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TRICYCLIC COMPOUNDS AND PBK INHIBITORS CONTAINING THE SAME
(57)摘要

本發明提供式I之三環化合物。此化合物為PBK抑制劑，有用於治療PBK相關疾病，包括癌

症。



1503323
TW 1503323 B

R4 3R.
Y
H
X

R2

'Ν pi
I

式I

Tricyclic compounds of formula I are provided. These compounds are PBK inhibitors, and are useful 
for the treatment of PBK related diseases, including cancer.
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六、發明說明：

【發明所屬之技術領域】

本發明係關於一種抑制PBK活性的化合物、一種製備 

該化合物的方法，及含有該化合物當做活性成分的醫藥組 

合物。

【先前技術】

先前的研究顯示PDZ結合激酶(PBK)為一絲胺酸/蘇胺 

酸激酶，其係關於雙專一性絲裂原活化的蛋白質激酶激酶 

(MAPKK)家族(Abe Y, et al. , J Biol Chem. 275: 

21 525 - 21 531, 2000, Gaudet S, et al. , Proc Nat 1 Acad 

Sci. 97: 51 67 - 51 72, 2000 and Matsumoto S, et al., 

Biochem Biophys Res Commun. 325: 997 - 1 0 04, 2004) ° 

PBK由於其在高度增殖的精母細胞中的重要角色，亦指出 

其涉及有絲分裂(Gaude t S, et al. , Proc Nat 1 Acad Sc i. 

97 : 51 6 7 - 51 72, 2000 and Fuji buch i T, et a 1., Dev

Growth Differ. 47 : 637 - 44, 2005) ° 事實上 5 在睪丸觀 

察到大量的PBK表現，而在其他正常器官幾乎未偵測到PBK 

表現(Park JH, etal., Cancer Res. 6 6 : 91 86-95, 2 0 0 6) ° 

PBK調節細胞周期進行。依此，其顯著的過度表現在臨床 

上的乳癌樣本(Park JH, et a 1. , Cancer Res. 66 : 91 86-95, 

2006)' Burki 11 氏淋巴瘤(Simons-Evelyn M, e t a 1. , B1 ood 

Cells Mol Dis. 27: 825 - 829, 2001 )及許多惡性血液病

中觀察到(Nandi A, et a 1. , B1 ood Cells Mo 1 Dis. 32 : 

240-5, 2004)。
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對於睪丸的免疫組織化學分析顯示在曲精小管的外部 

區周圍有PBK蛋白質表現，於此處係發生精子生殖細胞的 

重複有絲分裂接著發生減數分裂(Fu j ibuchi T, et al., 

Dev Growth Differ. 47 : 637 - 44, 2005) ° 尤其，在前期 

與中期，在乳癌細胞的凝聚的染色體周圍偵測到有PBK的 

次 要細胞 的定位(Park JH, et a 1. , Cancer Res. 66: 

9186-95, 2006)。再者，利用基因專一性siRNA將PBK表 

現擊低(knockdown)造成胞質分裂的障礙'且接著造成癌 細 

胞的細胞凋亡(Park JH, et a 1. , Cancer Res. 66 : 91 86-95, 

2006)。此等顯示PBK在有絲分裂、睪九細胞及癌細胞中的 

關鍵功能。

歸結起來，PBK專一性抑制劑可用於當做廣譜系癌症 

的藥物。PBK對於癌症治療為優異標靶的理由如下：i)在 

正常器官幾乎不表現(除了睪丸以外)；ii)在臨床癌症樣 

本中時常過度表現；iii)其為一相關於細胞有絲分裂的 

必要功能的絲胺酸/蘇胺酸激酶。

本案發明人等已發現到三環化合物可選擇性地抑制 

PBK的活性。

【發明內容】

本發明的一目的在於提供一種PBK抑制劑，其對於PBK 

有高抑制活性。

本發明的另一目的在於提供一種製備此種抑制劑的方 

法。

本發明的又一目的在於提供一種醫藥組合物，其包括
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此化合物、其在醫藥上可接受的鹽、水合物、溶劑合物或 

異構物。

依照本發明之一態樣，提供一種式（I）的化合物、其在 

醫藥上可接受的鹽、水合物、溶劑合物或異構物。

或其在醫藥上可接受的鹽，

I 其中R1 ' R2 ' R3及R"各自獨立地為選自由以下構成的群組

的基團：

氫原子、

■ 徑基、

鹵素、

氯基、

硝基、

胺基、

C 1 - C6烷基、

C2-C6烯基、

C2-C6烘基、

C3- C 1 0環烷基、

5
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C 3_ C 1 0環烯基、

Cl _C6烷氧基、

C6-C10 芳基、

二氫茴基、

雜芳基、

3至8員雜環烷基、

-OSO2CH3、

-OSO2CF 3、及

-CONH2，

其中R1至R°的各基團選擇性經選自由以下取代基A所構 

成群組的取代基取代：

取代基A:

軽基；

側氧基U0）;

氯基；

鹵素；

Ci-Ce烷基（其中Ci-Ce烷基選擇性經選自由以下取代基B 

所構成群組的取代基取代）；

Cs-Cio環烷基［其中C3-C10環烷基選擇性經氯基、或經 

-NR3!R32取代的C1-C6烷基所取代（其中叩 與R32各自獨立 

地表示氫原子或Ci-Ce烷基）］；

-NR2,R22 ［其中R空與 胖各自獨立地表示氫原子或C1-C6 

烷基（其中Cl -C6烷基選擇性經二（C1-C6烷基）胺基、Cl -C6 

烷基磺醯基（-SO2（C1-C6烷基））或3至8員雜環烷基取代）］;
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C.-Ce烷氧基｛其中C1-C6烷氧基選擇性經鹵素、3至8 

