549. | Et Me Me 2 C(CHj3),
550. | Et Me Me 0 C(OC,H.0)
551. | Et Me Me 1 C(OC;H.0)
552. | Et Me Me 2 C(OCzH.0)
553. | Et Me Me 0 C(SCzH4S)
554. | Et Me Me 1 C(SC2H4S)
555. | Et Me Me 2 C(SC,H4S)
556. | Et Me Me 0 CHOMe
557. | Et Me Me 1 CHOMe
558. | Et Me Me 2 CHOMe
559. | Et Me Me 0 CHOEt
560. | Et Me Me 1 CHOEt
561. | Et Me Me 2 CHOEt
562. | Et Me Me 0 CHOIPr
563. | Et Me Me 1 CHOIPr
564. | Et Me Me 2 CHOIPr
565. | Et Me Me 0 CHOCHcPr
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&2 |Rr'| R R | m X 1H NMR
566. | Et | Me | Me | 1 CHOCH cPr
567. |Et | Me | Me | 2 CHOCH cPr
568. |[Et | Me | Me | 0 CHOC,H,OMe
569. | Et | Me | Me | 1 CHOC,H,OMe
570. | Et | Me | Me | 2 CHOC,H,OMe
571. |Et | Me | Me | 0 CHOCH,CCH
572. |Et| Me | Me | 1 CHOCH,CCH
573. |Et | Me | Me | 2 CHOCH,CCH
574. |Et | Me | Me | 0 CHOCH,CH=CH,
575. | Et | Me | Me | 1 CHOCH,CH=CH,
576. | Et | Me | Me | 2 CHOCH,CH=CH,
577. |Et| Me | Me | 0 OMe

N™ X
M
? N OMe
CH
578. |Et| Me | Me | 1 OMe
N~ X
P
(l) N OMe
CH
579. |Et| Me | Me | 2 OMe
N™ X
M
(P N OMe
CH
580. |Et | Me | Me | 0 Ny
£
O N
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5 |r'| R® | R X 1H NMR
581. | Et | Me | Me Nx
I
(l) N
CH
582. |Et | Me | Me Ny
I
(|) N
CH
583. | Et | Me | Me 7\
N\
I
CH
584. | Et | Me | Me 7\
N\
I
CH
585. | Et Me Me i \
N\
|
CH
‘ N
586. | Et | Me | Me H—§
N\
)
CH
587. | Et| Me | Me N )
N\
|
CH
N
588. | Et | Me | Me R
N\
N
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e R RS R4 m X 1H NMR
589. | Et | Me Me 0 //_\\
N\II\J _N
CH
590. | Et | Me Me 1 //_\\
N\N _N
CH
591. | Et | Me Me 2 //_\\
N\ITJ _N
CH
592. | Et | Me Me 0 CHOC,H,F
593. | Et | Me Me 1 CHOC,H4F
594. | Et Me Me 2 CHOCH4F
595. | Et | Me Me 0 C=NOMe
596. | Et Me Me 1 C=NOMe
597. | Et Me Me 2 C=NOMe
598. | Et | Me Me 0 C=NOCH,CCH
599. | Et Me Me 1 C=NOCH,CCH
600. | Et | Me Me 2 C=NOCH,CCH
601. | Et | Me Me 0 C=NOCH,CH=CH,
602. | Et | Me Me 1 C=NOCH,CH=CH,
603. | Et Me Me 2 C=NOCH,CH=CH,
604. | Et Me Me 0 Cc=0
605. | Et | Me Me 1 C=0
606. | Et | Me Me 2 C=0
607. | Et | Me Me 0 C=S
608. | Et | Me Me 1 C=S
609. | Et | Me Me 2 C=S
610. | Et | Me Me 0 C=S
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i R! R? R* m X 1H NMR
611. | Et Me Me 1 C=S
612. | Et Me Me 2 C=S
613. | Et Me Me 0 C=N-N(CH5),
614. | Et Me Me 1 C=N-N(CHj3),
615. | Et Me Me 2 C=N-N(CH>),
616. | Et Me Me 0 o)

617. | Et Me Me 1 0
618. | Et Me Me 2 o)
619. | Et Me Me 0 S
620. | Et Me Me 1 S
621. | Et Me Me 2 S
622. | Et Me Me 0 SO
623. | Et Me Me 1 SO
624. | Et Me Me 2 SO
625. | Et Me Me 0 SO,
626. | Et Me Me 1 SO,
627. | Et Me Me 2 SO,
628. | Et Me Me 0 NMe
629. | Et Me Me 1 NMe
630. | Et Me Me 2 NMe
631. | Et Me H 0 CH,
632. | Et Me H 1 CH,
633. | Et Me H 2 CH,
634. | Et Me H 0 CHMe
635. | Et Me H 1 CHMe
636. | Et Me H 2 CHMe
637. | Et Me H 0 C(CHs,)2
638. | Et Me H 1 C(CHj3)2
639. | Et Me H 2 C(CH3),
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&5 | r'| R R | m X 1H NMR
640. | Et | Me H 0 C(OC,H,0)
641. | Et | Me H 1 C(OC,H,0)
642. | Et | Me H 2 C(OC;H40)
643. | Et | Me H 0 C(SC;H4S)
644. | Et | Me H 1 C(SC;H4S)
645. | Et | Me H 2 C(SCzH4S)
646. | Et | Me H 0 CHOMe
647. | Et | Me H 1 CHOMe
648. | Et | Me H 2 CHOMe
649. | Et | Me H 0 CHOEt
650. | Et | Me H 1 CHOEt
651. | Et | Me H 2 CHOEt
652. | Et | Me H 0 CHOIPr
653. | Et | Me H 1 CHOIPr
654. | Et | Me H 2 CHOIPr
655. | Et | Me H 0 CHOCH.cPr
656. | Et | Me H 1 CHOCH.cPr
657. | Et | Me H 2 CHOCH.cPr
658. | Et | Me H 0 CHOC;H,OMe
659. | Et | Me H 1 CHOC,H4OMe
660. | Et | Me H 2 CHOC,H,OMe
661. | Et | Me H 0 CHOCH,CCH
662. | Et | Me H 1 CHOCH,CCH
663. | Et | Me H 2 CHOCH,CCH
664. | Et | Me H 0 CHOCH,CH=CH,
665. | Et | Me H 1 CHOCH,CH=CH,
666. | Et | Me H 2 CHOCH,CH=CH,
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5 | r'| R R* X 1H NMR
667. | Et | Me H OMe
N™ ™
A
(l) N OMe
CH
668. | Et | Me H OMe
NT X
A
(P N OMe
CH
669. | Et | Me H OMe
N™
A
(I) N OMe
CH
670. | Et | Me H AN
)
Cl) N
CH
671. |Et | Me | H N
)
Cl) N
CH
672. | Et | Me | H Ny
®
(ID N
CH
673. Et Me H / \
N\
N

21

10

20

30

40



(62)

JP 2014-509596 A 2014.4.

X5 |R'| R R* X 1H NMR
674. | Et | Me H 7\
N\
\
CH
675. Et Me H / \
N\
\
CH
676. | Et | Me H /5\1 )
N\
\
CH
| N
677. | Et | Me H P
N\
\
CH
678. | Et | Me H 15\1 )
N\
\
CH
679. | Et | Me H T\
N\w/N
CH
680. | Et | Me H A\
N\va
CH
681. | Et | Me H A\
N_ _N
|
CH
682. | Et | Me H CHOC,H4F
683. | Et | Me H CHOC,H4F
684. | Et Me H CHOC H4F
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5 |R'| R R* m X 1H NMR
685. | Et | Me H 0 C=NOMe
686. | Et | Me H 1 C=NOMe
687. | Et | Me H 2 C=NOMe
688. | Et | Me H 0 C=NOCH,CCH
689. | Et | Me H 1 C=NOCH.CCH
690. | Et | Me H 2 C=NOCH,CCH
691. | Et | Me H 0 C=NOCH,CH=CH,
692. | Et | Me H 1 C=NOCH,CH=CH,
693. | Et | Me H 2 C=NOCH,CH=CH;
694. | Et | Me H 0 C=0
695. | Et | Me H 1 Cc=0
696. | Et | Me H 2 C=0
697. | Et | Me H 0 C=S
698. | Et | Me H 1 C=S
699. | Et | Me H 2 C=S
700. | Et | Me H 0 C=S
701. | Et | Me H 1 C=S
702. | Et | Me H 2 C=8
703. | Et | Me H 0 C=N-N(CH3),
704. | Et | Me H 1 C=N-N(CHz).
705. | Et | Me H 2 C=N-N(CHa),
706. | Et | Me H 0 O
707. | Et | Me H 1 0
708. | Et | Me H 2 o
709. | Et | Me H 0 S
710. | Et | Me H 1 S
711. | Et | Me H 2 S
712. | Et | Me H 0 SO
713. | Et | Me H 1 SO
714. | Et | Me H 2 SO
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E5 |R'| R R* m X 1H NMR
715. | Et | Me H 0 SO,
716. | Et | Me H 1 SO,
717. | Et | Me H 2 SO;
718. | Et | Me H 0 NMe
719. | Et | Me H 1 NMe
720. | Et | Me H 2 NMe

0000000000000 00000, 00000 00000000000000OO0
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gooodadad
goooao

gooodad

10

20



(65)

JP 2014-509596 A 2014.4.

0oooao
#7 R R | R | m X 1H NMR

721.| Me | Me Me CH;
722.| Me | Me Me 1 CH;
723.| Me | Me Me 2 CHz
724.| Me | Me Me 0 CHMe
725.| Me | Me Me 1 CHMe
726.| Me | Me Me 2 CHMe
727.| Me | Me Me 0 C(CHa).
728.| Me | Me Me 1 C(CH3)2
729.| Me | Me Me 2 C(CHa),
730.| Me | Me Me 0 C(OCzH,0)
731.| Me | Me Me 1 C(OC2H,0)
732.| Me | Me Me 2 C(OC:H40)
733.| Me | Me Me 0 C(SC,H,S)
734.| Me | Me Me 1 C(SC,H4S)
735.| Me | Me Me 2 C(SC2H4S)
736.| Me | Me Me 0 CHOMe
737.| Me | Me Me 1 CHOMe
738.| Me | Me Me 2 CHOMe
739.| Me | Me Me 0 CHOEt
740.| Me | Me Me 1 CHOEt
741.| Me | Me Me 2 CHOEt
742.| Me | Me Me 0 CHOIPr
743.| Me | Me Me 1 CHOiPr
744.| Me | Me Me 2 CHOIPr
745.| Me | Me Me 0 CHOCHcPr
746.| Me | Me Me 1 CHOCH.cPr
747.| Me | Me Me 2 CHOCHzcPr
748.| Me | Me Me 0 CHOC:H,OMe
749.| Me | Me Me 1 CHOC:H,OMe
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G I A L X 1H NMR
750.| Me | Me Me 2 CHOC;H,OMe
751.| Me | Me Me 0 CHOCH,CCH
752.| Me | Me Me 1 CHOCHCCH
753.| Me | Me Me 2 CHOCH,CCH
754.| Me | Me Me 0 CHOCH,CH=CH,
755.| Me | Me Me 1 CHOCH,CH=CH;
756.| Me | Me Me 2 CHOCH,CH=CH,
757.| Me | Me | Me 0 OMe
N| ~
OJ\N/ OMe
¢H
758.| Me | Me | Me 1 OMe
N
M
CI) N OMe
CH
759.| Me | Me | Me 2 OMe
N™
M
(I) N OMe
CH
760.| Me | Me | Me | 0 Nx
1)
(|J N
CH
761.| Me | Me | Me | 1 N
0
0 N
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& R | R® R* X 1H NMR
762. | Me | Me Me N\ DMSO-dg, 400 MHz: 11.42 (s,
| 1H), 8.39 (s, 1H), 8.35-8,30 (m,
P 2H), 7.70 (s, 1H), 6.52 (dd, 1H),
0 N 3.79-3.69 (m, 1H), 3.61-3.52 (m,
[ 1H), 2.80-2.60 (m, 5H), 2.38 (s,
CH 3H), 2.21 (s, 3H)
763.| Me Me Me / \
N\
\
CH
764.| Me Me Me / \
N
\
CH
765.| Me Me Me / \
N'\
\
CH
N
766.| Me Me Me Iy \
N
\
CH
N
767.| Me Me Me Iy \
N\
\
CH
768.| Me | Me | Me N )
N.
N
CH
769.| Me Me Me // \\
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&7 | R | R R* m X 1H NMR
770.| Me | Me Me 1 //_\\
N\le _N

