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6—R—8—Z AT A1, 4—= &—4—HRK—1—F £—T7—
[4—(Q2—we £) %% —1—& |EHR 3K,

I—LE—6—R—8—Z AT E1,4—=E—4—ARKR-T—
[4—Q— & £)%%F—1— L ER3—RH,

I—LA—6—R—8—Z AT E—1,4—=A—4—ANK—-T7T—
[4—Q—mto £ )%k —1— K |EH—3—RE,

1— L R —6—R—8—= & T £—1, 4—= H—4—H R—T—
[4—Q—F AEXE)%RE—1—A 2R 3R,

6—R—8—ZRAFE—1,4——&—4—AR-1—FRE—-T7—
[4—(Q— Fw £ )% % —1—& B H—3—H% 8,

6—R—8—EZRFE—1,4——F—4—EARK—-1—FRE-T—
[4—(2—mts £ )Tk —1— & [ Hh—3—H# K,

6—R—8—ZRFTE 1,4 ——&—4—RARK—1—FRE—-T—
[4—Q—FREXE)%R%F—1— K R —3—RR,

6—R—1—(Q2—RALE)8—=RTFE—1,4—=—4—4— AR
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—T7—[4—(Q—Fw £ )R E—1—K 2 H—3—RE,

6—R—1—(Q—RCE)—8—=ZRTE—1,4—= &K —4— AR
—7—[4—(2—vez £ )% E—1— & 2R —3—HAH,

6—R—1—(2—RUE)—8—=ZRTPTE—1,4—=—&—4— AN
—7—[4—(Q—F AL XX )%k%E—1—X 2R —3—RHK,

6—R—8—Z R T E—1,4——E—4—ERKR—1—F £—-T7—
[4—(Q— T & A XL)%%E—1—£ ]8H—3—RHK,

6—R—8—Z R FE 1, 4—= A 4—ELR—-1—F £—7—
[4—(Q—& X X)%RE—1—K]EH—3—%KE,

6—R—8—Z R TP E—1,4—= L —4—RAR—-1—F 57—
(4—¥F LR E—1—K)EH—3—KRK,

6—R—8—Z R T E—1,4—=E—4—AR—-1—7 £—T7—
[4—(4A—REXX)%kE—1—X 8K —3—%KHE,

6—R—8— = AT E—1,4——F—4—HAK—1—F X—-T7—
[4—(2— vk X )%E—1— X |EH—3—KE,

6—R—8—Z AT A1, 4—= K—4—ELR—1—F 57—
[4—(2— Pt X L)%E—1—X |EHh—3—KH,

1—LE—6—R—8—ZATE1,4—F4—&K—T—
[4—(4—F & & X E)9kE—1— K ]8R —3—HAR,

1— LA —6—R—8—Z AT £—1,4—= 4—4—HR—7—
[4—(4— & F £ )%RE—1—X |5k —3—H 8,

1—CA—6—R—8—=Z AT A1, 4—= &4—4—RK-T—
[4—(4—&—2—oe £ )%k%—1— X |BH—3— KK,

1—LE—6—R—8—Z AT E-1,4—= & A—RARKR—T7—
[4—Q— R EL)%RFE—1—X |5Hh—3—K R,

1—CE—6—R—8—=ZRTPE1,4—=F4—HAR—T—
[4—(G— T & & XX )%h%E—1—£ 53—,

1— FBAE—6—R—8—=ZRFPE—1,4——&4—&R—T7—
[4—(2—wtoz £ )R E—1—K K —3—3K B 2— LK R AL EE,

6—R—8—ZRTE—1,4——&—d4—HEKR—1—F £—T7—
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[3—F A —4—(Q—F= X )%h%E—1— LR 3R, &

