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1.3,8— = @ s [4,5]58—2, 4— 8 A & 49 F ALK AL AR
JEALK R, B AT A B LR B, A R X 76 69 R APy 3—T
f—1— %X —1,3,8— = R A4, 5]R—2,4— 28, E0eF
JAL IR A H 0 AL R R B A 48 A BT X (1) 69 2% b o Rind K 4%
BFA BBREFLR XS CO—GLA,

lde . il it 74 6944780 1— R % —1,3, 8= U A3IR[4,6]%
9 A== 8k 1.0 E 3.0 Bk 5 F 618 i 69 F ALK A KK AL
SR AR lde 5 1 R RAREFRC—C ARMAL. REALO
B LS R4S E ST 6 R A AT A e & KRR AT
fp, 2B Pk e be A AL, SR, R T R AR R SR R
R AETRE, BB e 16 T 690 R B AT Ao e v Aok h, O

A, T A PEE, AP RERAPRF, AERAATAH OCER

OO EAE, AE—AE R E 240, AR P T VA4 ik
8 Tk i 75 B o sb il Fldo b AT E I AR SR E 40k,

EAEBEME FHE P, il X 76 694 e 3—mR—1—XK
£—1,3,8—= R MR [4,5] 82, 4——mp R, £ R E X 77
i 32— K —1— % £ —1,3,8—= FL AR IR[4,5]R—2, 4— =M,
it B AR AR AP B 8GR ke b At TR, LT

— 80 —



Protecting
Groups in Organic Synthesis by T. Greene, Wiley-
Interscience (1981); R. A Olofson, JOC 49, 2936-2938
{1991); and Y-K. Shue et al., JOC 56, 2936-2938 (1991).

AREBHEM G EG TR F,8 X 73 696k47 69 4—HUR%K
we KRR, & & X, 78 694k AP a9k —4— S B AEA AT ALK
Bk BRSSO b, A IR, |

LAAFBHE MG TRE Pl X 78 69K 6k —4—HBLIE
BRI A 79 694k eh 1— K 1,3, 8—Z R AMR[4,5]R—
2t —4—BA,

Pldo, il X, 78 69 1R PP 699k —4—h B RR B it 69 = F Ak
N.N—ZPRPRAE, RELAE TSR Fllob? Rk
FRE, RESATTAMLRAERNGSARA, REATHE
12 E 720, AR89 F BTN AR T 69 Dk dt K5 F Akl
{5k i 47 B, KRBT, iR E

AREBEMGHES TR F,EK 79 69k 6) 1l —R¥—
1,3,8—Z F AR IR[4, 5] R —2—H—4—TRL &R 47, £ AIE A 80 49
|— %t —1,3,8— = § AR R[4, 5] R —2— M —A—89, Bl A AR AP
L F ik A Sk ke, A RS FR, LT

Pprotecting Groups _in Organic

Synthesis by T. Greene, Wiley-Interscience (1981); R. A
Olofson, JOC 49, 2936-2538 (1991); and Y-K. Shue et al.,

JOC 56, 2936-2938 (1991}.

AREWMEMGMEG TR 0¥, EL 79 9@ es 1—K L



—1,3,8—=Z R MR [4,5]R—2—H—4—MIC B i X 81 &
I—XE—1,3,8—= R A4, 5] — R —4—m 4T X 82 9% 47
69 1— X% —1,3,8— = R3[4, 5] —4—87, &% pgd AR L
Ao R SRR i SRR A LA BIE M
GORE &4 TR 10 69 = 4p % il & 81 69 1—R £ —1,3,8— = § £ 4%
R[4, 618 —4—8R, S5 AP £ A S MR, ldo M 7 2R 2
R RS M ARG IR 10 69 Fah Al K 82 69 R4 1— R
#—1,3,8—=Z F A [4,5]R—4—8, HTHEBRLEBHEM 4
&89 % AR 10 4 & 45i8 X 82 d94k 4P 89 1— R A —1.3,8— = F &
HEIRL4, 5 )R —4—BAK L, FR 4P A& ped Ao peb L TR Au Bl 694 P
Ao G A 79 69RAPEY 1K E—1,3,8—Z AR, 5] R
—2—Mr—A—B WO AP A AT 47 84k, Bl & 5% 40/
%, 10% 44/ 5,5 % 4./ 5% , 10 %5 4e./ 28 , Pearlman’s i 1L ], f, 144, 4
fAtsedy A 2 TAT AL, RELETGERPRAT, Pl UH,
VEL,CIRUEBR AR P RFRE, RESERTATERE E50C,
REENA 15 4/%T E 120 3/3F, A8GHO RN BB
4o/ Parr ZAAPRFRE, iR E SR AR, BT
TP AR T B T B EI, R L BE, &t Ao
oL,
ARAERBEMGTRIL T, 4EX 8145 I—K%—1,3,8—=
T AIRIR[4, 5] —A— B 4R 47, A R X 82 491% 4749 1— % 2t
—1,3,8—Z R MR [4,5]R—4—BR, E T AR RIS
160 89 Ak b, 3 H 1R iR, I, -F Protecting Groups in Organic

Svnthesis, T. Greene , Wiley —Interscience, (1981)



AREMSEMEG TR 12 F,H K 82 45K 45 1—%K %—1,3,
8— = R 7R3 [4, 5] R—4—B A & B 69 5 ALK A Ak A4k K A
AT AL AR AL BB, £ RGE K 83 d kAP 89 3—RR—1—X%
E—1,3,8—= R ARIR[4,5]R—4—89, i€ 785 F LR A A A
LK R R e Bl K (D a5 Edh F Rném:ﬁ%#}#}t LD 8
FREEAHS C—C ik,

flde, il X, 82 69669 1— K X —1,3,8—= F 2383 [4,5]R
—A4—FAM 1.0 £ 3.0 AR HF 4915 T 695 ALK R 3% R ALK H
4o T EF,RARE ¥, R C—C BRBEHEFFRILR LI AR
RE, ijfi.l 0F 1.5 8RS FHERGHALETHRT Bl /a7
BV e R B R , A AL RTREA. A RFRARE
iz J#&’Fiﬂ:ﬁﬁ.ﬁo BEL 718 4975 R b AT, Bl o JE v ok v,
PR P A PRERYREFRE RAERRE R A—I0CE
A ERRE, RE—AE L L E T2 050, £ R0 F T V58
Tk 69 Tde B AT Ao gb Al il do i FFE T, R R LS, &3 A
TP

ERAESEHEM 6 F K13 P, X 83 d96k4p 4 3—M R dh 1I—XK
H—1,3,8—= & AexB R[4, 5] R—4—MABL&R 4P, £ i il A 84 4%
3—M X 49 —1—XK % —1,3,8— = f AR [4,5]F —4—8A. th £ &
REPRGFTEALKR G, A0tk LT Protecting Groups
in Organic Synthesis, T. Greene , Wiley —Interscience, 1981,
452 56,45 1
&k 1—[2—[3—B—3,d—— A X L)—1— R P HAng Jg —3—
RICR ] 4— R Rkt —4—HhBLIR



1.1 &% 3—f A —3—(3, 4——F = % ) X =8 = T 8 (No.
027F126)

3, d— % fi% 3 LR (10g,53. 75mmol) & THF & F —78'C F 4t
W, AT H e (ZF et ) A9 (108ml, IM, 2 S ¥),
R R B R E 20C, HH 30, BiRAE-TSCRX M
A CBRCEE(12ml, 107mmol,2 B )4 E . REFGR BB FHAR
F20C,HEEH 180, RERPETFOHCEY, KSR Kile
fo -2k Kk, AMERAKABETR, TR, BRERE. AW
a3 (400g) &, 6 1b, M 20% L8 B8/ S5 sk B, 43 15. 85g
(82%) ixA a4,

L2 8AR3—FRA—3—G4——HfAR) R B8

¥ 3,4—= F £ LTI (30. 0g, 0. 161mol) 5 THF (100ml) & 3
FhEFR/ BB FAY, L HimR(E P RERK) & KN
(324ml, 1. OM 4§ THF /538 ,0. 324mot,2 & &), WHw i 5, a4kt
wEIRR R AR B RS AT AR/ RS A A, 2 Ll e
BB (36mI, 0. 325mol) , e X2 )5 , &4/t R ETIRRF . A B
A UBE A K Z IR A8, AT ALE A ZKRZETR(3X 150ml), IN 3k 8f
AR E T (2 X 100ml) , 5% NaHCO; K35 i FE R (2X 100ml), vA K
',,._,;fu/,;t%:jcﬁlrx(lx150m1) AWER KRBT, Q&R
g, G, KRG UREL S, RS,

Rf = 0. 28(&&,2(%@&&@95&/& % % A s R R ), m. p. 68 —
69°C,
A& 547, CisHnCLNOy i+ JL 4 C53. 65;H4. 78;N 3. 81;

A 4518 C 53.69;H 4. 79;N 3. 93,
— 84 —



1.2 8 A3, d— LR B)—5— A R—nBHE—3— £ ]LBL
&% (No. 027F128) |

#3— A 3G 4—— R X)X =B =L 8(108;27. 94m-
mol) 75 #% 2| P B4 (100ml) F-, 8K & /e A 57K 4 A48 (1D (13. 2g, 55.
48mmol), 7 20—30°CAE Bk T VS K e NM B 44 (118,
290mmol) , #:k e 1g,45 240 K e £ B E B 1.5/ B RUER
Wi, KA R T A IN S HAKEL SR, AIER IN &
BA /KR % (T00ml) , AT ALE R K ALBR B T3, L8, R AR, &
& 4 A £ A (600g) &8 44, 3N E U TB/ A TIREEZ it
J., 15 5 7. 514g(85 Y0 ) HR AR LG4
1.2.2 8 AB—GA——F X 25— R—ndx—3—£]U8
-1

K 3I—A—3—CGd—— R XXX =8 = L84 (32,89. dm-
mol) A LB (150ml) & 3F . %R 4 4% Ao B Parr & ¥ 697414 42 (100g)
L, 3t42 2 o NH,OH(40mD) , R ER4A 45 Parr 4R35 8 £ & 50 4/
AT BAATEM 240N, REKG LB MNaR L ELR,E
RN U, iR R R, B RG ., RGN AR (1002)E
e, 6% PE/ R FHRABREM, F2RAALE .
RE=0. 3412 ,6% P B/ = R P Hesm) ,mp 5 87—90C,
7% -7, CuuHisCLNO;, i+ H- 45 C53. 18;H4. 78;N4. 43

R 4§48 C53. 34;H4. 71;N4. 51

1.3 & R[3—(3, d— = B E £)—3— (2% £ L A) w8 3% (No.
027F129)

# .42 42 (4. Og, 105mmol) & THF(20ml)  H #, i L & [3—
— 85 —



(3, d——F X £)—5— R R—ted B —3— K LB LA (7. 51g,23.
79mmol) & THF (50ml) #9i8-# , Rk 6 B B dh e &k, S B4 21
N, R KR RS RS T A, A Z KR K (4mD),
15% NaOH (4ml) , ek (12ml), R XK R B R AT 20CHH 3
N, HAGE R ALK ABE A TR, AR, SRS, 17 6. 378 ARAALS
. | .
L3.2 &4 2—[3—G, d——f F L)t —3— R ] H

4% £ 442 425 i (450ml, IM 49 THF 75 i& , 450mmol) & ik / % BF)
B (—10C) P A-Hp, 42 23 M HS0,(99. 999%) (12ml, 22. 53mmol)
44 THE (35ml) ik, (f 42 THF ¥ o H,SO, WK £ S 423 F M
H,S0./THF K 3§ B, BTG R RAF 69 R B 4 ks 5
LR, REHGANHAREFRERE SRS 2 IE, T
o [3—(3, 4—= f ¥ #)—5—H R—nb K—3—K L8 U8
(23. 2g,73. dmmol) 5 THF(70ml) 8935k, HRH R ER S &
45°C £ 50°C ik 36 1, 369 B B A ki A0, I 4R
@ i m THF :H,O(1 ¢ 1,70ml) #9353k . K 449 R IR & il ik, )
thJ] THF fo = § 73k, 3%/493 5 THF : H,0 : 15% NaOH(1 #
: 70mL ¢+ 20mL) 8938 & 40— SR 2N AR R, & 5 ik,
BE NI, KRG W, BAGHET KPR T, 5& M MeSO, F
iR, B AR, FRE Y., BAGHALRELS, FFARLES
i
RE=0.27(atH,9:1:0.2,-fF% : P8 : NH,OH), mpil—
94C,
7,4 44 :C12H1sCLNO # JAlL C55. 40;H5. 81;N5. 38

' — 86 —



;:‘a'Hﬁ: C55. 64;H5. 88;N5. 20

L4 A R[—G - fER)—1— (A PR A)—3—C—B AL
J )ik B (No. 027F114) |

i —78CTFH 3—3, 4—— R X X)—3—Q—z A L E)ns
¥ (6. 37g,24. 5mmol) & & — & T % (100mD) ¥, 3+ A 4—F KDk
(5. 5ml, 50mmol, 2. 0 % ¥ ) f» X 7 & & (3. Oml, 25. 8mmol. .05 %
F)IE R AR EOC, FHH 2, R L/\ﬁlhiﬁu‘l}?] IN
3h 86 7KK i %, 0 5% NaHCO, K ok, AT 40E M) LK BB 4R T 3%, 1
PR ERAE ., RZ M AR (300) &tk NCBRUAEE 100 7
B/ P RN, 4 6. 328(T100) FRARAL &40
1.5 Ak 2—{I—APoA—3—C,d—— R E)Img H—3—
£ O K — T #%82 83 (No. 027F42)

-3 A= R AR —1— (R P8 —3—CQ—RALK)—
k& 3g (220mg, 0. Gmmol) iE N = L P 3 (UmD ¥, 0CTF {2 L N,

—= %/ 4 R0, 13ml, 0. 75mmol, 1. 24 % F) A T 8% #k &

(0. 055ml, 0. 71mmol, 1. 18 H#), & Hgk & OCHH 30, L E
i B B P AAE, KSR IN LR AKIR R, 5% NaHCOs /K
ol ok Ak . AAUVER K EER TR SR AR IR G, KW A
A (30g) &8sk i, A 50K LBS/ T E TSN LB LA/ T
e b B M, 13 191me (7250 FrAi a4,
1.6 &k 1—[2—[3—@B 4— R F 2)—1— (R P B L) —mtd e
—3— £ 1R ] —4— X R ko —4—H Bk (No. 027F42)

—[1— A PEA—3— B d—— R X L) R —3— ALK
¥ 3 & 85 (191mg, 0. 43mmol), 4—X A Tkt —1—B ix L 8 &

— 87 —



(144mg, 0. 599mmol) & NaHCO;(90mg, 1. 07mmol, 2. 5 % ¥ ) THF/
H,0(5ml/1ml)  €3%, 21 b0, & BE A AR, KER R TR
ER, ﬁﬂfﬁlif&%ﬁié%ﬁ% R, RERE, REGHWARER
(20g) &, 2k, 4L, A G/Wﬁ/a&‘? b, 15 146mg (44 %8) # 1k,
&4,

% 45 Jf i (C1) ¢ 3+ AR CaiHasClN;0,(M*) ; 549. 1950

| 5 Hi4& 549. 1920
5 4k A7) 2 ,

& A 1—[2—[3—G4—— A XA)—1—Q 4—=FAEAXTH
Rontep e —3— R UK J—d— R BIRR —4— B

2.1 2R3~ d——F AR —1—CQ4——FHREXFTBL)—
3—(2— A L )ke-3 (No. 027F108)

F—78CTH 3—B, d—F X K)—3—Q— LA L)%
¥ (288mg, 1. Immol) A F =L PR GmD P, X E M 4—F KDk
(0. 25ml, 2. 27mmol, 2 E )4 2,4—= F £ A X 78t £ (220mg, 1.
Immol,] HE)5 3ml Zf PRERLE, ANERAREER,
BAE 1B, AEREN IN S8Rk, S U RE A Sk,
AR A KRB TR, 1R, RERYE . R G A M LA (30g) &4
WAL, 5 U LB LEE/ TR E 6 T/ R T H R, ¥ 324mg
(699 FRAMIL S dh, |
2.2 A& 21—, 4——PHAAETHL)-3I—G.4—= &K
3 )t 5 —3— 2 ] A 7 A BREE (No. 027F117)

B3I—GBd——f L) —1—Q 44— FEAEAPBE)—3—
(2—% 4 £ )tk 37 (320mg, 0. 75mmol) % F = & 7 % (5m) 7,

— 88 —



0°CTF 42 Zidi e N,N—Z 5 & & U (0. 35ml, 0. 2mmol , 2. 7 & &) 4w
P s%&k & (0. 080ml, 1. Ommol, 1. 4 &), 44 3/ F, R ER RN =
HT 545, M IN 3k AR i A 5% NaHCOs /Kigidik, A MEN
TR RRER TR iR, R RS, G M AR (30g) & At
6% P&/ =& YT wtni,ﬁ 343mg (91 %) #F AL &4
2.3 6% 1—[2—[3—G4—=— KAL) —1— Q2 4—=FREXT
S —3— £ ] U R J—4—% £—k vk —4—¥ B Iz (No.
027F117)
#o—1—QA——PREAXPHE)3—CG 44— XK
b g 2 —3— 1 ] sk F 4% 85 85 (343mg, 0. 68mmol) ;5 F THF (8ml)
42 T Je d— XK K kvt —4—3 gLk 4 8L 4 (170mg, 0. 71mmol,
(.04 H-F), HKELEr(200mg, 1. 45mmol, 2. | &) e K (2ml), 75 2149
i e NG R 16 01, B BLIE SRR RIS R B Z R TR R, =
9 R N A K B LT R, 1R, AR IR . TR 0 N A2
(10g) & B, MUBUBE 6% T8/ R PR ARm, i
15 1mg(36 %) AL &40,
7% 54 ,CuHyrClaNaQy » 0. 6Hz0, i+ F- 4 C63. 86;H6. 20;N6. 76
32 R4 C63. 61;HE. 13;NG. 67
52564 3
Ak 1—[2—[3— @ 4— =R A X)—1—G 4, 5—=Z T LA X VL
£Ombeg oty —3— R JU R T —4— X £ kg —4—H Bk
3.1 & AR[—G A—— B £ E)—1—GB 4, 5—=Z PR A X T
B)—3—(2—2 4 L £)wE 3% (No. 027F109)
—78CTFH 3—B, 44— R A R)I3—Q—RALRINE K

— 89 —



(288mg, 1. Immol)iE A —H Pre ¥, K6 A 4—F KB (0. 26ml, 2.
97mmol, 2 4 ¥) A 3,4,5—= PR E X P8 £ (250mg, L. lmmol, 5
SR P GmD) Rk e, AERASTREOC KL IH, RE
sl IN 2k BRI i Ao 5 Yo 2K Bk SRR MR A AU E T ALK AR
BT iR BERE . RE A AR (308) &3tk 1t, A 500 LEL
RS/ B E 6% P B/ B T 5 A vkl , 7 353me (7104) 47 AL4L
&b,

3. 1.1 &% 2—[3—(, 4—,.,@3&—3#}&)—1—(3 4.5—=F %k
£ P ) gty —3— A LB

¥ 2—[3—(3, d— = K L) g g —3— K J LB (5. 885g, 22.
Gdmmol) &5 = & P 4% (135mD) & 3, mA 4—Y7 S vtk (5. Oml, 45.
18mmol, 2 %), KRS kT ik /REE e o Ap, Jf 42 Tk Ao 3,
1. 5—2= 9§k £ TabE (5. 228,22. 63mmol) & = F( F 5 (100mi) 6y
i, MG B ik /) T BRI e A kS AR S b BEAE 1,
BB AR AN IN 4k 88K 38 ik (50ml), 5% NaHCO; K i ik (50ml)
oA (50mD) T, ATHLE R Ak MgSO, T3, it ik B R AE , 1 7R
2. TG R AN (400g) &5kt M CBRUBRE 6% P&/ = iL
W B, SR AR AR A RE=0. 38CaMR 6% T/ L T Hx
3.2 Ak 23 A—(ZE XK1 4,0—= Wiuf&ﬂ’mt
S B —3— 1 ] A 7 4B B (No. 027F116)

¥ 3—G A—Z B AR —1—G 4, 5—ZPRAXTRE)—
3—(2—$% it 1 ) ek %5 (350mg, 0. 77mmol) i5 A = 4(,‘1’)!,5(5:111)
Jr,0°CF 42 2 i e N,N— = F- & & L% (0. 35ml, 2. Ommol, 2. 6 4

) 4o P 24804, (0. 080ml, 1. 03mmol, 1. 34 B ), A HFRT 0CH
- 00 —



B, BRI R TIRAE, A IN LERE R A SHKER
ARk, AMNERNRARBE TR, SR, AERE. R
ek ig (30g) &, sk it MUBRLUBE E 6% T8/ 4T LM,
14 376mg(92% ) FrA LS,
3.2.1 & 2—[3—G4——AXH)—1—G 4. 5—ZFRAX
W Kk gk ik b —3— K JU K T HELSE

¥ o—[3—GB A——f A —3—H)—1—@, 4. 5—= P RLEAXK
P 5 4k )itk 3 —3— A LB (3. 58, 7. 87mmol) 5 = & P % (100ml)
At e N ,N— =5/ & LI (3. 0ml, 17. 22mmol, 2. 2 1), KB
A gy fo i A, 42 23 e P A% EL AR (0. 82m, 10. 59mmol, 1. 35 #H
B, mEZE RS WM 15 IR L e T aREL R
(0. 05mi.0. 65mmol, 0. 08 H &), M5, BN &HHH 0.5
W BN IN 2b 85 KR i (2 X 100mI) 4 5% NaHCOs 7RI ik
S C100ml) L, A ALE M AR MgSOy TR, SEIE R AR, R
. KL AT BE T & AT TR 18 N, ARG 40 RI=0.
27 (hEN, LERTER)
3.3 &k 1—[2—[3—GB A—=f X X)—1—Q 45— THE
% P s A es  —3— & J U T 4— R R okwi —A— BRI (No.
027F116)

¥ o—[3,4— (A ER)—1—G 4, 5— =T AL R TE A
it —3— ] & P #EBL 85 (376mg, 0. 707mmol )i A THF (8ml) I,
}i O fo d— ¥ B9k —4— ¥ Bl 2 85 3 (170mg, 0. 707mmol, | 3
#), 8L 47 (200mg, L. 45mmol, 2 % ¥ ) fesK (2ml) , H 3| 6915 ik 2 4
@55, 16 M, kSRR K ER R TR ER, HAEMNRA



AL TR, IR, AR R R T M AR (408) &8 5 B ARG
¥, A LERUBEE 6% PE/ AT RN, REWERH TR
g, St e B R E A A e 8 LB R P . R ERA R, Y
o F 50°C & LT Fik, 4R A4 as L5 4L, 321mg(T1 40D,

7, & S, CuHaeCLN3Os « HCL, 3t F 4 C62. 93;H6. 2[;NG. 48
| 32| 4h C62. 86;H6. 19;NG. 30
3.3.1 &k 1—[2—[3—3,4—=F x—3—%)—1—(3,4,5—=
A& K PR A s —3— R ORI —d— R Rkt —A—HhBLIE

ki 2—{%—(3 I—— B EXR)—1—(3,4,5—= PR A R P
ey mbed b —3— 5 T JE P #BR 85 (7. 87mmol) A THF/7K (3/1,
RO0ml) & 7f . 4 2 Ao 4— K ko —4—H Bk 49 4 R 4k (2. 8g, 1),
GAmmol, 1. 5 % &) fv 3 85 47 (3. 3g,23. 88mmol.3 H¥) ., R LG
ok EHA 72 N, R RLR A AR R RIS, ACK IR A N LT R
T, AT AL N AR T (B0mD) , A0 E A A KBB4 T3k, IR UR IR
U ARFR Ay, TR Ak R s (3508) &, 38 2 AL, KA LEL TR, 614
VEL/ A PR, 10% TR/ R Tk B, FARAL &4 RE==0. 12
(ENE,CU P8/ — T H%)
7, & 454 : CayHaaCLLN;O5 + 0. 5H,0, 3 F 4l C62. 935 HE. 21 ;NG. 48

| 32| {i C62. 86;HE. 19;N6. 30

3.3A.1 o4& 1—[2—[3—@G@,4—=H X —3—K)—1—(3,4,5—
Z P F AR P AR weg e —3— R ]C A J—A— R Rkt — 1AL
flie 3k 85 3k

# 1—[2—[3— (3, d—— LA —3—H)—1—(3. 4,6—=F
R PR bt E—3— R ] U A T—4— X Kk —A—RL %

_ g —



(4. 13g,6. 45mmol) ;& % 8] = £ T %% (20mD) F , K )5 M AL K Ao Ao 4h
S AP REEQomD AL, RARESEH LN, RERREER
w R M, KD T 56°CHLE TR 180, AL .
mp 175— 185°C (1% 1% - #& i 3 55 4%)
7,4 S 4 : CoHaoCl3N; Os , i FL 48 C60. 32;H5. 95;N6. 21
5320 {5 C60. 09;H6. 32;N6. 11

c e 4
Ak 1—Q—[3— B A— R £)—1—[2—Q—FREXRC
Ak ik Jrees b —3— A JU K —4— — ¥ E kvt —4— ¥ B x

AR [3—Gd—— R EB)—1—CQ—F LA R Va3~
(2-—1% Sk R )vmtns kg (No. 027F103)

—78CTFH I—GAd—F R E)—3—C— i.n A ) kg 3%,
(218mg, 0. 83mmol ;s N =R PP . AEN fl*‘f’}-\L.S“{L(O. [9mI,
1. 73mmol, 2 % <) 4v 2— P & 2 X 7 8 & (0. 55mg, 0. Bdmmol, | =
H) 2 R T GX IRk AL e, A EFRSRE 0C B BEH: 4.5
W, BB R IR IN ik.ﬂﬁfkmzfi%,5Aﬁ)ifkﬂf|’v}’~i?£:'fii5t,7Fl'
WL A Ak BB A TR L SO R RAE SR 4 M A (308) &, 4
1, 50% 8 LA/ T %, 6% P &/ = fL P e M L ik i, i 202mg
(6099) i7ARILE .