CH

771.| Me | Me Me 2 //_\\
N\N _N

CH
772.| Me | Me | Me 0 CHOC,H4F
773.| Me | Me | Me 1 CHOC,H,F
774.| Me | Me | Me 2 CHOC,H4F
775.| Me | Me | Me 0 C=NOMe
776.| Me | Me | Me 1 C=NOMe
777.| Me | Me | Me 2 C=NOMe
778.| Me | Me | Me 0 C=NOCH,CCH
779.| Me | Me | Me 1 C=NOCH,CCH
780.| Me | Me | Me 2 C=NOCH,CCH
781.| Me | Me | Me 0 C=NOCH,CH=CH,
782.| Me | Me | Me 1 C=NOCH,CH=CH,
783.| Me | Me | Me 2 C=NOCH,CH=CH,
784.| Me | Me | Me 0 c=0
785.| Me | Me | Me 1 c=0
786.| Me | Me | Me 2 c=0
787.| Me | Me | Me 0 c=S
788.| Me | Me | Me 1 c=S
789.| Me | Me | Me 2 c=S
790.| Me | Me | Me 0 C=S
791.| Me | Me | Me 1 c=S
792.| Me | Me | Me 2 c=S
793.| Me | Me | Me 0 C=N-N(CHa),
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o - R2 R R4 m X 1H NMR
794.| Me | Me Me 1 C=N-N(CHj,),
795.| Me | Me Me 2 C=N-N(CHj,),
796.| Me | Me Me 0 o)
797.| Me | Me Me 1 0
798.| Me | Me Me 2 o)
799.| Me | Me Me 0 S
800.| Me | Me Me 1 S
801.| Me | Me Me 2 S
802.| Me | Me Me 0 SO
803.| Me Me Me 1 SO
804.| Me | Me Me 2 SO
805.| Me | Me Me 0 SO,
806.| Me | Me Me 1 SO,
807.| Me | Me Me 2 SO,
808.| Me Me Me 0 NMe
809.| Me Me Me 1 NMe
810.| Me Me Me 2 NMe
811.| Me | Me H 0 CH;
812.| Me Me H 1 CH;
813.| Me | Me H 2 CH;
814.| Me | Me H 0 CHMe
815.| Me Me H 1 CHMe
816.| Me | Me H 2 CHMe
817.| Me Me H 0 C(CHa;);,
818.| Me | Me H 1 C(CHs),
819.| Me | Me H 2 C(CHs)>
820.| Me Me H 0 C(OC,H40)
821.| Me | Me H 1 C(OC,H,40)
822.| Me Me H 2 C(OC,H40)
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&7 | R | R R* m X 1H NMR
823.| Me | Me H C(SC,H.S)
824.| Me | Me H 1 C(SCH.S)
825.| Me | Me H 2 C(SCH4S)
826.| Me | Me H 0 CHOMe
827.| Me | Me H 1 CHOMe
828.| Me | Me H 2 CHOMe
829.| Me | Me H 0 CHOEt
830.| Me | Me H 1 CHOEt
831.| Me | Me H 2 CHOEt
832.| Me | Me H 0 CHOIPr
833.| Me | Me H 1 CHOIPr
834.| Me | Me H 2 CHOIPr
835.| Me | Me H 0 CHOCH,cPr
836.| Me | Me H 1 CHOCH,cPr
837.| Me | Me H 2 CHOCH,cPr
838.| Me | Me H 0 CHOC,H,OMe
839.| Me | Me H 1 CHOC,H4OMe
840.| Me | Me H 2 CHOC,H,OMe
841.| Me | Me H 0 CHOCH,CCH
842.| Me | Me H 1 CHOCH,CCH
843.| Me | Me H 2 CHOCH,CCH
844.| Me | Me H 0 CHOCH,CH=CH,
845.| Me | Me H 1 CHOCH,CH=CH,
846.| Me | Me H 2 CHOCH,CH=CH,
847.| Me | Me | H 0 OMe

N~ X
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B R | R? R* X 1H NMR
848.| Me | Me H OMe
N™
P
(I) N OMe
CH
849.| Me | Me H OMe
N~
A
CI) N OMe
CH
850.| Me | Me | H Na
)
Cl) N
CH
851.| Me | Me | H N
)
(|3 N
CH
852.| Me | Me | H N
®
(|) N
CH
853.| Me Me H / \
N\
\
CH
854.| Me | Me H 7\
N\
N
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Giaey R2 R® R* m X 1H NMR
855.| Me Me H / \
N\.
\
CH
856.| Me | Me H 0 N
// \
N\
N
CH
857.| Me | Me H 1 N
7 \
N, >
\
CH
N
858.| Me | Me H 2 o\
N\
\
CH
859.| Me | Me H 0 7\
N\NIN
CH
860.| Me | Me H 1 A\
N\w/N
CH
861.| Me | Me H 2 7\
N\N/N
CH
862.| Me | Me H 0 CHOC,H,F
863.| Me | Me H 1 CHOGC,H,F
864.| Me | Me H 2 CHOC,H,F
865.| Me | Me H 0 C=NOMe
866.| Me | Me H 1 C=NOMe
867.| Me Me H 2 C=NOMe
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& | R | R R* m X 1H NMR
868.| Me | Me H C=NOCH,CCH
869.| Me | Me H 1 C=NOCH,CCH
870.| Me | Me H 2 C=NOCH,CCH
871.| Me | Me H 0 C=NOCH,CH=CH;
872.| Me | Me H 1 C=NOCH,CH=CH,
873.| Me | Me H 2 C=NOCH,CH=CH
874.| Me | Me H 0 Cc=0
875.| Me | Me H 1 c=0
876.| Me | Me H 2 c=0
877.| Me | Me H 0 C=S
878.| Me | Me H 1 C=S
879.| Me | Me H 2 C=S
880.| Me | Me H 0 C=S
881.| Me | Me H 1 C=S
882.| Me | Me H 2 C=S
883.| Me | Me H 0 C=N-N(CHs),
884.| Me | Me H 1 C=N-N(CH3),
885.| Me | Me H 2 C=N-N(CH),
886.| Me | Me H 0 o)
887.| Me | Me H 1 o)
888.| Me Me H 2 0
889.| Me | Me H 0 S
890.| Me | Me H 1 S
891.| Me | Me H 2 S
892.| Me | Me H 0 SO
893.| Me | Me H 1 SO
894.| Me | Me H 2 SO
895.| Me | Me H 0 SO,
896.| Me | Me H 1 S0,
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&7 | R | R R* m X 1H NMR
897.| Me | Me H 2 S0,
898.| Me | Me H 0 NMe
899.| Me | Me H 1 NMe
900.| Me | Me H 2 NMe
901.| Et | Me | Me 0 CH;
902.| Et | Me | Me 1 CH;,
903.| Et | Me | Me 2 CH;
904.| Et | Me | Me 0 CHMe
905.| Et | Me | Me 1 CHMe
906.| Et | Me | Me 2 CHMe
907.| Et | Me | Me 0 C(CHs),
908.| Et | Me | Me 1 C(CHs).
909.| Et | Me | Me 2 C(CHs)
910.| Et | Me | Me 0 C(OC,H;0)
911.| Et | Me | Me 1 C(OC,H40)
912.| Et | Me | Me 2 C(OC,H40)
913.| Et | Me | Me 0 C(SCH4S)
914.| Et | Me | Me 1 C(SCH.S)
915.| Et | Me | Me 2 C(SCH.S)
916.| Et | Me | Me 0 CHOMe
917.| Et | Me | Me 1 CHOMe
918.| Et | Me | Me 2 CHOMe
919.| Et | Me | Me 0 CHOEt
920.| Et | Me | Me 1 CHOEt
921.| Et | Me | Me 2 CHOEt
922.| Et | Me | Me 0 CHOIPr
923.| Et | Me | Me 1 CHOIPr
924.| Et | Me | Me 2 CHOIPr
925.| Et | Me | Me 0 CHOCH,cPr
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&7 | R | R R* m X 1H NMR
926.| Et | Me | Me | 1 CHOCH,cPr
927.| Et | Me | Me | 2 CHOGH,cPr
928.| Et | Me | Me | O CHOCH4OMe
929.| Et | Me | Me | 1 CHOC,H,OMe
930.| Et | Me | Me | 2 CHOCH4OMe
931.| Et | Me | Me | © CHOCH,CCH
932.| Et | Me | Me | 1 CHOCH,CCH
933.| Et | Me | Me | 2 CHOCH,CCH
934.| Et | Me | Me | O CHOCH,CH=CH
935.| Et | Me | Me 1 CHOCH,CH=CH,
936.| Et | Me | Me | 2 CHOCH,CH=CH.
937.| Et | Me | Me | O OMe

NT
M
(I) N OMe
CH
938.| Et | Me | Me | 1 OMe
N™ ™
M
CI) N OMe
CH
939.| Et | Me | Me | 2 OMe
N~
M
Cl) N OMe
CH
940.| Et | Me | Me | © Nx
I
0] N
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&7 | R?Z | R R* X 1H NMR
941.| Et | Me | Me N
/[’J
(l) N
CH
942. Et Me Me N\ DMSO-ds, 400 MHz: 11.35 (s,
| 1H), 8.39 (s, 1H), 8.34-8.30 (m,
y 2H), 7.67 (s, 1H), 6.52 (dd, 1H),
0 N 3.80-3.71 (m, 1H), 3.60-3.53 (m,
I 1H), 2.82-2.60 (m, 7H), 2.20 (s,
CH 3H), 1.26 (t, 3H)
943.| Et Me Me / \
N\
\
CH
944 .| Et Me Me / \
N\
\
CH
945. | Et Me Me / \
N\.
\
CH
N
946.| Et | Me | Me 7
N
\
CH
N
947.| Et | Me | Me P
N\
\
CH
N
948.| Et | Me | Me P
N\
N
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&7 | R | R R* m X 1H NMR
949.| Et | Me | Me 7\
N\N/N
CH
950.| Et | Me | Me 1 7\
N\N/N
CH
951.| Et | Me | Me 2 7\
N\w/N
CH
952.| Et | Me | Me 0 CHOC,H,F
953.| Et | Me | Me 1 CHOC,H4F
954.| Et | Me | Me 2 CHOC,H4F
955.| Et | Me | Me 0 C=NOMe
956.| Et | Me | Me 1 C=NOMe
957.| Et | Me | Me 2 C=NOMe
958.| Et | Me | Me 0 C=NOCH,CCH
959.| Et | Me | Me 1 C=NOCH,CCH
960.| Et | Me | Me 2 C=NOCH,CCH
961.| Et | Me | Me 0 C=NOCH,CH=CH,
962.| Et | Me | Me 1 C=NOCH,CH=CH,
963.| Et | Me | Me 2 C=NOCH,CH=CH,
964.| Et | Me | Me 0 c=0
965.| Et | Me | Me 1 c=0
966.| Et | Me | Me 2 c=0
967.| Et | Me | Me 0 c=S
968.| Et | Me | Me 1 c=S
969.| Et | Me | Me 2 c=S
970.| Et | Me | Me 0 C=S
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&y R? R® R* m X 1HNMR
971.| Et Me Me 1 C=S
972.| Et Me Me 2 C=S
973.| Et Me Me 0 C=N-N(CHj3)2
974.| Et Me Me 1 C=N-N(CH3),
975.| Et Me Me 2 C=N-N(CHj3)2
976.| Et Me Me 0 o)
977.| Et Me Me 1 0
978.| Et Me Me 2 0
979.| Et Me Me 0 S
980.| Et Me Me 1 S
981.| Et Me Me 2 S
982.| Et Me Me 0 SO
983.| Et Me Me 1 SO
984.| Et Me Me 2 SO
985.| Et Me Me 0 SO,
986.| Et Me Me 1 SO,
987.| Et Me Me 2 S0,
988.| Et Me Me 0 NMe
989.| Et Me Me 1 NMe
990.| Et Me Me 2 NMe
991.| Et Me H 0 CH,
992.| Et Me H 1 CH.
993.| Et Me H 2 CH,
994.| Et Me H 0 CHMe
995.| Et Me H 1 CHMe
996.| Et Me H 2 CHMe
997.| Et Me H 0 C(CHz3).
998.| Et Me H 1 C(CHz3)2
999.| Et Me H 2 C(CH3),
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=}

& | R | R R* m X 1H NMR
1000 Et | Me H C(OC,H,;0)
1001 Et | Me H 1 C(OC,H,0)
1002 Et | Me H 2 C(OC;H,0)
1003| Et | Me H 0 C(SC;HJS)
1004 Et | Me H 1 C(SC,HJS)
1005 Et | Me H 2 C(SC;HJS)
1006 Et | Me H 0 CHOMe
1007| Et | Me H 1 CHOMe
1008 Et | Me H 2 CHOMe
1009| Et | Me H 0 CHOE
1010 Et | Me H 1 CHOEt
1011| Et | Me H 2 CHOE
1012| Et | Me H 0 CHOIPr
1013| Et | Me H 1 CHOIPr
1014 Et | Me H 2 CHOIPr
1015 Et | Me H 0 CHOCH,cPr
1016 Et | Me H 1 CHOCH,cPr
1017| Et | Me H 2 CHOCH,cPr
1018 Et | Me H 0 CHOCH,;OMe
1019 Et | Me H 1 CHOC;H,OMe
1020| Et | Me H 2 CHOC,H,OMe
1021 Et | Me H 0 CHOCH,CCH
1022| Et | Me H 1 CHOCH,CCH
1023| Et | Me H 2 CHOCH,CCH
1024 Et | Me H 0 CHOCH,CH=CH,
1025 Et | Me H 1 CHOCH,CH=CH,
1026 Et | Me H 2 CHOCH,CH=CH,
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=}