6—R—8—Z R TP E—1,4——H—4—HRK—1—F £—7—
[4—(Q—F= &) H%GE—1—& BHh—3—RE,

AR REGLEH, THREGH

1—5FAHE—6—R—8—ZRAFE—1,4— =K —4—RAR—7—
[4—(2—mtsz £)%R%E—1— X B H—3—H%H,

6—R—8—Z R TP A1, 4—= F4—HLRK—-1—F £—-7—
[4—(2—Fwe k)% —1— X 2K —3—H%8,

6—R—8—Z R TP A1, 4—= & —4—H K17 27—
[4—(Q—hoe £ )%%—1— & JER—3 R,

1—LE—6—R—8—ZRTE1,4—=&—4—LR-T7—
[4—(Q—tiz £)%k%R—1—E& ]EHh—3—RER

6—R—8—ZRTVE—1,4— =K 4—&AR—1—7 £2—7—
[4—(4—R R E)%R%—1— £ 2R —3—RR,

—R—8—Z R T A1, 4— = &K—4—AR—-1—F £—T7—
[4—(—% k£ )%k —1—X EH3—H%H,

Y AR FIR LG, THRRBIGA

1—FARE—6—R—8—ZRTE1,4—=K—4—&K—T—
[4—(2—whor & )T —1— & R —3—H%H,

6—R—8—ZRAFT A1, 4= &K A4—&AK—1—7 27—
[4—(Q—Fw £ )%k%E—1—& [EH—3—H%H,

6—R—8—Z AT A1, 4—=FA4—HAR—-1—F £-T7—
[4—(Q2—wkese £ )R —1— K K —3—H %,

HEaA(D)AFOREHELTON T TEARTEB

¥ &
FE A R3

N NH (1)
\(CH,Y,

m

RRTE BRI




N U]

J
F P R%- N
C=0 NH )
] \ch,y,
F N
I

CF; R! : ﬁﬁ 3]

R3 F C=0
R%-N O !
N N V)
NcH,Y, )

CF; R!
2%
D

(A RLRR R F#mBAEALNEIXABRHEX, M LEATART
RUBERL),

AFEAP, HERSH(])ESEEHAEHBLE (D) ERK
(M) EBFRANAEERTAEAET, mARNAEERTALTR
w4

AR THAETQGER, KEQGIIFRTFHMEE N —F L
BN, N—=_F & PBule, <7 X HBL =k N, N—= 7 KL UBtI%,
5,5, TURARMELRE, TEACLEAR, FF,8E U, O
kv, — %, FF MERUBRUN, FF, BE 075, L8, A
B, RRE, TH S5, LUK, 5, ARKHBA, THE
Rt Lde 1, 8— = f LK [5.4.0]—7T—+—#H,1,5—=
M 3IR[4.3.0]—5—F%W, = UMk, =T &, wtwe, P Eabwe, = F
Rtz TAT, FF;40 868 PHM, CHMFRTESY, FF;
RAMBRI B e B4, FF,

BARAAGERRARTHEAB(N)FARETESHAE
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R,z A LERBEGHELT, CNTRRXALEZREEF, TFHH
= e (I )4 A B 1 v 5 S e N S B O IR B
kT, RAE A 0C £ 200C 495 B @ W 347 0.5 1B £ 24 41
i3 g |

AFEBP,HENGH (L)AL HEERGMELSHILEH
(M) EF% () ABFARRNEERT AL, FEAERNAERT
HAET U572 AT RRAGF A BEFELGH(V), REHIL
Wb BPERAELETREXRSBESGH, A5 % B T8
SRELE Y@ R APHRAME &G4 TS,

KALLEOFEABPATHBRELHGRTHRRIGARE
B B E M4 B R A B BAEY, FF RLEEBR L KB MR
HERAT, FF ;R 18— R EMIFK[5.4.0]—T7T—+—#%, 1,
S— = R ZeIIR[4.3.0]—5— M, = Ul A 4—=— 7 £ & Loz,
FF  RLEAHL L THM, CHMPRTERSY, FF,

ARG ERERALTREAW(V)FARESEAR, 22X
kg FLTHAEM,

Ve A RAER MG KA, TRERGEH, P, 2F 5 £ 90%
FEHKGTPE, L, A8, RAER/XTHE, FF,

REAOCE 150C&EE}™F T 0.5 £24 1,

ALRREF, RETRE, Z®R PG HTELSHTELIRSE
FRTHRLRERERGWRE, F B, wREZ, AT RELFH
WAF BBk, O, FF AR,

e REZ ZIHRFHGSW(I)RBEFTATEFHNAMEGL,

A L@ X (L)ORKER AFALTLGHEH(] LA
T @R T R CHE
7k C

R3 F _ COOH
>—\ l (VD
H-N N N
\(CHZ{m CF, {{1
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" COOH
R*-Hal (VID %ﬁ