1.2 ok 2—[3—Ga—f AR —1—-[2—C—TFTRX L LAk
3t Jmeed 3 —3— AL & F #% 8485 (No. 027F104)

¥ 3—3 A— R ER)—1—C—TFRAX AL —3—(2—
72 3 ) g 37 (No. 027F103) (200mg, 0. 49mmol) i N = . P %

(5mb) ¥ ,0°CF 42 2 idi o = F- 5 & UM (0. 17mt, 0. 976mmol, 2 H9)

R



" fu P SAELH (0. 05ml, 0. 646mmol, 1. 3 & ¥), K EiFE T OCHH 30
ahb, RBREN R T, REM IN 3B A 5 YK B

AR, AMWEMAKRERE TR, SR AEKRSE, XG4
M &k i% (25) &, 38 4040, 1 S0 LBAUBS/ SRR E 6N B/ R T
WA K, 45 210mg (88 %) AL &4,
1.3 &k 1—Q—[3—Gd——f X L)—1—[2—C—FPRAEX
IO LBk A Ik 3 —3— R T A —4—F Rk —I— 8L (No.
027F104)

Bo—[3—Gi—=F X R)—1—C—FT AL R TR L) —
it —3— 4k )UK T #8585 (No. 027F104) (210mg, 0. 43mmol)ix A
THF (4ml) P, 42 2 e N 4— X Skt —4—80 1 3 85 4k (105mg, 0.
d4mmol ) , 2% 8 .44 (75mg, 0. 89mmol) , A K K (Iml), BRI ik o K
WA 22 i, BB ARG kAl B) P R R, AL
SR BB AL TR L 1S R R RAE BN IR A N s R (30g) &t 4L
b CBRCARE 10% PE/ =PI, 205mg ARATIL & 4,
7, & 2 s CsHrClaNa Oy » 0. 5H,0, 3F JR 4 C65. 47 HEG. 16;N6. 94

52 144 C65. 86;HG. 43;N7. 02

52 #6.45] 5
Ak 1—Q—[3— @G A— LR L)—1—Q,6—= P AKX X P oLk
b by —3— & U &) —4— R kg —4— R Sk
Aol ARB—G@A—ZF XX —1—2, 66— T RAXTHL)—
3—(2—$2 4 L £ )it 3% (No. 027F130) |

~78CTFH 3—G 4~ R X ) 3—CQ—L LR LR IS %

(28,7. 695mmol)IE NE| R PR P, L EM 4—F LBk (1. 8ml,



16. 4mmol,2. 1 & ¥) 4w 2,6— = F LA X PELHL (1. 558,7. 73mmol)
5 2 T3 (20mD) 6hiE AL, RIS AR E OC, SHEH L5
W, REEEA IN R KR A 58K BR B KR i A AR R
R TIR, 1t R E RS . K G A R 2R (200g) & 48 4040, R
O%L B LBR/E X E U TR/ R TR B Z M, 7 2.1348
(752 4",

5.2 &k 2—[3—Q4—=RAXX)—1—Q2,6—TRAAXTHE
L) obrd b5 —3— & ] sk P #4EL 8K (No. 027F130)

B I3I—CA—REAK)—1—(2,6— P RE R TEA)—3—
(2— 12 3 ) mees b (2. 4348, 5. 74mmol) is A = 5L F 3% (30mL) o,
0CTFmANN——35®& &K Iml,12. 06mmol. 2. 1 HE) AT
%k 5, (0. 53ml.6. 85mmol, 1. 2 ¥ ¥), R | /b, R ERIEH IN
3k B K A 5 Y0 AE BE AR R e . AALE AR ARE L FR 1L
8RR R TR E A N e B (150g) & btk , 1 504 LBE LR/ &
Yo £ 6% PRL/ = B T X b Bk B, 13 2. 8041g(97 S0 ARAUAL G,
5.3 & & 1—[2—[3— G d—— L X K)—1—(2.6--= T AKX T
B k) kg E—3— R ] U A J—d— K R ok st —I—IL B B (No.
027F131)

% 2—[3— (B A—— X R)—1—(2,6— = P LA X P HLA)
et by —3— 3 ] % P A% 8L 85 (2. 0g, 3. 98mmol) 74 -F THF (40ml)
4 e 4—K Hovkowi —4—3k & Ik 3 B4 3 (1g, 4. 16mmol), /K
(10ml) 42 3 B4 47 (1. 28, 8. 68mmol) , #% B] 4575 & 2o A B1IE 18 /B,
RS ERE . AR R PR E R 3k, A dAa Aokt A
KBTI, R AR RS K G 4 R B (150g) 384k, N T

— 9§ —



BROBSE 10% B/ R PR Euml, 7 1. 25158 G 4. CI/MS
(m/D610M+H) , =1 &, # CisHaCLN;Oy,

FEGHET L TROGEM) T, KR 2 L Elefdy
BRE T, RERDAERE RGP T ECHEET TR, F L 0dg
(78%) A4 .
7 & A : CoaHyrCl2N;Oy + HCL, it JE 48 C61. 26;H5. 92;N6. 49

5 45 C61. 19;H6. 22;N6. 57

5 #649) 5A,
ok 1—[2—[3—B A—= A3 R)—1—(Q2,6—= TR AX
P gk Ak Yol b —3— Ak JC AR T —d— R Aok — A F e i B
5A.1 ok 1—[2—[3— 3, d— = f X —3— ) —1—(2,6—=F
Ak E P ) eos b —3— R ] O R ]—A— R vk —— bR L
A

¥ 1—[2—[3— 34— KA 3—H)— 11—, 6—= T A &
P8R g R—3—R] U R ]A—K Avkve—A—a EL %
(1. Bmmol)ig A = &L T 35 (20mi) , 8 J5 JN L4t 8.0 Ao ) = B P 32 7%
i (20mD) 4k A2, A3 F gk BEAF 1, R B AR KRG H R Y
o, EEZ T 56CHALE T 18 .1H, FirALed,
7 & DA 1 CaaHaaClaN3 Oy, 11 JE 4 C61. 26;HS5. 92;N6. 49

52 Wi C61. 18;H6. 22;N6. 57
5z 7615) 6
Ak 2—[Q—[1—APBA 3G 4d—Z A A LB R—3—
RILE AR AR —A— B REASRETE
6.1 &k 1—& T & #H X —4—X Kok w—4—H 8 7 85 (No.
_ 96 —



'03F169)

1 RTAHE—A—F X —Tket—4—H (0. 9162g,3mmol)-,&
LM 20CF 5 # T 5 (1. 87ml,30mmol, 10 % #) A& N,N— =%
OB (2. 61ml, 15mmol,5 HE) A AT AL 16 1, L REERMA T
B CRSHRAE, 8K B RGN IN 28 BRI , o Ao 5K BR 8L SR8 i A fe
fo L ALK k. AAER KRB TR, AEREE A,
0. 9358(98 % ) #RATL & 44
6.2 &k 4— R A%kt —4—R B 78R L8k 4 (No. 03F170)

I— TR # A —4—X Lk —4—H 8 7 85 (0. 9345g, 2.
92mmol ) & AN 6 f AL & = & < F08 i (10mD) ' F 20CHH- 45 4
Mo R RS R R R 4F 0. 714395 %) dR AL S .

6.3 ok 1—[2—[t—X Po A —3—(3, d—Z R K mbogp he—
3= Je 1 s J—d— & okt —4— 88 T 85 (No. 03F171)

44— % R okwi —d4—¥6 B8 P 85 4k 85 2k (0. 41438, L. 62mmol) A
2—[1—% PoAE—3—3 A—= f X L) wob i —3—R TR T 2%
54 8% (0. 7165g, 1. 62mmol) 74 M #] THF/H,0(20ml/AmD) ¥, & J5 &5 3K
o 4,440, 25928, 3. 24mmmol), BLE R B 16 /1N, BRI N LB
RS AR, A dn M R PR F AR, & 5H 49 A duda M R K ABg 4k Tk,
R B ER, RY BN AREHAL N INTH/ AT Rk
W43 0. 28508 (3L Y HAILEH .,

6.4 & 1—[2—[1—% PELA—3—(3,d— = F R )b g —
3— ] A —4— XK ke —4— ¥ 8 (003F172)

#1—[2—[1— 2 9B A —3—(3, d— R BB ke —3—

] —A— % R kwe —4— B4 P 85 (0. 28508, 0. S5mmol)iF AN T
97 —



B0 ¥, K55 IM £ ALK i (5ml, Smmol) T 20°C B AL 2
L kA A OB LB . A4a R IN S EBAKE R BRI, KB M UE
CEEE R, AALIE R ACRE T8, R, AR, 4T 0. 1178
(43 AR,
6.5 &o& [ [1—R78A 3G 4——H XL —
S—RATURTA— £ Rk —4—R B A XX =8 = 78 (No.
03F175)
1—[2—[1—% PBLE—3— (3, 4— = F R H)mbeb i —3— 4 |

L —4—% Rkt —4— ¥ 8 (49mg, 0. 11mmol, 1. 1 %¥),L—&
A8k = P 85 2 8% 25 (0. 0260g, 0. Immol) ,EDC(0. 0236g,0. 12mmol, 1.
9 % %), HOBT(0. 0180g,0. 12mmol, 1. 2 & ¥), A& N, N—Z5 &
$£ B (0.03ml, 0. 12mmol, 1. 2 S )R A WENE R T I
(omD) ¥, &5 T 20 CHH 16 M, BB LB CEEH A, SHR
R IN £ BRI o 2 B 8, 80K A e AL A W o
AL R A RER T, R B, BEGKGWRAAKRE
AL, 5% TEE/ & T I M., 17 63mg(81 V)AL &4,

7% 57 : CasHasCloNsOs , it F- 4B C64. 40;H6. 11;N5. 93

% A& C64. 07;H6. 28;N5. 87

5:3647) 7

bk 2—[(1—Q—[1—% 7 8t & —3—(3, d— = R R)—tob b
g JORA AR AR — B R AR 3 BATHTE
(003F176) |

7.1 A 2—[0—[2—[1— A 7®A 3G 4—ZH KX L)wd
b —3— £ AT A— R Ak —A—H OB 3 —HATHY



%5 (003F176) |

I—[2—[1— % P8 A —3—G,d—Z f X R g —3— K ]
) —4— % St okwe —4—$ 88 (61mg, 0. Immol) , L— 7 £.8L P 88 &k
A% 2 (0. 0187g, 0. 11mmol,1. 1 % ¥).DEC(0. 0216g,0. 11mmol, 1. 1
% %), HOBT(0. 0165g,0. 11mmol,1. 1 )4 N,N—=FBH AL A
B5:(0. 0257mi, 0. 1lmmol, 1. 1 ) FEME L FRCmDF, KE T
20°CH A 16 B, REEHEMN CBMUBMHES, HRM IN 8K
S T A B B B UK R A S e Ao UL SRR B R A A ALK
BT GER AR, RS M AR E #AIL. N 5T E/
SR P ML, 4T 34, 2mg (51 %) ARG 4,
7,4 5 : CaeHa Cl2Na Qs , 3+ JE 4 C64. 86;HE. 20;N6. 30

5: Wi C64. 62;H6. 49;N6. 42

9z 56,17) 8
Ak 1—[2—[1—% 7 8 A —3—F—2— K —ng k—3—% L
B ]—A— X% ke —A—BRIE
8.1 4k 3—A st —3—(2—E £ )X =8 = LEE(03F106)

9— % 1 LA (1. 6721g, 10mmol) &) THF(80ml), F —78'C 5 52
(Z 7 f st )& 244 (20ml, IM 6§ THF /&%, 230mmol, 2 # #) A
B, R BB AEE 20CHBH 2 1, REBERAE-T8C, N
i LB LBE(2. 2ml, 20mmol 2 B ) R Bk AR E 20C, B4 16
I, BRI R PR A, KB MK, MAUE IR AR HER B
IR BRI, TG R AR B4k, T 5% E 20% LT
86/ S AL AL, 42 3. 2124895 %) ARAAL B,
8.2 &M [3—%—2—p—5— AR —uht—3— £ ]LBLEE No.



03F115)

) FE—3—(2— % k) K =8 = L85 (3. 2124g,9. 47mmol) &
L (60mL) Fo £, 404 (25mL) ¥ ) #T P 4 (108) PR A4 1, 2 40 25/
R HENTEM, RERBTRABERE., KEHRA 2R EH
ik, A S0ULBLBE/ERE 2% TH/ K FRH AN, &
1. 0337g(68 % ) #r AR L &4,

8.3 &% 3—(2—E—2— R )g g —3— K LB (003F122)

# 3—(2—E—2— Rk —5— R R—E HE—3— %) LB L8
(1. 263, 4. 25mmol) & THF (20mi) i i £ & F 4. 1% 3b. 7 51 LAH
(0. 6451g,17mmol) 6 THF(20m1)i& ik . R XK R Eif 1241
w, 75 2a A LAH(0. 3225g, 8. Smmol) , & B % & 4 7 2o Bk €13, 8 01
W, 4230 R 4K R R it e 0. 98ml /K, 0. 98mi 15% & A L4k
A 2. 94ml K, AR AR R R A R ALK BB AR T B TR, BRI
te 43 0.91458(89 %) 69 AR AL A4
8.4 ok 1—F2PEA—I—CQ—RALE)3—C—F L)%
t% (003F129)

3 (20— R —2— St —utet B —3— &) L8 (03F122) (0. 12078,
0. 5mmol, L& )M B — K PR ¥ , KEAE0C, 0CTLELWRT
&k (0. 06ml, 0. 5mmol, 1 % ¥ )4 N,N—=F & & L& (0. 09ml, 0.
Smmol,1 B ¥)., ALEET OCHE 4 M, RENCHRUERE
Ffk s A IN 25 B AK TR ik, o 0 e R BR B AR KTR i i v e A AL
KRk, AIER KRB TR, ER, AERE. RELAA
W& b, A 35U LE/ TR E AU T B/ R HARK, &

0. 1061g(61 %)t & 4,
, — 100 —



8.5 SRk 2—[1—ATmAE3—E—-2—}t-wmitx-3 L]
A ¥ 4B 85 (No. 03F134)

—% P o AS3—(2—B £ L R)—3—Q—% L) Bk
(N03F129) (1. 0501g.3. 04mmol) 89 — &, P & (30m) & % #p £ 0°C,
{29 e N, N—— F 73 £ 0% (0. 93mL, 3. 95mmol. |. 3 & ) d0 P 5% 5L
#.(0. 28ml, 3. 65mmol, 1.2 ), A ERET OCHH 2 0. F4h
Ao N, N— =5 £ L (0. 93mi, 3. 95mmol, 1. 3 & &) 4= T 3k 8k &
(0. 28ml, 3. 65mmol, 1. 3 H¥), R HER AT OCHKH 210, R M
Sk R RGN s & TR, M LN PR Z T R

F1.297g(97 %) trra b &4,
8.6 &Sk |—[2--[1—X 7o h—3—K—2—k -t kg3
£)OR ]~ — % Skt —A— S8 (003F 136)

21— % ¥ B b3 B2 —wrbk b — 3 — ] 2%
ffi &% No. 03F134) (1. 1363g, 2. 58mmol) , 4— & & e —4—Bh % 2k 8%
3k (0. 68468, 2. 84mmol, 1. | HF), Mmm(o 4235g, 5. 16mmol, 2
B F ) fe THFE/K(25ml/5mI) ¥ e A &5k 16 00, R RLIR R R IR
g K BB SR PR R, A A MRk, AR ALAR TR 1E AR i
BRI R E A M AN &, M 3N ESU T E/ A FIRA %
B 0. 83258(61 %) tRAT41L &4,

7%, 54 CasHy N3O = Hz0, i+ JE 45, C76. 48;H7. 15:N7. 64
244, C76. 10;H7. 13:N7. 71
3z 3647 9
Aok B[ 23— A—=F X E)—1—2, 6 - T F X 7 Ak
)bt —3— RO E]—1— XK £ —1,3,8—= AR 4.5 1%
— {0l —

.



—4—E3(No. 027F145)
9.1 &k 8—[2—[3—B,d—= KAL) —1— (2,6 —= T HARXT
A —3— LR TR K—1,3,8— 2 §AH[1,5]
7% —4—88 (No. 027F145)

2—[1—(2,6—— FHAE X PHLE)—3—Q4—ZHRL)—1t
vt —3— 1 & 7 2% B4 A% (200mg, 0. 398mmol) £ | — R £ —1.3.
8—= § Je3RIR[4,5]) % —4—B9(100mg, 0. 432mmol) i M 5| THF/ 7K
CAml/Iml) ¥, 42 2 so 2 B 47 (110mg, 0. 796mmol, 2 & ), B 22 41
M, BB iR R R A8 B P R 3 K. MALAG A Rk ¢
a4 T R R URR G, R A N AR (10g) i s At N AR T
55 E 10% VAL P S A B, A 130mg (5120 AL &b |
2 - # ii# (C1) ;CarHaoCLN,Os (M4-H) - F 18,637, 2348

50 M8, 637, 2322

5 3647 10
Ak 8—[2-[3— B A—Z X R)—I— X PEL obog tg—3 — 4
U ]—1—# % —1,3,8—= {28304, 5] % —1-—81(027F60)
0.1 &k 2—[1—% 7 e—3—#—3, 4A— = fL R L) g i —3—
B ] A T 248488 (027F60a)

% PBA-3—Q - ACR)—3—G 4 AR E)Ind
Y (350mg, 0. 962mmol) F 0°CFi& F = & 7 4% (6ml), &K J5 22 A N,
N—= 5 & & ¢ 15 (0. 25ml, 1. 44mmol, 1. 5 % &) fo F 2% B &
(0. 090ml, 1. 16mmol, 1. 2 % #), A HSRHEH 2 /10, Fhe T #EL
£.¢0. 015mL.0. 19mmol,0. 2 H), R AEik 44 30 58, RHE
S AT AR )5 TN IN b B RIE R A 5 Y0 BR AN A

— 102 —



da N R A REE 4T, bR, SR TRAE K F A M) A (10g) &3 26
1L 2% P8/ =R P i m, F 427mg(99 %6 ATt & 40
10.2 & & 8—[2—[3— B d—=FA X L) —1— (R TR A )b dx—
3—AJOU R ]T—1—% £—1,3,8—= K #EIL[4, 5] K—1—8
(027F60b)

2—[1— X PoLIE—3—3, 4A—_F AL )meg i —3— R A P
3% 8k 85 (427mg, 0. 962mmol) (027F60a) % F THF (GmD  , f£ L. /e | —
FHE—1,3.8—= F 33K [4,5] K —4—BA(270mg. 1. 167mmol. 1. 2
B3, AL 5ml) ke 2% 85 £, 44 (150mg, 1. 79mmol. I. 86 H &), R
KR E A re LR 21 RS BERS , KA Z 38 T 30,
10 B Kk AR ARLER HE TR, 108, BB IRAG . FRGT A R AR (50g) 2k
NGB UREE 10 PR/ R PIikpl, 4 354meg(6420) 4RAT4L
S,
7, & W1 CanHaClaN Oy » Hz0, 3F F4LC64. 603 HEG. 10,N9. 42

g M {5, C64.79: HG. 04:
N9. 27

Yo s 11
Sk I—[2—[1—F k—3— @, d—Z LR PR R —ntod I
—3— R JU R —A— R R vkog —A—Bbkx
Pl &k 2— B~ AR —4— (w9 fbh—2— 5 30O T i

A44CL. 42g,59. 2mmol) f& THF(25mD) F F—78C N 3,4—= 4
3L Bk (10,53, 75mmol) 69 THF (60mL) 5 i 4k 12, 3K J5 1 e 3 4K
IR F S8 E 200, #E48 2.5 08, BKiEAE0C,FieLiHm
2 —(2—i LA L) g £t vk 69 THR (25ml) ik, R SRR E

— 103 —



20°C S HEAE 16 /K, BBk M B 40 Ao JALAR KIS R L I LB
AL A AR N AR A b e A 2R AR TR AT A N R B B 4 T
WS AR . PR A0 N AR (500g) &8 4bdt N 50% E 20
R TUBS/ T4 A, 43 12,134g(7290) AR L 647,

1.2 &Kk 3—Fk—3—B 4— = F X H)—5—(w fmbh—2— 4%
)X =8 = LA (027F32—33)

9 (3, d—= f X £)—4— (v & e h—2—% L) T M
(10. 8669g. 34. 62mmol)i% F THF(20m) ¥, F—78C. & 30 5%
3 0 LDA(27. 2ml, 40. 8mmol, 1. 18 H#), #5169 @ 54 125 b
M. & —78CF 42 2% 2o L8 LKE (4. 2ml, 37. 87mmot, 1. 09 &
), KBS R B TR E 20C B 4, BRI A L
o5 s ATk 2 9] 4 B2 o AT AL AR R K A fo A T 2 AR SRR, AL N AL
b B BE A TR LR R R R . ARG R AR C100g) & Al a1t M
M £ 30% LR RS/ T3 AH R, B 9. 62438€00. 5)4) FRALAL &
1.,

L3 4 i A—(3 d— = R R)—4— (w3 Fonbnh—2 - ) LA
vt dx —2—HH (027F34)

Joeflfh —3— (Bud—Z AR —5— (@ fmenh 2 - KR R
Ar = L A% (027F32a) (9. 5g, 23. 76mmol) & M 51 L B/ A 1L 4%
(190mL/39mI) ¥ , 7 B 4L PR AL A, & Pare JR57 AL A5 #5/ 32
BN T il TR AR R B R AR R . 45 B A9 G A N a2
I (30g) &, 2k AL, ) 30% LER L BS/ Tl A 10% P B/ Z 40T de b
%K, 43 6. 858 (81 %) AL A4
LA &k 1—F —A—(3, d—Z X ) —A4-—[2 — (w3 Ak —

— 104 —



22— B) U A ]k b —2—BR (027F43) .