& R | R R* X 1H NMR
1027| Et | Me H OMe
N~ ™
M
(I) N OMe
CH
1028 Et | Me H OMe
N~
A
CI) N OMe
CH
1029| Et | Me H OMe
N~
M
Cl) N OMe
CH
1030 Et | Me | H Na
)
(l) N
CH
1031| Et | Me | H N
)
Cl) N
CH
1032| Et | Me | H Ny
)
(|) N
CH
1033| Et | Me H 7\
N\
N
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=}

Giaey R2 R® R* X 1H NMR
1034| Et | Me H I
N\.
\
CH
1035 Et | Me H I
N\
\
CH
1036| Et | Me H ,’/‘1 |
N\
\
CH
‘ N
1037| Et | Me H o\
N\
\
CH
1038| Et | Me H ,'/\1 )
N\
\
CH
1039| Et | Me H A\
N\w,N
CH
1040 Et | Me H 7\
N\N/N
CH
1041 Et | Me H A\
N\$,N
CH
1042| Et Me H CHOC,H4F
1043 Et | Me H CHOC H,F
1044| Et | Me H CHOC,H,F
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#s | R | R | R | m X 1H NMR
1045 Et | Me H C=NOMe
1046| Et | Me H 1 C=NOMe
1047| Et | Me H 2 C=NOMe
1048| Et | Me H 0 C=NOCH.CCH
1049 Et | Me H 1 C=NOCH,CCH
1050 Et | Me H 2 C=NOCH,CCH
1051 Et | Me H 0 C=NOCH,CH=CH,
1052| Et | Me H 1 C=NOCH,CH=CH,
1053| Et | Me H 2 C=NOCH,CH=CH,
1054/ Et | Me H 0 C=0
1055 Et | Me H 1 C=0
1056| Et | Me H 2 C=0
1057| Et | Me H 0 C=S
1058| Et | Me H 1 C=S
1059 Et | Me H 2 C=S
1060 Et | Me H 0 C=S
1061 Et | Me H 1 C=S
1062| Et | Me H 2 C=§
1063| Et | Me H 0 C=N-N(CHs),
1064| Et | Me H 1 C=N-N(CHa)2
1065 Et | Me H 2 C=N-N(CH;).
1066| Et | Me H 0 O
1067| Et | Me H 1 O
1068| Et | Me H 2 O
1069| Et | Me H 0 S
1070| Et | Me H 1 S
1071| Et | Me H 2 S
1072| Et | Me H 0 SO
1073| Et | Me H 1 SO
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#5 | R? | R R* m X 1H NMR
1074| Et | Me H 2 SO
1075 Et | Me H 0 SO;
1076| Et | Me H 1 SOz
1077| Et | Me H 2 SO;
1078| Et | Me H 0 NMe
1079] Et | Me H 1 NMe
1080| Et | Me H 2 NMe
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0oooao
& R R® R* Y X 1H NMR

1081. | Me Me Me S CH;
1082. | Me Me Me SO CH;
1083.| Me | Me Me SO, CH,
1084. | Me | Me Me S CHMe
1085. | Me Me Me SO CHMe
1086. | Me | Me Me | SO, CHMe
1087.| Me | Me Me S C(CHa)2
1088. | Me Me Me SO C(CHs)2
1089. | Me | Me Me SO, C(CHa)2
1090. | Me Me Me S C(OC;H,0)
1091. | Me | Me Me SO C(OC,H,0)
1092. | Me Me Me S0, C(OC.H40)
1093. | Me Me Me S C(SC;H4S)
1094. | Me Me Me SO C(SC;H4S)
1095. | Me Me Me S0, C(SC2H4S)
1096. | Me Me Me S CHOMe
1097. | Me Me Me SO CHOMe
1098. | Me | Me Me SO, CHOMe
1099. | Me Me Me S CHOE
1100. | Me Me Me SO CHOEt
1101. | Me | Me Me | SO, CHOE
1102. | Me Me Me S CHOIPr
1103. | Me Me Me SO CHOIPr
1104. | Me | Me Me | SO, CHOIPr
1105. | Me Me Me S CHOCHcPr
1106. | Me | Me Me SO CHOCHcPr
1107.| Me | Me Me | SO, CHOCHcPr
1108. | Me | Me Me S CHOC;H,OMe
1109. | Me | Me Me SO CHOC:H,OMe
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e R’ R R* Y X 1H NMR
1110. | Me | Me Me | SO, CHOC:H,OMe
1111. | Me Me Me S CHOCH,CCH
1112. | Me | Me Me SO CHOCH,CCH
1113.| Me | Me Me S0, CHOCH,CCH
1114. | Me Me Me S CHOCH,CH=CH;
1115. | Me Me Me SO CHOCH>CH=CH;
1116.| Me | Me Me | SO, CHOCH:CH=CH.
1117.| Me | Me Me S OMe
N~
Jl\ /
Cl) N OMe
CH
1118.| Me | Me Me SO OMe
N™
/Jl\ =
(l) N OMe
CH
1119.| Me | Me | Me | SO, OMe
N™
P
Cl) N OMe
CH
1120. | Me | Me Me s |N\
2
CI) N
CH
1121.| Me | Me Me SO |N\
s
O N
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e R’ R R* v X 1H NMR
1122.| Me | Me Me | SO, Nx
)
(l) N
CH
1123.| Me | Me Me S 7\
N\
\
CH
1124. | Me Me Me SO / \
N\
\
CH
1125. | Me Me Me SO, i \
N\
\
CH
1126.| Me | Me Me S ,'/\' \
N
\
CH
1127. | Me | Me Me e ,f/\l )
N\
\
CH
1128.| Me | Me | Me | SO, }/\1\
N
\
CH
1129. | Me | Me Me S [\
N_ _N
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i R’ R® R4 ' X 1H NMR

1130. | Me Me Me SO //_\\

N\T/N

CH

1131. | Me Me Me S0, //_\\

N\N/N

CH

1132. | Me Me Me S CHOC H4F
1133. | Me Me Me SO CHOC H4F
1134. | Me Me Me SO, CHOC H4F
1135. | Me Me Me S C=NOMe
1136. | Me Me Me SO C=NOMe
1137. | Me Me Me SO, C=NOMe
1138. | Me Me Me S C=NOCH,CCH
1139. | Me Me Me SO C=NOCH,CCH
1140. | Me Me Me SO, C=NOCH,CCH
1141. | Me Me Me S C=NOCH,CH=CH;
1142. | Me Me Me SO C=NOCH,CH=CH,
1143. | Me Me Me SO, C=NOCH,CH=CH;
1144. | Me Me Me S Cc=0
1145. | Me Me Me SO C=0
1146. | Me Me Me S0, C=0
1147. | Me Me Me S C=S
1148. | Me Me Me SO C=S
1149. | Me Me Me S0, C=S
1150. | Me Me Me S C=Ss
1151. | Me Me Me SO C=S
1152. | Me Me Me SO, C=s
1153. | Me Me Me S C=N-N(CHz3)2
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K R R R4 Y X 1H NMR

1154. | Me Me Me SO C=N-N(CH;),

1155. | Me Me Me SO, C=N-N(CH;),

1156. | Me Me Me S 0

1157. | Me Me Me SO 0

1158. | Me Me Me SO, 0

1159. | Me Me Me S S

1160. | Me Me Me SO S

1161. | Me Me Me SO, S

1162. | Me Me Me S SO

1163. | Me Me Me SO SO

1164. | Me Me Me SO, SO

1165. | Me Me Me S SO,

1166. | Me Me Me SO SO,

1167. | Me Me Me SO, SO,

1168. | Me Me Me S NMe

1169. | Me Me Me SO NMe

1170. | Me Me Me SO, NMe

1171. | Me Me Me 0 o

1172. | Me Me H 0 @ DMSO-d6, 400 MHz: 11.33
(s,1H), 7.34 (d,1H), 6.92
(d,1H), 6.12 (s,2H), 3.93 (s,3H),
2.30 (s,3H)

1173.| Me | SMe H 0 0 DMSO-d6, 400 MHz: 11.50
(bs,1H), 7.21 (d,1H), 6.99
(d,1H), 6.18 (s,2H), 3.96 (s,3H),
2.44 (s 3H)

1174. | Me Cl H O] O]

1175. | Me Cl H CH,

1176. | Me Cl H SO CH,

1177. | Me Cl H SO, CH, DMSO, 400 MHz: 3.41 (t,2H),

3.76 (t,2H), 4.02 (s,3H), 7.94
(s,2H), 11.95 (s,1H)
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21

10

20

K R R R4 Y X 1H NMR

1178. | Me Cl H CHMe

1179. | Me Cl H SO CHMe

1180. | Me Cl H SO, CHMe

1181. | Me Cl H S C(CHa3)

1182. | Me Cl H SO C(CH3)2

1183. | Me Cl H SO, C(CHa3)2

1184. | Me Cl H S C(OC;H,0)

1185. | Me Cl H SO C(OC,H,0)

1186. | Me Cl H SO, C(OC,H,0)

1187. | Me Cl H S C(SC,H4S)

1188. | Me Cl H SO C(SC,H,S)

1189. | Me Cl H SO, C(SC;H49)

1190. | Me Cl H S CHOMe

1191. | Me Cl H SO CHOMe

1192. | Me Cl H SO, CHOMe CDCI3, 400 MHz: 3.57 (s,3H),
3.68 (dd,1H), 3.81 (d,1H), 4.13
(s,3H), 5.25 (d,1H), 7.80
(d,1H), 7.98 (d,1H), 9.85 (s,1H)

1193. | Me Cl H S CHOEt

1194. | Me Cl H SO CHOEt

1195. | Me Cl H SO, CHOEt

1196. | Me Cl H S CHOIPr

1197. | Me Cl H SO CHOIPr

1198. | Me Cl H SO, CHOIPr

1199. | Me Cl H S CHOCHcPr

1200. | Me Cl H SO CHOCH.cPr

1201. | Me Cl H SO, CHOCH,cPr

1202. | Me Cl H S CHOC,H,OMe

1203. | Me Cl H SO CHOC,H,OMe

1204. | Me Cl H S0; CHOC,H,OMe
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&y | R | R R Y X 1H NMR
1205.| Me | Cl H CHOCH,CCH
1206.| Me | cCl H o) CHOCH,CCH
1207.| Me | cl H | so, CHOCH,CCH
1208.| Me | Cl H S CHOCH,CH=CH,
1209. | Me | cl H SO | CHOCH,CH=CH,
1210.| Me | cl H | sO, | CHOCH,CH=CH,
1211.| Me | cCl H s OMe
N™
P
(l) N OMe
CH
1212.| Me | Cl H SO OMe
N™
M
Cl) N OMe
CH
1213.| Me | <l H | so, OMe
N
P
Cl) N OMe
CH
1214.| Me | Cl H s N
I
CI) N
CH
1215.| Me | Cl H SO Ny
I
0 N
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e R’ R R* v X 1H NMR
1216.| Me | cClI H S0, Nx
1)
(l) N
CH
1217. | Me | <l H S 7\
N\
\
CH
1218. | Me cl H SO /A
N\
\
CH
1219. | Me cl H S0, 7\
N\
\
CH
1220. | Me Cl H S N
: o\
N
\
CH
1221.| Me Cl H e ,f/\l )
N\
\
CH
1222. | Me | cl H SO, }/\1 \
N
\
CH
1223.| Me | cl H S T\
N_ _N
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i R’ R3 R4 Y X 1H NMR