| &iﬁl%?ﬂl (CHz)/ CF, lli 1

(AR AR ELAESNOELXARAGER)RFAERTE, @
Hal £ 78 RT),

Fik CHREREF R AMRAR &7 X#47,

LA, (] A EREBREH(VDEFAREE
SERERGHE (M) ABERRNELT, AEANEGERTAELT
1% & & H &

AR TFHECPERN AEWRIFERTHREZA T L
BN, N—F X PEle, 5~ 7 LB =ik f N,N—= 7 £ LB,
$5 o, THERNGARL R, PEOEAR, FF;8L0
A, WAk, = B, FF AL RO, S5 BAPTH, L
B, 0, FAEFTE, FF HELUR, FF, 01,

ABKRR, THRERAGARIELE o 1, 8— = K R WHF
[5.4.0]—7—+—#%,1.5— =K £ W3K[4.3.0]—5—%F%, =L
B, ZThe, e, Piokw, —F Eatez T )T, FF; AR
HER G A B BR 4T, FF 5

FrRBHFGRGERNERALTHEAH()FAERTEIOR
BR AR LEOREGHEALT, CNTRXXIETEEAE R,

RE A 0CZE 200C 6958 B — AL AT 1 08 £ 24 D E,

ATk CPHAGERMGLEH(V)EL AL () K
(V)R AL RZZARFGFRKE_I&(I), AEENREF
EARTEBRABRGFTXRLEARHE,

Ara@zk APHAERKSRGNLEH(D)ER, Flie, 7
i D, Ailiit A4 FF-F 1—66180 F AR 49 7 545 2] 6916 4 (V) 1%
B#d & (KR, Flde, 4 F-F 5—255183),
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Z&D

‘ . RS\ .
, CH=CHCO,R* (1x)
F COOH 1 coCl! 2=«
SOCl, Rﬁ)J ,
F - F .
CF3 C)F3
(VID " VIII
(") vinp - o (ﬁ
F c_lcl:-—co ,R* RLNH, (x1) C—ﬁ—coza“
CH R’ CH
F FoSN F SNHR!
CF3 R CF3
(X1
CF, R' CF, R'

(XIII) (1D
(A RIEAASFBEXAAMGE,R* AT/ L, @ R #

RC& BRBRTE, K& ),
L7k BYRAGRKMAGIMELS WL (N)E H ik
7 ik E(Fl 4=, #7788 63—198664 (K % 5% &4 8), 4 7 -F 2—124873
(K FEHRP T)FRF-F3—287577(X X L4F 4))KAd 5% DF
Bl et (A A KR LB AH (X HE,

. HBF4, BF;Et,O

E&w_tia‘i%'lééﬁ\iliik(l YR TGP, EXERATT
HAaXFERMEK, AEFAT, AEYGHERGH(]L)GAFE M
HBELAGENNBALFHS)GRELEGHRT LBGR LR

2l, MA, REAMGAFRARLTEALREFTHAAF HH 7 EHL
2a X ([ )AFTHREHYLFERMRREHRFE,
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@ @K (L) AT E a5 £ T H AP & @ AT R &9
RS, do L BS 69 R R BARAE F M7 ik ()3, 8 1L BR AR AL ) 69 B K Yd
ik BB R, AR BRARAKES®, FE)MREG S E
e AT

X(I)o#HTRAERT &8 HIV 3l &4 AIDS 4 2
h R FrBGGE ST, THRRBGH, Flde, B AR, KE,
HBALBHF, Y, FFORLY, RELHKAEZH, LAEZH, 27
EIBBRL Y, ELHANEL CiFik, 2R EZ, B AERN K
A, RO F, AR, EB A, LA, BEAA, FFHE, NERRE
S8 hE, A, LE5HBA e GNE, FFRER ()RS
Wit R A— R UE XA 10 £ 500mg R EL Y, mAETH—KE
HEEHOBRIANFE, SX(L)HSHURLERFZFH AR THE
HHE)MH K EL AN, EA T THH,