A— (3 A— = ik ) —d(v9 Fortoh—2— A ) Gk Ik g
284 (027F34) (1g,2. 79mmol)iZ N THE(10mD) ¥, & 5 /& 20C T 4&
¥ e 4044 (80me, 1. 2 H ¥F) A% 5 (0. 7ml, 5. 89mmol) , & FIK R
BoAE 7.5 i R XA R R e B e R ALERAOR IR ) 4B, K G
N 7R Ao b o B3k Rk TR K ELER 4T 0 108 i B TR A K
2 40 1 B AR (100g) &, 7 4640, T 50% L8R LBS/ S AL i b, 3 1. 194
(99% ) AL o4, | |
1.5 4 I—% R —A—Gd—Z L E R)—A— T A L A—ut
v& 45— 2—BR (027F 4 4a)

l—3F R —d—(3, d—= . X B)—4—[2--(v7 & nb h—2—
W) — ok 88 288 (027F43) (1. 0g, 2. 79mmol) i A 51 F A
(Gmi)dr, 3F 5 24 P K SR ER (200mg) B BB 5N, RFLIR IR R
R TIEN R TR RGN 5B ER S PR R K
T A ALAR N AR HUER B TR, LR R EIRAT . R A N AR R
(100g) &, 261k, N 50% CERTBE/ Ut hr 10% T EL/ = R P X4 &
I A 779 (77 V) HrARAL G 4D,

1.6 & & 2—[d—F L —3—Cd—Z LA R)—5— R R—npdg
S3— UK P A AR R (027F44b)

=3 (3, d— = R R —d—(2— P 2 L el i —
2—E9(027F44a) (779mg, 2. Ldmmol) i M 5| — & P (10mD . K J5
& 0CE N,N—5F® L. 5ml, 2. 87mmol, 1. 34 % %) H: T 5%
5 ,€0. 2ml, 2. 58mmol, 1. 2 H¥) R B 2 0 H, R RFHEARKM IN
3k B KR R 5 Y0 B R B KR R K AT AN T UK BB 4
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W, iR, SRR, B M &K (100g) & #ebib, N S0URTERT
w/ O35 A UBE UBEAS B e i, 45 816mg (86 X0) ini 1t & 4%,
1.7 &k 1—[2—[1—F £ —3— G d——F{ A L)-5—R K -1
it -—3— R JC & ] 4— R KTk —4— ¥ Bk (027F44c)
2—[d—F A —3—Qd—= X L) H— AR E—3—
£ L ¥ B 85 (027F44b) (815mg, L. 84mmol) /5 #F A& THE/K
(15ml/4ml) P, 42 B e 4— K Lok —4— 3 Bu i 4k 8% 3 (520mg, 2.
|Gmmol, 1. 17 & &) A K88 4, B EIE R A0 R ELR 16 D e &R
UM RE A, AKAa R P R E T A A4 MK M Auda B AR AL
ﬁfﬁ;-ﬂx. TR R R R, R M AN (100g) & i 2RAL . H 100
ZR PR F 389mg (38U ERARIL S .
3 A% (CH)  CaHay CLNL O (MH) 1 - 4R 550. 2028
52 WA 550. 2018,
5246 00) 12
&k 1 —[1—F £ —3— R —2— 55— Rt g3 C
# ] A % Sk —4—¥E Bk (003F112—113)
12. 1 & K 2—(2— % L) —A— (9 Fnbh—2— 4k ) T (00311 12)
= 78CH QUMY T 2—K K CIF(3. 34428, 20mmol) 5
THI(50mL) 69 58 # a0 5 211444 (0. 528g, 22mmol, 1. | & ¥ ) 5 THF
(50mD) 693 &k 7 . KA R AR E 20C 54 2 /0,
KR AER RS EOC, TR 22— LR w0 it vh
(4. 1786g,20mmol. | H¥), R BiKik & 20CHH 1601, K5 H =
4. 0 6 3R Rk o AU A KRR B TR R R R TRAE L K
G A R AEN G eI, R 50 LB LIRS/ X £ CER OB Lok i
— |06 —



i3 1.9774g(66 %) 17 A1t 4 40
12,2 & K 3— Ak —3— B—2——5—(va Sk —2-— L H) - ¥
8% (8§ (003F143)

I—(2—% £ )—d—(w@ & wtwh—2—4 1) T M (003F112)
(1. 9g, 6. 45mmol) /& THF (60ml) ¥ # £ — 78'C, {& ¥ il s LDA
(1.5M,5. 2ml,7. 75mmol, 1. 2 B &), KEHH 1 1, {£ L paif
8 (8% (0. 86ml, 7. 75mmol, 1. 2 A ¥), & B 59T & £ 20C,
BEAE 18 10, BRI At A BALEKIER A CBUBE M 48,
i A R KRB 46T, R R RS TR A0 T skl & 4L,
B 20U AR LUBE/ R E SO ER LBE/ e #h Rk . 1 1. 474g
WHPADE TR e
12.3 &% 4— K —2 —Jh—4—[2— (w9 gmbwh—2— L FO LA s
bt —2-—8(003F144)

3—f R —3— B —2— sk —5— (w9 Forih—2— K H) K BL LS
(NO3F143) (1. 61545, 4. 23mmol) AL ¥ 44 (10g) fi 4L, f& 40 #5/ 327
BT HA0 1600, e AR R it i® AR AR, W A A
IR G, A SONUERUBE/ERESKU TR/ QTR A%
I, . £ 0. 83058(83 % ) iR AL &4,

12. 4 &% 1—F £ —d—K—2— g —4—[2—(wa F b —2-- K 50
 JE rrkes b —2—BR (003F145)

14— % —2—pt—4—[2— (@ Frth—2— L B LA i IE
—9—&3 (003F144) (0. 81g, 2. 39mmol) &4 35 i 1" 42 1% 7 N £ 1L 4
(0. 07g,2. 9dmmol, 1. 25 H¥). R EKE 5% F (0. 6mi, 4. Immol.2

N F) A 20C AL 7 N, R EIEE AR A AL RIER A UERT
— 107 —



B2 18] 8, Hida R AKABE TR, S8, 8 ER%. REHN
AN, N 50 CERBE/ T3l 5 1. 16208(92 04 ) 444
i,
12.5 & [—F A —I1—Q—F A L) ——F—2—F—mrlts—

2—BR)(003F146)

1—F E—4— % —2—F—4—[2—(w9 L h—2—K 1) T
# ] -t gt —2—88 (003F145) (1. 1620g, 2. 7immol) 7% N T &
(2. 7m) ¥, K5 5 1+ P K #%#E4 (0. 0515g, 0. 27mmol, 0. | &) A kL,
ROFLE R & 20CHEH 4 0, BF AN R & &AL 5000 LY
TR/ T E 5% T/ R P M A, 4 0. 6161g(66240) fRE{L
&,
12.6 &k 2—[1—F 3% —2—k—5—H Kt te 3
B LA T ARELEE (003F147)

|-= ¥ A —d— (2= CR)—A— B2 —tbnf bt —2— )
(D03ET146) (0. 61618, 1. 78mmol) &2 = & T (17m) V", 0CT 5 N,

-2 5% A L0 84mt, 3. 56mmol, 2 & &) A P AREL L (0. 27mi,

3. 56mmol, 2 B¥) R F, & ENE A OCHH 2/, R AR RS A
TR A N AR B &b A, M 1T B/ AT R R
0. 7219g(95 %) 478 {L &40,
12.7 &k 1 —2— U —F#£)—3— —2— kb m&—vmw{,
53—k L}gj——fl—iﬁ——vm——ft #ﬁ?ﬁtﬂﬁ-(OOSP 148)

g—[l—Ff—3—F—2— K —b— AR —trb g —3- RO K
P 8% 85 %5 (003F147) (0. 5061g, 1. 19mmol) & N THF/7K (12ml/2ml)

LR ELE 4A—X ke —4—H 8005 2L 85 4 (0. 31558, L. 3Iml, 1. |
— (08 —



5 3 ) 2 5 Bk 8,44 (0. 1999, 2. 38mmol) e B i R B 18 /I, KA
0 = T 4 L A AU R AR SRER 4 TR, TR, R R
M ek G, seAt, M 5% PE/ R F Xk, O 5060g(80% ) 474
L4540,
v -1 Bl (CD (.q-;Hqugoz(M—l—H) n“iHﬁ 532. 2964
520146 532. 2981,

4 364913
Ak —[2—[3—Bud— =R ER)—1—CQ—T RA R T B A1
widi —3— U ) —d— K Shvfosk —d—HiBLIx
13. 1 4 r,‘m[s—(s,fl——:_iuiii)--—l—(%‘?.‘iuyﬁ‘?ﬁtf&)ws—#
(212 & U fh ) vrbeg 37, (No. 027F099)

F 78 CTFH 3—Gud—Z A X L)—3—Q2 R RIS
e (200mg. 0. 76mmol) i f& = F rE (5ml) & {2 3 Ae A R
(0. 17ml, 1. 55mmol. 2 21 ¥) 4 2—9 B & K WAL A0 Liml,
0. 74mmol)., R AR RITRE 0CHEH | M, ROMLE N IN ALAR
AR 5 Y02 BR LA K IR Rk BT A Ad N K BUBR 6T L E
AJERIRAE . TR A N s (308) &tk AL, 50U LRE/ R E
ane WEL/ = 5P % A A 4 268mg(90%) AR 1L & 4h
2.9 &k 2—[3— (3 A—= R ER)—1—CQ— T LR TEE) - |
iz —3— & 10 & T B85 (No. 027F100)

[3—(3, f— R AR —1—(— TP AE PaLE)—3— Qi
£ ) vrkoh k5 (268mg., 0. 68mmol) 5 A & = & F I (Smb) 1, 0°CF Ao
AN N,N—= 5 & & ¢ k(0. 24ml, 1. 38mmol, 2 & &) v T 5% 8 A&

(65ml. 0. 84mmol, 1.2 B ), LA 1 O, R BN IN BB
— 109 —



ik 5 Y B EKIR . AL A BE TR R, AR
Mg, TN sk (30g) & sk, M L8 RS BL, £ 323mg
(99%0) F 21L& 4h .,
13.3 & & 1I—Q2—[3—C4—=FAL)—1—C—-FLEAXTH
)y b o H—3—4 ] U ER)—4—% A vk vt —1—¥ Bt & (No.
0. 027F131)

2—[3— 3 A— AR —1—C—F AKX THIL )bk by —
3— £ 0L T 558485 (323mg, 0. 68mmol) 75 ) THF(dAm) ¥, 42 /e
I & Bk kowe —4— 1% Bk B 2 84 2 (165mg, 0. 69mimol) , 7K (1ml) Hz 2%
6k A, #09 (105mg. L. 25mmol) , & B i Ao T3 21 A, R BLIR LR,
JRARAE o A I P 5 T 3 R, A A T ARk« AR AR HE T o
CHIS R R, TR M N AR (308) &8kl M LES BB E 6% W
Fil./ W R A SR, - 280me(73%0) 47040 & 4%,
B A (C1) s Caah lagClNROs (MAH) L i F H- Al 580. 2134

32 A{h 580. 2143

iz a0 20
Ak ()= 1—=[2-[3—BA—=FER)—1—BAS—Z VR &
P AR g — 3 — R J U R ] —A— K ko A B
20.2 &% 23— 4—= X B)—1—G A5 - Z T RKR T
SO kg g —3— sk JUER UAE

¥2—[3—G A—— A X X)—1—G, 4, 5—=ZFHE X Tt
B ok 3 —3— 3k T U8 (4. 5g, 9. 9mmol) 35 Bl = & P /b we
(70mi 6/ 1), B Rk ) CBREF (L. 04ml, 11. 02mmol, 1. 1 &) fo

{-—=F i A Lot (50mg, 0. 41mmol, 0. 04 H¥) 4, & FIEE &
' — 110 —



MRBRETHEHR 2 MH, AR ERE KRGS CBRUSEY,
KI5 M IN & 8RS & % (2 X 200ml), 5% NallCOs K 2% i %
(100ml), fo fo 2 35 7Kk (100ml) , A /K AABRGE TR L8, B R AR,
5K 63 4 R B A% (300g) &, 48 v Ak, LBE LRER B F 47 4010 & 49 . RE=
0.38Cak M, LEETLES)
% 47 : CaHyr CINOs, i+ L {5 C58. 07; H5. 48:N2. 82
5 MR C57. 67 ; H5. 46;N2. 84

20.3 &R (H)2—[3—@d—=H A L) —1—B. 1.5—ZFRER
Pk Sk ) vbed b —3— & JUBR UBS

Bo—[3—Q@A—F AR —1—QB A5~ PR Z Thk
Bomg b —3— i T 88 L w5 (6. 6g, 13. 31immol) %5 #f 5 _:. 7 4%
CLOOmMY Y7 L 3 0 a2 0% (32g) 4L TR, e AL 3K 69 J FL A9k SRR 45 30 4
ma ®) 2 AF 3 HUR A o TR Ah i FIREL AR A ik F (800mIL 0. IM.
pH==7. 5, 1. 5g #85 (85%) M & & F/RAGAR 5 1 4, K5 B 18 th
KOH W49 PH £ 7.6 W 43), 3898 30 44 B B5 G 40 o 1 3 EC3.
. 1.3.VH #, % & Candida Cylindracea), & 3548 2 R 440 I,
B TN 840K, R AN HPLC Y5 M, Chi8ralpak AD 25em X 0. 46
0948 N X/ B/ P B (80/15/5) el ik A 1. Oml/ 5, JL o —
- G0mMD MU U (ImD) A B SR P 3, 5 2 14000em ' 5
310 A, TR &N AR TR TR, RE WY
C#Y tmD) P, 3438 Sul vz B4 47, 8 () CERES 69 2bake, S5 49 fhid
F DR 2 RN CSO5%N) , & B &t i, ik~ T
FAR(BX500mD), B R = f P 3k (8X500ml, Xt Tk K45 H
FRRER), WERAES &L, 6% PEH/ L PRAM,



I ERT A 698 fe CERRERAURML Aok . & 3R A LA, R RS R
P R PR, RAKRB RTS8, ARRE S RE W, R
1% W 4% (100g) &1‘-@5%4&#] CERRUMEH M OIS, K50 6K T &

Z R PR LA, AR LS4 RE=0. 38 ek it . LERLES),
7, & M : CoyHerClaNOs » 0. 5H,0, i+ F 4 C57. 14;H5. 59, N2. 78,

52 W44 C57. 37:H5. 45;N2. 87

HPLC ®] % 2 ak 4y thit F 404 99%.
[0]?= 4 36. 4°(c=0. 894,CHCl3).
2004 Ak (+)—-2- [3—Bud—ZfER)—1— (3 A5—=F fL},E
TV AL ) g a3 — R J LB

(F)2—[(B—@BuA—Z A K)—1—B. 4,5--Z P AL X VPhr
By mbng g —3-— 2k ) B8 LB5(670mg, L. 351mmol. 99%¢11) %% e 9 &)
USmD Y KB 5 LIOH(. 2ml, IN,3. | $-8) AR A TRAME 3.5
i, AR IR, fi"”%i""ﬁ‘-‘—ﬁ(.'f’*%‘l’-Nl IN 388 A0t
ik, (50m1) 554 NaHCOy RSk (50mi), AR ALEL th T4, 8 ok
it D, G R ILE T T3 18 00 A bRAT4 & 40
RI-=0. TCaEMR, LRETERD,
20.5 &K (+)—2—[3— G =2 LR P) — 11— .5 -2 T Rk
AV eI —3— R JU R T AhEL AR

KB 3kt 3.2 )7 ik, () —2—[3— B A— T X #)—
| (3,4, 5—Z F R8I X FELE) g b—3— L ] B (1. 351mmol)
for W A% %k AL (0. L4ml, 1. 81mmol, 1. 34 H¥) R B, # KRB, LK
WA ARLET TR 18 D, FiFARE M RI=0. 27 (M, UEL

LB,
— 12—



&k A—R R —k—4—Buik 8t
20. 6 &k 4— ¥ Aok —A—BLiE LA A
C— U —4— % ko 3 BE 3 (20. Og, 89. 8mmol) A+ KOH A
e (1.2 9F,3N, 3. 6mol, 40 % ¥) ek EE 15/ K, R LR iR A
ot 3t 4 Ll ok 4 BR 42 PH=2, »li#éyum,a. F 56°C
JLoE F1g 16 O, (AR Mb/\lh RE=0.2(s .85 :10: 5 {15/
VE/ R,
74 5 #r CroHagCINO, i+ - 4A C59. 63;H6. 67:N5. 79
%< M 4R C58. 19;H6. 52:Nb. 72

20. 7 & |—& T fE A —4— K Kook —A—HL B |

34— % s okows —4—¥ BE 2L B 2E (2. 42g, 10mmol) 5 =T &
Bk .25 BR A (2. 4g, 1 Tmmol) & DMF(100mi) &, {2 R R &4 P Ao
N.N-— = 5% I CL 9Iml, Limmol), 8K 5 A& & T R K 30
DL AR A N CERCREEAE N IN AR E T, AT AU
1IN NaOH AR e S T0(2 X 200ml) , kA0 maits  4#4p 45 1IN 3L
AR mi i PH=2, AdaM CBRCEEEM, A WA AR sk 1k -
W SR R IR R A R A & LR TR HARAUL G4k RE
0. ABCEENE 6% THE/ R TR, ¥ ZBEARE)D.
%% 537 . CuHuNO, it -7 4 C66. 865 H7. 59;N4. 59

52| 4h C66. 56;H7. 72;N4. 54

20, 8 &k —& T AR —d— X R kg —4—Hi bk

|—& TR 3 A —1—% K okve—A—¥ 8L (1. 22, dmmol) 5
'l‘HF(flOml)%ﬂ'ff"é‘i—lO ‘Co 4 2 M = L% (0. 61ml, 4. dmmol, L. {

0¥ ) Ao P B o TESC0. 57ml, 4. dmmol, 1. 1 HE), R B &40t
— 113 —



B EERE AR 15, KRB, Bk THF %,
ABiE A E—100C, 4 0.5 &R, REKRLERGHWITRE
20°C, 4 16 0, RAK R EHEiR, Rk A CEBRUREE, Mo
o o5 BE BRI 3 R, AR R R K AUBR B TR, iR, AUR IR
W B, WG CRELES, LS RE=0. 18k
W6V PR/ R PR, R ZEREE),
A4 W CrHaNoOx FHFL4E C67. 08;HT. 95;N9. 20
S: W46 C66. 99; HE. 00:N9. 1
HPLC 44t ,RE=230. 16 2 4], Vydac C—18 4z, LI/ K (0. 124 TFA)
B R GR IR A 1. OmL/ 204, 10% U AN 10 4 4. 304 TRk 15
AP A0 KR 15 o 4P, S0% AN 10 & bl K5 1004 T M
%) .
90,90 Ak | —d T U S —A— R SRkt —d4 - H Bk
81— T A —d—F K ko —A—H 8% (1. 228, 4mmol) k5
S0P Y (A0mD) & 9k, 42 e N, N—Z 3¢ % K Uk (0. 77ml,
1oAmmol, 1. 1 %8, 1 —UR—3—C—= 7 & &% L) 4L = T &
3 7 2 (EDC) (0. 84358, 4. dmmol, 1. 1 & F) 4 1--F2 5 R Bf = vk R
A 45 (HOBT) (0. 5946g, 4. Ammol, 1. | H¥), R FAL &4 IR S L
THRAE LS O, 4R R B PN 0.5 R RS ATILRLT
B 1500, e dnit i ik ol R R R A, KR i
W5 LBE BT L 85 A A v NaHCO, g ik 3 6 2R, A Anda AL
R ERER TR LR AR R, R, RGBT G,
[AFAAL S M RE=0. 48 (R 6 U TH/ A FTH . HH ZME =

%),
— 1 —



20. 10 & A— % R kok—d— B 8 2

I—d T R A—4— R Xokwe—4—H Bz (0. 958, 3. 12mmol)
5 AL 869 = B 5~ IRK ik (10ml, 4N, 40mmol, 13 & VLR EE
FRE LIH, AR AERE, REEImUBUE., KXRKA
Bl & dpit i, Btk A E T TR 48, S 4RAML & 40 HPLC
oW RE=5. 56 44 .C—18 4, M LAK/A (0. 1% TFA) 3 2L ik B
ik =1 0ml/4, (B & 10% G 10 504, 30% AR 16 - 6.
(0% LAk 15 4-40,50% LMk 10 5048, 55 M 100% LA .
& 9 CoHipCIN,Q, 3 48 €59, 87;H7. 12: N1 L 64

| 5% %44 C59. 82;H7. 00;N11. 52

a0 11 Ak () —1 [ 2—[3~B 4= R K)-1—,1.5—-=
WA A T R bt —3— R J U R J— A= R Rt — A — sk

() =2=[3-G d—= LA R)—1—B. L 5-Z T A XK
kL ) b — 3 A J A T ARERAS (1. 351 mmol) v 4— R Rkt
o A— 35 Bk 1 b B8 2 (480mg, 1. 99mmol, 1.5 & ) & 54649 3. 3 Y
ik BRI A, %K A N AER (T0g) &8 sb 1k, N CEL AR AR
AR AL A N AR TBY. 6% PEL/ =R PR 1000 PR/ R P i
W JE M o B AR A4 & 4 HPLC W13 3wl S 4% 1R 1L E 4L 96. 804,
Rt==13 -4, (54742, Chiralpak AD & HPLC 4£ (25cm X 0. 46em) ,
15% PEL/ ST iR A 1. 0ml/ 9 4p),
20A. 1 & (H)—1—[2—[3—(3, 4—=F X ) —1—(3,4,5—=
PR E PR eE e —3— R U R ]—4— X Rk —A— R Bukx
ihagdk

¥ () —1—[2-[3—G@ A—= X LX) —1—- B AS—=ZT &

— 115 —



REAPESRA)EE3—R]C KT A—X Kk —A—H B
(1.17g,96. 8% ce, . 828mmol) i Mk = T 5% (20mD) |, £ 5 64
i N AL S A gy — LT SRR (20miY4b 52, R B BEH 1
KRR BUE R G, KEWT 6 CHAE TR 180,
PR AR AL S 4 . mp173—185°C (44 1% 5 M A 3 58t ) ; HPLC A #6924
e fl‘-%ﬁ;ﬁ.i“fﬁ%} 96. 8% . Rt=13 44 (Jf 4474 ,Chinocipak AD -F
42 (25cm X 0. 46cm), 15% P&/ RSB iRk A L Oml/ 2 3),
74 254 : CuHaCLN:Os » 0. 77H,0, it 4 €59. 11:HE. 06;N6. 08
52 R4 C59. 50:HG. 11;N6. 07
[ ]"-=413. 2°(C=0. 851,CH,0OH),
492 6 ) 21
ot (=) =1 [2—[3— @ d—=F K L) 1 (3. 4.6—-2F
AR R P8k AL b g 3 R J U A J— A R ot 4 F ke
&, 47 () A (—)—1—[2—[3— (3, 4= LR ) —1-—(3,
1E=Z P R ARTRLA ) s g—3— R O] 4 - R ARk
1 - f s
| —[2—[3— B d— =LA L) —1—G S —ZTAE X TR
3t b —3— 4k JU A J—4— R Rkw —d— J Ak h 3R 3K 49 oF
it A 49 (120mg, 0. 18mmol) f& Chiralpak AD £ HPLC 4£_L (26em
v 2em) A 4 H E AL A S A ik, A 15% T BRI s, B AR AL AL
&b
(—)—1—[2—[3— B d— LR L) —1—C A 5—ZPALAET
kA kg i —3— A J U A I —4— K Kokt —A—H Bk IR 49 Rt=10
b,