員雜環烷基（其中該3至8員雜環烷基選擇性經Ci-Ce烷基 

取代）或-NR33R34 ［其中R33與R3"各自獨立地表示氫原子、

• Ci-Ce烷基（其中Ci-Ce烷基選擇性經Ci-Ce烷基磺醯基或二

• （C.-Ce烷基）胺基取代）、或Ci-Ce烷基磺醯基］取代｝；

V -S02NR23R24 ｛其中胖 與胖各自獨立地表示氫原子'Ci-Ce

烷基［其中該Cl -C6烷基選擇性經殛基' Cl -C6烷氧基 '鹵

■ 素、C3-C10環烷基、或-NR35R36取代（其中R35與R36各自 

獨立地表示氫原子或Cl -C6烷基）］' C3-C10環烷基（其中該

C3-C10環烷基選擇性經C1-C6短基烷基取代）、或3至8員 

雜環烷基；或R23與R24可一起形成3至8員雜環烷基，其 

中該3至8員雜環烷基選擇性經胺基取代｝;

° Ci-Ce烷基磺醯基（其中該Ci-C6烷基部分選擇性經輕基取

W 代）；

C1-C6烷基磺醯基胺基（-NHSO2（C1-C6烷基））［其中該Ci-Ce 

• 烷基部分選擇性經-NR37R38取代（其中R37與R38各自獨立

地表示氫原子或Cl -C6烷基）］；

3至8員雜環烷基｛其中該3至8員雜環烷基選擇性經 

-NR39R40（其中R39與 科各自獨立地表示氫原子、C.-C6烷 

基、或Ci-Ce烷基磺醯基）、C「C6烷基［其中該C.-Ce烷基 

選擇性經-NR41R42取代（其中R41與R"各自獨立而代表氫 

原子或C.-Ce烷基）］、幾基、或C.-Ce烷基磺醯基取代｝;

雜芳基；

-C00R"（其中R"表示氫原子或C.-Ce烷基）；及

S
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-COR12 ［其中 补2表示Ci-Ce烷基、C3-C10環烷基、氯基甲 

基、-NR25R26 ｛其中R25與科各自獨立地表示氫原子、或 

C1-C6烷基［其中該Ci-Ce烷基選擇性經超基或-NR43R44取 

代（其中 R43與 各自獨立地表示氫原子或 Ci-Ce烷 

基）］｝、或3至8員雜環烷基，其選擇性經Ci-Ce烷基取代］、 

取代基B:

鹵素；

痙基;

氯基；

3至8員雜環烷基（其中該3至8員雜環烷基選擇性經 

C 1 ~ C 6烷基、翹基、胺基、C 1 ~ C6胺基烷基、或經C2-C7烷基 

氧疑基胺基取代的Ci-Ce烷基所取代）；

-NR51R52 ｛其中R51與旷各自獨立地表示氫原子、Ci-Ce 

烷基［其中該Ci-Ce烷基選擇性經Ci-Ce烷基磺醯基、或選 

擇性經-COOR53取代的3至8員雜環烷基取代（其中/3表 

示氫原子或Ci-Ce烷基）］、3至8員雜環烷基、Ci-Ce烷基磺 

醯基、C3-C10環烷基、-COR55（其中R55表示Ci-Cs烷基）、 

-COOR56（其中IT表示C6烷基）、或-CONR57R58（其中R57與 

肿各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基）｝;及

-COOR54（其中 曾表示氫原子或Ci-Ce烷基）］;

其中R3為氫原子或Ci _C6烷基；且

其中 一X—Y—z — 為選自由以下構成的群組的構造：

(i) -S-CR7 = CR6-、

(ii) -CH2-CH2-CH2-、

s
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（iii） -NH-CH=CCH3-、及

（i v） -N = CH-S- *

其中R°為

氫原子、

” Μ基、

V Cl _C6 烷基、

Ce-Cio芳基（其中該Ce-Cio芳基選擇性經遞基取代）、或

■ 3至8員雜環烷基［其中該3至8員雜環烷基選擇性經

-NR61R62取代（其中科 與貯各自獨立地表示氫原子或C>-C6

烷基）］'及

其中R?為

氫原子、

·■ C1-C6烷基｛其中該Ci-Ce烷基選擇性經罐基、-NR71R72 ［其

中R71與R72各自獨立地表示氫原子、C.-Ce烷基（其中該 

Ci-C6烷基選擇性經二甲基胺基取代）、Ca-C.o環烷基（其中

• 該C3-C10環烷基選擇性經胺基取代）、或3至8員雜環烷 

基］、或3至8員雜環烷基（其中該3至8員雜環烷基選擇 

性經Ci-C6胺基烷基取代）取代｝、

C6-C10芳基（其中該C6-C10芳基選擇性經翹基取代）、或

-COR73 ｛其中表示3至8員雜環烷基（其中該3至8 

員雜環烷基選擇性經胺基取代）、或-NR74R75 ［其中R74與 

R"各自獨立地表示氫原子、3至8員雜環烷基、或Cs-Cio環 

烷基（其中該Ca-C.o環烷基選擇性經胺基取代）］｝。

需注意在本說明書及附帶的申請專利範圍中使用的單

S
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數形「一」及「該」，除非在上下文有明確指出，否則包 

括複數參照。因此，對實施例而言，參照「一基團」，係

參照於一或更多基團。

【實施方式】

（具體例之 敘述）

於本發明中 「烷基」意指直鏈或分支鏈的煙基，其

不包括任何雜原子或不飽和碳碳鍵。Γ Cl -C6烷基」意指具

有1-6個碳原子的烷基。「C1-C4烷基」 意指具有1-4個

碳原子的烷基。

r C1-C6烷基」例如包括但不限於：甲基、乙基、1-丙

基、2-丙基、2 -甲基-丙基、2-甲基-2-丙基（第三丁基 

（1,1 -二甲基-乙基），1- 丁基、2 -丁基、1-戊基、2-戊基、

3-戊基、2-甲基-1-丁基、3-甲基-1-丁基、2-甲基-2-丁基、 

3 -甲基-2- 丁基、2,2-二甲基-丙基' 1-己基、2 -己基、

3-己基、2-甲基-1-戊基、3-甲基-1-戊基、4-甲基-1-戊基、

2-甲基 -2-戊基、3-甲基-2-戊基、4-甲基-2-戊基、2-甲基 

-3·•戊基、3-甲基-3-戊基、2, 3-二甲基-1-丁基、3, 3-二甲 

基-1- 丁基、2,2 - 二甲基-1- 丁基、2 -乙基 -1- 丁基、3, 3 - 

二甲基-2 -丁基5及2, 3-二甲基-2- 丁基。

本發明中，「烯基」代表直鏈或分支鏈煙基，其包括 

1或更多不飽和碳碳鍵5且不包括任何雜原子。「C2-C6烯

基」意指有2-6個碳原子的烯基。

「C2-C6烯基」例如包括但不限於：乙烯基（ethenyl）、

1 -丙烯基、2-丙烯基、3 -丙烯基、2-甲基-丙-1-烯-1-基（2-

10
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甲基-1-丙烯基），2-甲基-丙-1-烯-3-基（2-甲基- 2-丙烯