1224. | Me Cl H SO //_\\

N\T/N

CH

1225. | Me Cl H S0, //_\\

N\N/N

CH

1226. | Me Cl H S CHOC H4F
1227. | Me Cl H SO CHOC H4F
1228. | Me Cl H SO, CHOC H4F
1229. | Me Cl H S C=NOMe
1230. | Me Cl H SO C=NOMe
1231. | Me Cl H SO, C=NOMe
1232. | Me Cl H S C=NOCH,CCH
1233. | Me Cl H SO C=NOCH,CCH
1234. | Me Cl H SO, C=NOCH,CCH
1235. | Me Cl H S C=NOCH,CH=CH;
1236. | Me Cl H SO C=NOCH,CH=CH,
1237. | Me Cl H SO, C=NOCH,CH=CH;
1238. | Me Cl H S Cc=0
1239. | Me Cl H SO C=0
1240. | Me Cl H S0, C=0
1241. | Me Cl H S C=S
1242. | Me Cl H SO C=S
1243. | Me Cl H S0, C=S
1244. | Me Cl H S C=Ss
1245. | Me Cl H SO C=S
1246. | Me Cl H SO, C=s
1247. | Me Cl H S C=N-N(CHz3)2
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i R’ R® R4 ' X 1H NMR
1248. | Me Cl H SO C=N-N(CH;)>
1249. | Me Cl H SO, C=N-N(CHj),
1250. | Me Cl H S 0
1251. | Me Cl H SO 0
1252. | Me Cl H SO, o)
12583. | Me Cl H S S
1254. | Me Cl H SO S
1255. | Me Cl H SO, S
1256. | Me Cl H S SO
1257. | Me Cl H SO SO
1258. | Me Cl H S0, SO
1259. | Me Cl H S S0,
1260. | Me Cl H SO SO,
1261. | Me Cl H SO, SO,
1262. | Me Cl H S NMe
1263. | Me Cl H SO NMe
1264. | Me Cl H S0; NMe
1265. | Et Me Me S CH;
1266. | Et Me Me SO CH>
1267. | Et Me Me SO, CH>
1268. | Et Me Me S CHMe
1269. | Et Me Me SO CHMe
1270. | Et Me Me SO, CHMe
1271. | Et Me Me S C(CH3),
1272. | Et Me Me SO C(CHs)2
1273. | Et Me Me S0, C(CHs)2
1274. | Et Me Me S C(OC,H,0)
1275. | Et Me Me SO C(OC,H40)
1276. | Et Me Me S0, C(OC.H,0)
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#5 | r | R R* Y X 1H NMR
1277.| Et | Me | Me C(SC,HJS)
1278.| Et | Me | Me | sO C(SC,HJS)
1279.| Et | Me | Me | SO, C(SC.HJS)
1280.| Et | Me | Me S CHOMe
1281.| Et | Me | Me | sO CHOMe
1282.| Et | Me | Me | SO, CHOMe
1283.| Et | Me | Me s CHOE
1284.| Et | Me | Me | sO CHOE
1285.| Et | Me | Me | SO, CHOEt
1286.| Et | Me | Me s CHOIPr
1287.| Et | Me | Me | soO CHOIPr
1288.| Et | Me | Me | SO, CHOIPr
1289.| Et | Me | Me S CHOCH,cPr
1290.| Et | Me | Me | soO CHOCH,cPr
1291.| Et | Me | Me | SO, CHOCH,cPr
1292.| Et | Me | Me S CHOC,H4OMe
1293.| Et | Me | Me | sO CHOC,H,OMe
1204.| Et | Me | Me | SO, CHOC,H4OMe
1205.| Et | Me | Me s CHOCH,CCH
1296.| Et | Me | Me | soO CHOCH,CCH
1297.| Et | Me | Me | SO, CHOCH,CCH
1298.| Et | Me | Me s CHOCH,CH=CH;
1299.| Et | Me | Me | SO | CHOCH,CH=CH,
1300.| Et | Me | Me | SO, | CHOCH,CH=CH,
1301.| Et | Me | Me s OMe

N~
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e R’ R R* v X 1H NMR
1302. | Et Me Me SO OMe
N™
P
(l) N OMe
CH
1303.| Et | Me Me | SO, OMe
N™
PP
|O N OMe
CH
1304.| Et | Me | Me | S Na
1)
? N
CH
1305.| Et | Me | Me | sO Ny
1)
(l) N
CH
1306.| Et | Me Me | SO, N
I®
Cl) N
CH
1307. Et Me Me S / \
N\
\
CH
1308.| Et | Me Me e T
N\
N
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i R! R3 R4 Y X 1H NMR
1309. | Et Me Me S0, / \
N\
\
CH
N
1310. | Et Me Me S Iy \
N\
\
CH
N
1311. | Et Me Me SO I \
N
\
CH
N
1312. | Et Me Me SO, / \
N\
\
CH
1313. | Et Me Me S // \\
N\ITI/N
CH
1314. | Et Me Me SO // \\
N\w/N
CH
1315.| Et Me Me SO, // \\
N\l’lﬂ/N
CH
1316. | Et Me Me S CHOC,H4F
1317. | Et Me Me SO CHOC,H4F
1318. | Et Me Me SO, CHOC,H4F
1319. | Et Me Me S C=NOMe
1320. | Et Me Me SO C=NOMe
1321. Et Me Me S0, C=NOMe
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i R’ R® R4 ' X 1H NMR
1322. | Et Me Me C=NOCH,CCH
1323. | Et Me Me SO C=NOCH,CCH
1324. | Et Me Me SO, C=NOCH,CCH
1325. | Et Me Me S C=NOCH,CH=CH,
1326. | Et Me Me SO C=NOCH,CH=CH;,
1327. | Et Me Me SO, C=NOCH,CH=CH
1328. | Et Me Me S C=0
1329. | Et Me Me SO Cc=0
1330. | Et Me Me S0, Cc=0
1331. | Et Me Me S C=S
1332. | Et Me Me SO C=S
1333. | Et Me Me S0, C=S
1334. | Et Me Me S C=S
1335. | Et Me Me SO C=S
1336. | Et Me Me SO, C=S
1337. | Et Me Me S C=N-N(CH;3)
1338. | Et Me Me SO C=N-N(CHj;)2
1339. | Et Me Me S0, C=N-N(CHz3)
1340. | Et Me Me S O
1341. | Et Me Me SO 0
1342. | Et Me Me SO, 0
1343. | Et Me Me S S
1344. | Et Me Me SO S
1345. | Et Me Me SO, S
1346. | Et Me Me S SO
1347.| Et Me Me SO SO
1348. | Et Me Me SO, SO
1349. | Et Me Me S S0,

1350. | Et Me Me SO S0,
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o = =3 R v X 1H NMR

1351. | Et Me Me SO, SO,

1352. | Et Me Me S NMe

1353. | Et Me Me SO NMe

1354. | Et Me Me SO, NMe

1355. | Et Me Me 0 0

1356. | Et Me H 0 0 CDCI3, 400 MHz: 9.65 (s, 1H),
7.42 (d, 1H), 6.79 (d, 1H), 6.06
(s, 2H), 4.43 (q, 2H), 2.41 (s,
3H), 1.60 (t, 3H)

1357. | Et SMe H 0

1358. | Et Cl H 0

1359. | Et Cl H CH;

1360. | Et Cl H SO CH,

1361. | Et Cl H SO, CH, DMSO, 400 MHz: 1.48 (t,3H),
3.42 (t,2H), 3.75 (t,2H), 4.38
(@,2H), 7.93 (s,2H), 11.86
(s,1H)

1362. | Et Cl H S CHMe

1363. Et Cl H SO CHMe

1364. Et Cl H SO, CHMe

1365. | Et Cl H S C(CH3)2

1366. Et Cl H SO C(CH3)2

1367. | Et Cl H SO, C(CHa);

1368. | Et Cl H S C(OC;H,40)

1369. | Et Cl H SO C(OC:H,0)

1370. | Et Cl H SO, C(OC;H,40)

1371. Et Cl H S C(SC,H4S)

1372. | Et Cl H SO C(SC,H,4S)

1373. | Et Cl H SO, C(SC,H4S)

1374. | Et Cl H S CHOMe

1375. Et Cl H SO CHOMe

1376. | Et Cl H SO, CHOMe CDCI3, 400 MHz: 1.62 (t,3H),
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FATIN IR R > v X 1H NMR

3.55 (s,3H), 3.66 (dd,1H), 3.81
(d,1H), 4.47 (q,2H), 5.23
(d,1H), 7.75 (d,1H), 7.94
(d,1H), 10.6 {(s,1H)

1377.| Et | Cl H s CHOEt

1378.| Et | CI H SO CHOE

1379.| Et | oCl H SO, CHOEt

1380.| Et | CI H s CHOIPr

1381.| Et | CI H o) CHOIPr

1382.| Et | Cl H SO, CHOIPr

1383.| Et | Cl H s CHOCHcPr

1384.| Et | CI H SO CHOCH,cPr

1385.| Et | CI H SO, CHOCH,cPr

1386.| Et | CI H s CHOC,H,OMe

1387.| Et | <l H o) CHOC,H,OMe

1388.| Et | CI H SO, CHOC,H,OMe

1389.| Et | CI H S CHOCH,CCH

1390.| Et | oCI H SO CHOCH,CCH

1391.| Et | CI H SO, CHOCH,CCH

1392.| Et | CI H s CHOCH,CH=CH;

1393.| Et | Cl H SO | CHOCH,CH=CH,

1304.| Et | Cl H SO, | CHOCH.CH=CH,

1395.| Et | ©I H S OMe

NT
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# | r| R | R Y X 1H NMR
1396. | Et | ClI H SO OMe
NT
Mo
(l) N OMe
CH
1397.| Et | Cl H | so, OMe
N
M
|O N OMe
CH
1398.| Et | Cl H S Ny
i
? N
CH
1399.| Et | ClI 4 SO Ny
J§
(l) N
CH
1400.| Et | ClI H | so, N
i
Cl) N
CH
1401.| Et | Cl H s 7\
N\
!
CH
1402. | Et | Cl H | so T
N
N
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e R’ R R* Y X 1H NMR
1403. | Et Cl H S0, j \
N\
\
CH
1404. | Et cl H ) N
/] Y
N\
\
CH
N
1405. | Et Cl H SO ) \
N\
\
CH
\ N
1406. | Et Cl H S0, ) \
N\
\
CH
1407. | Et Cl H S //—\\
N\N’N
|
CH
1408. | Et Cl H SO /_\/ \
N\N/N
|
CH
1409. | Et Cl H S0, //—\\
N\N/N
|
CH
1410. | Et Cl H S CHOC H4F
1411. | Et Cl H SO CHOC H4F
1412. | Et Cl H (o CHOC H4F
1413. | Et Cl H S C=NOMe
1414. | Et Cl H SO C=NOMe
1415. | Et cl H SO, C=NOMe
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&y R R® R* Y X 1H NMR
1416. | Et Cl H C=NOCH-CCH
1417. | Et Cl H SO C=NOCH,CCH
1418. | Et Cl H SO, C=NOCH,CCH
1419. | Et Cl H S C=NOCH,CH=CH;
1420. | Et Cl H SO C=NOCH,CH=CH,
1421.| Et of H SO, | C=NOCH,CH=CH,
1422. | Et Cl H S C=0
1423. | Et Cl H SO C=0
1424. | Et cl H SO, C=0
1425. | Et Cl H S C=s
1426. | Et Cl H SO C=S
1427. | Et of H SO, C=S
1428. | Et Cl H ) C=8
1429. | Et Cl H SO C=s
1430. | Et of H SO, C=3
1431. | Et Cl H S C=N-N(CHjs).
1432. | Et o H SO C=N-N(CHjs).
1433. | Et Cl H SO, C=N-N(CHs)>
1434. | Et Cl H S O
1435. | Et ol H SO O
1436. | Et Cl H SO, O
1437. | Et Cl H s S
1438. | Et Cl H SO S
1439. | Et ol H SO, S
1440. | Et Cl H ) SO
1441. | Et Cl H SO SO
1442. | Et Cl H S0, SO
1443. | Et Cl H S SO,

1444. | Et Cl H SO SO,
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&y R R® R4 % X 1H NMR
1445. | Et cl H SO, SO,
1446. | Et Cl H S NMe
1447. | Et Cl H SO NMe
1448. | Et cl H S0, NMe

0000000000000 0000000000000 000000000000A0

=
0ooooO
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0oooao
#r R R OR Y X 1H NMR

1449. | Me Me Me S CH;
1450. | Me Me Me SO CH;
1451.| Me | Me Me SO, CH,
1452. | Me | Me Me S CHMe
1453. | Me Me Me SO CHMe
1454. | Me | Me Me | SO, CHMe
1455. | Me | Me Me S C(CHa)2
1456. | Me Me Me SO C(CHs)2
1457.| Me | Me Me SO, C(CHs).
1458. | Me Me Me S C(OC;H,0)
1459. | Me | Me Me SO C(OC,H,0)
1460. | Me Me Me S0, C(OC.H40)
1461. | Me Me Me S C(SC;H4S)
1462. | Me Me Me SO C(SC;H4S)
1463. | Me Me Me S0, C(SC2H4S)
1464. | Me Me Me S CHOMe
1465. | Me Me Me SO CHOMe
1466. | Me | Me Me SO, CHOMe
1467. | Me Me Me S CHOE
1468. | Me Me Me SO CHOEt
1469. | Me | Me Me | SO, CHOEt
1470. | Me Me Me S CHOIPr
1471. | Me Me Me SO CHOIPr
1472.| Me | Me Me | SO, CHOIPr
1473. | Me Me Me S CHOCHcPr
1474.| Me | Me Me SO CHOCHcPr
1475.| Me | Me Me | SO, CHOCHcPr
1476.| Me | Me Me S CHOC;H,OMe
1477.| Me | Me Me SO CHOC:H,OMe
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Hiy

R" | R | R Y X 1H NMR
1478.| Me | Me Me | SO, CHOC:H,OMe
1479. | Me Me Me S CHOCH,CCH
1480. | Me | Me Me SO CHOCH,CCH
1481. | Me | Me Me S0, CHOCH,CCH
1482. | Me Me Me S CHOCH,CH=CH;
1483. | Me Me Me SO CHOCH>CH=CH;
1484.| Me | Me Me | SO, CHOCH:CH=CH.
1485. | Me | Me Me S OMe