= 116 —



(+)—1—[2—[3— B3, 4d—=FA L) —1—GB. L, 5—=TLEAXRY
gL ks 42 —3— A U R ]—4— K Lok —4 - Jh B iR 4 Re = 13
o %k, (4R W) ) 547 &1 Chiralpak AD F-H HPLC 42 (25¢m X 0.
16em) W%, 15% P B/ RS HBL, A A 1. 0ml/ 5 ¥1),
3: s6.45) 22
Ak 1—[2—[3—% £ —1—G, 4, —Z P AR KX T A )wrs e —
3-— i JO A T—4— R Kokt —4—Hskix
29. 1 &7k 3—A A —3— R H KB = LB

¥ £ LI (5. 85tg,50. Ommol) f= THF(30ml) & jf, 1§ #4975k &
o/ R BRI Ay, AR Z il et — (P AR R A CI00mLL IM
4 THF 555, 100mmol, 2 4 3#), ME B, REM & /tad BIRRR
Tk /mEie Py, £ L eig CELLEI (L Iml, 99mmol) , Ao
W AR IR B 30, AR S £ CEEC200mD Aok
(200mI) 2 ] 42 o A7 LB SRR R K (3X 150mL) , IN 2k 8 AR IR (2X
100MI) 5% NaHCOs 7K (2 X 100mL) Ao o A f 35 /K (1Y 150ml) 38

A AL N AR B AL TR SR R SR PRI A ARG A
N LN &, 24k, 20 % LER RS/ T4 I HAR A AL & 4 RO=0. 23
GENE,20% CER LB/ 23R 6
29,2 SR[3—E k- S — Ao i 3 MU U

03— —3— % X =8 = LEE(37mmol) 7 R4+ VAL I

H(70g) AL R, He 3] 1. 2. 2 897 ik k4T A sk HARARL &40
RE=0. 60(aM,6% VE/ R T
92,3 &k 2—(3— A —5— Kb —3— R LH
¥ (3— % {—5—F RK—ubrg g —3— %) LEL UM (8. 718, 35-
— H7 —



mmol) , LIALH, (141ml, 1M # THF 3% i , 141mmol) 55 THF (20m1)i®
&, MmMER 19 0, feikiE P AR, 2Kk (16ml), NaOH (5ml,
15%), Ak (15mD) 6 AR B it i, B R R 0 R G b
mT R TET FR BT R BRI R GG
fo i L TR 24 0 R ARAR LS4 RE=0. 03CAENL, 604 P8/ =

A7),
99,4 5% 2—[3— A A —1—G, 4, 5—EZF ALK VLK) mbod g —
3-R]CH

Fe b8 5 a0 3. 1 497 ik, N 2—(3— K bt b —3 — ) U
C10. d7mmol) fo 3,4.5— = P R ALK PELACLO. A9mmol) gL 1. M &k
B2 (200g) &, 24k N LB CBEAr 3% P EL/ 3L W e 4 2 il £
(R AL Sy RE=0. 38(AEM, 6% PBE/ L T He),

99.5 &k 2—[3— A R —1—(3,4,5 - Z P fA K VAL g g —
3— R JO AW SALAG

Yedisat 3.2 @5k M 2—[3 -k 1 (45 ZFARA
P SR ) gt —3— & J B (2. 59mmol) 55 1 £k 4L (3. 62mmol)
NEL A bR A RE=0. 7001, 10 PEL/ Z AP 4%,

20,6 &k 1—[2—[3—F R —1—3,4,5— =P LA X FELIK ) g
73— R JOKR]—4— R ke —A—FR BRI

el 5] 3.3 0 F ik A 2—[3— KA — 1B 452 TR
£ R P B A ) gt —3— A 10 K& P AR ELEE (2. 5Ommol) A A — R 4k
wicwi ——d— 3 BB 2k 85 2 (3. 3mmol) & B, - H R MR (100g) &, % #.4L,
fik sk ) CERLBE, 6% P8/ R PIRA 109 78/ = LTI,
AL A RE= 0. 4L G 10% P B/ HLPH) o

— 18—



2o, 7 &k 1—[2—[3— % £ —1—(3,4,6—Z PR A X PELA )t
iy —3— R JOR ] —4— K Rk —A— e i AL

BE ) 3. 3A 6k, M 1—[2—[3— %X A —1—(3,4,5—=
TR A E TR eg g —3— R UK J—4— K Rk —A—HiBukx
(710mg, 1. 2dmmol) 5 A AL & i fe by Z R P RAE COmD R B, R K
i R R IR F R W, RAGHTS6CHAT TR BN, F
AL &40 | |
7, & 54t : CaHeCIN;Os , 1+ - 4 C65. 38; H7. 07:N6. 73

52 %] 4 C65. 00; H6. 97 ;N6. 19

Yz 46,47 23
i 1—[2—[3—@d— P REXK)—1—-Q L5—Z T REAK
Tk k) kg b —3— & T R J—4— R Fovkvie A - HL BB
93, 1 Sk - A -3—GA— P RER LB UES

B 34— T F A X T (20, 0g, [13mmol) &5 THF (100m1) i
AL TR/ BEE P A, BLM—(Z V) AWM
(226ml, IM 64 THF j%.ifk ,226mmol, 2 B ¥), Hmi EHRE 10C,
Tk /R BRI A Ap 19 i CBR TR (37. 7g.226mmol) , ¥
M s RSB EFBAEARAL R, RERG LR,
SRR AE R M, KB M L EL(600mL) A K (200ml) Z 1) 48
77 W48 A 7K (200ml) i b fe NH(CL AR i (2 X 100ml) I, &K B8R
BT B ERIE R, KGR AR E b, CERTES/
28 (1 DM, RS RE=0. 42(E M, 1 : 2 LBLE/ T
%),
%, & 541 . CyHzNOg , it JL 48 C61. 88;HE. 64;N4. 01
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52 9|48 C61. 79;H6. 62;N3. 91
23.2 S &R[3—G,I—-—F R AL ?;\}E) —b5—F A b -3k
CERL® \
¥ 3— A A —3— (34— PR KKK X =8 = L AR (16. 8g,
18. Ommol) . 7 B (300m1) 2 5 7Kk & A4 (1) (22. 8g,96mmol) it &
tedp BRI F 100, sk N H (4 2g. 1. [Tmol) JJE H] e
ik g A ERAEBELE0CUT, LB YA ERSMITRE
IR BT R, ARREBHARG . REHE IN SEUK
75 i (800mL) A = &, T 3% (800mb) W 4088, A LM IN L8R
i (2 X 200mD) . & FFskdn, N R PR ERGI00mD, &k
BUAE ) AR B AL TR IR R R R R A R A M ek
0% i3 ik vb A LEE NG/ P BE (20 ¢ D)L, FFARATIL &40 (RE=0. 27
Coblt 20 | CERGRR/TH) mpll6—118°C,
& AT CoaHaNOs  THF- 1B C62. 53;HE. BI;NA. 56
3R R C62. 52; HE. 85;N4. 50
93,3 &k 2-~[3— (3 A—Z P LA XK meg bt -3 RO
15 LIAIH (4. 80, 127mmol, 4 &) 55 AR THEC200mD M &, {2
Woarg e AN[3—B A —— T AL E RS- gkt - 3 R
(L BRTLBS (9. 728, 31. 6mmol) 5 ‘THF(100mD) 64t 3 It &dh, o %,
25, AR S kSR R, AR/ P A SRR
sk (4. 8ml) ,NaOH 7%k (4. 8ml, 15%), 7K (19. 2ml), it3E, Bk
IR T M IR D AR B R PR P AR RS TR R IR
SRR RS BRI 0.05 FRRAEEN T FHREA, F5
IxAL S 4, thTf’ WAL AR
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23, 4 A 2—[3— (B d— = P RA R E)—1—(3, A 5—Z P RAT
A B —3— R LB |

# 23— A—= P LA X E)ns R —3— A LB (2. 278,
9. 03mmol) = & F 1% (100ml) & &, £ 2 2o 4—F JL Dok (2. 28ml,
29, 6mmol, 2. 5 % ¥). RERS M aAK/EAS AN ELHm3.

5—Z WA R P ELE (2. 19,9. 48mmol) 5 = A9 4 (30ml) 44 7%

CHmE R K S e RS B ER A R EIILR
ek Bit . BAMA IN 384K i (3 X 100ml) Ao fe fir 25 85 £
ik (3% 100m) IR, A7 A A ALK ARER 4R T 1 bR L Wl R IR A
MR A, IR A N IR & sl , CERT/ T E(20 2 DR,
(5% 4 R s F 2 A P A (50mD MR FEIEZXE0mD) A
K a8, i R R R TR A R G A T 110C/0.3 E
FRARE N T FH 1600, AR A4 RI=0. L1220 ¢ |
AL Rg/ P 8) ,mpb0—~627C,
A& M CoutlayNO; - 4R C64. 70;H7. 015N3. 1

3¢ W] {6, C64. 40;HT. 21;N2. 85

9.5 &k 23— A—Z P AL R L) —1—CG A5 TRAEKE
P EE ) kg b — 3 R ] U A T AR EL S

e 34 3.2 4973k, M 23— 4= T RARK)—1—
(3.4.5—=Z P AL E P e L) oog ig—3—3k JU B (249mg, 0. 55m-
mol) 4 P 38k &, (0. 76mmol) & B, # 47 A L& 4 RI=0. 73 (£ IX,
0% P/ R FH).
93,6 &k 1—[2—[3— B A—=—TPEA X L) —1—C. L,5—ZT L
3hE P EAL ) es i —3— R J—d— K ko —d— A Bkx
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BRGNS 3.3 85k, A 23— 4= P RERE)—
—(3,4,5—= P A A X P AR R—I—R]IL A T oS
(0. 55mmol) &5 4— % K Uk —4— i Sl 2k B 2k (175mg, 0. 73mmol)
kB R (30g) &8sk, Ok A LB LRS, 6% P B/ R T $i Ao
10% P8/ = &7 Sk, 13475404 4 RE=0.-39 (ak it , 1004 7 83/
SRR, |

7 & HHr :CssHiNsO7 « 1. TH,0, 3+ 4 C65. 27;H7. 36;N6. 34
% W46 C65. 26 ;H7. 02;N6. 32
3256 24
oA 12 —G A EE 1G5 (2R T RO
£ P o) —3— AU R T —4— R Ekog —4— B

24.1 &5 2—[3— Gy 4— L EL)—1—G,——(ZRY
F)— % Pk )bt —3—A]LE

¥R A 3.1 65k, A 2—[3—B d— R L) —ted e —
3— £ 18 (Immol) & 3. 5——(Z & F &) X 7 8 4 (Immol) &
B BRI, BT R RS, B IV‘?E%/LE'L‘?
¥,6% P B/ £ 7 Ik, AR LS  RE=0. 53(&Hi 1000
B/ =R TR, -

24.2 & & 2—[3— 34— fER)—1—QB,5——(ZRA T L)X
Pk r—3— A IUA T AR

BI85 3.2 455 ik, A 2—[3— (34— R EA)—1—(3
s —( = B P £)— % P8 X )mbed 5 —3—% 1L (0. 924mmol)
fo P AELE, (L Olmmol) R B, K G4, BAGHAFEBATS
B TR 180K, RS,
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RE=0.68(M,10% TE#/ & 7
94.3 A& 1—[2—[3— B, d— =P RA X K)—1—@B,5—n—(=
A7 E)—F PR A A3 JURTA—RE ket —4—
wmkE | |

B LA 33 #Hk, A 23— 4— R AL —1—G,
o a—(Z AP A)— K TEB A SRR3R ]C A T # 8L 8
(0. 87mmol) & 4— £ & Thwz —4—B bk 3 8 3 (1. 0dmmol) & B, ¥
2. WD W R G, R R 30N LB LR/ T,
50% LERLES/ T, 10% PBE/ 8. P32, 3% P8/ R P, 6% F
5/ = f P B, ARARAAL S 4 RE=0. 41(2E R, 1000 T BE/ Z R
). |
% #4725
o 1—[2—[3—G d——E X H)—1—CB 5 FTREXTH
£mes 3 —3— A JU A T—4—F Rk —4— B
95.1 &k 2—[3—Gyd— =B ER)—1—G,—=FREAXTH
ok z—3—K JUH

BB LA 3.1 655k, A 2—[3—[3,4— =R R L) wE K —
3—£ 18 (Immol) 5 3,5—= 7 f & X PBLA (Immol) & 21, 4l &
VA A, TR &AL, B 6% T B/ S T SAL, B
At RE=0. T2CeE R, 10% P B/ KT 5%
2.2 & & 2—[3—(3 A~ B A £)—1—B,5— =P RE X T &t
Homeg 3 —3— R JO K T kA RS

BB AR 3.2 6 ik, A 2—[3—B, 44— AR H)—1—C,
5= 7 f A E P EA) s 3 —3— &L H (0. 96mmol) 5 ¥ BkEL
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#.(1. 06mmol) & A, BE G4, HAEWAETRRAT H AT FH
1R/, AR AL S
25.3 &k 1—[2—[3— B 4— =R X H)—1—@,5—=FREXT
8k )b 3 —3— L U R J—4— R ke —4— S Skhx

Fe 18 524649 3.3 697k, A 2—[3—(3, 4~ A K K)—1—(3,
S8R FEk L) b e —3— & JU & 7 #ER A5 (0. 96mmol)
Iy 4% kot —A— ¥ BuRE 3k 85 3k (1. 06mmol) & B # & 47 A2 1L &
19 N RN &AL R LB RS, 6% TB/ L P42, 10 T 8
SR P X, AR AL S 4 RE=0.55 (a2 MR 10 P B/ — ¥
) a
3z 36,19] 26
ok 1—[2—[3—Bud—— R A R)—1—@ .5 ZTRK R VL
3yt bt - 3— M JO R ] —A— K ke —d— R A (2~ 7 R Ak
AR ) Bl
26. 1 4 sk A— % Rokvk —A— IR B0 P AE L 4 2L

B A— % Kokwe —A—H 88 3k 84 38 Ok & 3 4640] 20. 6) (2. 67g,
| tmmot) v P B (35m) i 4, {2 2% Ao §LALIE AR (0. 9ml, 12, 34mmol
LTS #), RER S @ 1800, & RR RS AIR, 43%?52 "
IR R A UBE P AR XK IR, B RN OBk, FHARARIL S
/N
26. 2 &% 1—[2—[3— B A—=FFXL)—1—B 1. 5—=Z T REX
P kA g —3— R ] 14— R R okek —A— B T 85

BB s 3.3 657k, M 2—[3— (3, 4— K K)—1—(3,
1 5—Z P8 £ P a )R i —3—% 10 F #5815 (Smmol) fo
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i— % ook —A— B8 PRS2 B2 (6mmol, 1.2 B ) A KL, HHEG
. RGN R &i&ftft,fﬁiklﬂ INPE/ R FPhd 20T
/R PREM, TR RE=0.57(# R, TE/ /7
%),
26.3 &k 1—[2—[3—Qd—ZfX L) —1—B I 5—ZFRAX
Wk b )b g — 3— AR ]G B ] —4— R skt —d— 8%

—02—3—@d——F X X)—1—CG, 4, 5—ZPRA X T
) 3 —3— £ 10 R T—4— R KRk —4— ¥ 8 7 8% (0. 393,
0. 60mmol) ,NaOh 7% i (6ml, IN,6mmol) 5 L& (12m)H 5, R E
S AR TR S R A 48, e IN A ER KSR WM PH E L, K4l
M O OB ET , A iAg R AR AUBS 44 TR 38 A R IRYG CHR W
Vo AZFR T M N it &AL AR 109 P B/ L P X A2 2094 7
A/ PRI o A AL AL A A 69 W AR R A BB TR L L
PR, LS A RE=0.59CaE M ,85 ¢ 10+ 16 A5/
At/ B
26FH. 4 &k 1—[2--[3—GB, d—=—H X H)—1—3, 4,52 P &
KR P EL )by —3— RO R J— A=K Rkt BB (2~ =
PEACK) BB -Z R CEBAE

1—[2—[3— Q@ A—=REXL)—1—GB. 4.5 Z VAL R TH
Eymbeg dp—3— 1L £ ]—4— % & ok v —1-—¥% 8 (0. 25668,
6. 4mmol) ,N,N— = F & ¢ =& (0. 05ml, 0. 48mmol) , HOBT (65mg,
0. 418mmol) , EDC(92mg, 0. 48mmol) , DIEA (0. 08ml. 0. 48mmol) vA &
SR PRQOMES, RASMATRBE THH 720, HEHWN
AR, A LA R ALK R AR TR, R AR IR R A, EIR
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2 4 ] Vydac(25 X 250mm)C—18 HPLC 42 #b 4L, i 4R AR 4L & 40 . RY

=28 54k, R UHK/K (0. 1% TFAY B B Bl ik A4 1. Oml/ %),
10% Ak 10 4-40.30% LA, 15 240, 40% LA 15 4-4,50%

LAk 16 504, 3G N 10055 LK%,

52 56 45) 27

Sk 123G A4— A X KX)—1—C—T AKX R TE L)t

vt dg—3— B 1 & J—4— % skokok —4— S Bui%

27. 1 &k 2—[3— Q@ d— X F)—1—CG—T L E X TEL )

btz —3— R JUH

Fed Aot 3.1 69 73k M 2—[3— (30 d— = R ) s 5 —
3—X]CE (2mmol) 5 S*Wﬂgi‘f’ﬁt%ummol)}xﬁ i 7%
1. XTSI I &, o4k, RN CERORS.6% PR/ P12
S, ARARAL S A, RE=0.53CaM, 10% PR/ R W),

27.2 Hk 23— QB d—Z LR K)— 11— G- T AR PELIL)
o ¥ —3— R U A T HREL S

Fefd 5ab ) 3.2 695k N 2—[3—3, A R A H)—1—
(3—P AR F 8L ) kg 35 —3— & L8 (0. 6mmol) fv T 4% 8k
(0. 66mmol) L B, 33884, BT AFIER A THALT T 18
N, B ARARIL S A RE=0. 69 (A2, 10% TBE/ L W),

27.3 &k 1—[2—[3—BA—=F X X)—1—-B—F LA X TH
g 3 —3— R JU R J—4— R Aokwe —A—mLI%

Fe B 3l 3.3 49 ik, M 2—[3—(3, i—— A R H)—1—
A—F AL FPEE L) b —3— RO P ARELA% (0. 6mmol) 5
(ot —A— B 2 8 28 (0. 72mmol) & &, & AL S .
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R &8t IRA N UBUBRE,6 U TH/ R PR, 10078/
RPN, FERAR LS, RE=0.41(R,10% T8/ R TH).
52 .47 28 |
Ak 1—[2—[3— (A #[1,3] = & X F—5—%)—1—(3,4,6—=
P A K PR s e —3— R JU R —4— R Rk —4—Bhlik
28. 1 &% 3— R E-3— (XA )=&K AF—H5—R)X =B =C
.5
3—(R#[1.3] =R F—5—K) X UM (25. 7g, 0. 159mol) £ THF
(200mDL A, A AT/ REE AR, LT Hwl—(ZT R
ek YR A 4%(318mIL 1. OM THF /5% ,0. 318mol. 2 & #), e FZ 5.
THiRE 10C, AT/ REE P A, 42 Ll it L AR (35. 3ml,
0.318mol), MmA s, BEFRRRE, AELL THF, L ERE
1o 1 TUEE(200m1) fu /K (200mL) 2. 18] 588, AL To e JAL4RARTA
(2 X200ml) , A ACHRER B TR LR AR R LI A, 14
767 A ) AR IR &, 2L, ) 25% L8R RS/ S0 R4 &
I RE=0. 320N 25% LEEURE/ %) .
& W CoHwNOs  H L4l C61. 25;H5. 75;N4. 20
5o 4h C61. 51;H5. 88;N4. 18

28.2 & [3—CR (1L 3] =R F—5— )5~ A —mbg bg -
3—-RICER TR

F B 54 1. 2. 2 69 ik, M 3—RA—3— G 3] = UK
Sf—b— &) X 88 = CBRE(89mmol) 4 B, A skt & At iR
AL,
28.3 &k 2—B—% #[1,3] = FXF—5— A —d E—3—R) L
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Bl

BB 1.3.2 897k, A3—(RKH#[1,3]= X IHF—5—
) —5—H R —teg g —3— R JUBA LB (73Immol) A R4+, Al
@Atk AL, T ARA L S 4,
98.4 & 8% 2—[3— (R #[1,3] =R RF—5—£)—1—(3,4,5—=
VR A E PR At E—3—R]UE

e B8 3k 3.1 Wik, M 2—B— R [, 3] = R IF—5—
S kg bE —3— ) B (23mmol) A 3,4, 55—V f A X T ELR
(23mmol) A 4+, kIt & i skl FARARIL 5 40,
28.5 &% 2—[3— (K H#[1, 3] R X F—5—K) 1 -3 d.5--=
P AR TE A gt —3— K JU A T HELAS

BB 5Ae 3. 2 697k A 2—[3— (R #H[1.3]) = B R IF—5—
B)—1—(3. 4, 5-Z 7 & & £ 7ot ) vbog b —-3—R ]
(8mmol) A P 5k &L AL (LImmol) & B, 4774040 5 4%,
28.6 &k -[2—[3—(ER#[1I] =R AF-5 &) —1--(3.1,
B - P RARPE e R —3— RO K] 4 K Akwe
AT

% 8.5 640 3. 3 6973k, A 2—[3— (X[, 3] = R IR—5—
) =1— (3, 4, 5—=Z P RA R Po A —mbrgdg 3-8 ]~ LAY
A% B (8mmol) A 4-— R K vkwt —4—¥5 BbI% 38 85 45 ([2mmol) 7 J2
P, AR & kAL, AR AIL S 4,
5 7.4 29 |
Ak 1—[2—[3—@BA——FPAXE) 1G4 6—ZFREXT
Ak AL ) ted dg —3— & UK J—4— R K%k —4—Hi e
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29.1 & 2—[3— B d——FHEEX)—1—B4,5—=FTHEARYT
sk ke i —3— £ JUB

¥ 2—[3—-G@ A— = PR A KL )nteg i —3— & ] LB (405mg,
. 61mmol) fr — £ F £ (20m1) R &, (2 Z e 4—F S oGk (35. Omi,
3.22mmol,2 H¥). RERESMWAETR/REE ¥ A 2 Ldim3,

—Z PR L £ PELE (461mg, 1. 69mmol) 5 = i P 3% (10ml) é47%

Ko WMME B, Fok/BEGRA RS, RERSHEH 1M H, &

S ARERERAE AELA, LAAERMN IN L BAKEESE

(2 X 50mL) , 48 fr NaHCO; /K5 i T (50mb) , 7K B L (50ml) , # AL
Fa N AR R4 TR LR BRI, B RG W RAE N ARG
b, CEROBSE/ TEE(20 : el G, KA GhisT=
AT GOmD Y, M A ETL(2X50mI), XK LB Py -F 3, 8, Wl &
et T A, HREHT 70C/0.5 ERRALE SN T FHE 16/
I, (AL S RO=0. 31 (st 2,20 + 1 CERT AR/ WER) ,mpl39—
L1C,
20.2 &R 2—[3— B A—— P REAK)—1—G 45— FTHARY
Ak, A vt 3 —3— AR U AL P A B 8