基）' 丁 -1- 烯-1- 基、丁 -1- 烯-2- 基、丁 -1 - 烯-3 -基、丁 -2-

烯-1-基、丁-2-烯-2-基、戊-1-烯-1-基、戊-1-烯-2-基、

戊-1-烯-3-基、戊-1-烯-4 -基、戊-1-烯-5-基、戊-2-烯-1- 

， 基、戊-2-烯-2-基、戊-2-烯-3-基（1-乙基-1-丙烯基）、戊 

w - 2- 烯-4- 基、戊 - 2- 烯-5-基、2- 甲 基 - 丁 -1 - 烯-1- 基 ' 2-

甲基- 丁-1 -烯-2-基、2 -甲基- 丁 -1-烯-3-基、2-甲基- 丁 -1 -

烯-4-基、2-甲 基-丁 -2-烯-1-基' 2-甲 基-丁 -2-烯-3-基、

2-甲 基- 丁- 2 -烯-4-基、3-甲 基-丁-1-烯-1-基' 3-甲 基-

T -1 -烯 -2- 基、3- 甲基-丁-1- 烯-3- 基、3- 甲基-丁 -1- 烯-4-

基、2, 2-二甲 基-丙-1-烯-1-基、2, 2-二甲基-丙-1-烯-2-

基、己-1-烯-1-基、己-1 -烯-2-基、己-1-烯-3-基、己-Ι­

ο 烯-4-基 ' 己-1 -烯-5-基、己-1 -烯-6-基、己-2-烯-1-基' 

υ 己-2-烯-2-基、己-2-烯- 3-基、己-2-烯-4-基' 己-2-烯-5-

基、己-2-烯-6-基、己-3-烯-1-基 ' 己-3-烯-2-基、己-3-

• 烯-3-基、2-甲基-戊-1-烯-1-基、2-甲基-戊-1-烯-3-基、

2- 甲 基-戊-1-烯-4-基、2-甲 基-戊-1-烯-5-基、2-甲基-

戊-2-烯-1-基、2-甲基-戊-2-烯-3-基、2-甲基-戊-2-烯-4- 

基、2-甲基-戊-2-烯-5-基、3-甲 基-戊-1-烯-1-基、3-甲 

基-戊-1-烯-2-基、3-甲基-戊-1-烯-3 -基、3-甲基-戊

烯-4-基、3-甲基-戊-1-烯-5 -基、3-甲基-戊-2-烯-1-基'

3- 甲基-戊-2-烯-2-基、3-甲基-戊-2-烯-4-基、3-甲基-

戊-2-烯-5-基、4-甲基-戊-1-烯-1-基、4-甲基-戊-1-烯-2-

基、4一甲基—戊—1 —烯一3—基、4一甲基—戊一 1 —烯—4—基' 4一甲
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基-戊-1-烯-5 -基、4-甲基-戊-2-烯-1-基、4-甲基-戊-2-

烯-2-基、4-甲基-戊-2-烯-3 -基、4-甲基-戊-2-烯-4-基、

4-甲基-戊-2-烯-5-基 2, 3- 二甲基 -丁 -1-烯 -1- 基、2, 3-

2, 3 -二 甲基-丁-1-烯-3-基 2, 3-二甲基-丁 -1-烯-4-基

二 甲 基-丁-2-烯-1-基 3, 3- 二甲基-丁-1-烯-1- 基

二甲基-丁 -1-烯-2-基 3, 3-二甲基-丁-1-烯-4-基 2-乙

3, 3 -

基-丁- Ι-烯-1-基、2-乙基-丁 -1-烯-3-基、2-乙基-丁 -1-

烯-4-基、3-乙基-丁-1-烯-1~基、3-乙基-丁-1 -烯-2-基、

3 -乙基- 丁-1-烯-3 -基、3 -乙基- 丁-1-烯-4 -基、2-乙基-

T - 2 _烯-1-基、2-乙基- 丁 -2-烯-3-基'及 2 -乙基-丁 -2-

烯-4-基。

本發明中，「烘基」係指直鏈或分支鏈煙基，其包括 

至少1個碳碳參鍵且不包括任何雜原子° r C2-C6烘基」意 

指具有2-6個碳原子的烘基。

「C2-C6烘基」例如包括但不限於：乙烘基，1-丙烘基， 

2-丙烘基，3-丙烘基，2-甲基-丙-1-烘-1-基、2-甲基-丙

-1-烘-3- 基、丁-1 - 烘-1- 基、丁 -1-烘 -2- 基、丁-1 - 烘-3 -

基、丁-2-烘-1 -基、丁-2 -烘~2-基、戊-1-烘-1-基、戊-1-

烘-2-基、戊-1-烘-3-基、戊-1-烘-4-基、戊-1-烘-5-基、 

戊-2-块-1-基、戊-2-烘-2-基、戊-2 -烘-3-基、戊-2-烘-4- 

基、戊- 2-烘- 5 -基、2 -甲基- 丁 Τ -块-1-基、2-甲基- 丁-1 - 

烘-2-基、2-甲基-丁 -1-焕-3-基、2-甲基-丁-1-烘-4-基、 

2-甲基-丁-2-烘-1-基、2-甲基-丁-2-烘-3-基、2-甲基- 

丁 -2 -烘- 4- 基、3- 甲 基- 丁 -1- 块-1- 基、3- 甲 基-丁-1- 烘-2 - 

12
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基、3-甲基-丁 -1 -烘-3-基、3-甲基-丁 -1 -烘-4-基' 2, 2- 