N~
Jl\ /
ﬁ) N OMe
CH
1486.| Me | Me Me SO OMe
N™
/Jl\ =
ﬁ) N OMe
CH
1487.| Me | Me Me SO, OMe
N™
P
Cl) N OMe
CH
1488.| Me | Me Me s |N\
2
CI) N
CH
1489. | Me | Me Me SO |N\
s
O N
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e R! R? R* Y X 1H NMR
1490.| Me | Me | Me | SO, Nx
)
(l) N
CH
1491. | Me | Me Me S T\
N\
\
CH
1492. | Me Me Me SO / \
N\
\
CH
1493. | Me Me Me SO, i \
N\
\
CH
1494. | Me | Me Me S ,'/\' \
N
\
CH
1495. | Me | Me Me e ,f/\l )
N\
\
CH
149.| Me | Me | Me | SO; }/\1\
N
\
CH
1497. | Me | Me Me S /R
N_ _N
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F R’ R® R* Y X 1H NMR
1498. | Me | Me Me | SO 7\
N\l}J _N

CH

1499. | Me | Me Me | SO, /R
N\N _N

¢H
1500. | Me | Me Me S CHOCH,F
1501. | Me | Me Me | SO CHOC,H,F
1502. | Me | Me Me | SO, CHOCH,F
1503. | Me | Me Me S C=NOMe
1504. | Me | Me Me | SO C=NOMe
1505. | Me | Me Me | SO, C=NOMe
1506. | Me | Me Me S C=NOCH.CCH
1507. | Me | Me Me | SO C=NOCH,CCH
1508. | Me | Me Me | SO, C=NOCH,CCH
1509. | Me | Me Me S C=NOCH,CH=CH,
1510.| Me | Me Me | SO | C=NOCH,CH=CH,
1511. | Me | Me Me | SO, | C=NOCH,CH=CH,
1512. | Me | Me Me S c=0
1513.| Me | Me Me | SO c=0
1514.| Me | Me Me | SO, C=0
1515.| Me | Me Me S c=S
1516.| Me | Me Me | SO c=S
1517.| Me | Me Me | SO, c=S
1518. | Me | Me Me S c=s
1519.| Me | Me Me | SO c=S
1520. | Me | Me Me | SO, c=s
1521.| Me | Me Me S C=N-N(CH),
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F R’ R® R* Y X 1H NMR

1522. | Me | Me Me | SO C=N-N(CH)

1523. | Me | Me Me | SO, C=N-N(CH),

1524. | Me | Me Me S 0

1525.| Me | Me Me | SO 0

1526.| Me | Me Me | SO, 0

1527. | Me | Me Me S S

1528. | Me | Me Me | SO s

1529. | Me | Me Me | SO, S

1530. | Me | Me Me S SO

1531.| Me | Me Me | SO SO

1532. | Me | Me Me | SO, SO

1533. | Me | Me Me S SO,

1534. | Me | Me Me | SO SO,

1535. | Me | Me Me | SO, SO,

1536. | Me | Me Me S NMe

1537.| Me | Me Me | SO NMe

1538. | Me | Me Me | SO, NMe

1539. | Me | Me Me 0

1540. | Me | Me H 0

1541.| Me | SMe H 0

1542.| Me | ClI H 0

1543.| Me | cl H S CH,

1544.| Me | cClI H SO CH,

1545. | Me Cl H SO, CH, DMSO, 400 MHz: 3.40 (t,2H),
3.74 (t,2H), 3.79 (s,3H), 7.89
(br,3H), 11.39 (s,1H)

1546.| Me | cClI H S CHMe

1547.| Me | cCl H SO CHMe

1548.| Me | cClI H S0, CHMe

1549.| Me | I H S C(CHa)z

21

10

20

30

40



(109)

JP 2014-509596 A 2014.4.

F R’ R® R* Y X 1H NMR

1550. | Me | cClI H o) C(CHa).

1551.| Me | cClI H S0, C(CHa).

1552. | Me | cClI H S C(OC,H,0)

1553.| Me | cClI H o) C(OC;H,0)

1554.| Me | cCl H S0, C(OC,H,0)

1555.| Me | cClI H S C(SC2H4S)

1556.| Me | cClI H o) C(SC.H.S)

1557.| Me | cClI H S0, C(SC2H,S)

1558.| Me | cClI H S CHOMe

1559. | Me | clI H SO CHOMe

1560. | Me Cl H SO, CHOMe CDCI3, 400 MHz: 3.56 (s,3H),
3.68 (dd,1H), 3.71 (d,1H), 3.87
(s,3H), 5.21 (d,1H), 7.64 (s,1H),
7.73 (d,1H), 7.91 (d,1H), 9.85
(s,1H)

1561.| Me | cClI H S CHOE

1562.| Me | cClI H o) CHOE

1563.| Me | cClI H S0, CHOE

1564.| Me | cClI H S CHOIPr

1565.| Me | cClI H o) CHOIPr

1566. | Me | cClI H S0, CHOIPr

1567.| Me | cCl H S CHOCH,cPr

1568.| Me | cClI H o) CHOCHcPr

1569.| Me | cClI H S0, CHOCH,cPr

1570.| Me | cClI H S CHOC,H,OMe

1571.| Me | cl H SO CHOC,H,OMe

1572.| Me | cClI H S0, CHOC,H,OMe

1573.| Me | cCl H S CHOCH,CCH

1574.| Me | cClI H o) CHOCH,CCH

1575.| Me | cCl H S0, CHOCH,CCH

1576.| Me | cCl H S CHOCH,CH=CH,
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) R' R® R* Y X 1H NMR
1577.| Me | cl H SO | CHOCH,CH=CH,
1578.| Me | Cl H | SO, | CHOCH,CH=CH,
1579.| Me | <l H S OMe
NT
M
ﬁ) N OMe
CH
1580. | Me | cl H SO OMe
N~
M
ﬁ) N OMe
CH
1581.| Me | Cl H | so, OMe
N™
M
(l') N OMe
CH
1582. | Me | ¢l H s /[N\j
oW
CH
1583.| Me | Cl H SO /[Nj
oW
CH
1584. | Me | ClI H | so, N
1)
N
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e R! R? R* Y X 1H NMR
1585. | Me Cl H 7
N\
\
CH
1586. | Me Cl H SO T\
N\
\
CH
1587. | Me Cl H SO, 7\
N\
\
CH
1588. | Me cl H S N
. / \
N\
\
CH
1589. | Me cl H SO }/\1 )
N\
\
CH
1590. | Me cl H SO, ,f/“ )
N\
\
CH
1591. | Me Cl H S [\
N\w/N
CH
1592. | Me Cl H SO R\
N_ _N
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F R’ R® R* Y X 1H NMR

1593.| Me | cClI H S0, 7\

N\[Tl _N

CH

1594. | Me | clI H S CHOC,H,F
1595.| Me | cClI H SO CHOC.H,F
1596. | Me | cClI H S0, CHOCH,F
1597. | Me | cl H S C=NOMe
1598. | Me | cClI H o) C=NOMe
1599. | Me | cClI H S0, C=NOMe
1600. | Me | cClI H S C=NOCH.CCH
1601. | Me | cl H o) C=NOCH,CCH
1602. | Me | ClI H S0, C=NOCH,CCH
1603.| Me | cCl H S C=NOCH,CH=CH,
1604. | Me | cl H SO | C=NOCH,CH=CH,
1605.| Me | cCl H S0, | C=NOCH,CH=CH,
1606. | Me | ClI H S Cc=0
1607.| Me | cClI H o) c=0
1608. | Me | cCl H S0, c=0
1609. | Me | I H S c=S
1610.| Me | cClI H o) c=S
1611.| Me | cl H S0, c=s
1612.| Me | cCl H S c=S
1613.| Me | cl H so c=s
1614.| Me | cCl H S0, c=S
1615.| Me | cClI H S C=N-N(CH),
1616.| Me | cCl H o) C=N-N(CH;),
1617.| Me | cCl H S0, C=N-N(CH),
1618.| Me | cClI H S 0
1619.| Me | cCl H o) 0
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F R’ R® R* Y X 1H NMR
1620.| Me | cClI H S0, 0
1621.| Me | I H S s
1622.| Me | clI H o) s
1623.| Me | cClI H S0, S
1624.| Me | cl H S SO
1625.| Me | cCl H SO SO
1626.| Me | cClI H S0, SO
1627.| Me | cl H S SO,
1628.| Me | cClI H SO SO,
1629.| Me | cl H S0, SO,
1630.| Me | cCl H S NMe
1631.| Me | cl H o) NMe
1632.| Me | cl H S0, NMe
1633.| Et | Me Me S CH,
1634.| Et | Me Me | SO CHa
1635.| Et | Me Me | SO, CH,
1636.| Et | Me Me S CHMe
1637.| Et | Me Me | SO CHMe
1638.| Et | Me Me | SO, CHMe
1639.| Et | Me Me S C(CHa)z
1640.| Et | Me Me | SO C(CHa).
1641.| Et | Me Me | SO, C(CHa).
1642. | Et | Me Me S C(OC,H,0)
1643.| Et | Me Me | SO C(OC,H,0)
1644. | Et | Me Me | SO, C(OC,H,0)
1645.| Et | Me Me S C(SC2H,S)
1646.| Et | Me Me | SO C(SC2H,S)
1647.| Et | Me Me | SO, C(SC2H,S)
1648.| Et | Me Me S CHOMe
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F R’ R® R* Y X 1H NMR
1649.| Et | Me | Me | SO CHOMe
1650.| Et | Me | Me | SO, CHOMe
1651.| Et | Me | Me S CHOEt
1652.| Et | Me | Me | SO CHOEt
1653.| Et | Me | Me | SO, CHOEt
1654.| Et | Me | Me s CHOIPr
1655.| Et | Me | Me | SO CHOIPr
1656.| Et | Me | Me | SO, CHOIPr
1657.| Et | Me | Me s CHOCH.cPr
1658.| Et | Me | Me | SO CHOGH.CPr
1659.| Et | Me | Me | SO, CHOCH.CPr
1660.| Et | Me | Me s CHOC,H,OMe
1661.| Et | Me | Me | SO CHOC,H,OMe
1662.| Et | Me | Me | SO, CHOC,H,OMe
1663.| Et | Me | Me s CHOCH,CCH
1664.| Et | Me | Me | SO CHOCH,CCH
1665.| Et | Me | Me | SO, CHOCH,CCH
1666.| Et | Me | Me S CHOCH,CH=CH
1667.| Et | Me | Me | SO | CHOCH,CH=CH,
1668.| Et | Me | Me | SO, | CHOCH,CH=CH,
1669.| Et | Me | Me S OMe
N~