F @, AKX WL AP EELAMRLEEEN,

K1

1— R E—6—R—8—ZRFPE—1,4—= &K —4—HR—T—
[4—(2—vFwe & )Tk h—1— X [E ok —3— R B 49 & A%

A 20ml ez ¥R 1.0g(0.003mol)1—3F F £ —6,T—— K —
S—Z R TP E—1,4—— F—4— & K2 H—3—H%8 & 1.23g(0.
0075mol)1—(2— & £ )%k, Rée 4 A 105CHH 3 I H, KB,
BEERGEERN, M7 RIEEFECERA; & 4. TH=9.
5:0.5 AR m)I25 0.68g1— FBHEA—6—K—8—ZRTE—1,
4—— K —4—ER—T—[4—Q—Fw X)% % —1— % ]EH—3—
BREBEEH K,

1% %, :285—287C

NMR (DMSO-dg, 8): 0.91 (2H, m), 1.17 to 1.18 (2H, m), 3.49
(4H, br.s), 3.94 (4H, br.s), 4.07 (1H, m), 6.69 to 6.71

(1H, t, J=9.3Hz), 8.06 to 8.09 (1H, d, J=11.7Hz), 8.42 to
8.43 (2H, 4, J=4.4Hz), 8.85 (1lH, s). 14.58 (1H, s).
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MS(CI) :m/e478(M* +1)

RXaf2 £ 29
#ith AN 1 mme Tk, Rk 11 e,
2 11

% & R! R? R? MR B 5 (C)

2 S F 3 2—mtor & ERT |X&EHK |225—226

3 S F 3 2—TREEXR ERT |Hid&h XK [196—197

4 ESSF 3 b &3 ART |#u&hK |245—247

5 wrm 3—EEE ARFT |#ExkéEMK |235—237

6 xrEE 4—REE ART |&#HEENK [230.5—231.5
7 ESSF 3—ZRFPEXE ERT |A9&EHK [233—234

8 L 3 22— K ERF |ZRFXEMK |280—282

9 7E 22—k X ARFT | HEHK 264—266

10 ¥ 3 22— K ERFT | XEMK 265.5—267
11 |Ti 2—mtwz X ERF |®REHK |259—260
12 | L 2—PREXE ERT |REa&HK |197—199
13 [#HAX 22— X ERF | REMK 285—288

14 | RAE 2—r K ART |ERKEHK [266—268

15 | #AX 2—FPHREXE ART |#MEXEHK [196—198
16 |2—RCLE |2—#wk ERT |k&EHK [271.5—273.5
17 |2—RTE |2—a=E BT |KEWHK |246—248
18 |2—RUE [2—PHEXXE ART |XxHEMK |225—226

19 |[PX 2—FPHREXE ERT |#MEEMK [252—253
20 | PH 2—8 EX £RF | R#EHK | 275278
21 7 XK ARTF | XHEEHK [258.5—260.5
22 | P& 4—REE ART | REEHK |269—270
23 | T& 2—k v X ART |®XEHK [266—267
24 | TE 2—PHAREER ART |#XEHK |242—243
25 %3 4—FHREXE ARF |R&H K | 235236
26 | LA 4—8EE ARF | Eh K |274—276
27 | LE S—R—2—wt X | ARF |RKXEHK [283—285
28 | L& 2—R AKX ERT |#KxEHK [228—230
29 %3 3—FPREEK ERT |Ra&h K |217.5—218.5

%4 30

1— X HE—6—R—8—=ZRTFTE—1,4——F—4—EK—T—
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[4—(2—eo &)k E—1— 4 ] K —3— R B 2— DR KL KA
2

42 5ml — & 7%+ MmN 100mg(0.21mmol) 1—3F & £ —6—K
g RT A1, 4—— B —A—RAR—T—[4—(2—mm X)%%
11— |E—3—% 8, 0.055g(0. 42mmol) 4—(2— R X L E)D
‘%,0.045g(0.37mm01)4—:-‘17§»ﬁ‘§%"fi# 0.091(0.48mmol)1—
LA—3—G——TRALARR)E -—_DRABLE, REMWEEZEHR
FTE REBREERGEZEF, KARDRTHEFCEMA; K
br. PEL.28% £k =40:9:1 R4 % 1% B 60mgl—3F & X —6—H
gz R TE—1,4—— B —4—ERK—T[4—(2— £ )%%
11— R R —3— 5B 22— DHRRCEBRRER K