二甲基-丙-1-烘-1-基、2,2-二甲基-丙-1-焕-2 -基、己-1- 

烘-1-基、己-1-烘-2-基、己-1-烘-3-基、己-1 -烘-4-基、

' 己-1 -烘-5-基、己-1 -烘-6-基、己-2-烘-1-基、己-2-烘-2-

* 基、己-2-烘-3-基、己-2-烘-4-基、己-2-烘-5-基、己-2-

V 烘-6-基、己-3-烘-1-基、己-3-烘-2-基、己-3-烘-3-基、

2- 甲基-戊-1-烘-1-基、2-甲基-戊-1-烘-3-基、2 -甲基- 

戊-1-烘-4-基、2-甲基-戊-1-^-5-基、2-甲基-戊- 2-烘-1- 

基、2-甲基-戊-2-烘-3-基、2-甲基-戊-2-烘-4-基、2-甲 

基-戊-2-烘-5-基、3-甲基-戊-1-烘-1-基、3-甲基-戊-1- 

烘-2-基、3-甲基-戊-1-烘-3-基、3-甲 基-戊-1-烘-4-基、

3- 甲基-戊-1-烘-5 -基、3-甲基-戊- 2-烘-1-基' 3-甲基-

- 戊- 2-烘- 2-基、3-甲基-戊- 2-烘-4 -基、3-甲基-戊-2-烘-5 - 

» 基、4 一甲基一戊—1 一烘一 1 —基、4 一甲基—戊一 1 一烘一 2-基、4 一甲

基-戊-1-烘-3-基、4-甲基-戊-1-烘-4-基、4-甲基-戊-1-

• 烘-5-基、4-甲基-戊-2-烘-1-基、4-甲基-戊-2-烘-2-基、

4- 甲 基-戊-2-烘-3-基、4-甲 基-戊-2-烘-4 -基、4-甲 基- 

戊-2-烘-5-基

丁 -2-烘 -1-基

T -1-烘-2-基

、2,3-二甲基- 丁-1 - 烘-1-基、2, 3-二甲基-

丁 -1- 烘 -3-基 、2, 3- 二甲基 - 丁-1- 烘-4 - 基 ' 2, 3- 二甲基- 

、3, 3- 二甲基 -丁 -1- 烘-1-基、3,3-二甲基-

' 3, 3-二甲基- 丁-1-烘 -4-基、2-乙基-丁 -1-

块-1-基、2-乙基-丁-1 -烘-3-基、2-乙基-丁-1-烘-4-基、

3-乙基-丁-1-烘-1-基、3-乙基-丁 -1-块-2 -基、3-乙基-

"Γ -1- 烘 -3- 基、3- 乙基-丁 -1- 烘-4- 基、2- 乙基-丁 - 2- 烘-1- 

13
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基、2-乙基-丁-2-烘-3-基5及2-乙基-丁 -2-烘-4-基。 

本發明中，「烷氧基」係指以-0R代表的基團，其中R 

為烷基。

r C.-Ce烷氧基」意指有1-6個碳原子的烷氧基»r C1-C4 

烷氧基」 係指有1-4個碳原子的烷氧基。

Γ Ci-Ce烷氧基」例如包括但不限於：甲氧基、乙氧基，

1 -丙氧基、2-丙氧基、2-甲基-1 -丙氧基、2-甲基-2-丙氧 

基、1 -丁氧基，及2-丁氧基。

本發明中「環烷基」係指飽和碳環系。「C3-C10環烷 

基」係指3-10員環烷基。

Γ C3-C10環烷基」例如包括但不限於：環丙基、環丁基、 

環戊基、環己基、環庚基、環辛基、及金剛基。例如5 3-8 

員環烷基也包括在 「C3 - C10環烷基」。

本發明中「C3-C.0環烯基」係指具有至少1個雙鍵（兩 

相鄰的S?2碳原子）之3至10個碳原子的環狀不飽和脂肪 

族悭基。

「C3-C10環烯基」之特定例包括環丙烯基、環丁烯基、 

環戊烯基、環己烯基、環庚烯基，及環辛烯基。

本發明中「Ce-Cio芳基」係指6至10個碳原子的芳香 

族環狀煙基。

「C6-Cio芳基」之特定例包括苯基、1-荼基及2-蔡基。 

本發明中「鹵素」係指氟原子、氯原子、澳原子或碘 

原子。

此處使用的用語「雜原子」意指硫原子、氧原子或氮

14
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原子。

本發明中，「胺基」係指以-nh2表示的基團，其氫原 

子可各選擇性以取代基取代。

本發明中「C1-C6烷基胺基」係指鍵結於該C 1 _ C6烷基

r 的胺基。

V 「C1-C6烷基胺基」例如包括但不限於：甲基胺基、乙

基胺基、丙基胺基、異丙基胺基、正丁基胺基、第二丁基 

. 胺基、第三丁基胺基，及2-乙基丁基胺基。

本發明中「二（Ci-C6烷基）胺基」，係指鍵結於2個上 

述定義的「C1-C6烷基」的胺基。

「二（Ci-Ce烷基）胺基」之特定例，包括二甲基胺基、 

二乙基胺基、二丙基胺基、二異丙基胺基、二正丁基胺基、

• 二第二丁基胺基、二第三丁基胺基、及二-2-乙基丁基胺基。

y 本發明中「C2-C7烷基氧炭基胺基」，係指以（Cl -C6烷

基）-0-C = 0-NH-表示 的基團，或如上定義的「Ci-C6烷基」

• 鍵結於-0C0NH-的基團。

本發明中「C1-C6胺基烷基」5係指胺基鍵結於上述定 

義之「C1-C6烷基」的基團。

本發明中「C.-C6 基烷基」 ，係指1或更多個翹基 

鍵結於上述定義的「C1-C6烷基」的基團。

本發明中，「磺醯基」係以-S02 -表示的基團。

本發明中5 r Ci~C6烷基磺醯基」係指R-SO2-其中R 

為該Ci-Ce烷基。「Ci-s烷基磺醯基」係指R-S02-其中R 

為Cl -C4烷基。

15
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「Ci-Ce烷基磺醯基」例如包括但不限於：甲基磺醯基、 