M

Cl) N OMe

CH
1670.| Et | Me | Me | SO OMe

N~
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#5 | R'| R R* Y X 1H NMR
1671.| Et | Me | Me | SO, OMe
NT
Mo
(l) N OMe
CH
1672.| Et | Me | Me s Ny
J§
(ID N
CH
1673.| Et | Me | Me | SO Ny
i
(l) N
CH
1674.| Et | Me | Me | SO, Ny
i
(|3 N
CH
1675.| Et | Me | Me | S 7\
N
\
CH
1676.| Et | Me | Me | SO T\
N\
I
CH
1677.| Et | Me | Me | SO, 7\
N
|
CH
1678.| Et | Me | Me | S N )
N\
\
CH
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e R! R? R* Y X 1H NMR
N
1679. | Et Me Me SO "
N\
\
CH
1680.| Et | Me | Me | SO; N )
N\
\
CH
1681. | Et Me Me ) I\
N\IT] _N
CH
1682. | Et Me Me SO J\
N\w/N
CH
1683. | Et Me Me | SO, J\
N. _N
|
CH
1684. | Et Me Me ) CHOC,H,F
1685. | Et Me Me SO CHOC,H,F
1686. | Et Me Me | SO, CHOC,H,F
1687. | Et Me Me ) C=NOMe
1688. | Et Me Me SO C=NOMe
1689. | Et Me Me | SO, C=NOMe
1690. | Et Me Me ) C=NOCH,CCH
1691. | Et Me Me SO C=NOCH,CCH
1692. | Et Me Me | SO, C=NOCH,CCH
1693. | Et Me Me s C=NOCH,CH=CH,
1694. | Et Me Me SO C=NOCH,CH=CH,
1695. | Et Me Me | SO, | C=NOCH,CH=CH,
1696. | Et Me Me ) Cc=0
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F R’ R® R* Y X 1H NMR
1697.| Et | Me Me | SO c=0
1698. | Et | Me Me | SO, c=0
1699.| Et | Me Me S c=S
1700.| Et | Me Me | SO c=S
1701.| Et | Me Me | SO, c=S
1702.| Et | Me Me S c=S
1703.| Et | Me Me | SO c=S
1704. | Et | Me Me | SO, c=S
1705.| Et | Me Me S C=N-N(CH).
1706.| Et | Me Me | SO C=N-N(CH),
1707.| Et | Me Me | SO, C=N-N(CH),
1708.| Et | Me Me S 0
1709.| Et | Me Me | SO 0
1710.| Et | Me Me | SO, 0
1711.| Et | Me Me S s
1712.| Et | Me Me | SO S
1713.| Et | Me Me | SO, S
1714.| Et | Me Me S SO
1715.| Et | Me Me | SO SO
1716.| Et | Me Me | SO, SO
1717.| Et | Me Me S SO,
1718.| Et | Me Me | SO SO,
1719.| Et | Me Me | SO, SO,
1720.| Et | Me Me S NMe
1721.| Et | Me Me | SO NMe
1722.| Et | Me Me | SO, NMe
1723.| Et | Me Me
1724.| Et | Me H
1725.| Et | SMe H
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F R’ R® R* X 1H NMR
1726. | Et cl H 0
1727.| Et cl H CH,
1728. | Et cl H o) CHa
1729. | Et cl H S0, CH,
1730. | Et cl H S CHMe
1731. | Et cl H SO CHMe
1732. | Et cl H S0, CHMe
1733. | Et cl H S C(CHa).
1734. | Et cl H SO C(CHa).
1735. | Et cl H S0, C(CHa).
1736. | Et cl H S C(OC,H,0)
1737. | Et cl H o) C(OC;H,0)
1738. | Et cl H S0, C(OC,H,0)
1739. | Et cl H S C(SC.H,S)
1740. | Et cl H o) C(SC2H4S)
1741. | Et cl H S0, C(SC.H,S)
1742. | Et cl H S CHOMe
1743. | Et cl H SO CHOMe
1744. | Et cl H S0, CHOMe
1745. | Et cl H S CHOE
1746. | Et cl H o) CHOE
1747. | Et cl H S0, CHOE
1748. | Et cl H S CHOIPr
1749. | Et cl H o) CHOIPr
1750. | Et cl H SO, CHOIPr
1751. | Et cl H S CHOCH,cPr
1752. | Et cl H so CHOCH,cPr
1753. | Et cl H SO, CHOCH,cPr
1754. | Et cl H S CHOC,H,OMe
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F R’ R® R* Y X 1H NMR
1755.| Et | CI H SO CHOC,H,OMe
1756.| Et | CI H SO, CHOC,H,OMe
1757.| Et | CI H S CHOCH,CCH
1758.| Et | CI H o) CHOCH,CCH
1759.| Et | ©I H S0, CHOCH,CCH
1760.| Et | ©l H s CHOCH,CH=CH,
1761.| Et | <l H SO | CHOCH,CH=CH,
1762.| Et | CI H SO, | CHOCH.CH=CH,
1763.| Et | <l H s OMe
N~
M
ﬁ) N OMe
CH
1764.| Et | o©I H SO OMe
N™
M
Cl) N OMe
CH
1765.| Et | Cl H | so, OMe
N~
M
ﬁ) N OMe
CH
1766.| Et | CI H s Ny
I
‘ID N
CH
1767.| Et | CI H o) /[Nj
0] N/
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e R! R? R* Y X 1H NMR
1768. | Et cl H S0, Nx
1)
(l) N
CH
1769. | Et cl H S 7\
N\
\
CH
1770. | Et cl H SO /A
N\
\
CH
1771. | Et cl H S0, 7\
N\
\
CH
1772. | Et Cl H S N
: o\
N
\
CH
1773. | Et Cl H e ,f/\l )
N\
\
CH
1774. | Et cl H SO, }/\1 \
N
\
CH
1775. | Et cl H S T\
N_ _N
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&7 | R | R | R Y X 1H NMR

1776. | Et Cl H SO 7\

N\N/N

¢H

1777.| Et Cl H S0, 7\

N\N/N

¢H

1778. | Et Cl H S CHOC H,F
1779. | Et Cl H SO CHOC H,F
1780. | Et Cl H SO, CHOC H4F
1781. | Et Cl H S C=NOMe
1782. | Et Cl H SO C=NOMe
1783. | Et cl H SO, C=NOMe
1784. | Et Cl H S C=NOCH.CCH
1785. | Et Cl H SO C=NOCH,CCH
1786. | Et of H SO, C=NOCH,CCH
1787. | Et cl H S C=NOCH,CH=CH;
1788. | Et Cl H SO C=NOCH,CH=CH,
1789. | Et cl H S0, | C=NOCH;CH=CH,
1790. | Et Cl H S C=0
1791. | Et Cl H SO C=0
1792. | Et Cl H S0, C=0
1793. | Et Cl H S C=s
1794. | Et Cl H SO C=S
1795. | Et cl H SO, C=S
1796. | Et Cl H S C=S
1797. | Et o H SO C=8
1798. | Et cl H SO, C=S
1799. | Et cl H S C=N-N(CH,)>
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ES

R R® R* Y X 1H NMR
1800. | Et Cl H SO C=N-N(CH:)2
1801. | Et Cl H S0, C=N-N(CH;):
1802. | Et Cl H S O
1803. | Et Cl H SO O
1804. | Et Cl H SO, O
1805. | Et o] H S S
1806. | Et Cl H SO S
1807. | Et Cl H SO, S
1808. | Et Cl H S SO
1809. | Et ol H SO SO
1810. | Et Cl H SO, SO
1811. | Et Cl H S SO,
1812. | Et Cl H SO SO,
1813. | Et Cl H SO, SO,
1814. | Et Cl H s NMe
1815. | Et Cl H SO NMe
1816. | Et cl H SO, NMe
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0oooao
#r | RR | R R* Y X 1H NMR

1817. | Me Me Me CH>
1818. | Me Me Me SO CH;
1819. | Me | Me Me SO, CH;
1820. | Me Me Me S CHMe
1821. | Me Me Me SO CHMe
1822. | Me | Me Me SO, CHMe
1823. | Me Me Me S C(CHs)2
1824. | Me Me Me SO C(CHa)2
1825. | Me | Me Me SO, C(CHz)2
1826. | Me Me Me S C(OCzH40)
1827. | Me Me Me SO C(OC2H,0)
1828. | Me Me Me S0, C(OC-H,0)
1829. | Me Me Me S C(SCzH4S)
1830. | Me Me Me SO C(SC;H4S)
1831. | Me Me Me S0, C(SC2H4S)
1832. | Me Me Me S CHOMe
1833. | Me Me Me SO CHOMe
1834. | Me | Me Me SO, CHOMe
1835. | Me Me Me S CHOE
1836. | Me Me Me SO CHOEt
1837. | Me | Me Me SO, CHOEt
1838. | Me Me Me S CHOIPr
1839. | Me Me Me SO CHOIiPr
1840. | Me | Me Me SO, CHOIPr
1841. | Me Me Me ) CHOCHcPr
1842. | Me | Me Me SO CHOCHcPr
1843. | Me | Me Me SO, CHOCHcPr
1844. | Me Me Me S CHOC,H,OMe
1845. | Me | Me Me SO CHOC;H4OMe
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Fhy

R? R’ R* Y X 1H NMR
1846. | Me | Me Me SO, CHOC,H,OMe
1847. | Me Me Me S CHOCHCCH
1848. | Me | Me Me SO CHOCH,CCH
1849. | Me | Me Me SO, CHOCH,CCH
1850. | Me Me Me S CHOCH,CH=CH,
1851. | Me Me Me SO CHOCH,CH=CH;
1852. | Me | Me Me SO, CHOCH:CH=CH;
1853. | Me | Me Me s OMe
N~
)l\ 2
(I) N OMe
CH
1854. | Me | Me Me SO OMe
N~
J|\ =
(l) N OMe
CH
1855. | Me | Me Me SO, OMe
N~ X
)l\ Z
(;.) N OMe
CH
1856. | Me | Me Me S |N\
~
(lJ N
CH
1857. | Me | Me Me SO |N\
2
N
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e R? R? R* Y X 1H NMR
1858. | Me | Me Me S0, N
®
i N
H
1859. | Me | Me Me S A\
N\.
\
CH
1860. Me Me Me SO / \
N\
\
CH
1861. | Me Me Me SO, i/ \
N\
\
CH
1862. | Me | Me Me S /5\1 )
N_
\
CH
1863. | Me | Me Me SO /5\| )
N\
\
CH
1864. | Me | Me Me S0, }/\‘ )
N\
N
CH
1865. | Me | Me Me S R\
N\w,N
CH
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Fhy

R? R R* Y X 1H NMR

1866. | Me Me Me SO //_\\

N\w/N

CH

1867. | Me | Me Me S0, 7\

N\N/N

¢H

1868. | Me Me Me S CHOC H4F
1869. | Me Me Me o) CHOC,H4F
1870. | Me | Me Me SO, CHOCH4F
1871. | Me Me Me S C=NOMe
1872. | Me Me Me SO C=NOMe
1873. | Me | Me Me SO, C=NOMe
1874. | Me Me Me S C=NOCH,CCH
1875. | Me Me Me SO C=NOCH,CCH
1876. | Me | Me Me SO, C=NOCH,CCH
1877. | Me Me Me S C=NOCH,CH=CH,
1878. | Me | Me Me SO C=NOCH,CH=CH,
1879. | Me | Me Me S0, | C=NOCH,CH=CH,
1880. | Me Me Me S C=0
1881. | Me Me Me SO C=0
1882. | Me | Me Me SO, C=0
1883. | Me Me Me S C=S
1884. | Me Me Me SO C=8
1885. | Me Me Me SO, C=S
1886. | Me Me Me S C=S
1887. | Me | Me Me SO C=8
1888. | Me | Me Me SO, C=S
1889. | Me Me Me S C=N-N(CHs)2
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21
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20

30

F R? R R* Y X 1H NMR

1890. | Me Me Me SO C=N-N(CH;),

1891. | Me Me Me S0, C=N-N(CHj3),

1892. | Me Me Me S o

1893. | Me | Me Me SO O

1894. | Me | Me Me SO, o

1895. | Me | Me Me S S

1896. | Me | Me Me SO S

1897. | Me | Me Me S0, S

1898. | Me | Me Me S SO

1899. | Me Me Me SO SO

1900. | Me Me Me S0, SO

1901. | Me Me Me S SO;

1902. | Me Me Me SO SO,

1903. | Me Me Me S0, SO;

1904. | Me Me Me s NMe

1905. | Me | Me Me SO NMe

1906. | Me | Me Me SO, NMe

1907. | Me | Me Me o)

1908. | Me | Me H o)

1909. | Me | SMe H o)

1910. | Me Cl H o)

1911. | Me cl H S CH,

1912. | Me ol H SO CH;

1913. | Me cl H SO, CH; CDCls, 400 MHz: 2.52
(s,3H), 3.47 (t,2H), 3.62
(t,2H), 3.79 (s,3H), 7.80
(d,1H), 7.88 (d,1H), 8.14
(s,1H)

1914. | Me Cl H S CHMe

1915. | Me Cl H SO CHMe

1916. | Me Cl H SO, CHMe
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#r | RR | R R* Y X 1H NMR

1917. | Me cl H C(CHa)2

1918. | Me cl H SO C(CHa),

1919. | Me Cl H S0, C(CHs)2

1920. | Me cl H S C(OC;H40)

1921. | Me Cl H SO C(OCzH40)

1922. | Me Cl H SO, C(OC2H,0)

1923. | Me Cl H S C(SCzH4S)

1924. | Me Cl H SO C(SCzH,S)

1925. | Me Cl H S0, C(SC2H,4S)

1926. | Me cl H S CHOMe

1927. | Me Cl H SO CHOMe

1928. | Me | Cl H SO, CHOMe CDCI3, 400 MHz: 2.4
(s,3H), 3.53 (s,3H), 3.57
(dd,TH), 3.71(d,1H), 5.15
(d,1H), 7.55 (d,1H), 7.74
(d,1H), 9.40 (s,1H)

1929. | Me Cl H S CHOEt

1930. | Me cl H SO CHOEt

1931. | Me Cl H SO, CHOEt

1932. | Me cl H S CHOIPr

1933. | Me Cl H SO CHOIPr

1934. | Me Cl H SO, CHOIPr

1935. | Me Cl H S CHOCH,cPr

1936. | Me Cl H SO CHOCHcPr

1937. | Me of H SO, CHOCHcPr

1938. | Me cl H S CHOC;H;,OMe

1939. | Me cl H SO CHOC,H,OMe

1940. | Me of H S0, CHOC,H,OMe

1941. | Me Cl H S CHOCH,CCH

1942. | Me Cl H SO CHOCHCCH

1943. | Me Cl H SO, CHOCH,CCH
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&y R? | R R Y X 1H NMR
1944. | Me cl H CHOCH,CH=CH,
1945. | Me Cl H SO CHOCH,CH=CH,
1946. | Me Cl H SO, CHOCH2CH=CH,
1947. | Me cl H S OMe
N~
.
(I) N OMe
CH
1948. | Me cl H SO OMe
N™
M
ﬁ) N OMe
CH
1949. | Me | ClI H S0, OMe
N™ ™
M
(? N OMe
CH
1950. | Me | cClI H s /[N\j
(0] N/
CH
1951. | Me | Cl H ) Nx
£
(? N
CH
1952. | Me | Cl H SO, N
£
N
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e R? R? R* Y X 1H NMR
1953. | Me Cl H / \
N\
\
CH
1954. | Me cl H SO 7\
N\
\
CH
1955. | Me cl H SO, 7\
N\
\
CH
1956. | Me cl H s ,5‘1 \
N\
\
CH
1957. | Me cl H SO ,5‘1 )
N\
\
CH
10958. | Me cl H S0, ,5" )
N\
N
CH
1959. | Me cl H s A\
N\w/N
CH
1960. | Me cl H SO 7R\
N_ _N
\
CH
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F R? R R* Y X 1H NMR