% 5.:203 £ 205C

MS(CI):m/e 590(M™* +1)

%764 31

6—F—8—Z R T E—1, 4—= A 4—AR—1—F £—T—
[3—F £ —4—(Q— £ )%h%—1— R 1 BR—3—H B & AR

% 30ml wewz F X A 1. 5g(0.0049mol)6, 7— =R —8— =R T
E—1, 4——F—1—T A2 4—R REH3—%## 1. 5 (0.
015mol)2— 7 £k, WA 44 105CHH 3 o, REAEEZLR
E2RF, BUBERAMNSH T, TREE G &K, ARHERT
B TR, REFE 1.496—R—8—Z AT E—1,4—= 24—
4—FR—1— T E—T—(3—F £%F—1—R)ERI3—RRRE
BHRo

42 20ml N, N— =7 & P &% ¥ X\ 1.49g(0.0039mol) P 4% 69
6—F—8— R P E—1,4——H—4—AK—1—F £ —T—0G—7F
E 9k k—1—% ) kK —3—% B, 0. 88g(0. 0077mmol ) 2— K. X v
0.78g(0.0077mol) = LR, R4 40 & 130C H # 10 1 H, KB WA
AR EEF,

R AT IR AL & GRBL A /47 - ‘f’ﬁi 9:1 RAER)F
2] 0.35g —6—R—8—Z AT E—1,4——F—4—HAR—1—TE
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—7—[3— T £ —4—(Q—FR L )%kFE—1— L BRI HRBME
&K

% 8. .283 £ 284.5C

MS(CI) :m/e 466(M* +1)

AE S AL(% ) ; 5 CyyHyoF4NsOs+1/2H,0

2 #45;C:53.17,H:4.25,N:14.76

LR 4k ;C:53.47,H:4.07,N:14.95

5% 7] 32
6—R—8—ZRFTA—1,4——4—4—HK—-1—F £—-T7—
[4—(Q—Ew L) H7hE—1—£)FH—3—REKGE &

A 12ml weez F R A 0. 8¢(0.0026mol)6, T——H—8— =R T
t2—1,4—— 81— F L 4—E K EH 3K~ 2 1g(0.
0118mol)1—(2—" &= £) %% %, R& 4 A 105SCHHFE 3 M H, KB
BEERGEEN, MleohtiraREEHGLEAN; K TR =
9.5:0.5 RAEE)IFE 0.45g 6—R—8—=ZRTE—1,4——&—
A—ER—1—F 2 —T—[4—Q—Fx &) H%%F—1—L)EH—
3—HEBREH K,

¥ 8. :243—245C

MS #(CI):m/e 466(M* +1)

AFHSHMAE(% ) ;7 CuHigF4NsO;

2 15;C:54.20,H:4.11,N:15.05

S M 45 ;C:54.06,H:4.03,N:14.96

% 747 33

AR\ SHIR—HIV SRR T IE R, Pauwel FA(J.Vi-
rological Method 20, p. 309—321(1988)) & 7% & # 7, B, MT—4
sa po Ak % 3 (1000xg, 5 5°4F), AP P A @R B EF TR oL
# 49 RPMI—1640 32 A R P e mpZ ¥ mm 5 HIVHE, Réb
A3TCHEAE 1 IHE, KB MmN RPMI—1640 3% £ P, 2L P N
0% ok (REHELFREAL), RSB AEEAHF B
(1000xg, S 9-4F) . XAEF B4 HIV &R o HIV ARR G @
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Wl 4X10%/ml 9 EH A EF T ki LT, & 100l &F &M
SERTFaLIELE 96 LE $LMGEAILT, & 100l TR £
EoTRAKBTOLLO MRS BZRBEAILY RERGMWE
S BNBAEETRAXEHAAIICHE S R, WRBAF X, &k
BARANALS e HIV—E Rt mpad HIV—A B R G @i, 2
K Z A, & me Bt A MTT(3— 4,5—=F K Ek—2—£)—2,
S—— X hver &) R EUN LB L RAAS Y F R W
B dpHE R (R—HIV $HR), ARi@pEdiAEH T ER
¥ RA IR,