乙基磺醯基、丙基磺醯基、異丙基磺醯基、正丁基磺醯基、 

第二丁基磺醯基、第三丁磺醯基，及2-乙基丁基磺醯基。

本發明中，「C6 - C10芳基磺醯基」係指R-S02-，其中 

R為該Ce-C1 ο芳基。

「Ce-Cio芳基磺醯基」例如包括但不限於苯基磺醯基。 

本發明中「C「C6烷基磺醯基胺基」係指R-SOz-NH-， 

其中R為 「Ci~C6烷基」°

「ClC4烷基磺醯基胺基」係指R-SO2 - NH- '其中R為 

R-S02-NH-、其中R為「C.-C4烷基」。

「Ci-Ce烷基磺醯基胺基」例如包括但不限於甲基磺醯 

基胺基、乙基磺醯基胺基、丙基磺醯基胺基、異丙基磺醯 

基胺基、正丁基磺醯基胺基、第二丁基磺醯基胺基、第三 

Τ'磺醯基胺基、及2-乙基丁基磺醯基胺基。

本發明中，「亞磺醯基」係以-S0-表示之基團。

本發明中，「C1-C6烷基亞磺醯基」係指R-SO其中 

R為該Ci-Ce烷基。「Cl-C4烷基亞磺醯基」係指R-SO-其 

中R為C1-C4烷基。

「Ci-Ce烷基亞磺醯基」例如包括但不限於甲基亞磺醯 

基、乙基亞磺醯基、丙基亞磺醯基、異丙基亞磺醯基、正 

丁基亞磺醯基、第二丁基亞磺醯基、第三：Γ亞磺醯基，及 

2-乙基丁基亞磺醯基。

本發明中「雜芳基」係指包括選自0、S及N當中至少 

1種雜原子的單環或稠合雜環基。當該芳香族雜環基為稠

16
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合環時 > 包括部分氫化的環者也包括在「雜芳基」。

此種雜芳基例如：口比哇基、囈哇基、異嗟哇基、囈二0坐 

基、咪哇基、咲喃基、囈吩基、曙哇基、異聘哇基、毗咯 

' 基、咪哇基、(1,2,3)- 及(1,2,4)-三哇基、四哇基、哌喃

• 基、。比呢基、囉唳基、毗哄基、嗒哄基、嚨嘛基、異11·#

▼ 基、四氫異唾啡基、苯并咲喃基、異苯并咲喃基' 0引噪啡

基、口引喙基、異口引喙基、口引哇基、苯并咪哇基、苯并三哇 

. 基、苯并聘哇基、苯并囈哇基、苯并［力］囈吩基、(1,2)-及

(1, 3)-苯并嗨硫醇、暁烯基、2-側氧基晓烯基、苯并囈二哇 

基、嚨哄基、駄哄基、嚓口定基、唾陽嘛基、囈。坐嘛·基、辛啡 

基、咔哇基、四氫異0f1#基、四。坐基'［1,2, 4 ］三氮基［1.5-曰］ 

毗噪基、毗咯并［2,3-力］毗咲基，及2,3-二氫苯并曙哇

• 基。

». 較佳例包括：毗。坐基、咲喃基、嗟吩基、毗除基 '囉唳

基、四氫異唾啡基、11引唏啡基、口引哇基、苯并咪哇基、苯

• 并聘哇基、四氫異嗖啡基、四哇基、［1,2,4］三氮基［1. 5-a］

。比吹基、1〃-毗咯并［2,3-力］毗唳基、及2,3-二氫苯并聘哇 

基。

本發明中「3至8員雜環烷基」係指非芳香族單價3

至8員環，其在形成環的原子中包括1至3個雜原子，且 

可在該環中具有1個雙鍵。

「3至8員雜環烷基」例如 包括：氮丙除基(aziridiny 1 ) ' 

三亞甲亞胺基(azetidinyl)、毗咯噪基、咪哇噪基、哌噪 

基、哌唠基、氮雜環庚烷基(azepany 1)、嗎啡基、環氧丙

5
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烷基（oxetany 1 ） j及1,2,5,6-四氫©比唳基。

鹽係定義為由酸與鹼的中和反應形成的產物。鹽為離 

子化合物，由陽離子（帶正電的離子）與陰離子（負離子）組 

成，使得該產物為電中性。此等成分離子可為無機或有機。

水合物係用在無機化學與有機化學的用語，用於指出 

該物質包括水。溶劑合物係指於溶液中的分子與溶劑分子 

錯合。異構物為有相同分子式但不同結構式的化合物。尤 

其，異構物包括該化合物的幾何異構物、光學異構物、鏡 

像異構物、互變異構物，及其混合物。

於一較佳具體例，本發明提供[1 ] 一種以式（I）表示的 

化合物或其在醫藥上可接受的鹽：

I

其中R1 ' R2 ' R3及R"各自獨立地為選自由以下構成的群

組的基團：

氫原子、

、,—■ I

径基、

鹵素、

氯基、 

硝基、

18
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胺基*

Ci _Ce烷基*

C2_Ce烯基、

C2-Ce焕基、

* C3-C10環烷基*

▼ C3-C 1 0環烯基、

C 1 - C6烷氧基、

C6~C1 0 芳基、

二氫茴基、

雜芳基、

3至8員雜環烷基、

-OSO2CH3 '

* - OSO2CF 3 '

, -C0NH2 、

-OCONR101R102，其中R101與R® 各自獨立地為氫原子、

• Ci-Ce烷基，或R101與R102 一起形成嗎啡基，

-OCOR103，其中RM表示Ci-Cb烷基，及

-OCOOR104，其中2"表示Ci-C6烷基、

其中R1 ' R2 ' R3及R"選擇性可經由選自取代基A構成

的群組的取代基獨立地取代；

其中取代基A獨立地選自由以下構成的群組：

幾基；

側氧基（ = 0）;