Wt 3.2 87k, M 2—[3— - P RXL) —L—
(3, 45— PR L 2 PEL ) wbed —3— L ] LA (8mmol) v F 2%
Bk 4 (L Immol) BB, #] 47T k4 4h
29. 3 &% 1—[2—[3—(3, 4—;?&%&)—1—(% 1,5—Z 7§k
FPie A g e —3— R JU R ]—4— X R okwe — 41— dkhx

BB 3365k 0 2—[3—B 44— FREL—1—
(3.4, 5—=Z P AL FPoLA)mbE B —3—L J U B F sk 84 85
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(8mmol) fr 4— % R ker —4— B BLAE 2L 85 2 (12mmol) A B4+, M &
I% &% sb At F ARG,
3: 3647 30
&k 1—[2—[3—GA———fEXP—1—C 45— FREXTH
ks i —3— & U R J—4—(E—2— R )%k —A— I B Ie
0. 1 &k 2—R—N—Q—H L) —N—RTAHELACK

$ a1 —(2—H. 2 ) I £k Bk 2k (500mmol) A = J, P % (350ml) iR
& BT NN—5%® LUK Immol), i&HA#H £ 30C,
15 T i ho s B = A T 85 (550mD) 89 — L P 1 (100mI)iRik, R ER &
Wi, PR EMIERE . RERS R ERE, R Th, LB
- tRALIL S 40,
20,2 &k 1—&T AR —d—F R —A— O —2— Rk

3 B —2— 5 LK (10mmol) , 2— F—N—(2— L L &) —N—ix
TARE RO (LImmol) & DMSO(30ml);'§€. 129 5k e A NaNH,
(2ommol). M 5 TEAEAE 0.5 0si, 35 B AR P 69 1 2 4 A7 5 ok
(150g) L A4 ) = B, P 35 T A AU R A AU/ BB 6 T Bk IR
WUR R, IR, thAL)E R AD,
30, 3 M A— R A —A—(FE—2—- Kk L BL 4

# T B —A—R R —A—(FE—2— ) vkt (3. 12mmol)

,&;,F;ﬁ;-;,%ﬁwfl—:; B b & 69 = f S 2R3 % (10ml, 40mmol , AN, 13
YRR 10, AEREELER, LT TR, FRALEH,
A0. 4 &k A—(F—2— K)ok —4A—HBLA I L

Fe BB 3 4] 20. 6 497 ik, A 4— A E—1—(F 2%k

i B i&(lOmmolH"é—‘LJIUU‘WKm.ﬁ(O dmol,3N) B AL, 2b404F B4R
' — 130 —



R,
30.5 A& l—BRT LA —4—(F—2—F )%kt —4-— R BR
508, 52 7645 20. 7 655 3k, M A—(F—2— K%k —A— R84
ﬁli_’..';_(lOmmol)-':'Jﬁfiiﬂfﬁﬁﬁ:-rfxTEE(llmmol)}iﬁJ’-Hbﬁh’?ﬁi‘ft/a\
. o
30. 6 & A 1—#-1'1'ii’i&—cﬁ——(%—z—}{:)“}f&vfi—dmﬁt}&
388 5440 20.8 697 ik, N 1—R T AIEA—A—(F—2—4%)
o —4— B (dmmol) Av LA 41 & . &AL B FiRAAILE 4,
30.7 &k A—(F—2— ) kr—d— R Bk L B i
W 18 50564 20,10 69 7 ik, A 1—R T A A —1—(F—2—
I ) Wik —A— 35 B (3mmol) 5 16 & 49 = 55 i i (10mmol,
INY ] & A4 AAL S 4,
30.8 &k 1—[2—[3— B d—Z XL —1—B. A 5-Z P LAX
T Ak ) oHof i —3— 2 ] & J—A— (B —2— 3 ) viowt —4— I B
e 88503649 3.3 695 ik, M 2—[3— (3, 4—Z AR K)—1—(,
15—z P f 4 2 Paust)mg i —3— £ O & 7 2 8¢ 85 (Smmol) Av
= (F—2— R )kt —A— R BRI R 2 (7. Smmol, 1. 5 HF)H &
IR & A, F RS,
%4617 31 |
Ak 1—[2—[3—C d— R E L) —1—C,4,5—Z P ALK TH
3y et —3— R ] U A J—4—[obm—4— ) vkt —A— Bt lx
3.1 &k 1—R T AL —A—F A —d— it —4— K)o
3085 #4640 30. 2 4575k, A d—eibw LK (10mmol) Av 2—f—
N—(2— L) —N—& T f3% £ — LB (1lmmol) #1 &, 46405
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RS,
31.2 &% 4—RAE—4—Crwe—4— Ok L B

A6 30.3 695k, A 1I—R T AEA—A—RE—4—(n
i —4— %) vkor (3mmol) fu ﬁ.ﬂ.ﬁ.éﬁ:ﬁlﬁ‘ﬂ:iﬁfﬁ(40mmol,4N)"rﬁ'l
A B ERBASLETHRE, FiRARS T, |
31. 3 &k A—Ctot —4—R)hor —4—HR B M

3588 52 5649 20. 6 857 ik, M 4—RA—4— (it —d— ) TRt
3+ % 3k (10mmol) A £, 4% 47 (0. dmol, 3N) #1 &, 4b4L G FARAAL &
194
3.4 &k 1—a T AR —d— Ot —d— K)ot —A—HL 8]

359852 5649 20. 7 697 ik, A 4— (o —A— R vkoR —A— iR
3k 8§ 3 (10mmol) Au 2% 8% = 4% T 85 (1 1mmol) #1 &, #LALJE AR &
1, |
3.5 &% 1l—a T Lk —4— (e —A— ) vkwt —A— L AR I:

e BB 52 649 20. 8 69 73k, A 1—a T RIE K —A—(rbwg—A—
)kt —A— 3 B (4. Ommol) fu &, A, 4l &, ALE HARAILE A0,
31,6 &% 4— (bt —A4— 3 ) vkog —4— R BRI 3L B 4

¥ 3 a4 20. 10 457 ik, A 1—R T AR A —4— (b —A—
JE Yo —4— 3 B (3mmol) A» 4L 8,49 = £ 75 I i (40ml, AND
H R ARLE D,

.7 & 1—[2—[3—B 4—— L FX)—1—@ 15—V ARY
At L Y 3 —3— A ] Uk ]—A— (b —4— 2 ) viok —A—HBbIR

B 1855k 3.3 495 ik, A 2—[3—(3, 44— A X H)—1—(,

1,5—= P& & X TR L) g —3— &0 & P #8155 (5mmol) 4
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A— (o —4— ) ok —4— R BRI L B4 (7. Smmol, 1.5 5 F) 4
4o BEE B, RS,
% w647 32
&k 1—[2—[3—G@ A—— & A H)—1—B 45— Z T ALK Pk
s g —3— % JU A ] —4— (kg —3— )%kt —4—Hh BLi%
30.1 &% l—R T A B A —4—F A —4— (ot —3— )%k

e 3564 30. 2 495 ik, A 3—tt & U A (10mmol fu 2—§ —
N—(2—H ) —N—R T LHE A CBE(IImmol) # &, AL 2147
e,
32. 2 &k d—F b — 14—t —3— R Wkt L AL

F 85 Ak 30.3 69 5 ik, M 1—R T A KA A A—1—
(bt —3— ) kowi (3mmol) & 1k & 89 = f.55 70 ik (410mmol, AN)
W&, SUERGERER, A EHLT T TR RS,
32,3 &k A— (bt —-3— Rk —4— R B AL AL AL

2 8852 6.4 20. 6 657 ik, M A—H b —A—Cremg —3— )ikt
3k &% 2k (10mmol ) A 8, f 4047 (0. dmol, 3N #l & . #bALIFARALIL &40,
390, 4 Ak | —d T 855k —A4— (orbost — 3— JR )Wt —A— 4 B8

I B 505640 20.7 69 ik, A 4— ¢ mbur—3- SO URkwE A3
& 3 Bk 2 (10mmol) A 2 Bf = A T A5 (Limmol) ] &, 2L 4L ARATAL

I
! o

32,5 & 1—R T AL —4—Corboy —3— ) kwe —A—H B
BB 5464 20.8 695 ik, M 1—i T A A —4— (v —3—
F ks —A—3 85 (4. Ommol) v £ A #1 &, #h4L G FARAAE I,
32.6 &k d—(obvg —3— )Tk —4— Bk L BR 4L
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¥ B8 5647 20 10 4953k, M 1—R T AL —A— itz —3—
' )‘9’&%’&44_¥£§tﬂ?(3mmol) fo fL 10 & 69 = & 55 IR iR (A0mmol ,
TN A BEERAS,
32.7 &% 1—[2—[3— G 4——RXE)—1—B,4,5—ZFRAEX
W &k L) mbed b —3— A ] g ]—4—(rtwe —3— ) o — 4 — ¥ B
53

Fe B8 g 3.3 69 A ik, A 2—[3—CB d—Z AKX K)—1—(,
1. 56— Z PR AR P o) mted e —3— A U & P #8485 (Smmol) Av
(— (oot —3— &)kt —4— 3 Bk 2 BE 2k (7. Smmot, 1. 5 & &)
b R &k, HiRA S,
42 5649 33
Ak —[2—[3— B d— XK E)—1—(B3,4.5-Z P RA R Tt
Ik Yot g —3— & ] sk ]— A — [t —2— B ) wkowe —A— i Bl
33. 1 &k l—R T AR —I—Fk—4— (bt —2— )Yk

3 88,52 7549 30. 2 697 ik, A 2—ebu CAR (1 0mmol) A 2— i —
N—(2— . L) —N—# T A L CHE(Limmol) # &, #4474
fLaidn,
33,2 &k A—f Rk —A—Orbog —2— X"k 2 AL 2

Feld 344 30.3 497 ik, N 1—R T LA —A—F A1
(vibug —2— £ )9k vt (3mmol) fu 40 £, 89 = 4,55 75 ik (410mmol, AN)
b, RERBREER, KGHEZLET TR, FFALEWD,
33.3 &% d—(otbwg —2— R )b —A— IR BR 3L AR L

88525647 20. 6 697k, B d—F R —d—Onbwg —2— ) kv
3t &k 25 (10mmol) A £ &, 44 &7 (0. 4mol, 3N) 4] &, 4 ik, F47A 10 &
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.
33. 4 &k 1—8 T A fF A —4— (ko —2— R ) 9kwe — 41— Hi 8%

e F et 20.7 897 ik, R 4— (g —2— RO TRk —A— B 3
5 3k (10mmol) #v £ 85 — 4 T 8S (1Immol) #) & . 4b4L, 4740 84p,
33.5 &k |—RT L H L —4— (o —2— L) kot —4— i B

BB R 20.8 95k, N 1—RTRAB L —4— (g —2—
) oR —4—H 8 (dmmol) fr £ X 4o 240, BHRAW S,
33.6 &k 4—(tbwg —2— R Tkok —4— Bk L B 3

3588, 50 5645) 20. 10 6973k, A 1—R T & B L —A—(othvi —2—
) owe —A—H B (3mmol) A 46 &, 69 = & 5 775 3% (40mmol ,
ANY#) & 47L& 4,
33.7 &k 1—[2—[3— @ A—=F A RX)— 11—, 1, 5—= P H L £
k) kg i —3— L ] U K J—d— (g —2— ) kv -— A — 3k Bk,
fixe

188556480 3.3 495k, A 2—[3— (B d—= J X £)—1—(3,
A 6—Z T R X P At )b - —3— K JU & 7 #4885 (5mmol ) fu
A= (g —2— ) kg —A-— SR BL R 2L BR 2k (7. Smmol, 1.5 S ¥ ) 4l
Go N R G AL, RS 4,
5% 36 47) 34
Sl 1—[2—[3— B A—— A AR —1—, 45— ZPRA X Pt
Bmeed g —3— R JOU R J—4—F Rokwe —A—H kb
34. 1 &k 1—& T AR A% —A— B85 LY

1 kv —4— 3% 8% CBE (10mmol) A — P 1 (50m) R4, 2%
e N,N— =5 & U (11mmol) , i 228 8 — 4 T 85 (11mmol) 5
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R TR Q0mD) 65ER A MR G WAL B E THEH . AER S
A IN BRI A KT, A AA ) KBB4 T 3R, W08 BUE
B, G ., G ki, FiA e,
3.2 R (A—F A —1—R T B A %Rt )—1— I 85 LB

¥ %% E £ 442 (11mmol) = THF(100m1) & 3, & Fik/ BB
e, SR ZA(l—R T LE AR —4—HBLTEE (L0mmol)
BAE 201, 228 i % (12mmol) 5 75 F 2 a8 8k1% (3mmol ) 6975
i, WHAERGWERAR, MURTEAE, NAER, Hitd
N A ARHELE TR, R BRRE, FRG W, KB, AT
Lidh,
3.3 Sk d—F A —1—R T LKAkt —1—H 8

B A 1 —h T 43 A ko —4—$ 8% L85 (0. 60mmol ) ,
NaOh(6ml, IN,6mmol) 5§ LB (12m) % &, R &40 T IR E &
ThidE, 2o IN L EAER M PH £ 1, A LB UREREM,
A0 R ARER AR TR L A 08 MR IR AR IR T A, abdb, (HARATAL &,
3.4 &k A—F R— 11— T I L ket —1—H Bl

B3 4640 20. 8 6575k, N A—F —1—= T {H Rkvi—1—
¥ 88 (4. Ommol) £ £, 7 #1 & . #bdk, FRAALS I,
34. 5 &k A—F Rk —4— M b

B 88 5 a4 20. 10 6953k, N A—F A —1—R T 85 Lokt —
A-— 3% B Wb 15 (3mmol) v AL & 69 — £ 730K (A0mmol, AN) #1 &
AL e,
3.6 &% 1—[2—B3=C —= LR L)—1—G, 4,52 FAEX
T Eb &) et —3— RO K ]—4—F ook —4— B Bl

— 136 —



B R AN 3.3 67k, A 2—[3—G, — = R EL—1—G,
4,5—= P8 & % P ot )t g —3—E IO K 7 #4888 (Smmol)
A—% fokor —4—$ LI 2 By 3k (7. Smmol, 1.5 ¥ 0 #4&. 2R E
%4tk , FARAAL S,

5 764 35

A& 123G 4= RAF)—1—G,4,5—= FPREXR PSR
Lot —3— R U A T—4— R hokm —A—Bbrtg Se ik

35. 1 & & 1—[2—[3— B, d— =R X L) —1—G, 45— =P AAXR
7 &k S vikes b —3— & JU B ]—4— K ko —d— R B d SE l

788525649 3. 3 6973k, M 2—[3— (3, 4—=f X K)—1—(,
4,5—= 7 & A& X T e i) ms 3 —3—k JU R 7 8L AS (Smmol) Av
A— % S koot —d— 3 B8 orod 7 Bl 2k 8% 3k (7. Smmol, 1.5 & ) #
o BRI &AL, RIS,

52 56,45 36

Ak 1—[2—[3—Qud— A X X)—1—G 45— = TAA X T
HOmees 35 —3— i 1 A J—4— R R okwi—4— B4 Dol Bl

36.1 &k 1—[2—[3— B d— X L)—1—CB 4,5—ZFHALAX
T i) ke g —3— R ] R J—4— R Fokor —d— R 8 Doik BLIR

B E 34 3.3 695 ik, A 2—[3—(3,4A— = X X)—1—(@,
15— = P £ TEL L) b i —3— R )L & T A LS (Smmol) A2
A— % kot —4— 3 BBk BLig 2 8L 3 (7. Bmmol, 1. 5 B #) 4l &
AN B AL, BRI S .

- Sk 37
Sk 1—[2—[3—G 4——HfAE)—1—G,4,—ZFTREA X TH

— 137 —



Fvmg b —3— & JU R J—4— X kg —4—H BR R BUIR
37.1 &% 1—[2—[3— G 4—— KX X)—1—G.4,5—=2F AL X
¥ b AR s 3 —3— R J U J—4— R Kok —4— BB Rt bz
BB 5t 3.3 47 ik, A 2—[3—(3, 44— X H)—1—(3,
F5—Z F &K Pat ) wbod i —3— A T A 7 5584 85 (5mmol) fu
=% kot —A— IR Bk BB S B2 (7.5, 1.5 B ) 4 &, M
Nt &, sb b, H AR AR B 4
52 3647 38 |
Sl 1 —[2—[3—@ == F X L) —1—G 4.5 - ZPRA X Tt
Ot dg —3— R ] A J—A— R okook —4—8L T I
B ERNI—RTRAEL—A— R R Tt —A—BL T I
118 535649 20.8 69k, M 1—a T R L —A4— % kv —
1=Y (4 0 A Pl &, SR ARATIL S 40,
38,2 Bk A=K AUkt —A— L8R TP AbiE
M B8 901 20, 10 497 ik, M 4— XK o L— T R I8 Aiowe -~
A— ¥ 88 T 81 (3mmol) 5 & 16 8,69 — 75 F058 % (40mmol, AN) 4
& A ARAAL B,
AR 2[R (BuLE ZPRER
Wk g b —3- RO RR T A— R kst 4 - HLER P bR
Fe B 556 3.3 6 ik, M 2—[3— (3, A L A ) —1-—(3,
1 5—Z F AR PR mbod 3 —3— K JU A 7 24 EL 88 (5mmol) Av
A—R LR —4— B PRI B4 3L (7. 5mmol, 1.5 H¥)H &, M
FEE B AL, AR S,
42 70.49] 39
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S I—[2—[3— G d—=HLEX—1—G4.5—=ZFTRA X Pk
ok g —3— R U R ]—4— K ko —4—8k = Pl
39.1 &k 1 —RTRAEL—4— K Ekoe—4—BL = Pix

¥ B 5 20.8 69y ik, A 1—& T K A —1— K kv —
1— 3% 85 (4. Ommol) fr — P e ) &, sbLAFARAIL S 4,
29,2 & A— R Rk —A— B — P BLIE

BB S Ae40) 20. 10 697 ik, M A— R X —1—R T LI Koket —
1—35 B% — P 81 (3mmol) fr B AL & 69 = 8,775 % (40mmol, AN) i
& AR S,
3.3 584 -2—[3-Cud—Z AKX E)—1—QB 15— FRLK
Wk bt dg — 3~ R JU R ]—A— Kk vkue - BREE =V B

Yt e 64 3.3 67k N 2—[3—B - R H)—1—(3,
[ 2Z P L2 8 T sk ) mbeg be—3— 3 ] R 7 #% 8585 (SGmmol ) i
A=K M fowe —A—¥ B = PRL 2R 8528 (7. 5mmol, 1.5 3 )4 4.
iR & s AL, B ARIL G Al
92 56, 47] 40
Ak 1—2—[3—QRuA— A X ) —1—(U—F K TEL A ) g b

3= JUR =4 R Rkwt —A— ¥ BLIE

101 &k 2—[3— B A—Z R L) —1—(U— R R P B A ) Lg 12
—3—# U H

B 54 3. 1L 697k, A 23— d— R L) b dr—
3A— LU (2mmol) fv 4A—F K P 8 £ 2mmol) 4 &, 0% & 4k
TRE=373 V-V
10.2 & & 2—[3— G d— A H)—1—(4— X P AL mtng kx,
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s e SO X &1}

el g 3.2 65k, A 2—[3—CG - R X KX)—1—
(IR P8R v 3 —3— 8 LB (0. 6mmol) A P a8k 4, (0. 6-
Gmmol) 4 & . ARG W AMIXBE THELE T 18 1, FixAA1LE
1%.
10.3 &4 1—[2—[3— G d—= R A L) —1—({— R E TR L)
s tg—3— & JU K J—4— R Rokog — 41— Bk le

BB gt 3.3 675k, M 2—[3—CG, I—=f X K)—1—
(—F & PR A vy —3— 3 ] B P #% B RS (0. Gmimol) A 4— X
B o —d— $6 B 2k 85 28 (0. 72mmol) $1 &, M BN @38 21k, £ bR
WAL S,
527649 41
Sk 1—[2~[3—GA—Z X R)—1— =R T R X T AL L)
ot bt —3— R J U B J—A— R Jokwe —d—H AL
L &R 2—[B3—Gud—Z AR R)— 1= TR T k)
i tg—3— R JUE

Feis g 3.1 697k, N 2—[3—@3,4 - R A o mbri e
3 J OB (2mmol) fu 4—d T X P8R 2mmol) 4] &, s E
i #b AL, 4RI S, |
1.2 &R 2—[3—G A= X ) —1—U—RTEX 7EL L)
it —3— R O A P LAY

Fe B8 5 a4 3.2 69 ik, N 2—[3—(3,4 AR I
(l—aAx T 2 X P 8L A ) wted 3 —3— & 1B (0. 6mmol) A 7 4 8k f
(0. 66mmol) 69 #l &, KEWAFRLBAE T HAE T 180K, FH7
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ALetr,
113 & 1—[2—[3— (3 d— = fLE ) —1—( —d T & £ P&t
gt —3— R JO K J—4— X Kokow —4A— BBk |
BB %kt 3.3 65k, N 2—[3—QB A——H X &£)—1—
(A—A T A X PELL) bl 35 —3— 4 ] O s F #4585 85 (0. 6mmol) A
A— ¥ oot —4— 3 SR A% 2L 8L 3 (0. 72mmol) 41 &, bt &3 41t
FHFAL &4,
% 64 42.
Sk 1—[2—[3— B A= H A L) —1—U—R TR XA
ity —3— L JORT -A—F kot —A— S Bl
121 & 23— A—Z A X R —1— U3 T R LBk
b —3— K JC B
Felg 5 b 3.1 697k, N 2—[3— (34— = LK AR)—ereig b
3 T Cmmol) do A—a TR K LBLER (2mmol) #1 &, #2IR &
el AL S Y,
122 M 2—3—GuA—Z A X ) —1—U—R T AR LA A"
v tg—3— L O AL 7 % EL A
BB 5kt 3.2 4y ik, A 2—[3—G, 4~ L X K)—1—
(1= T & R U8k &) kgt —3— 2 1 8 (0. 6mmol) A P A%t
(0. 66mmol) 4941 & . KT ARIERE T LT T 180, Fix
AL e 4k,
12.3 &k 1—[2—[3—B4—=f X L) —1—U—RTE XL
gty —3— R ] U R T—4— R kot —4— i Bb i

BB 564 3.3 6k, B 2—[3— B 4—Z A K)—1—
-— 4] -



(4—i T E XU S L) vbof g —3— X [ & P #5853 85 (0. Smmol) A:
4— K B okove —4— ¥ Mol 2 B 2 (0. 72mmol) $1 &, IR &, 58 24K,
M7 S,
5 5645 43
&k 1—[2—[3—(3, 4m-niini£)—1—(3 FRRARCHL)
g dg —3— 3 ] s J—4— R Kok —4— i Bhl%
131 ok 23— d—Z X K)—1—C— B AARTEIL)
g i —3-— K JUH

Fe B85 4k A5] 3.1 49k M 2—[3— (34— fUR R )b by —
3 - JOE (2mmol) fr 3— B AR CBLA Cmmol) $l &, #02 &,
kAl , RS,
13.2 &R 23— G d—Zf X K)—1—C—rH A A RCBE)
o dz,—3 - 4 ] AR P AR AL AN

B s 3.2 697k, N 2—[3—(3,4 KAL) -1~
(335 7 A R Gk A ) b 58 —3— R J U AL (0. Gmmol ) A\ 5% ik,
H.C0. 66mmol) 69 4] &, B AITILBE T HILE T3 1800 ff
TR g4,
123 &k 1 —2—[3—Q@A——H X L) — -G B ALK
RO b —3— Ak JU A ]—4— K Sk —A— BBk

sk 3.3 69 ik M 23— A—= R A L) —I--
(I—HBAER R b r—3— & ] & T #8585 (0. 6mmol)
Fr d— % B ke —d—3 BE IR 2L BE 2k (0. 72mmol) Hl &, AR &8sk
18, BARAL S 4,
52464 44

-
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Sk 1—[2—[3— Q@ 4I——fFXK)—1—G, 4, 5—=FREXLH
RO g —3— 4k ] A ]—4— % Rk —4— i BLIE |
M1 &R 2—[3—B4—ZREAK)—1—G 45— =ZFRARLE
$h)emok i —3— £ JUE

BRG] 3 L&k, 2—[3— G d—— R A L) b ke —
3— %k ]OUE (2mmol) 4 3,4,6—Z P R A K CELA Cmmol) #1 &, &
It &% s Al FRALE W, '
4.2 &% 2—[3— QB A— =R X X)) —1—C, 4.5—=F AL XAk
Kb g —3— K JU R T Bt ss

B9t 3.2 6k, M 2—[3— (34— K K)—1—(3,
15— 2 F & K Uk ) g b —3— 1 JU B (0. Gmmol) 4+ P 8%k,
ALC0. 66mmol) ¥l & . REZIATILR AT HLT T 1808, Fir
WL S,
1.3 &k 1 -[2—[3—CA——F X E)— 11— L2 F R AK
k3 ) g b —3— & U X J—4— K Rkoe —4-- L ALl

B3 3.3 6k, M 2—[3— (3, 4— = E ) —1—¢3,
1 5—Z P R AR OB —3— R 10K P44 ELES (0. 6mmol)
fr A= Rokwt—A R BRI B3 (0. 72mmol) b &, AENE &1 2L
L. FHERAL &40,
Y: 4647 45
&k 1—[2—[3— B 4—= X £)—1—(rbwg —2—FE K ) mtnf J5,
—3— JU K J—d— R R okwe —4—BI%
15,1 &k 2—[3— B d—Z X ) —1— (g —2—FE )b 4%
~3— & JCE
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BBkl 3. 1675k, N 2—[3—3, 4 - LR K)—mted it
—3—# JC A (2mmol) fo 2—otbut P ELE 2mmol) # &, M &34k
L, AR LE 4, .