1961. | Me | ClI H SO, 7\

N\rTJ _N

CH

1962. | Me | ClI H S CHOC,H,F
1963. | Me | ClI H SO CHOC;H,F
1964. | Me | ClI H S0, CHOC;H,F
1965. | Me | ClI H s C=NOMe
1966. | Me | Cl H o) C=NOMe
1967. | Me | ClI H S0, C=NOMe
1968. | Me | ClI H S C=NOCH,CCH
1969. | Me | ClI H o) C=NOCH,CCH
1970. | Me | cClI H S0, C=NOCH,CCH
1971. | Me | cCl H S C=NOCH,CH=CH,
1972. | Me | <l H SO C=NOCH,CH=CH,
1973. | Me | cCl H SO, | C=NOCH,CH=CH,
1974. | Me | cCl H s c=0
1975. | Me | Cl H SO C=0
1976. | Me | cCl H S0, C=0
1977. | Me | cCI H S c=S
1978. | Me | ClI H o) c=S
1979. | Me | cCI H S0, c=s
1980. | Me | ClI H S Cc=S
1981. | Me | cClI H o) c=S
1982. | Me | cCl H SO, C=S
1983. | Me | ClI H S C=N-N(CH),
1984. | Me | ClI H o) C=N-N(CH),
1985. | Me | ClI H SO, C=N-N(CH),
1986. | Me | ClI H s o)
1987. | Me | cCl H o) 0
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F R? R R* Y X 1H NMR
1988. | Me | ClI H SO, 0
1989. | Me | ClI H s s
1990. | Me | cClI H o) s
1991. | Me | ClI H SO, S
1992. | Me | cCl H s o)
1993. | Me | ClI H SO SO
1994. | Me | cClI H SO, o)
1995. | Me | ClI H S SO
1996. | Me | ClI H SO SO,
1997. | Me | Cl H SO, SO,
1998. | Me | ClI H S NMe
1999. | Me | ClI H o) NMe
2000. | Me | CI H SO, NMe
2001. | Et | Me Me S CH,
2002. | Et | Me Me SO CH,
2003. | Et | Me Me SO, CH;
2004. | Et | Me Me s CHMe
2005. | Et | Me Me SO CHMe
2006. | Et | Me Me S0, CHMe
2007. | Et | Me Me s C(CHa)z
2008. | Et | Me Me SO C(CHa).
2009. | Et | Me Me SO, C(CHa),
2010. | Et | Me Me S C(OC.H,0)
2011. | Et | Me Me o) C(OC.H,0)
2012. | Et | Me Me SO, C(OC.H,0)
2013.| Et | Me Me S C(SC.H,S)
2014. | Et | Me Me o) C(SC2H4S)
2015. | Et | Me Me SO, C(SC2H4S)
2016. | Et | Me Me s CHOMe
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F R? R R* Y X 1H NMR
2017. | Et | Me Me SO CHOMe
2018. | Et | Me Me SO, CHOMe
2019. | Et | Me Me S CHOEt
2020. | Et | Me Me SO CHOEt
2021. | Et | Me Me S0, CHOEt
2022. | Et | Me Me S CHOIPr
2023. | Et | Me Me SO CHOIPr
2024. | Et | Me Me SO, CHOIPr
2025. | Et | Me Me S CHOCH,cPr
2026. | Et | Me Me SO CHOCH,cPr
2027. | Et | Me Me SO, CHOCH,cPr
2028. | Et | Me Me S CHOC,H,OMe
2029. | Et | Me Me SO CHOG,H,OMe
2030. | Et | Me Me SO, CHOC,H,OMe
2031. | Et | Me Me S CHOCH,CCH
2032. | Et | Me Me SO CHOCH,CCH
2033. | Et | Me Me SO, CHOCH,CCH
2034. | Et | Me Me S CHOCH,CH=CH,
2035. | Et | Me Me SO CHOCH,CH=CH,
2036. | Et | Me Me SO, | CHOCH,CH=CH,
2037. | Et | Me Me S OMe
N™ ™

M

(l) N OMe

CH
2038. | Et | Me Me o) OMe

N~ ™~
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H R? R? R* Y X 1H NMR
2039. | Et | Me Me S0, OMe
N™
M
(I) N OMe
CH
2040. | Et | Me Me s N
)
(IJ N
CH
2041. | Et Me Me SO Nx
I
(l) N
CH
2042. | Et Me Me S0, Nx
e
(i) N
CH
2043. | Et Me Me s 7\
N
\
CH
2044, | Et Me Me e 7\
N\
\
CH
2045. Et Me Me SO, / \
N,
\
CH
2046. | Et Me Me s /5‘1 )
N\
\
CH
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| R | R R Y X 1H NMR
2047. | Et Me Me SO /f/\l )
N\
\
CH
2048. | Et | Me Me SO, N )
N\
|
CH
2049. | Et Me Me S J\
N\v,N
CH
2050. | Et Me Me SO 7\
N\w/N
CH
2051. | Et Me Me SO, m\
N_ _N
|
CH
2052. | Et Me Me S CHOC,H,F
2053. | Et Me Me SO CHOC H4F
2054. | Et Me Me SO, CHOC,H,F
2055. | Et Me Me S C=NOMe
2056. | Et Me Me SO C=NOMe
2057. | Et Me Me SO, C=NOMe
2058. | Et Me Me S C=NOCH.CCH
2059. | Et Me Me SO C=NOCH,CCH
2060. | Et Me Me SO, C=NOCH,CCH
2061. | Et Me Me S C=NOCH,CH=CH,
2062. | Et Me Me SO C=NOCH,CH=CH,
2063. | Et Me Me SO, C=NOCH,CH=CH_
2064. | Et Me Me S C=0
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) R? R’ R Y X 1H NMR
2065. | Et Me Me SO C=0
2066. | Et Me Me S0, C=0
2067. | Et Me Me s C=s
2068. | Et Me Me SO C=S
2069. | Et Me Me S0, C=S
2070. | Et Me Me S C=S
2071. | Et Me Me SO C=S
2072. | Et Me Me SO, C=s
2073. | Et Me Me S C=N-N(CHz)2
2074. | Et Me Me SO C=N-N(CHjs),
2075. | Et Me Me S0, C=N-N(CH,),
2076. | Et Me Me S o
2077. | Et Me Me SO o
2078. | Et Me Me S0, o
2079. | Et Me Me s S
2080. | Et Me Me SO S
2081. | Et Me Me SO, S
2082. | Et Me Me S SO
2083. | Et Me Me SO SO
2084. | Et Me Me SO, SO
2085. | Et Me Me ) SO;
2086. | Et Me Me SO SO;
2087. | Et Me Me S0, SO,
2088. | Et Me Me S NMe
2089. | Et Me Me SO NMe
2090. | Et Me Me SO, NMe
2091. | Et Me Me
2092. | Et Me H
2093. | Et | SMe H
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&% | R | R R X 1H NMR
2094. | Et (ol H o
2095. | Et Cl H S CH.
2096. | Et Cl H SO CH,
2097. | Et Cl H SO, CH;
2098. | Et cl H S CHMe
2099. | Et Cl H SO CHMe
2100. | Et Cl H SO, CHMe
2101. | Et Cl H S C(CHa).
2102. | Et Cl H SO C(CHs)2
2103. | Et cl H SO, C(CHj3).
2104. | Et Cl H S C(OC2H,0)
2105. | Et cl H SO C(OC,H,0)
2106. | Et Cl H SO, C(OC:H,0)
2107. | Et cl H S C(SC,H4S)
2108. | Et cl H SO C(SC2H4S)
2109. | Et cl H SO, C(SC,H4S)
2110. | Et cl H S CHOMe
2111, | Et Cl H SO CHOMe
2112. | Et Cl H SO, CHOMe
2113. | Et Cl H S CHOEt
2114. | Et o] H SO CHOE
2115. | Et of H SO, CHOEt
2116. | Et cl H S CHOIPr
2117. | Et Cl H SO CHOIPr
2118. | Et Cl H SO, CHOIPr
2119. | Et Cl H S CHOCHcPr
2120. | Et cl H SO CHOCHcPr
2121. | Et Cl H SO, CHOCHxcPr
2122. | Et cl H S CHOC,H4OMe
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#7 | R®? | R R* Y X 1H NMR
2123. | Et Cl H SO CHOC,H,OMe
2124. | Et of H SO, CHOC,H,OMe
2125. | Et Cl H S CHOCH,CCH
2126. | Et Cl H SO CHOCH,CCH
2127. | Et (of H SO, CHOCHCCH
2128. | Et of H S CHOCH:CH=CH,
2129. | Et Cl H SO CHOCH,CH=CH;
2130. | Et Cl H SO, CHOCH2CH=CH,
2131. | Et Cl H S OMe
N
PP
(l) N OMe
CH
2132. | Et Cl H SO OMe
N~ X
M
(l) N OMe
CH
2133. | Et Cl H S0, OMe
N
A
(l) N OMe
CH
2134. | Et | ClI H s Nx
0
(l) N
CH
2135.| Et | Cl H o Nx
e
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e R? R? R* Y X 1H NMR
2136. | Et cl H S0, N
I
i N
H
2137. | Et cl H s 7\
N\
\
CH
2138. | Et cl H SO 7\
N\
\
CH
2139. | Et cl H S0, I
N\
\
CH
2140. | Et cl H S N
: o\
N
rTJ
CH
2141, | Et cl H SO /5\| )
N\
\
CH
2142 | Et cl H S0, ,',\‘ )
N\
N
CH
2143. | Et cl H s [\
N. _N
\
CH
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#r | RR | R R* Y X 1H NMR

2144. | Et Cl H SO 7\

N\w/N

CH

2145. | Et Cl H S0, 7\

N\N/N

¢H

2146. | Et cl H S CHOC H4F
2147. | Et cl H o) CHOC,H4F
2148. | Et Cl H SO, CHOCH4F
2149. | Et Cl H S C=NOMe
2150. | Et cl H SO C=NOMe
2151. | Et (of H SO, C=NOMe
2152. | Et Cl H S C=NOCH,CCH
2153. | Et Cl H SO C=NOCH,CCH
2154. | Et Cl H SO, C=NOCH,CCH
2155. | Et cl H S C=NOCH,CH=CH_
2156. | Et Cl H SO C=NOCH,CH=CH,
2157. | Et cl H S0, | C=NOCH,CH=CH,
2158. | Et cl H S C=0
2159. | Et cl H SO C=0
2160. | Et Cl H SO, C=0
2161. | Et cl H S C=S
2162. | Et cl H SO C=S
2163. | Et cl H SO, C=S
2164. | Et cl H S C=S
2165. | Et Cl H SO C=8
2166. | Et of H SO, C=S
2167. | Et cl H S C=N-N(CHj3),
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G R? R® R* Y X 1H NMR
2168. | Et Cl H SO C=N-N(CH;).
2169. | Et Cl H S0, C=N-N(CH;),
2170. | Et Cl H ) O
2171. | Et ol H SO o
2172. | Et of H SO, o
2173. | Et ol H S S
2174. | Et ol H o) S
2175. | Et Cl H S0, S
2176. | Et ol H S SO
2177. | Et cl H SO SO
2178. | Et cl H SO, SO
2179. | Et Cl H S Sle
2180. | Et ol H SO SO,
2181. | Et cl H SO, SO;
2182. | Et Cl H S NMe
2183. | Et Cl H SO NMe
2184. | Et Cl H SO, NMe
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0oooao
& R’ R® R* 1H NMR
2185. Me Me Me
2186. Me Me H DMSO-d6, 400 MHz: 7.62 (d, 1H), 7.40 (d, 1H), 3.90 (s, 3H),
2.39 (s, 3H)
2187. Me cl H
2188. Me SMe H
2189. Me Me Me
2190. Me Me H
2191. Me cl H
2192. Me SMe H
2193. Et Me Me
2194. Et Me H
2195. Et cl H
2196. Et SMe H
2197. Et Me Me
2198. Et Me H
2199. Et cl H
2200. Et SMe H
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Oo0oao
&y R? R? R* 1H NMR
2201. Cl Me Me
2202. Cl Me H
2203. Cl Cl H
2204, OMe Me Me DMSO-ds, 400 MHz: 11.36 (s, 1H), 8.38 (s,1H), 8.33-8.31
(m,2H), 7.60 (s,1H), 6.51 (dd,1H), 4.07 (s,3H), 3.77-3.70
(m,1H), 3.58-3.53 (m, 1H), 2.76-2.60 (m,5H), 2.18 (s,3H)
2205, OMe Me H 10
2206. OMe Cl H
2207. NHAC Me Me
2208. NHAC Me H
2209. NHAC Cl H
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0000
Ay R’ R R* X 1H NMR

2210. nPr Me Me CH-

2211. nPr Me H CH,

2212, nPr Cl H CH> DMSO-ds, 400 MHz: 0.89 (t,3H), 1.89 (m,2H), 3.42
(t,2H), 3.76 (t,2H), 4.33 (t,2H), 7.90 (d,1H), 7.94
(d,1H), 11.84 (s,1H)