氯基；

19
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鹵素；

Ci-Ce烷基，選擇性以取代基B取代；

C3-Ci0環烷基，選擇性經氟基或經-NR31R32取代的 

Ci-C6烷基取代，其中R31與各自獨立地表示 氫原子 

或C 1 -C6烷基；

-NR21R22＞其中胖 與胖各自獨立地表示氫原子；Ci-Ce 

烷基選擇性經罐基、胺基、二（Cl-C6烷基）胺基、 

-S02（Ci-C6烷基）、3至8員雜環烷基、或氯基取代；或3 

至8員雜環烷基，選擇性經- COOR105取代，其中表 

示Ci -Ce烷基；

Ci-Ce烷氧基選擇性經鹵素、3至8員雜環烷基選擇 

性經Ci-Ce烷基取代、或-NR33R34取代，其中R33與R34 

各自獨立地表示氫原子、Ci-Ce烷基磺醯基、或選擇性經 

C 1 _C6烷基磺醯基或二（C 1 - Ce烷基）胺基取代的 Cl _C6烷 

基；

-S02NR23R24，其中R23與 叩各自獨立地表示氫原子 ； 

Cl-C6烷基選擇性經超基、C1-C6烷氧基、鹵素、C3-C10環 

烷基、雜芳基、或-NR35R36取代，其中 眇 與科各自獨 

立地表示氫原子或Cl -C6烷基；C3-C10環烷基選擇性經 

Ci-Cs铿基烷基取代；3至8員雜環烷基；或R23與R24 

一起形成選擇性經胺基或鹵素取代的3至8員雜環烷 

基；

Ci-Ce烷基磺醯基，選擇性經翹基取代；

-NHS02（Ct-C6烷基），其中該碳原子選擇性經-NR37R38 

20
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取代，其中/7與Τ'各自獨立地表示氫原子或C.-C6烷 

基；

3至8員雜環烷基選擇性經-NR39R40取代，其中R39與 

R"各自獨立地表示 氫原子、Ci 烷基 ' 或C1-C6烷基磺 

醯基；C1-C6烷基選擇性經-NR4,R42取代，其中R" 與R42 

各自獨立而代表氫原子或Ci -C6烷基；務基；或Ci _Ce 

烷基磺醯基；

芳基選擇性經Ci-Ce烷基取代，該C.-Ce烷基選擇性以 

氟基或胺基取代；

雜芳基；

-C00R11，其中R"表示氫原子或Ci-Ce烷基；及

-C0R12，其中R】2表示Ci-Ce烷基；C3-C10環烷基；氟基 

甲基；胺基甲基；-NR25R26 ，其中R25與 眇各自獨立 

地表示氫原子或選擇性經遞基 或-NR43R44取代的Ci-Ce 

烷基，其中與R"各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷 

基；或3至8員雜環烷基選擇性經Ci-Ce烷基取代； 

其中取代基B獨立地選自由以下構成的群組：

鹵素；

輕基；

Cl-C6烷氧基；

氟基；

環烷基；

Ce-Cio芳基，選擇性經氯基取代；

雜芳基；

S21
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3至8員雜環烷基，選擇性經Ci-Ce烷基、疼基、胺基、 

Ci-Ce胺基烷基、或經C2-C7烷基氧辣基胺基取代的Ci-Ce 

烷基所取代；

-NR5,R52,其中叩 與旷各自獨立地表示氫原子；C1-C6 

烷基選擇性經 C1-C6烷基磺醯基或選擇性經-C00R53取 

代的3至8員雜環烷基所取代，其中甘3表示氫原子或 

C「C6烷基；3至8員雜環烷基；C.-Ce烷基磺醯基；Ca-Cio 

環烷基；-C0R55其中 曾5表示Ci-Ce烷基；-C00R56其中 

R56表示Cl-Ce烷基；或 -C0NR57R® 其中叩 與甘*各自 

獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基；

-C00R54，其中 賞表示氫原子或C1-C6烷基；

-C0NH2;

-SO2NR106R107，其中R106與RM 各自獨立地表示氫原 

子、Cl ~C6烷基、或C3-C10環烷基；

C 1 - C 6烷基亞磺醯基；及

C 1 - C 6烷基磺醯基；

其中甘為氫原子或C1-C6烷基；且

其中一x=Y=z——為選自由以下構成的群組的構造

(i) -S-CR7=CR6-、

(ii) -CH2-CH2-CH2-、

(iii) - NR,08-CH = CR109-，其中 R108 表示氫原子、或 

Ci-C6烷基，選擇性經幾基取代，R109表示氫原子、Cth、 

或經烷基胺基取代之苯基，

(iv) -N=CH-S-,
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其中R&選自由以下構成的群組：

氫原子、

徑基、

Ci -Ce烷基、

• Ce-Cu 芳基，選擇性經翹基取代，

・ 3至8員雜環烷基，選擇性經-NR61R62取代，其中科 與 

/2各自獨立地表示氫原子或C1-C6烷基；

■ 其中R7選自由以下構成的群組：

氫原子；

鹵素；

Ci-Ce烷基，選擇性經超基、-NR71R72，其中R7I與R72 

各自獨立地表示氫原子；選擇性經二甲基胺基取代之

- C1-C6烷基；選擇性經胺基取代之 C3-C10環烷基或3至

. 8員雜環烷基；或選擇性經Ci-Ce胺基烷基取代之3至

8員雜環烷基所取代；

• 選擇性經幾基取代之C6-ClO芳基；

Ce_Ci ο芳基磺醯基；及

-COR73，其中R73表示選擇性經胺基取代之3至8員雜 

環烷基；或-NR74R75 ，其中R74與各自獨立地表示

氫原子、3至8員雜環烷基、或選擇性經胺基取代之 

C3-C1 0環烷基°

［2］ 如［1］之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中

——Χ=γ=ζ ——為 _S_CR- = CR6_ o

［3］ 如［2］之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中R1 

S
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為氫原子、亂基、選擇性經輕基或鹵素取代之Ci-Ce烷 