3t & M A AL S o 6§ HIV—k K 3 fm 3 69 4 J 5 45 37 ) 36 PE A
24 100%, 3 A e A AL S b 69 HIV— K3 tm b 69 22 Jo 55 42 3§ 76
HKEH 0% R & 2 HIV— B3R &9 a8 B 7 50 % 28 feL 7 5 37 ) 7%
WS (EDs). RBRERFTR 12 P,

F®12
ngﬂﬂ:é% E Cso (U-g/ml)
2 0. 02
8 0. 02
9 0. 005
11 0: 01
22 0. 0096
| 23 0. 011
P 6 - 116241 SR
ML 67 LS Y 0. 2
£ X KA 1

1— K R LE—6,7T——R—8—=ZHFTE—1,4———8—4—HK
gk —3—% B (I, R' =R L)GE &
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30ml X, 17ml A LR fe JUiFH N,N—=_F X 7 BLAZ M 2 N 8.
5g(0.0348mol)2,4,5—ZR—3—ZRATEX TR ¥, RE& Pk
MmBERINE, REE, AESHRNLEFABRBEEZR G L, F
32,4,5— ZR—B3—ZRTEXPH®EL),

5.47g(0.0383mol)3—— P AR ERBBRUB(IX;RP =LK,
RE=R’=FX)#E T 30ml KDL $HZ 5, 4.2g(0.0415mol)
Z UK mBE R T, LEGBREHE T Tml KD vk b dgink
AERBTRMBAMEREGDT, AmThE, FANREGHE 50T
3, AZEBRELE, &R P 2N 3.0g(0.0417mol)
FRERXLR =R/ L)L 8L, R E JOTHH 30 54+, R
LHEAREETRETR, BREKRERYE, MRt fTa 1L 6 #
(GEBLR; CBRUBS: P X =1:4R46%% )52 10.63g2—(2,4,5—
ZRB—ZARATEXTPE®REL) 3R EARLERFROB(XT;
RI=F\BE,RP=CH)RFE B K, & H#HET 100ml LK
B, AkARHTiziEmPi®ireN 1.6g(0.0416mol)62.4%
AN—F hm, REHAZEETHH 1IN, EREREGH T
AN 41.7ml IN 388, RS MBI ABF 4 ENRERGHEBN, TR
I G R, ARG RER U A1F27.32g 1—3rAm L —o6,
T——R—8—ZRFE—1,4——F—4—aREH3—%BRLE
(XIR'=FRE,RP=CEL)gEH K,

45 %, :184—185T

MS #(CI) :m/e 362(M* + 1)

K J5,0.8g(0.0022mol) LB A ok & % T Sml LB, 3ml K
F2 0.3ml RABRGRAERT, HET, REBE 2R E K 2 fh‘o
RAOMBAEZERBE, AL P mAK, RiEWHESG, H 4 HiEit
Bl AR ARE TIRIF20.7g 1—%@%—6,7—;,&—8—
ERFPE—L4—=—F4—A K2 H3—HH(I;R =5%A L)
g & 5k,

¥ %.:210—212°C

MS # (CI) :m/e 334(M™* +1)
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£ EFEAR 2
1—LA—6,7T——R—8—=ZRFHE—1,4—= K —4—&R%E
h—3—% 8 ([ ;RI=CE)GE &
AERAM1IGEMABABEACK(X I;R =CE)REXK
i EEL A, B 1—LE—6,T——R—8—ZRTE—1,4—
—f—4—ERKEH—3—FBR([;R'=CLE)FEHK,
# 8.:159—162C
MS #(CI):m/e 322(M™* +1)
£ & 54 3
6,T— R—8—ZRFE—1,4——F—1—FEA4—ARK2
—3—% B (I ;R = 7£)8 6 &
AERAP1GEMRLELA TRABRERS A RKERE
#H47, 138 6, 7T——R—8—ZRTE—1,4—=&—1—TF F—4—
RS H—3—HB(1;R'=FX)aEhH K
#.$.:197.5—199C
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