15.2 & A& 2—[3—(3,4—;iz€£)-—-1—~(%v;’e—2—¥ﬁ£)vrtvz\ifa
—3— RO A T HBLRS

BB 54 3.2 697 ik M 2—[3—B d—Z R H)—1—(nt
g ~—2—# I ) et b —3— K ] B3 (0. 6mmol) A 7 #% 8k 4, (0. 66m-
mol)#l &, FFFIGI B ATILBE T HALE FI 1800, 474
fLédh,

15.3 &8 1 —[2—[3—B 4—Z L X L)1 (b 2~ )t
bt —3— R JO R ] —A— K Kokve —4— K Bk

el gt 3.3 677k M 2—[3—Q@B -2 K K) 1~ (nt
wi 2 IR R g b -3 - R T AR T AR EE R (0. Gmol) fe 4 R SRk
o A== R 2k B 2k (0. T2mmol) 4 &-. N BRI &R 4L , B R AR AL,
S, |
4z 30,471 46
SR 8—[2-[B—CB A= R E)—1—G, 4,5 ZPRLAX THL
P ymbrg g —3— R JU R ] —1— X Bk —1,3,8 = §{ ¢ I0[4,5 ]~
% —4—8A
16. 1 &% 8—[2—[3— B, d—= R EX)—1— B 4, 5—Z P RAX
TELA) kgt —3— R JU KR ]—1— K E—1,3,8— = A8,
5 )% —4—m

Fe BB 55 3.3 697 ik, M 2—[3—(3. d— = fL K H)—1—(3,
1.5—=F R AR PobA)) g —3— £ T & 7 #8485 (Smmol)
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e l— R A —1,3,8— = R A [4,5]R—4—8A 3k B 3 (7. 5mmol,
5HF)ME., AR E L, FERALEH,

9z sedA| 47
Sk 8—[2--[3—Qud—ZfER)—1— G A5 PRA X THL
AN meog i —3— A JO AT 1—U—R R E)—13.8— = R 3%
[4,5]%—2—H—4—8
A7.1 & 1—F R —4—{U— B R AR L)%kt —A— Mk

# 1—F £ —4—H KX —k e (100mmol ) , 4— & X B (110mmol )
fr P R (300mDIR S, AR RSk 32K, A F
S0°C, Mo NAESFALE (277mmol), AR RIRTE, Nkt &2

(L bRl &40,

A7.2 B 1—F o —Ad—(— RK M 3 ) kot — A — Bk e

DA 1—F R—d—4— R X 82D ke~ Fk (60mmol)
fr R ARBE (270mI) i & A B A BRIRR A TR 2401 1w
WA R ELRL & M0 P 3 694 S ALk b I RG9S N
L SR (3X300mL) ) & 5F — &, P B £ Mk, 5+ M fe fv NaHCO. R i
F(3X300ml), = 0P ool N KRB AL TR a8 AU IR
FARE 4, BAb G HARARIL S,
17.3 & 8—F R —1—(U—REXXL)—1,3,8—= R A23Ir[4,5]%
- B — 4 —HH)

W 1—51?2&"‘4""‘(4—&){ ) vkowe —4— ¥ B (20mmol ) v
M7 EQOMDR S, BERANZPERENN—ZF LT
(20ml) , Aok B4 48 B, R EREF K G 40, sbiLFIRAIL S 4D,
A7. 4 & B | —(4— R R L)—1,3,8—= 238 [4, 5] R —2—H—
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A—BLEA 4

B 8—F A —1—(d—RRAL)—1,3,8—= F A%[4,5]—%
— 22— i —4—BR (10mmol) fr 1,2— = K LI (T0mL) L4, dKig-dAp,
{22l e B, P8 1— 5 L85 (48. 6mmol), il EIIERF 44 |
s B, A A NaHCO; /K% i R (120ml), K4 A = & F &%
(120mD) M, &FAWE, Rinfe i RER, LARARE TR,
SRR RS BT, I ALK TPEL(TOML) , etk @A L,
R R AE A B 69 3K T sk, I ARARIL S D
17.5 & & 8—[2—[3—QBd—Z X K)— 11— L.6—= T iR
FaLE) e ti— 3 RJOKRT]--I—U—RER) 1.3.8 Z{
WL, 6] R —2—H —1—8)

e MR Ee4) 3. 3 697k, M 2—[3— (3, A~ LR ) —1—(3,
1.0 - Z WAL T AL ) g tr —3— L ] 4k A 8% 8l (Smmol)
fo = (A— R A ) ~ 1.3, 8— = R AR, 5] R ~2—H 4 —B)
ILERE (7. 5mmol, 1L 5 B & R E WL, FIRAAL S,
52 6,49} 48
Sk 8—[2—[3—GB4—=F XX —1—CGAS5-ZPRE X Tt
E) gt —3— A JOA]—1—U— B X L) —1,3,8— = F AR
[1.5] % —4—8R
180 &k | —UA—REH)—1,3,8—= F 24,5 )% —4—8

# 8—F h—I1—U—R K L)—1,3,8— = FARIR[1.5]—%
-— 22— —A—HBF) (20mmol) A2 P 8 (200m1 )& &, {£ e fifth & PO,
it 2 60 B/ %12 BN T A4L, iB&k POy, BURIRIG R G 4, #LAL,

Fj"'hf:}g-l 'f“ta /i:'}#b S
~ {46 —



18.2 & & 8—[2—[3— (34— B X R)—1—(B 45— Z P LLR
P& et —3— R U AT —1—(4—RER)—1,3,8— = f &
WIR[4,5]R—4—8
BB A 3.3 6k, M 2—[3— d—— ¥ H)—1—(,
S—ZTALE TR ) S —3—2 ] & T 4488 (5mmol)
fr l—(d—B ¥ A)—1,3,8—= R IR [4, 5] —R—1—8
(7.5mmol, 1. 5 H#)#l&. AR E B, FirAULEH,
< s6.47] 49
Ak 3—F p—8—[2—[3—B d——F X L)1 —(3,1,5—=7F
AAER P g te—3— A O R ]—1—U—F R K)—1,3.8~
Z R R[4,5] R —4—BA
19.1 &R B—RTARE—1—U—A X L) —I—f{K—1.3.8—=
RARIR[4, 5] R K
¥ 1—2—U—F A R)—1,3,8—=Z AR {4, 5] K —4—HA
(15mmol) , &% X £ 8% = 4T85 (16mmol) A [, A7 (100mD 4 . 24 /1
= ,«f-'ULMﬁﬁii”’Jbo s ALIFERALIL A,
19. 2 & 5% s—ntsz'r.'{dﬁz&——s—%gml—u—ﬁ3&2&)-—4-~fﬁ R—
|.3.8— = R A [4,5)%K %%
#8—RTHRHEA—I—U—R X L) —A-H K- 1,3,8—Z &
230 IR[4, 5 1R % (12mmol) &» DMF(20mL)i% 4, Lk it 4 #p, 4K
S N f 44 (18mmol) , 2 E S5 , ik F (18mmol) . ik & B &4t
REFRBE, 3HE, B REEELAS A, b iEY
. 10% I B AR i (20ml), B R RAFEL )G, M B 5 o469 20ml
10% AR Y, A UBRUBEERBX60m), &5FFR 697
— 44T -



pude, 5 e fe R 2 R, ALK ALBR BT 3R, 1L I8 B B R A L 5 R0
. SALE FiRAL S,

19.3 & & 3I—F A —1—U— A X K)—1,3,8—=Z FAHI[4,5]—
R—4—H ‘

Z A CBL(20mD) J kil ke Fp, 3 o 8— T I E—3—F h—
l-—(d—R R B — 41— K1, 3, 8—= A &% a4, 5] %%
CHOmmol) , L /5 T LER (150mD) AR 48, i 8 R B R % I3 2 4k,
21t J5 HARAAL G 4
A9. 4 & 3I—F A —8—[2—[3—Q@d— = A ) —1—(3. 4,5~
2P R AR P A R —3— R I AT~ RURA) —1.3,
B—Z { 4RI [4,5] B —4—89

Yo B8 55640 3.3 497k N 2—[3— (3 d—Z R ) —1—(3,
V5= 2 RRK P AL L ) vbeg b -— 3 4K 1 IR W AR AR A (Bmmol) 5
3R (A— R AR 1,3, 8—Z F AR, 5] % -4 - AR 2
MOBEAE (7. 5mmol L. 5 H-E), sARE B, TRAAL 5D,

52 4649 50

AR I—FE—8—[2—[3—G d—Z L E L) 1 (3, 4,5 -2
LR P aLA) It i —3— R O J— 1= (R R &) —1,3.8
Z R AR, 5] -2, 4— 8

50.1 &k 8—F a1 —U—REL)—1,3,8- ZRMR[4,6]%
—2,4— =8 |

I 1—F k4 R LA Tk —4— Bk (32mmol) , fo = £
P (100mDR &, JH K %2p , i8] 2o 48 S+ fUEL B5 (20mmol), i
R &8y B A R A 20C £ 0C i, 30 44 5, A B4
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BERE ARG, 2KG T 2 IN L BRI R (100mD) , m &
1S, ks aFp, A 5N NaOH A Kk ¥ PH £ 5.5, it 13
K, REWM SR, LT TR, &L 580840,
50.2 A% 3.8— = F A —1—(U—R A L)—1.3,8—= R I3[,
51K —2,4— K9

18—k —1—(I— R A £)—1,3,8— = §AHIR[4.5]—
—2,4— =B (12mmol) fv DMF(20m1) & 4, f2akiG 4 4 A, 5 $k 7o
A A148(18mmol) , M % B T Aok F (18mmol), & ML &R EIX
R 3G MiAiEA A g BE R, 2 Tl e 1004 47 LB K
e (20ml) . AARAR R E S M B T 264 20ml 10% 45 FLBE KR iR
P CERCBS EAL(IX60mD) . 4 3h 697 A I fu A AL SR IR iR
BT, A K AREE YT LR R R IRAE R e, AL T ARRRAL
.
50.3 &k 3—F h——U—RKE)—1,3,8—Z { AH7[1,5]—
}ﬁ\-—z,-,(—-__.i]

1 3.8—=F k— 1——(4—#’ui£)-——1.3,8-=wi #, Ae 8R4,
5] ~R—2,4— =B (10mmol) A 1,2— = F LI (T0m) &, A%~
dp b i B OB | — R UBE(48. 6mmol) , Fak BRI L A5 e 4¥
LN, b2 R S KR S IL(120mD) , A 2P R R
(120ml), &k A, A 4 fe NaCl R380% I, A7k NaSO, 3, i
0 R ERAE R, BT R AR TE(TOm), 2tk |
I, BURIREE  BIE A, e AR AL B 4,
50.4 &% 3—F A —8—[2—[3—(B, 4—=FFA L)—1—(3.4,5—
ZTRAR P& ) s —3— R O R —1—(—R £ 2)—1,3,
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 B—Z R AIR[4,5]R—2,4— 8

B 18 5640 3.3 497k, M 2—[3—(3 A—Z F A K)—1—(3,

—ZPRA X V)i i —3— £ O £ P AEL 8 (Smmol) A

d—F A —l—U—RER)—1,3,8—= R A4, 5] —2,4— =
BRI AL A SE (7. 5mmol, 1. 5 HE)H &, AR & #i, FIRAALE D,
5 5645 51
&k 8—[2—[3— B d— 2 X H)—1—4,5—=Z TR A X Pt
kg g —3— R O R ]—1—[4— R E£)—1,3.8— = § Z IR
[1.5]R—2.,4— =1
SL1 &K I—U—FER)—1,3,8— = FAIR[4.5]%—2,4—=
fik)

1 8—F R —1—CA—R AL —1,3,8—Z K AR, 5]~
o2 A= (10mmol) fr 1, 2— R U (TOmDM &, Aiib4p,
EV PO 1~ UB5(48. 6mmol), FH EM R GHIF |
A, N e A NaHCOy K i EIC120ml), KN =0T 4 3
(120ml), & 3 AT AL A R da fo 0 2R ZK SRR, A /K BRLER Sy -F 0, £ 3%, ok
JEiR G IR G A ARG A F Ao ALK TE(70mD) , 20 A @ 11N,
R IE A B4 TR D M sk ak, SRS D,

51.2 4% 8—[2—[3—B 44— f X L) —1— G, 45— =T A%
WEL ) g g —3— R LA ]—1—U—FREH)—1,3,8=Z 8 &
WIR[4,5]%—2,4——8

¥ 2—[3— (3 A—Z R A K)—1—(3,4,5—=Z P A L £ V&

Syt g —3— 3 ] & P 448 A8 (5. Ommol) , | —(d— & K ) —1,

.h‘.;

3,8—Z R ARIR[4,5] 8 —2,4— 8L B 3 (7. 5mmol, 1. 5 H ),
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N.N—= %@ & LI (15mmol) , u DMF(8mD 4. £ B R &% F
85°Chedh 48 /N, A EIIFR K )G 2 CERUEE(100mD) , R AK
(25m1), IN 25 BRAK3R ik (2 X 25mi) , b o 2R 85 21 407K 750k (25mi) Ao s
fu FLALSAAR R (25mD F I, AR BB TR L3R R SR, K
T, RIS,
5 #6457 52
Sk I-2—[B3—CG—ZAPEAEXL—1—GLI—ZFPREXRYT
At L )t b —3— K JO K J—4— X R okwg —4— BRI
5.1 &k 3—fik- 3 —Q—Z R PARL) R =8 A%
gl 1.2 87k, M 3—Z A PR R OIS0, 161mol)
fi% CEL ARG 0. 325mol) ] & . aEM & 41k 477010 50,
62.2 &R[B3—CG—Z AP EARK)—5—H Kt -3—K]C
A% LA
BBt 122 697k, N 3—RA—3—GB—RPRER)
K8 OB (89mmol) 4 &, M &b sb AL G HHARAE 4L &4,
52.3 &k 2—[3—G—Z AT EXX X Omg g —3— K JUH
BRI EAEF 1.3. 2495k, MB3—C—=R Y A RK)—5—H
1% k& ¥ -—3— 3 VU BE U5 (73mmol ) 4l &, #20% &. 3 2 1L 14572
iLeih,
524 &0k 2—[3—CB—Z R TARR)—1—CGAS-ZTHAERYT
AL ) s —3— A J B |
BBERM S 1 67k, A 2—[3—G—Z AP A XL mb
—3— £ B (23mmol) A 3,4,5—= F 2 £ 7 &AL (23mmol) 4
o BN &AL, HARAL &4,
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52.5 &% 23— GB—=2RFPEXL)—1—-CG AL -ZFPHEXT
ik ) g b —3— R JU A T sk BL RS

BB R 3265k N 2—B—C—ZRPEARL——
(3,4,5—=Z T Lk £ P8R whos3p—3— 2 ] L8 (8mmol) hu 7 4%
AL (1 1mmol) 1 & , 4R AL 448, '
52.6 &k 1—[2—[(3—C—Z R FPEX L) —1—B45—=F LK
RV g b3 — A 0K ] —4— R Kokt — | — B

W Rad 3365k, A 2—B3—C—ZRPERL)—1—
(3, 4.56—Z P f L F P o) g B—3— R JC & 7 a6k A
(8mmol) fu d— K L fwe —A4—H BLA% 2L B8 2k (1 2mmol) ) &, F ak l
& iR AL, P ARARAL S 4,
4 36 49] 53 *'
Ak —=[2—[3—Mwyr—2—H)—1—(3,4, 56— Z PR X PEL i)
ot 3 B ] A J—A-— K vkt — 4 —HRL I
53,1 &k 3—f b —3— Ry —2-— L) X B8 = LB

88,956 40) 1. 1. 2 697 ik, MRy —2— & CNFC0. L6 1mol) fuigk
AR B3 (0. 325mol) #l &, M ekt & #4bit, i trldb & 4h,
63,2 & R [3—CEwy—2— ) —5— K —tng bt -3~ ]LA L
Wi

883 Aed 12 67k, A 3I—RA—3—CE -2 K =
A =85 (28mmol) , 7oKk A fL 446 (1D, 2080 A 1644 (290mmol) 4l &,
B & ak B &8 sk, FARAAL S 4,
53.3 &K 2—[3—(kwy—2— K )mbg e —3— L ] LB

BB 50 1.3. 2 697 ik, R3—(Ey—2—K)—— A RK—
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g by —3— Ak JOBE CRE(73mmol) #1.4- . T b it &, 38 4b AL 43 b AR 4L,
&4,
53.4 &k 2—[3— (R —2—K)—1—B3, 4, 5—=ZTAA X T &
&g b —3— R U

0 e 3.1 8 F k. A 2—[3—(CEwyr—2— R ) mtvA 5 —
3 - OB (23mmol) Aw 3,4, 56— = P A L X P AL AL (23mmol) # & .
eENE & R AL, ARG AR,
53.5 &% 2—[3—(ERypr—2—H)—1— B, 4.5~ PR A X TH
B etbngdg —3— K JU A P kAL BE

Fe B8 54640 3. 2 69 ik M 2—[3— Ry —2--K)—1—(3.4,
5 .---~E- T AR P AR AR g b —3— & J O (Bmmol) v 1 5% I
CUimmol) 4 & . 477340 54,
53.6 &k 1 —-[2-[3 —(Ewp—2—H)—1— (3. 4.5 ~ZPALEYP
B teg i —3— K ] O K )—A— K Rokok —— H ki

BRI 3.3 69k N 2—[3— (2 )1 ~(3d,

52 T R R P8R e e —3— KT 4 7 8K (Bmmol ) A
41—k Skt —A—¥5 Al 3 BE 3k (12mmol) ) &, ak IR & 2 1L, 17
gL &4k,
5: 4617 54
Sk 1—[2—[3—(mwi—3—RA)—1— (3,4, 56— VT AL L X VAt
) — g —3— A R ] —d— % A kok —4— B ALk
S 1 &om 3— R —3— (b —3— ) X Z B . UK

e B 5 aud0) 1. 1. 2 897 ik, M ebug —3— L AR (0. 161mol) A i

LB 85(0. 325mol) $1 &, JA R &, b ik, AL 540,
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54. 2 & A& [3— O —3— ) —5—HK R —s g—3— 4T
BB

He M5k 12,2 455 ik, A 3—F A —3—(mbui—3—R) X
SR UEE(BImmol) #1 &, s &AL, FIRAL S,
54,3 &k 2—[3— (rtbvg —3— ) mbed by —3— £ ] LW

KB %640 1.3 249 7 ik, A [3—(rbwe —3— ) —5—F K—
teg g —3— & JU B CUBRE (73mmol) #1 4. A ki &, 4k 1L, 1F 474
Leir,
5 &k 2—[3— O —3—R)—1— (3. 4,5 Z PR L X T AL
HOyorkvgdg —3— L 18

Y B 50 a 0] 31 97 ik, M 2—[3— (w3 ) wbvd kg —
Ak 1B (23mmol ) e 3,4, 5—Z P R K T Ak L (23mmol) § &
N G st AR AL S,
54.5 &k 2—[3—(mbwg —3—H)—I1— (3, 4.5 Z P L R P HL
3 mbeg 4 —3— 2 )0 S T Ak BS

I 8, 54040 3.2 697 ik M 2—[3— (b — 3 F)—1 - (3,4,
S=Z PR KK P AL ) mbvg g -—3— % J LB (8mmol ) v P % 8k 4L,
CHmmol ) 4, 4484 & 4,
64,6 & 1—[2—[3— (oo —3— ) —1— (3, 4,0 ~Z VI E W
kR vk g —3— SR JU R J—A— R gk ok —A— i Bl

He BB 55640 3.3 4y ik, A 2—[3—(vbwg —3-- 3£ )—1—(3, 4,
—Z P M R PR L) end t5—3— £ ] A& 7 A5 85 85 (8mmol) 4o
I — R R Vkwe —4—3 B 2L 85 2L (12mmol) 41 & . #EIR &, 4% 24k 15
RAL S,
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5:5649) 55
&k 1—[2—[3—2—R A X)—1—G, 4, 5—= T H £ £ P 8
) g —3— R O B ]—4— R fhokor —4—mehe
55. 1 & & 3——~iL£\—~3'—-('2—m€£)rka_:a&:_m§'
BIFEAS 1 L2 65k, A 2—& XA M 0. 161mol) 43
CBRTEEC0. 325mol) %1 4. A BN Mt &, 4b 4L, £F 470404 40
55.2 & M [3—(2— A % ) —5— R K —rks b —3— R T 8%
LB o
KB5S 1.2.260 5k, N 3—AA—3—C—RE L)X =
AL = CAE(89mmol) il &, aEik & 8 2b1L, {34740 540,
5.3 S% 2 —[3— Q2 —R A L) g g —3— L LA |
BN 132 697 ik, M[B3—C—R A L) —5-F K~
o tg —3— K JUBR RS (73mmol) # &, N ekt & ik vh it B4R AT 4L

55 4 & 2=[3— (2~ R R)—1— (3, 4,52 7 fLL 2 T ALAL)
s by —3— A

& B3R 31 67k, A 2—[3—Q2—F A R dE —3-~
IL]UE-(23mmol) A 3,4, 5—Z P 2L & PALA (23mmol) 4] 4. #k
N2 &t sb A, RIS 4,
5.5 R 2—[3—CQ—RA XL —1—G 4,5~ PR L X PEL &)
bl b —3— A ] 3 P REL BY |

W88 5 A4 3.2 69 7 ik N 2—[3—(2— R A ) —1—(3.4,
S—Z PAA R FEA) gt —3— % ] B (8mmol ) fe P 358k 41

~ (LimmoD) 41 & /47T &40,
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5.6 & & 1—[2—[3—C— A A E)—1—(3, .52 P LA X TAt
ke g —3— K JO R J—4— R Kokwe —4—H Bb %