基、C3-C10環烷基' C2 - C6烯基' C2-C6烘基、或鹵素。

［4］ 如［2］之化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中 F為 

氫原子、翹基、鹵素、C.-Ce烷氧基、或選擇性經超基 

取代之C6_C1 0芳基°

［5］ 如［2］之化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中 F為 

氫原子、幾基、鹵素、Ci-Ce烷氧基、或二幾基苯基。

［6］ 如［2］之化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中 /選 

自由以下構成的群組：氫原子；翹基；Ci-Ce烷基選擇性 

經輕基、鹵素、或超基乙基胺基取代；鹵素；選擇性 

經二甲基胺基或嗎啡基取代之Ci-Ce烷氧基；Ci-Ce烷 

基苯基，其中該等脂肪族碳選擇性經- NR5IR52取代；氧 

基；硝基；胺基；3至8員雜環烷基，選擇性經胺基取 

代；雜芳基；-0S02CH3; -OSO2CF3； -OCOR'03 » 其中 R103 

表示Ci-Ce烷基；-OCOOR104，其中R"4表示Ci-Ce烷基； 

-OCONR101R102，其中R® 與R® 各自獨立地代表氫原子 

或Ci-Ce烷基，或R101與 R102 一起形成嗎啡基；及 

-C0NH2 。

［7］ 如［6］之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中當 

F為3至8員雜環烷基，該3至8員雜環烷基選自由以 

下構成的群組：哌唳基、毗咯唳基、嗎啡基，或哌哄基， 

並選擇性經胺基取代；且當F為雜芳基，該雜芳基為毗 

噪基。

［8］ ,如［2］之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中R" 
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選自由以下構成的群組：氫原子、幾基、鹵素、胺基、

Cl -C6烷基、C2~C6烯基、C3~C 1 0環烷基、C3 - C10環烯基、

Ci-Ce烷氧基、Ce-Cio芳基、二氫茹基、雜芳基，及3 

至8員雜環烷基，且R°選擇性經取代基A取代。

• ［9］如［8］之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中當

. R4為雜芳基，該雜芳基選自由以下構成的群組：毗呢

基、1〃-口引哇基、1圧四哇基、［1, 2, 4］三哇并［1, 5-a］ 

. 毗唳基、苯并咪哇基、2,3-二氫苯并曙哇基、毗哇基、

毗咯并［2, 3 - b ］。比噪基、囉噪基、口引唏基、咲喃基、

囈吩基、及四氫異唆咻基）；且其中該3至8員雜環烷

基選自由以下構成的群組：氮丙噪基、三亞甲亞胺基、 

毗咯唳基、咪哇唳基、哌陀基、哌哄基、氮雜環庚烷基、

• 嗎麻基，及1,2,3, 6-四氫毗唳基；其中R"的各基團選

, 擇性經取代基A-1取代；

其中取代基A-1選自由以下構成的群組：

• 每基；

側氧基；

氟基；

鹵素；

Ci-Ce烷基選擇性經選自由取代基B-1構成的群組

的取代基取代；

C3-C10環烷基，選擇性經氟基取代之 C3-C10環烷

基，或經-NR31R32取代;

—NR2MR22A ,其中R2"與R22A各自獨立地表示氫原子 ； 
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選擇性經胺基、二（C1-C6烷基）胺基、-SO2（C】-C6烷基）、 

哌呢基、或氯基取代之Ci-Ce烷基；或選擇性經- COOR105 

取代之哌唳基；

C!-C6烷氧基，選擇性經鹵素；3至8員雜環烷基，選 

自哌噪基及哌哄基，其中之一選擇性經Ci-Ce烷基取代； 

或 -NR33R34取代；

-S02NR23AR24A ，其中R23A與R24A各自獨立地表示氫原

子、選擇性經幾基、Ci-Ce烷氧基、鹵素、C3-C10環烷 

基、U比D坐基、咪哇基、或-NRB'R'6取代之Cl _C6烷基；選 

擇性經Ci-Ce翹基烷基取代之C3-C10環烷基；三亞甲 

亞胺基；毗咯唳基，或R23A與R24A 一起形成選擇性經 

胺基或鹵素取代之毗咯唳基；

選擇性經翹基取代之Ci-Ce烷基磺醯基；

-NHSO2（Ci-C6烷基），其中該碳原子選擇性經-NR37R38 

取代；

3至8員雜環烷基，選自由以下構成之群組：三亞甲亞 

胺基、毗咯唳基、哌噪基、哌阱基，及四氫11比唳基，其 

中任一者選擇性經-NR39R40取代；選擇性經-NR41R42取代 

之Ci-C6烷基；翹基；或Ci-Ce烷基磺醯基；

1 四哇基；

芳基'選擇性經Ci-Ce烷基取代，其中Ci-C6的脂肪 

族碳選擇性取代為氯基或胺基；

-C00R11;及

-C0R,2a ＞其中R12A表示選擇性經Ci-Ce烷基取代之哌哄 
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基；C3-C.0環烷基；氯基甲基；胺基甲基；-NR2SR26其 

中R25與 /6各自獨立地表示氫原子或經選擇性短基或 

NR43R44取代之C.-Ce烷基；或C.-Ce烷基磺醯基；

其中取代基B-1選自由以下構成的群組：

鹵素；

幾基；

C 1 - C6烷氧基；

氟基；

環烷基；

苯基，選擇性經氯基取代；

雜芳基，選自由以下構成之群組：咪哇基、毗哇基、 

及囈0坐基；

3至8員雜環烷基，選自由以下構成的群組：毗咯唉 

基、哌唳基、哌哄基、嗎啡基，及環氧丙烷基5其中任 

一者選擇性經痙基、胺基、Ci-Ce胺基烷基、或選擇性 

經C2-C7烷基氧辣基胺基取代之Ci-C6烷基所取代；

一 NR5"r52A ,其中R51A與R 5 2人各自獨立地表示氫原子 ； 

選擇性經Ci-Ce烷基磺醯基取代之C1-C6烷基或選擇性經 

-COOR53取代之哌噪基；哌唳基；Ci-Ce烷基磺醯基； 

C3-C10 環烷基；-C0RS5, -C00R56、或-C0NR57R58;

-C00R54;

- CONH2；

-SO2NR106R107;

Ci-Ce烷基亞磺醯基；及
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C1-C6烷基磺醯基。

［10］如［9］之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中R" 