2213. | C;H4OMe Me Me CH,

2214. | C,H,OMe Me H CH>

2215. | C,H4sOMe Cl H CH,

2216. CH,CF; Me Me CH>

2217. | CH.CF, Me H CH,

2218. CH,CF, Cl H CH>

2219. nPr Me Me CHOMe

2220. nPr Me H CHOMe

2221. nPr Cl H CHOMe | DMSO-ds 400 MHz: 0.99 (t,3H), 2.01 (m,2H), 3.53
(s,3H), 3.63 (dd,1H), 3.80 (d,1H), 4.40 (t,2H), 5.22
(d,1H), 7.72 (d,1H), 7.92 (d,1H), 10.80 (s, 1H)

2222. | C,H,OMe Me Me CHOMe

2223. | C,H,OMe Me H CHOMe

2224. | C,H,OMe Cl H CHOMe

2225. | CH.CF; Me Me CHOMe

2226. CH,CF; Me H CHOMe

2227. CH,CF; Cl H CHOMe
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Ooo0ooOoao
F R’ R® R* X Y 1H NMR

2228. Me Me Me c=0
2229. Me Me Me SO c=0
2230. Me Me Me SO, c=0
2231. Me Me Me S | CHOMe
2232. Me Me Me SO | CHOMe
2233. Me Me Me SO, | CHOMe
2234. Me Me Me S CHOEt
2235. Me Me Me SO | CHOEt
2236. Me Me Me SO, | CHOEt
2237. Me Me Me S | c=NOMe
2238. Me Me Me SO | C=NOMe
2239. Me Me Me SO, |Cc=NOMe
2240. Me Me Me S | C=NOEt
2241. Me Me Me SO | C=NOEt
2242. Me Me Me SO, | C=NOEt
2243, Me Me Me S 0
2244, Me Me Me SO 0
2245 Me Me Me SO, 0
2246. Me Me Me S s
2247. Me Me Me SO s
2248, Me Me Me SO, S
2249. Me Me Me S SO,
2250. Me Me Me SO SO,
2251. Me Me Me SO, SO,
2252. Me Me H S c=0
2253. Me Me H SO c=0
2254. Me Me H SO, c=0
2255. Me Me H S | CHOMe
2256. Me Me H SO | CHOMe
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Fr

R R® R* X Y 1H NMR
2257. Me Me H SO, | CHOMe
2258. Me Me H S CHOEt
2259. Me Me H SO CHOEt
2260. Me Me H SO, | CHOEt
2261. Me Me H S | C=NOMe
2262. Me Me H SO | C=NOMe
2263, Me Me H SO, | C=NOMe
2264 Me Me H S C=NOEt
2265. Me Me H SO | C=NOEt
2266. Me Me H SO, | C=NOEt
2267. Me Me H S o)
2268. Me Me H SO 0
2269. Me Me H SO, o)
2270. Me Me H S S
2271. Me Me H SO S
2272. Me Me H SO, S
2273. Me Me H S S0,
2274. Me Me H SO SO,
2275. Me Me H SO, SO,

000000000000 00"0000000000000000000D00O00O00

00

gooooao
goooano

gooooao

10

20

30

40



(147)

JP 2014-509596 A 2014.4.21

Ooo0ooOoao
F R’ R® R* X Y 1H NMR

2276. Me Me Me c=0
2277. Me Me Me SO c=0
2278. Me Me Me SO, c=0
2279. Me Me Me S | CHOMe
2280. Me Me Me SO | CHOMe
2281. Me Me Me SO, | CHOMe
2282. Me Me Me S CHOEt
2283. Me Me Me SO | CHOEt
2284. Me Me Me SO, | CHOEt
2285. Me Me Me S | c=NOMe
2286. Me Me Me SO | C=NOMe
2287. Me Me Me SO, |Cc=NOMe
2288. Me Me Me S | C=NOEt
2289. Me Me Me SO | C=NOEt
2290. Me Me Me SO, | C=NOEt
2291. Me Me Me S 0
2292. Me Me Me SO 0
2293. Me Me Me SO, 0
2294. Me Me Me S s
2295. Me Me Me SO s
2296. Me Me Me SO, S
2297. Me Me Me S SO,
2298. Me Me Me SO SO,
2299. Me Me Me SO, SO,
2300. Me Me H S c=0
2301. Me Me H SO c=0
2302. Me Me H SO, c=0
2303. Me Me H S | CHOMe
2304. Me Me H SO | CHOMe
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7 R R® R* X Y 1H NMR
2305. Me Me H SO, | CHOMe
23086. Me Me H S CHOEt
2307. Me Me H SO CHOEt
2308. Me Me H SO, | CHOEt
23009. Me Me H S | C=NOMe
2310. Me Me H SO | C=NOMe
2311. Me Me H SO, | C=NOMe
2312. Me Me H S C=NOEt
2313. Me Me H SO | C=NOEt
2314. Me Me H SO, | C=NOEt
2315. Me Me H S 0
2316. Me Me H SO 0
2317. Me Me H SO, o)
2318. Me Me H S S
2319. Me Me H SO S
2320. Me Me H SO, S
2321. Me Me H S S0,
2322, Me Me H SO SO,
2323. Me Me H SO, SO,
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Ooo0ooOoao
F R R® R* X Y 1H NMR

2324. Me Me Me c=0
2325. Me Me Me SO c=0
2326. Me Me Me SO, c=0
2327. Me Me Me S | CHOMe
2328. Me Me Me SO | CHOMe
2329. Me Me Me SO, | CHOMe
2330. Me Me Me S CHOEt
2331. Me Me Me SO | CHOEt
2332. Me Me Me SO, | CHOEt
2333. Me Me Me S | c=NOMe
2334. Me Me Me SO | C=NOMe
2335. Me Me Me SO, |Cc=NOMe
2336. Me Me Me S | C=NOEt
2337. Me Me Me SO | C=NOEt
2338. Me Me Me SO, | C=NOEt
2339. Me Me Me S 0
2340. Me Me Me SO 0
2341 Me Me Me SO, 0
2342. Me Me Me S s
2343 Me Me Me SO s
2344 Me Me Me SO, S
2345, Me Me Me S SO,
2346. Me Me Me SO SO,
2347. Me Me Me SO, SO,
2348. Me Me H S c=0
2349 Me Me H SO c=0
2350. Me Me H SO, c=0
2351. Me Me H S | CHOMe
2352. Me Me H SO | CHOMe
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Fr

R? R® R* X Y 1H NMR
2353, Me Me H SO, | CHOMe
2354, Me Me H S CHOEt
2355. Me Me H SO CHOEt
2356. Me Me H SO, | CHOEt
2357. Me Me H S | C=NOMe
2358. Me Me H SO | C=NOMe
2359. Me Me H SO, | C=NOMe
2360. Me Me H S C=NOEt
2361. Me Me H SO | C=NOEt
2362. Me Me H SO, | C=NOEt
2363. Me Me H S o)
2364. Me Me H SO o)
2365. Me Me H SO, o)
2366. Me Me H S S
2367. Me Me H SO S
2368. Me Me H SO, S
2369. Me Me H S S0,
2370. Me Me H SO SO,
2371. Me Me H SO, SO,
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F R’ R® R* X Y 1H NMR
2372. Me Me Me c=0
2373. Me Me Me SO c=0
2374. Me Me Me SO, c=0
2375. Me Me Me S | CHOMe
2376. Me Me Me SO | CHOMe
2377. Me Me Me SO, | CHOMe
2378. Me Me Me S CHOEt
2379. Me Me Me SO | CHOEt
2380. Me Me Me SO, | CHOEt
2381. Me Me Me S | c=NOMe
2382. Me Me Me SO | C=NOMe
2383. Me Me Me SO, |Cc=NOMe
2384. Me Me Me S | C=NOEt
2385. Me Me Me SO | C=NOEt
2386. Me Me Me SO, | C=NOEt
2387. Me Me Me S 0
2388. Me Me Me SO 0
2389. Me Me Me SO, 0
2390. Me Me Me S s
2391. Me Me Me SO s
2392. Me Me Me SO, S
2393. Me Me Me S SO,
2394. Me Me Me SO SO,
2395. Me Me Me SO, SO,
2396. Me Me H S c=0
2397. Me Me H SO c=0
2398. Me Me H SO, c=0
2399. Me Me H S | CHOMe
2400. Me Me H SO | CHOMe
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&

R R? R* X Y 1H NMR
2401. Me Me H SO, | CHOMe
2402. Me Me H S CHOEt
2403. Me Me H SO CHOEt
2404, Me Me H SO, | CHOEt
2405. Me Me H S | Cc=NOMe
2408. Me Me H SO | C=NOMe
2407. Me Me H SO, | C=NOMe
2408. Me Me H S C=NOEt
2409. Me Me H SO | C=NOEt
2410. Me Me H SO, | C=NOEt
2411, Me Me H S 0
2412, Me Me H SO 0
2413, Me Me H SO, o)
2414, Me Me H S S
2415, Me Me H SO S
24186, Me Me H SO, S
2417, Me Me H s SO,
2418, Me Me H SO SO,
2419, Me Me H SO, SO,
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Ooo0ooOoao
F R’ R® R* X Y 1H NMR
2420. Me Me Me c=0
2421. Me Me Me SO c=0
2422. Me Me Me SO, c=0
2423 Me Me Me S | CHOMe
2424. Me Me Me SO | CHOMe
2425. Me Me Me SO, | CHOMe
2426. Me Me Me S CHOEt
2427. Me Me Me SO | CHOEt
2428. Me Me Me SO, | CHOEt
2429. Me Me Me S | c=NOMe
2430. Me Me Me SO | C=NOMe
2431. Me Me Me SO, |Cc=NOMe
2432. Me Me Me S | C=NOEt
2433. Me Me Me SO | C=NOEt
2434, Me Me Me SO, | C=NOEt
2435, Me Me Me S 0
2436. Me Me Me SO 0
2437. Me Me Me SO, 0
2438. Me Me Me S s
2439. Me Me Me SO s
2440. Me Me Me SO, S
2441. Me Me Me S SO,
2442. Me Me Me SO SO,
2443 Me Me Me SO, SO,
2444, Me Me H S c=0
2445 Me Me H SO c=0
2448, Me Me H SO, c=0
2447 Me Me H S | CHOMe
2448, Me Me H SO | CHOMe
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&

R R? R* X Y 1H NMR
2449, Me Me H SO, | CHOMe
2450. Me Me H S CHOEt
2451, Me Me H SO CHOEt
2452, Me Me H SO, | CHOEt
2453, Me Me H S | C=NOMe
2454, Me Me H SO | C=NOMe
2455, Me Me H SO, | C=NOMe
2456, Me Me H S C=NOEt
2457. Me Me H SO | C=NOEt
2458, Me Me H SO, | C=NOEt
2459. Me Me H S o)
2460. Me Me H SO o)
2461. Me Me H SO, 0
2462. Me Me H S S
2463, Me Me H SO S
2464, Me Me H SO, S
2465, Me Me H S SO,
24686. Me Me H SO SO,
2467. Me Me H SO SO,
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F R’ R® R* X Y 1H NMR
2468. Me Me Me c=0
2469. Me Me Me SO c=0
2470. Me Me Me SO, c=0
2471. Me Me Me S | CHOMe
2472. Me Me Me SO | CHOMe
2473. Me Me Me SO, | CHOMe
2474. Me Me Me S CHOEt
2475. Me Me Me SO | CHOEt
2476. Me Me Me SO, | CHOEt
2477. Me Me Me S | c=NOMe
2478. Me Me Me SO | C=NOMe
2479. Me Me Me SO, |Cc=NOMe
2480. Me Me Me S | C=NOEt
2481. Me Me Me SO | C=NOEt
2482. Me Me Me SO, | C=NOEt
2483, Me Me Me S 0
2484. Me Me Me SO 0
2485. Me Me Me SO, 0
2486. Me Me Me S s
2487. Me Me Me SO s
2488. Me Me Me SO, S
2489. Me Me Me S SO,
2490. Me Me Me SO SO,
2491. Me Me Me SO, SO,
2492. Me Me H S c=0
2493 Me Me H SO c=0
2494. Me Me H SO, c=0
2495. Me Me H S | CHOMe
2496. Me Me H SO | CHOMe
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OoooooooooooooooogQgQg

o R R® R* X Y 1H NMR

2497. Me Me H SO, | CHOMe

2408. Me Me H S CHOEt

2499. Me Me H SO CHOEt

2500. Me Me H SO, | CHOEt

2501. Me Me H S C=NOMe

2502. Me Me H SO | C=NOMe

2503. Me Me H SO, | C=NOMe

2504. Me Me H S C=NOEt

2505. Me Me H SO | C=NOEt

2506. Me Me H SO, | C=NOEt

2507. Me Me H S 0

2508. Me Me H SO 0

2500. Me Me H SO, 0

2510. Me Me H S S

2511. Me Me H SO S

2512. Me Me H SO, S

2513. Me Me H S SO,

2514, Me Me H SO SO,

2515, Me Me H SO, SO,
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