B R AR 3.3 695 ik, M 2—[3—C—R % £)—1—(3, 4,
F—z PR AR PR L) ke dp—3— R ] & T #4885 (8mmol) 4
4—F ke —4— ¥ BB 2 & 3 (12mmol) 41 &, sk & 4kib, 1%
FRAAL S,

5: 46,49] 56

sk 1—[2-[3—({—Z A A R)—1—QC 45— THAL A TH
I ymbeg b —3— b TO A ) —A— K okt —A— i Akl

S L SR A—GR T AP AR RATH

F AL T R =P 2aktx (0. 460mot) , 2k vdt (0. 600mol ) A DMF
C125mDNL 5, 4% e d—F L K CAKC0. 400mol) . 3+ R EOF S A T
S K16 i, B OEECR00m) 4%, 85 J5 T A ST X TEmI) 40 i
AR i SRR (TOmL) , AR AR 4 T 0, 1 38 ol R R 4, 19 78
P s &AL HARAIL S 4D,

56.2 &R 3I—FA—3I—[I—(RTHA - PRARLLO XL 8=
A8

Vel giae ] 1L 28k N A~ TR PRI KT
N5 C0. 161mol) fuif L 8E 8% (0. 325mol) 1.4 . M a2 &, 3% sk b, 14457
1Le 4.,

56.3 S AB—[4—(RTA P EALL XA ]-5—HRK—nb
e —3— & JUBL A3

BB RS 1.2.2 695k, 0 I—FA—3—[I—(RTRAZT

8RR LR 8 = CRE(89mmol) # &, N ik & 44k,
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AL E .
56. 4 4 A 2—[3—[4—( —BzTi:—-‘F&&ﬂ,&)ik]—%—m’c—%
ity —3-— & U

BBt 1.3.2 605, A3—(4d—(TA -7 RARL)
F R ]—5—R AR —s i —3— A ] B RS (73mmol) #) &-. M ki
&, b AL, (F iR S 40,
56.5 &8 2—[3—[1—MTA TR B E A AKX ]—1—-[3,4.5—
EYRARPERA) SR —3—RXILH

BB EAN 3 Gk, R 2—3—[4—(RTHE-_P L
) K ] —5— 4 4K —mbes g —3— & OB (23mmol) #r 3, 4,5— =
PR A K PALEH &, AR &b, FARATIL B4,
56. 6 &k 2—[3—[d—(RT H =P i st {4 KL ]—1—(3,4,5—
PR PR A s e —3— R JU AT R T Rk

B 5464 3.2 69 ik, N 2—[3—[A—(R T A =P sk
IV ART]—1—BA 5—Z PRAX PR g W3- JUH
(8mmol) A P 348k ML (L Immol) 41 &, 4L & 47
56.7 &k 1=[2—(3—[4—(RTA-_FPRAARL L REDEL]—
| (3.4, 5—Z 9 FR K PRk ) med b —3— R JO AR 4 R ARk

we oA -— 35 B
BBEAEALIGTE N 2—[3—[4—(RTA=PLAR

EYERT—1—(3,4,5—=2F AA X PR bl g —3— £ JUA T
7% 55 B (8mmol) A» d— R K 9kor —4—H BLAR 2 B8R 2 (L2mmol) Y &,
0k &% kAL, FFARATIL S,

56. 8 &k I—[2—[3—(U4—BA X L) —1—G 4 5—ZFTRARY

— |87 —



AR s 5 —3— R U A ]—4— R ook —1— B AR

¥ 1—[2—B3—[4—(ERTA=_TEALRL) AL ]—1—C. 1,
F—= PR A X PR g —3— R JU A ] —4— R ke —4—
At (6mmol) v THF (20mi)iL &, M akobHn, 4£ Lifize IM A Abwa T
J 4649 THF j53% (Tmmol) , 30 240 G, B ERGEHF XG4 12 18K D
A e P 5 (50mL), MAKRER(3X15mL), K NaSOy Fik , it
MR ERE ARG, LG FIRALE .,
5: 56,48) 57
S 1—[2-[B3—U—ZRAFPAXRL—1—C-Ir B RLLR Tk
Iy g —3— R T A ] —A— K Sokoe —A— ¥ BLI%
G710 SR 3 -k 3—(I—ZRTEARK) K 8 LR

g siset 112657k, M A—Z R PR 161mol)
fsft B R0, 326mol90 ) &, A AR &1 2b b (T ER 140 &40,
57.2 S [3—U~Z R TR X L) —5—H R-—mbrg ki3~ JC
A% L1

Bl skl L2280k, 03— A3 (I—Z R P REX
)X 8 — R (89mmol) 4l & . ARAR &4k Ab, FHFATIL &40
7.3 &k 2—[3— U —Z A PR R R wegdg--3- K JUA

BB a3 205k, AB—U—Z R TREAR) —5—H4
#% g b —3— L JOUBE U8R (73mmol) $ &, ki &3 2 AL, I 47
AL e 4,
67.4 & 3I—F R ALXTE

% 3— £ F 9 8 (100mmol), 2—ak & ¥ (500mmol ), K,CUy

(300mmol) v 2— T ER (300mL) iR &, Ao B 72 /M, i R R 45, 17
~ 158 —



G, (LRt RSP A, BimREEWPH £ 1, M4
VA FAL(3X200mD), A Ada & H A A FE T (200ml) , AR NaSO,
TR, RERS BT, BRI S,
RT.5 AR 3I—Fd ALK PEA

K3—RBHEARXTEGIMDE — £ PR A0M)R LS, Akis
odp, (2 2R mBBLE(55mmol), R ERSWTRENILEE, 2
G REIRYE TG A, FERARARS I TR L A,
57.6 &k 2—[3—(U—Z AP A XL —1—-C— A AL X TH
i Omeeg ke —3— R LB

& 5Ae ] 3.1 697k A 2—[3—U—Z FV R R SRk i
~3— AU (23mmol) fv 3—5 B L KX P Ak 4 (23mmol) & H #
o EEIR @ HALAL, FHARATAL B 40,
G.7 SR 2—[3—CI—ZRPEAXER)—1—CG—RBHALRX Pt
HOyveed ke —3— R ] g

B 2—B—U-—-ZRPEARL)—1—G—3m AKX P i)
vt g g —3— b 1 B (10mmol) | w9 5% 16 2% (12. Smmol) f» = i, 7 &%,
UMD R G, RERGH ARG T A, ELH = X AK
(1ommol), 1 ME G MR RN  FREG 4, shib, FiEALEAD,
BT 8 &k 1—[2—[3—U—ZAPERXL)—1—Q - R RLXT
Ak )t b —3— 4 10 J—4— % vkt —A— i Bl

B2—[(—U—ZRATEXE—1—C—HRALERTHRL)
ot dg—3— & ] A% (Bmmol) , 4— X B oot —A4—¥ Kbl 24 85 2
(12mmol) ,K,CO5 (36mmol) ,K1(0. 8mmol) vA X THF/7K(3/1,80ml);%,

&o RARS WM R 72 .06, RERER & THF, ] Z R P
| — 159 —



(2 X50mI) & 5 A UK 3 AR FE T (50m) AR RLBE 41 T4
L_,zi,«fl/iwfa.%ﬂk“”#h JA LB & i b4t AR AR AL S0,

Sk 1 2—[3— G d— = HEXL)—1—B 4, 56— =P AR X THL
S g —3— & — U A J—4— (R wp—2— B ) ot —d— Bk
58. 1 &k 1—R T R A —A—F A —4— B —2— )%k

188 905647 30. 2 657 ik, M 2—Kwr G A (10mmol) f 2— F—
N—QC—R UL —N—h T RHEATEAImmol) H &, sb4b, fF4%
AL S,

58. 2 & A—FUk —A— Ry —2— R )hor 1 B 2 |

Wl B 30.2 69k, =T RAMENL I—FLE -
(DK == 2— S 9kowE (3mmol) Ar F 4k &, 49 = 875 0 (AN 4 0mmol )
W&, RS ER ARG AEG LT TP R o4,
BR.3 Sak ol OBy 2 SR YRowE A —H AR 4L AL 3L

1 B8 9 5000] 20. 6 697k, M 4A—AU R —A— (K w2 - J) e
3k & 2k (10mmol) fe KOH(O0. dmol , 3N) 4l &, #h1b)5 454840840,
b8, 4 &k L—M T A E—A— Ry —2— ﬁ))loas.«—fl-—iﬂﬁ

1% 18,9 5649) 20. 7 6977 ik, A A—CEwy —2— K ) okwe —4— R A%
3k 8% 3k (10mmol) fe 2% 85 =42 T 88 (11mmol) 4 &, #b4b, fFARAA 1L &
1
58. 5 &k 1—# T B3 —4— By —2— vk —4— K Bl

I 08 3564 20.8 697 ik, A 1—R T A B L —A—CRwy-—2-
3 )it —A— 35 B8 (1. Ommol) o & A 414, St BARAILA B,
58.6 &k 4— ey —2— )R —4— Bt 8k &k
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B B85 264 20. 10 65553k, A 1—d T 38— 4— (R oy —2—
A vk —d4—3% B BE (3mmol) A 4L &, 49 = 55 3075 % (40mmol,
AN o HARARAL 40, |
58.7 & mk 1—[2—[3— B 4——FER)—1—@. ,5—=F L%
V8 k) obed S —3— ik ] & J—4— CEwr—2— R ) ot —A— ¥ Bk
23

¥ 5 3.3 895k, R 2—[3— B d— R E X )—1—(3,
L5—= F R R T804 bt —3— K 1B 7 #8585 (5mmol) A
1= (R oy —2— 3 ) Yiowg —A—H B A% 3E B 3k (7. Smmol, 1.5 8 ) 4
& o IR E 4L IR AIL S 40,
42 369 59
&k 1 —[2--[3— (34— .."M,g)—-s‘miu{-«-l (3.4 5—2
TR K P RL SO by —3— O R ]—d— 3 SRRt -~ — 3 B
RO 1 Bk A= - R AR —A—[2— (v Hmth—2 ~ X ) L
W]—1—34,5—Z F L X R PBLI) mbog b —2

B A—Qd—Z B R R —4—[2— (@ Futp—2— R F) U]
b b — 28R (4 55 AR 11, 3 41 4) (5mmol) A 3,4,5—= 7 i, 4k
£ ¥ B A (5. 0mmol) & N,N— = F 3 £ B (20mD) it 4, MK E
WCHEH 24 bR, RN, RERS AT XA K2 5
B, D BHIE KRBT, R, BE RS D, L,
Far~40 690,
59.2 & A— QB d——F AR —4—QQ—H R CR)—1—(3,4,5—
EY AL R PR B IE—2—BH

BB K et 11.5 67k, M 4—(3,4— = LR ) —4—[2—
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(o9 ot —2— RO CE]—1—G 4, 5— = T LA R T H A mtd
Y& —2—B8 (3mmol) A 2+ P R % 8L (200mg) 4 &, 2 M2 &, 38 4610, 47
LG, ‘
59.3 & 2—[3—GB 44— =KX LS5 AKX —1—G4,56—=7
AR PR A mteg i —3— R U A 7 #hE s

Fe B85 A6 3.2 89575k, ) d— (3, d— = LK R)—d—(2— 1
EUK)—1—G 4, 5— = F RAR T 8L ) bt tx —2—89 (5mmol )
fo PAEELE (Ommol) #l &, AL BAE THELE TR 180K, Hir
LG A,
59. 4 Ak 1 —[2—[3— QB d—Z A X X)—5—F K ~1— (3, 4,5~
P R T B ) b — 3 R ] gk J— A — et - — B
I

e WS Ae ) 3.3 Ak, A 2—[3—(3, A—= LR K —-5— 4,
f—1—(3,4,5—Z T LA X PoLA) g 3e—3— R IO & P #h4 Y
( 5mmol) fu fl—ia‘{t‘ﬂft‘;;"i—/l—;fiﬁil}fﬁ. B 2 (7. 5mmol, 1. 5 35l
beo BN &R 2RAL, R ARATIL S 40,
4 56.48] 60
Ak 1=[2-03 B d—Z A ) —1— 4, 5= W R KR
) —mteb be—3— L J U B J—A— R kv —A— S Ak
60. 1 &% A—QBd—Zf X L) —4—[2—(w A mbh—2— £ ) L
St 47 |

B3 1.3.2 695k, M 4A— G d— R A L) —1—[2—(w
Aot —2— R ) R Jreob i —2—BA (B Jo A6l 11. 3 4 &) (3m-
mol ) LIALH, (18mmol) , H;SO4 (9. 999% ) (9mmol ) ] &, 4 16, 47 48
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60.2 &k 4—[3, dA—=F X H)—4—[2—(wfmtp—2— £ &) L
£ T]—1—(3.4,5—=Z PR A FL)nB %

B 4—CGAd——FER)—4—Q— (Ot —2— L O T L]
- wbes iz (10mmol) , K2COs (30mmol) , 3, 4, 5—= 7 £, &£ 5 (10mmol)
5 THF/7/K (4/1,200ml)i% &, & e R ELASEBEAF 16 W, WUE
RAE R G4, N OB UREHE, MAREIR, 5 AIE, R
B 4 TR IR R R A, 13 B 69 T Z A0 T sk IR 6,8 4 A AR AL,
>,
60.3 4k d— B d— KX X)) —4—CQ—EAT L) —1—(3,4,5—
R X P SL R e

Bl gt 1.5 697 ik, N 4— 34— LR R —1—[2—
(v e —2— A FO TR T—1—(3, 4, 5— = 7 R F ) g i
(3mmol) #v 2F P R AREL (200mg) #l &, I & 41t , HARATIL 540,
60. 4 &k 23—, d—= L X K)—1—QB, L 5—=Z T RHL A F
) —mbed g —3— kU AR ig

Fe W52 46 40) 57. 7 6 v ik M 4A—(3,4—= z;a)-—d---(zmi’a
O —1—(3,4,56— = F {4 F &) stog 3% (Smmol) , v i 44 28
(6. 3mmol) , fv = ¥ (7. Smmol) $| &, ik, F4RAL 440,
60.5 & 1—[2—[3— @B 4——f X X)—1—G 4, 5—= P AL F
v b —3— Rk JU K J—A— R okt —A— i Bz

Bl % aedh 57.8 497 ik, A 2—[3—B,d—= R X K)—1—
(3.4,5—Z P H & F ) —mrd iz —3— % 10 358 (5mmol) 4+ 4— %
H kv —4—3k SRy 2L 8BS 2L (7. Smmol, 1.5 HE)H & . 2R & sk
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43RG

52 36,47 61

Ak 1—B3—B—CA—=fFX)—1—G 45— FPLAE TS
ol e —3— 4 ] K J—4— R Rk —4—Hi Bl

61,1 &K 2— (3 d— = 2 2 —5— (v oot —2— 2 1) AU

B 1.1 495 %E, R 3, 4— = X CHF(50mmol) fn 2—
(3-—3% A F,40) v Sttt (50mmol) 1.4 . Nkl & il sk At FARAT AL
L
61,2 &R[3—F L -3—@ud——FEL)—6— (W mtwh—2—2t
O] B LS |

B3 1.2 65k, N 2— (3 d—— J R &) —5— (w3 &
vt -—2— 2k £, A (3dmmol) v CES B8 (38mmol, 1. 1 & %) #
o BEIR &AL ARAL G4,

G1.3 & A—G 4 ~Z R R B —4—[3—(w s -2 FO B
3L Jorevg i = 2— )

Fe W8 5060 11,3 697 ik N3—A A —3— Q@ - J R R) -
G—(vg g b —2— 4, JL B 8§ (24mmol) 2L IE 1 £ (30g) 41 &,
rEIR & AL, AR AT S A,

6.4 &k 41— - Z R R)—A—[3— (9 Fmbnh—2— K J) ™
1 ] 3 |

ekl 1.3.2 65k, M 4—Gd— = R R ) —1—[3—
(g A b —2— & 7)) & £ Jobeg i —2—8F (3mmol) , LiAIH, H,SO,
(99. 999%) #l & . AL B FirA LS,

61.5 &% 4A— (3, d— & 2 ) —4—[3— (w4 mh—2— L 5D H
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H]—1—(3,4,56—= PR L R PobL)wteddz
Bl Red 3 65k, N 4—CG 44— F X L) —1—[3—(w
Aot —2— R 5 B A Jwbes 3 Cmmol) A 3,4,5— = P A4 £ P&
R &, BB E#in, RS, '
6L.6 & 4—QB d——REXX)—4—CB—EAH£)—1—(3,4,5—
ZPRERTEAL ) bed te
Wl A 1.5 07k, M 4—Cd—= L F K)—1—[3—
(o2 Fortoh—2— R T AR ]—1—[3,4,5— 2 PR AR FPH L) g
% (3mmol) u 2+ P K %85 (200mg) #1 4, 20 &bt , 47810 &
., |
617 & 3—[3— B A—= X H)—1—G,4,56—= P R L X 5t
) orbed g —3— L ] R & P BhEL AR
e BB ae) 3.2 6k N A— QB d—Z B A ) —1—3—12
LA E)—1—(3, 4, 0—2F F LXK P8t &) kb 3% (Smmol) A P 5%
a)c.«fuemmomﬁm TR A LT TH 18, AR S4Y,
61.8 &% 1—[3—[3— B A— ¥ K)—1— 3, 4, 5—= P f &%
VbR kg b —3— 4 1R K ]—A— K Rokwk— 1 — Bk
K BB 5546400 3. 3 6h 7 ik, M 3—[3— (B, 4— = X K)—1— (3,
—Z P AR Pt utnddg—3— 1 1% & T #4885 (Smmol) f»
J R —A— B 25 B4 25 (7. 5mmol, L. 5 5 ) 4 . I E
Wbl , AR S,
5561 62
AR A—3—[3—Cd—— R X E)—1—C, 4, —=Z T AL T L)
b —3— 517 2 J—4— % R ook —d— B Bk
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62. 1 &k A—Q@uA—Z R K)—A—[3— (3 Aot~ 2— L ) %
H]—1—(3,4,5— = PR AF L )wob 8%

K A—Gd——F X L) —4—[3—(wfrmuh—2— R H)H L]
wt, v %% (10mmol) , K;CO3 (30mmol) A B 3,4,5—= F &, ¢ ¥
(10mmol) 45 THF//K (4/1,200mD)7E 8 R &, A A BLR 16 /1N, wiUJE
RAGIFR T A, WIRG I IN CBRUBEH AR, NRER, 5 R HE
W) FK AER AR T8, 8 BUR IR I JR G A ) sk I 38 4 AL K AR AT
e,

62.2 &AM A—@B d— F X R)—4—QB—Z LR L)—1-—-(3,4,5—
PR RO

BB 5 aedr) 115 6975k, M A— G A— L R ) —1—[3--
(v S vkt 2R J) B R T—1—(3,4,5— = P 74k F L) mbvg bz
(AmmolQ Au P R # AL (200mg) #] &, £k I & 2L AL 4RATAL &
4,

62.3 &% 3I—[3— QB 4—Z L X K)—1—3, 4, 5—Z " L & ¥
1) =g g —3— K 1% K '

Je H8. 523647 57. 7 497k N A— (B A—Z R A ) —A4—(3—12
T ) —1—(3,4, 56— Z F J A K)o 35 (hmmol) , 9 it 16 2
(6. 3mmol) A = F L% (7. S5mmol) 4] &, b4t 5 IFIFAT1L &40,

62 4 & 1~[3—[3—(3 d— = E $)—1— (3, 4,52 P f b 5
FOmeed 3 —3— R % K ]—A— K Kok —4— B

¥ 885256490 57.8 895 ik, A 3—[3—(3, 4——H K £)—1(3,

—Z P A RO —3— £ ] A% (Smmol) A 4— R K

g —d—3f BhM 3L BL 4 (7. Smmol, 1.5 H¥)H &, 2R &L, F
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RS,

34640 63

& & 1—[3—[3—(3,4—= iziit)—l (3,4, 5—=F R AL F
£ —5—H R —tb iz Yo 3— R 1% f ]—d— ¥ ook —d— s
63. 1 &K A—G d——H A L) —1—G 45— Z P RAF R —1—
[3—(eg foh—2— £ 8D B & It —2— )

BB gaad] 114695k, N 4—(3,4d—= R K i&)—i—ﬁ—
[3—(eg f ot h—2— 3 ) A X bl b —2—89 (2. 79mmol) #» 3.4,
5— 2 P 3 S5k (5. Ommol) Bl &, A akM 2 6,3 sbAL. FHERAIL
RN
632 &k A—G 4 — A R)—A—QB—12 B LK) 1—(3.4,5—
2V R AL g —2 — R

JeE 9 a0 11,5 697 ik, A 4— (3, d—= R &) —1—[3~
(9 b —2— & B H A ]—1—(3,4,5—Z P A F R )omg i —
2K (3mmol0 Ar 7 W R S EF (200mg) #l &, 2R & skt 47
Lo,

63.3 &k 3—[3—G A—= L X X)—1—G L, 5—=Z P A& F
) —5—F K —aeg g —3— K 1R K T 48k RS

Bkt 3.2 87k, M A—GB d—2 R AR —1—-Q 1
R A —1—(3,4,5— = P F 3k F ) erteg 32 —2—8- (5Gmmol) A P
ShEk L Gmmol) H1 &, T BA T HELS T 18 /1M, fbrA4L
&4,

63. 4 &% 1—[3—[3— (3, d—— F A F)—1— (34, 5—Z P AAF
) —5— s 35 —3— R 1 H ] —4— R Sokok —d— BBk IE

— |67 —



# B 3.3 495 ik, A 33—, 4——H A X)—1—(3,
A 5—ZFHEF ) —5—A Kot B g —3—R A L P oot o
(5mmol0 fv 4— ¥ 3 9kwk —4—3 BLF% 2k 85 3k (7. 5mmol, 1. 5 % %)
&, BRE LI, FIRAARS D,
5z #6464
ek 1—[3—[3— G d—=HEX)—1—Q@. 4 5—ZFP AL X T
F)—b—R AR —B R —3— KR R ]—4—F Rkt —1—H B i
23
6. 1 Sk A—QuA—Z R X A)—1—3, 4, 5—=Z T R 4L X 7 Ak
O —d—[3—(v9 # ewh—2— R 5 B A bbb —2—8

388 9556400 59. 1 69 ik, A A— (3 A—Z fL R L) —1—[3—
(09 5, ttwh—2— 5 7)) 7 & Jorvs 45 —2—87 (5. Ommol) fr 3.4,5-— =,
T K P ELAL (. Ommol) #l &, £EMR &34, FHRARIL &40,
64. 2 S A— @A~ R R ) —A— B~ B ) —1--(3.4,5~
Z WA R T AR ) g I —2-— 88

M gl 115 65k, N A—3 A—= L £ ) —1—[3—
(g Fobh—2— H FO R ] —1—(3,4,56— = P L4 X P AL L) ko
bt - 2—AR(3mmol 0 A 2+ P R 4% 85 (200mg) 4l & . #EIE &% 41l -
fRAiL &4,
64.3 &% 3I—[3— B A—Z X K)—1—B, 4,5~ =P H AL X Tk
K —5—H AR —mtnd g —3— A 1B & T 5488 85 |

BB 954 3.2 89 ik, M A—CGd— A ) —1—(3,—§
ABHE)—1—(3,4,5—Z 7 {4 X 7 8L ) vt 2 —2—8A (5mmol0

fo P REBL R (6mmol) $] &, AILBE THAE T 181, Fix
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AMLe .,

64.4 &8k 1—[3—[3— B 4——F X X)—1—B.4,5—=ZFTHEX
78 &) —5— R R —rted e —3— % )R K | —4— X K%kt —A—H
AL - |

BB RAF 3.3 6575, A 3—[3—Gd— =X KX)—1—(@,
15— PR AR PO —5—AR—ntd e—3— K 1B £ 738t
3 (5mmol) #r 4— K K okvi —4— i BEhk 2 85 2 (7. Gmmol, 1. § 4 ¥)
# &, AR E AL, RIS,

ARG d FEMALERT Nk JURIZIAHN, LI
A MAE P 3 Jfi A db 425K A AR E A i 69 4R, KK Y69 — B
fRZ — A PE AR 6 AT N A9 iR SR AEIA R, 3L A& R 4L P 4D i dodb 22
UK A GG A, R R Y69 B B AR A B NKy A NKy & 4R34 4
(M 6940 &, 2 F XAl A dh A L, 4 NKs 5§ 69 U150 44 4% 1% 1)

e A M Y,

1015 A % U 4940 & Al it 43 4k NK A NK; % R R G 1EM
It 18 55 & AR AR Ao P AEAY 2 R KA K A) SR AR PUA M, L, RS
F AR P T 44T ) R AR RS B 69 3 ) 44 T8 A ABLE 4 HLAE 69
R,

AR Y6k — F 49 B ARk R — £ S dh e NG, R T
.fIIéJ'Tv/{f GG R M T LA TG AAE RN CHIRETT G E&
A1 Ao o 0 F AR 60100 2 K S B R s ST 5 &
EREGERPAREGNE, LEER EERE LT R H
FLOF R SRR R T R RN R A Kk
TG BE R Av i OM BB, K 6 AR R E T AEIE & 47 vik R
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wk A, N BIAY & X AT B AY & A AL 69 B8 ROE, i T e R 3R
7] A6 Sl R R IR, e S IR K Ao KSR, o dR b A X R4
P K VR B KA. S RRAR R R, 86 R
AR ARAY R A B g Aot 5K, TR T IR MO A8 4R R 473557
fa 4%l X (1) 49404 4 il i 35 47 NK, Fo NKo % 1k 27 F 111465 3
FEM AP 2 R R A QI E R L R EFHEM,
i R TRk, ;‘3?hiﬂ'f%“i\ﬂi“f]ﬁwt{a\%vﬂﬂ—T‘ié:ﬁ-'—:;#35\\“331%’&
RAIMA £ ER,
X U RS 693K 5 77 64 i A JE AR P AR a6, SEREATIEIRT,
T ENER LR E LA A RS EGE D HLE
A« 2 E % S AT 69 R AR AT ST AT, TR A,
X FARN GG AT — R IR e B A, o 4l T SR 69 K I 3K
Ok SR E ISR A 3 I N N T AR W S % VS
@#&@&iﬁm X3t I 14 69 7 4 64 ) F
X T Ah MGG SE T A 6 A (D) 891 & A — B R AR L oF A7
#OIEH G R gE A A P ARAY 2 R KA R AR MHGILEWINTE X
ﬂi-iiéfj“ifzﬁls'l””i‘t*ﬂé/\ #2005, T VLA RAR , W) BT, AF T BR G K 4
R 69k 00 Bh RLIEAZ, ool BT A A AL PR L IR R o R
3K AL 5 &L 6 TRF B4 TT 5 Kz, AR A ARAD 22 £ 2R 3% 69
. |
it AR b Cke 69 47 A b AU, Rp A R R ARLAL AR AL B R B
WHRTRMNGER,REDAHLEARRE. EMNTETAHAEH,
T A — 4 5Bk, BB, ko Rl — AL
R R EA, ERGPELFERRERS E Aol B, IR
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M 6545 e84, IR ESBE X, ¥ R &9 £ 4076 M A% 5., A% 69 A E M,
e 0 89 4 e ), AR AN GG A KM, B R TR TR 2,

Bt X (DG AREAERENTHE 0. Img
(mg/kg/ R)E X #) 100meg/kg/ X, REFTHHEBGEF LML,

# T 2 E A LR Y AAEAT A B AEIT T AR
@ K.(10 69464 4 557 A3 F WA A 69 FU IR il X, (1) 691t
&4, A BN EGES Y, Flde, A (DGLEHT D
M VAR E R T KB, AT, REM, ke 4, 24
i, SN H, ML, A  RAEMGEHELRM, 2
Fofo il gk A5, Fldo ko, — AR RS D IRABNL 2 3 FH KAk
HEMLN G940 & 40 69 A6t , G 77 69 & S ao I T A K & R A 69 LRI
FOAR S A RIS TR R [ e AR S E 69 R A dh HAR K
3C. (WL Remingto’s Pharmaceutical Sciences, | 8th Edition, Mcck Pu.b-
lishing Co. (1990)),

AR U694 A A T AR Ik 4 8, 8T B v 31U T AN 49 Btk
BTG — 3 vA B Mt & A 69 5 K46 85, 40 & 4 o 49 el ol B o
EARGG LG IR At M, R ARG B IR 42, ARUARAL 49 )
PR, ARYIGILS D, BC RS HHE, TR 69T 2
FMag AR T R, Plieh T AL, 2 T4, I Mm
MR FF RS E N5 8 R akdy & 3h 45 KB 77 R4 7

EFH—AAAY  RENERMET 84657 AR FHA(D
1A 5 — A K 5 AV T v 2 R 69 Ak SR ANR & A RS 69 H i
meih,

kB F LR S i ik Hl 4, AR AEA -
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WA T AR B L B4R SR A, S A 58 b R S 69 3%
HAMNFARERN, EXHRAIBYRNALRK Che, HHDEED
E&TF oM AN BRI LHES FTREAN AR, RE LF
IR T ST W S DY EYOUIE L

AE PG40 T VA BRI 55, Hilde 5 M AR 1R R B 5 T A
AR, CMTEANRERERL . AT 5 0 G477
B 4, i% 240 HT R 5 A Pl , A AL R, i B A, B
BB R, EAE, 0 S R R ERRE I R AT E SRS
A% AR PG AL A WA A 6 Wy, g A 2 60 B, 56 1 K 0
694 FTRALERYGEF A% ERLH 100 T, KENG
Lo ah et g 6 F 2R FGRFAHT, KENGRE G0 S
At do ) BB e A A

KR UR R R DR R e R BT A~ K S AT
A Ao R 458 B, Blke b 122 & 5 IR AN H 5 KRR, ) e
Ay R JUHE ;R R 4o SRR, Primogel, & A% 4y MJSL%MJML
B ] 9o AR A% B4 4L &, Sterotex ; WA F, 4o 12 A = Mt& it vk
o )40 T 0 AR R ARAR, B FE Bl B F, KA EL T B, AT
frit. & P AR R, IR LR At ok, T A i R AR, e K O
ZE ST ST AT 4K T S AW X B T Rk &
oM MR Al LR, KA, B AR ARITVONIE, R, A3
WpeBi 6, R &, R BB 3 F [ KR A 9408401, 5T VA 4E A ddek
A48 AR — 65 B A A, 5 B R 8 R i T P 62
St M BB SR SR, AR AGETELE,

H T EERE L 49 B 69, KR WL T H AR XA
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A, REEHALERHNTESEL CINKRNHREH, T
A FT R 0. 1% E 500 A F 4L, Zakin &4 il X (1) 8548
S AT ARG ERFESHNEAT, KA GBREHRT
W EFLAFRE,

AR YIS TFT VAR R, Flde A F R X T OHBEER,
it AR EEARR LR TUERRE RGO RALT
VOB A R A AL S R e N R 5 B AN K (1) #91b 4 &
698 TN A, A K Z Ak AR A — AR AT R Tl
At HAFL . HE&ETHAYE, AFHE(DG0EH
K B AR E B K B, S A A (DI a 4 MUK
Ji i 5 16 5 69 250K, o SR A A A & AL 8
KAFRE, 0 30 MG BB, FH M, T, B o, LR L megdodt, N
FRAANLHHEEGAERNTFHANETEELATML,

ARG AT T AL 3, XA BT 2L Tk 6 3
it Mol R . RATREEFIo—M X 5 A TR At 6
Wik, SKFER, KO8 R, 7 i, 548 R Flde K fu B VAR
LA A2, B B4 5 R ST A A K (1) 69468 5,7 49
TUH ML L6 FH, RO TE TN AXH0.IXEX
£ 10%(W/V),

B AEF RO TRER MR ST R 4w R A B HF R
Blhoiz MK, £ LR, B, ROE, b, 8, X566
nkis R A A, Pl F B R AR T B T8 R AALH, filde iR
mﬁﬁisé;ﬁa.ﬁiéﬂ;%é\iﬁl,ﬁ-laiva:_gnw CUBR; 8 i, Pl LB
L EREL AAKLE, URATEKNIBT R, Flae fABRT 5,
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AE R H AT RANZ T, TR EH B R 8 X 04144
49 SR PE GNP,
5 56 4] 14
A-TA GG IS R AT BRARAL 69 ik BAK B NK, fo NK; 4RS00 3540 1E
M

JA #% &, B (Keystone Biologicals, Cleveland , OH) ¥4 #+ 3f & 691t ¥t
Mk A% 45 Al 55 NK) % 1hkéh & 42 /), ] HSKR—1 #a iy (A0 & 3T3 A4
fa g, , X A A Jejunal NK; ) IFH R Z 69 KB A L NK; %
fh % Ao /1, BT SRS 09 0% B K B L BRI i A 4 i K BB A R 5
NKz &tk FEhe ), BLLR A 40N Polytron 2) 3% /& 15 15 A 50mM
Tris—HCL 88 i (PH7. 4,4°CYP % &2 3, F M, DK EF
f Tris—HCL i 5t B IR RS 2 K, R AT
B 7 F o OBk W69 W e X R KR TR i b 0Y R A
40mg/ml, 2 F m i, W7 48 21 i o 693 A 20mg/ml, (R W AT E )
AERAR IS0, ATIRELKRES 20, (oM 45 TR A4
2 Ak dr e 250ul JE 4G, & 8 1k '%1—Bolton Hunter Lys—3 £Rig 69
P ;' 51 4 & 8h— 1 —AY 28k A v R '%1—Bolton Hunter #742,49
Lys—4 & & 4%, L8 k44 500ul 4548 sk b, F & 4 50mM 'Tris
—HCI(pHT. 4, £&)0. 154 fu ik & 5 & , 2mM MnCly, 40g/ml #1 i
M, dg/mi Bk & Ao dp B 5 & 88K, 1uM @9 FE W v & A H| £ Puta-
tine K IEIA A, TRMH 90 58 GERINK, K 2 /(e
M) NKp fo NKs % 1K) ; 42 2 e 50mM Tris—HCL 4 i (PHT. 4,4°C),
AR 0. 1%E LI G F NK %4 K 0.5 4 ik o5 g

(##] NK, #v NKy Z4K) 24069 GF/B -+ @ AL B R M4 & &,
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Ay BB FRCE-F LELHRHEMN, £ IWMP 05,7 5%
RABES FHATHRSCENRIXAERFNRLESL, REELT
BEAEHFRESTARRNLES, BIRP WRNKA 5328 £ 0
BER IR ERERGTFAINRXEF G A2 AR, N
Z 4k th 2,1 442 & (GraphPAD Inplot,San Diego,CA) {3 th ¢4 3E 5% 41 &
Y2 R AF B A RS A Y IC B (Fr# SU LB ST E 269 E),

RGP 1C B R TR 2, AR ERG-FHEAT, KK
69 LA S 4, B4 T 46801 3 2 NK; fo NK, A4 % 4L NK; £
hEwEHFH,

925645 15
7 NK; o NKq % A 569 55 S50 ILE 4045 69 13 5 46 )0

i UC1L # SKLKB » 2H# 3 fm i 55| & NK, &, NK, % #3440 7|
B AETRTRMBEAN FORBMEEEGTMRIER, WU E3ITCH
BUE 5% CO 9 KH L PRIV, REMRAIC, 54
L00uCi[ 2— H(N) JILES 65 BB 41 89 8 A P B 5 60 541, Bl 42 1%
il 4., 2T M 5ml 4 10mM LiCl 654 Wik 255, meFE8 M
BB E 30 54,15 04 BB Rk, R4V RE, 1T MKH
5 0 (B 40ug/ml A B AR dug/ml BR K fedr R & 688 £.0. 1% 4

i & Gc & F0 10mM Ewy fo LiCL), 15 544 5,42 UC 11 fapb & e 7s
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%A 3 6 a
()R a
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Blik & P 35 Jfi » 3,42 SKLKB82# 3 4m i, & Mo 7 Bl # & NKA , vL R & 3
RE, EEZMF 60 08E,0N030u f47: PE(L:2V/V), 85,1
B, A4 e 310ul fi b5 A2 310ul AKX, HBHk, B, xR
49 0. 9ml 7K A, 3 20 2ml LA K, REFB#E, 5 eE 5 50 Bio—
Rad Ag 1 —X8( P&, #,100—200 B ) & -F % 44z _E (Bio—Rad Lab-
oratories, Hercules CA), X %421k .110ml 32L& K%,2) A 5mi
SmM w2 A EL = 44/60mM P 8§ #hsk, 35ml IM P BL4R/0. IM T BRik,
M3 F 3K 6N, B Il i Tml PR F iR, G R A
ORAF) 6 50uL 4695, 5 AR I T T8, 3F 2 Tml PSR 0K b iHE
ihH & 4 5 4Gk 40 o CRRBEILEL 8. 3) 4 49 DPM 5 500 A7 &
482 (3R N 89 PHIWUEE 8. ) 69 DMP BeAl, 006 &7 A8 o Jhoalik
<-4 ¥ 7 P A 69 ARERCH]IUEEBS 3R An6h B -2k, b AN 4910 S
g de ) BARR LTI AA S B AF B8 (R L5 R 4 2) 1 21 69 re il 4e
Ped% . REWDIEHEACAL A2 4] D R ol 2SR WA AR NS A ik
Bk 15 5 69 BB ILEL SRS 5 6 dp Bk ) . T L AmScabdil 3 694 A dh
o i ki S04 P 45 A NKA 75 S 60 BAEAIUELES 5 50 & UCLL(E )
M, SKLKB82# 3 fm it (B 1b) P 65 $n 4% 49 JPli'#ua‘ééfJ'JéwlM’Fm o St
M b AG o S alR PO BB IR B AR R 49T S w2 —1L
AW P A S A G K ok B, AR Y, KA 3 691 il
) if e, 0 R ¥R 8 e 43 48 NK) (/& UCLL %0 9 1) 40 NK, (2
SKLKBBZ #3 g, L) M Ay 2 th, A A Eoh it X (Hlde £ la v Lb
) B 47 Schild 447, AL 3K A5 SE M A ARAE N 3R L ) AR, IR N
DAz R, pA2 R BB P A R IR R 69 0 2S04, 1 A 40 R4 ¥ F
& N F T ARG B BIFE] 59, R 3 HLAE 4] 3A5A A2 20 694k,
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S e kst SRR AE A0 P 40 iy 8 NKA B BAGHE 7, (X108 40 L

& F A EIIER NK A NK, B, &R LT~ 44

RIS AB B BE AT S LR E R, CRJZMS RS EN,
A 3t Bk SRR E )

NKio 2 & NK2 4 %

'ﬂ:l%#h pA; ﬁ'?‘ pA; 4:}.'?

F A4 3 7.91 0.90 8.75 0.73
(7.718.23) | (0.65-1.15) | (7.78-9.72) |(0.49.0.97)

F k4 SA 7.32 117 723 ] n
- (4.84-980) | (0.41.1.93) | {6.93-7.77) [(0.99-1.23)

3 64 20 8.19 1.03 8.67 1.00
' 737500 | (078128 1 (820-914) }(p§3-1.37)

F ) 6948 A AL A 4 B AT AR 2—3 A5 88 49 Schild 247 69 F 39

(959 B AT,

5 364) 16 |

o P AR A A RR LU P R G 2R A9 R A AE N
14 B RHE R AR P Evans 2 Rt 6 B AR 045 P AT A %ém

it 5 Eta i akdd T GG, B0 R X Etu &R, B 5124 Evans 2

F 4+ (20mg/kg, MRz 4, A 0. 9097 NaClisidm $1 &), iz 4384t | &

Rt I ISE R B EE L P R v‘i%P 4 Jii (0. 3nmol/kg) , 5 %~

45 0 50ml 0. 0% NaCl 7%k 47 Ho A IR & 05 370 F 1 3 69 SR #t,

Tod LR A X UR AT AR E, BT 50CATRE Y ER
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24 W ERSAKLE T O200M)H RALE, AEAR(RESEH, A
WA B AR F6GE, MBS BT EDso (4 P 40 % $ 6
de F 5 G shik Akl 509 PTE £ajiL o4 R E),

B 2 &9 T %5643 65408403 P 4K 69 0%  AF F i
SatBFERFA LG HAENGR, X HERPIREP 3
49 1b S 4 Bk P A2 3 NK, 2RI 6916 ,

AP AREFGRAE T LXK G BHGIHER",
0,4 T Kbl 3 65400 MR (+)—H % F Ak f 5364 20A 6948
Siphde b, REERA T ZBS MR FIRE G NK—] & R
., |
f 4 2 P A Fi ik 69 0% BRI A2 3 5 & ol a9 Ao 0 4E R

e EDsp (ma/kg)
R A - 0.17(0.004-0.274)
%76 4] 20A 0.20(0.004-0.31)

AF (5% FAEML) , w24 P A AT 2 58 Mk 4t e dh, £
EDsoflL I, £ 041 0 3 A¥ R, K AP RF E 540 4 2888,
5 64 17
A A AR AR B NKA Fo thtin g 05 69 oLk B 49 B2 A AE M

& ¥ 4k 5285 % 4% JA Duncan Hartley 1% & (250 —350g) ;i 82798
B G TARN 4 Pk L KR, B 6 444969 % 4K Phethysmography , J5
H oA~ A A R, FAE T A& W Validyne DP45—16 4
B BBREINAAFE L ZONETHRRA - HAECEROFNT

— 183 —



FRAER fo LR EHS ., SUFHRE SR E o sLE A4
Bl AT B AR, B o TR 6 b2, % 4 4R F o0 44
iy R kAR R RHREF T RS A B EREEALE
Sl e Vil A d 2k 48 ) DT2821A $3%3ID M, K E MGG E N5 %
BF, 100 KEA/A /0 dhbhid BT ESAE, AT @Ay
V4R AR IR e b fo Bk JE ) 208} MR 40 A4 e 1 4
& SHat Rt T IE ARG AR, AAC KM R AR IR R 9] 69 B AL 4G
JE o SR A B4 e L XL IR B 40 ) 4 JE ) B SRR A R o FRie v
D CH ML AL TR B ), T B 6B J 4 (SRES; U o A vivek, 49 4 A7
VR R 5&»':t.'éﬁff#.siag;h;:ﬂ-i‘lﬂiﬁ.iﬁkﬁflf.ﬁﬁ FF i s Ml T AR 8] F
wh Y AR IEH /R A, i fe PCAT 285 it AL L& 4 4% V U-
NIX B:4E 4 4 k. PR E R XA Adbia fLE /) 2330455 ST
Ty ARSI BLE ) B #4697 VAL IR 44 &) AL £% (Labored ) v w8 -£6
MH %,

f B SR R P A E T A & AP A s Y
oy FL) , 4 J§) Devilbiss Ultraneb 99 A¢ & F4LZ4F44 T 19 24 UF #) |
(0. 33ml/ 4, el Fhdl, AAE A RFERAT A T L o dbadabvpel
AR 2R R, AR IR0 T &M WE 6 L AT AR, I
AT ALK 2 B 69 B o B AR AR A B 69 P AL AL 8
L B, APk A TR G R A A 0.05%, b B E Y
0. 001% . A F BT A £ 2B k45 A1 89 B0 a8 B ) An e S8R 3k 42 7 49
K (PHT. 4), 75 A g AT PR A BT, AIA Y MR AR R B
et AR ERAT 20 SRR A B R A E A LEF R Lo R

HORSGEF AT ER),
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& 6,2 NKA i 6y BB A& BGBRERNENT R
75 3,20A Au SA 6910842t NKA A, F 335 G ) vfofLak B 69 Holy”
FIT AT 40 & 47 AR 1R, NKA &, F 5169 % vh, 12 8 R I e 28 i MK ohy B 69
2 B ooR B 2 69 2k B A 0 R A 7] AL vpol B A e B 18] B R (K
REMEGE) K XA Hoh R R F R, ey R EAK, 2
NKA i% $é9a mes Rl EMABR, ZRHERYN, IS HER
SOMIRSRE b he g & 4 NK, R ikIEIREA .

&6
NKA %% # 7= £ 69 820 SRk B AW 91 16

R R X | B AE (sec)
i A ) 100% (37/37) 397 + 29.5
5564 3
5 mg/kg 86% (6/7) 394 + 32
10 mg/kq 60% (6/10) 801 % 104
5 744 20A
1 mq/kg 100% (10/10) - 451 + 30
5 mg/kg 90% (9/10) 706 + 82
10 mq/kq 70% (7/10) 829 + 105
% #45 BA
5 mg/kg 60% (3/5) 654 + 37
10 ma/kg 54% (7/13) 608 & 65
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£ NKA R ZH0. 059 A4 AH 20 MM B4, &34
o 69 AL R TR A 69T Y b AR AR U R G HEANFE S—
37 RIE K.,

s A E R CdeT TR IR S of il F 6 E AT Z AR Ak
B P 4 Jf A= NKA, 3 J5 € 11157 vA5- 3145 M T NK, A NK 52 1k, AR
A ke vhol B, 356 AR) 3A Fu 20A 69100 4 A skt £ I8 § 69
H A Fe ) (LA 72) T AR T JofoB B 2 4, 18 R BLAG R
XD SER TE T RL A A PN & LR

5276 48) 3A Fo BA 69404 O IRE F N, LRI ik LF AR
FLCR A 76), ik dt 38R 324640 3A,20A Av SA 6940 & o Fp il 3k
Wk AL R A R B L SOOI AR T vk T BER SLAY R R A
T,
o 7a Motk 2B LA RIS Bl R A LA RO AR

AR IE BN 6 1RSI 38 40 H)

T 4 TCREEC NI
3 Ao
WK 2! ) 100% (60/60) | 286+ 143 | 1.09+005 | 1044088
35640 SA
10 ma/kq 89% (7/8) aB0+80 | 0834018 | 85019
5% 3647 20A |
imatkg | 77.8% (7/9) 3142 1.0 + 0.1 9.9 +27
2.5 ma/kq 100% (10/10) | 426 + 57 0.6+ 0.1 B3+ 16
5 mg/kg 44.4%(4/9) | s97+186 | 08+006 | 44+19
10 mq/kq 55.6% (5/9) 592 + 71 0.8 + 0.1 33+ 11
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P BB A R B 35T P AR 60 5 M 2 69 2 AR 49 T3y 4l A B39 R A
2. AT R RE L E R0, 001 20 S B B IRIEHA KRR
St . % SRE 2 Ao 2tk M akdick 49 19 -4 9 ot 498 /9% &R 3K
£ 7o SRR A K A AR L GGl B 6T AR

o AR 1A 69 i B 38 AR A
&t e X BEGE) | BEAED SRE %
, . 0 |
{mmH>0)
LSk 100% (28/28) | 335+32 | 0800 | 7.9+ 1.1
55647 3A
25 mg/kg 80% (8/10) | 424+120 | 07+02 } 46*1.0
50 mag/kg 70% (7/10) { 434+152 | 04+0.1 | 28+08
100 ma/kg 50% (5/10) 360+ 120 | 0.4 +0.1 21+ 05
L4405
25 mg/kg 66.7% (6/9) 253+47 | 07%0.1 44+ 1.2
50 ma‘kq 85.7%(6/7) | 384%85 | 05%01 49+19

Bk AR R B 4 P AR 69 B A B ) BB 4P A P9 AR R
"ﬁoﬁﬁ%ﬁm%m%%#ﬂwmmw@ﬁ1mﬁnm&u@¢m
B % SRE $k A 4 R dkak 69 19 A-5b 1A ot SR 69 ool /74 v K
#. -
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