選自基團（P）：

其中基團（P）獨立地選自由以下構成的群組：

氫原子、

輕基、

鹵素、

胺基，選擇性經選自由取代基（g）構成的群組的取代 

基取代，

C1-C6烷基，選擇性經選自由取代基（a）構成的群組的 

取代基取代，

C2-C6烯基，選擇性經選自由取代基（b）構成的群組的 

取代基取代，

C3 - C 1 0環烷基、

C3-C10環烯基、

C 1 -C6烷氧基、

Ce-Cio芳基，選擇性經選自由取代基（C）構成的群組 

的取代基取代，

二氫苗基，選擇性經選自由取代基（d）構成的群組的 

取代基取代，

雜芳基，選自由以下構成之群組：毗除基、1 口引哇 

基、1〃-四哇基、［1,2,4］三哇并［1,5-<3］毗唳基、苯并 

咪哇基、2, 3-二氫苯并睛哇基、毗哇基、毗咯并［2, 3-力］ 

毗噪基、囉除基、口弓|口朵啡基、咲喃基、囈吩基、及四氫 
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異磴嘛基，其中任一者選擇性經選自由取代基（e）構成 

的群組的取代基取代；及

3至8員雜環烷基，選自由以下構成之群組：毗咯咬 

基、哌噪基、哌哄基、嗎啡基、及1,2,3,6-四氫0比噪基， 

其中任一者選擇性經選自由取代基（f）構成的群組的取 

代基取代；

其中取代基（a）選自由以下構成的群組：

—NR2IAR22A,其中R2"與R22A各自獨立地表示氫原子； 

選擇性經哌咤基取代之 Ci-Ce烷基；或選擇性 

經- COOR105取代之哌唉基；

3至8員雜環烷基，選自由以下構成之群組：毗咯噪 

基及哌唳基，其中任一者選擇性經選擇性有-NR4,R42或 

-NR39R40取代之Ci-Ce烷基取代，其中R39與科各自獨 

立地表示氫原子或Ci-Ce烷基；及

-NHS02（C1-C6 烷基）；

其中取代基（b）選自由以下構成的群組 ：

-C00R11;

-NR2,aR22a，其中R218與R22a各自獨立地表示氫原 

子、或選擇性經二（Ci-C6烷基）胺基或Ci-Ce烷基磺醯基 

取代之Ci-Ce烷基；

3至8員雜環烷基，選自由以下構成之群組：三亞甲 

亞胺基、毗咯唳基 ' 及哌唳基5其中任一者選擇性經 

-NR39R40、選擇性有-NR41R42、殛基、或Ci-Ce烷基磺醯基 

取代的Ci -Ce烷基取代；
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亂基；及

Cl -C6烷氧基；

其中取代基（C）選自由以下構成的群組：

幾基；

氧基；

鹵素；

C.-Ce烷基選擇性經選自以下取代基Β-c構成的群 

組的取代基取代；

選擇性經氯基取代之C3-C10環烷基，或經-NR31R32 

取代之Cl -C6烷基；

-NR21cR22c ，其中R21c與R2"各自獨立地表示氫原 

子或選擇性經胺基或氯基取代之Ci-Ce烷基；

Ci-Ce烷氧基，選擇性經鹵素、選自由哌噪基及哌哄 

基構成之群組的3至8員雜環烷基，其中任一者選擇性 

經C1-C6烷基、或-NR33R34取代；

-S02NR23cR24c，其中R23c與R24c各自獨立地表示氫原 

子、選擇性經幾基、Ci-Ce烷氧基、鹵素、C3-C10環烷 

基、毗哇基、咪哇基、或- NR35R36取代之C.-C6烷基；選 

擇性經C1-C6幾基烷基取代之C3-C10環烷基；三亞甲亞 

胺基…比咯唳基，或其中R23c與R24c 一起形成毗咯唳 

基，其選擇性經胺基或鹵素取代；

Ci-Ce烷基磺醯基，選擇性經務基取代；

-NHS02（Ci-C6烷基），其中碳原子選擇性經-nr37r38 

取代；

30



1503323

哌阱基'選擇性經Ci-Ce烷基或Ci-Ce烷基磺醯基取 

代；

哌唳基 ' 選擇性經幾基取代；

1 〃-四哇基；

1, 2, 3, 6-四氫毗噪基；及

-C0RS，其中ri2c表示哌哄基，其選擇性經C6 

烷基、C3-C.0環烷基、氯基甲基、胺基甲基、-NR25R26、 

或C1-C6烷基取代；及

其中取代基B-C選自由以下構成的群組：

鹵素；

趙基；

甲氧基；

氟基；

C3-C1 0環烷基；

3至8員雜環烷基，選自由以下構成之群組：毗咯唳 

基、哌噪基、哌阱基、嗎啡基、及環氧丙烷基5其中任 

一者選擇性經C1-C6烷基、罐基、胺基' Cl -C6胺基烷基' 

或經C2-C7烷基氧炭基胺基取代之C 1 -C6烷基取代；

一 NR52R52C,其中R51c與r52c各自獨立地表示氫原子； 

選擇性經Ci-Ce烷基磺醯基取代之C1-C6烷基、或選擇性 

經-C00R53取代之哌除基；哌噪基；Ci-Ce烷基磺醯基； 

C3-C10 環烷基；-C0RS5;或-C0NR57R58;

雜芳基，選自由以下構成的群組：咪哇基、毗哇基、 

及囈口坐基；
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-C00R54;

-CONH2；

-so2nr106r107；

C 1 — C 6烷基亞磺醯基；及

C 1 _C6烷基磺醯基；

其中取代基（d）選自由以下構成的群組：

—NR^R22d,其中R21d與R22d各自獨立地表示氫原子或

C 1 -。6烷基；

其中取代基（e）選自由以下構成的群組：

、，— -4
徑基；

側氧基；

氯基；

C3-C10環烷基，選擇性經氟基取代；

-NR21eR22e，其中R21e與R22e各自獨立地表示氫原子 

或選擇性經胺基取代之Ci-Ce烷基；

哌唳基；

Cl-C6烷氧基，選擇性經-NR33R34取代；

C1-C6烷基，選擇性經氯基取代；- NR5"RS,其中R51£ 

與R52e各自獨立地表示氫原子、C.-C6烷基、或-COOR56; 

嗎啡基；或氯基苯基；

-C0NH2；

其中取代基（f）選自由以下構成的群組：

Ci-C6烷基選擇性經-NR51fR52f取代，其中RE 與R52i 

各自獨立地表示氫原子、Ci-C6烷基、或-COOR56;及
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C 1 _ C 6烷基磺醯基；

其中取代基（g）為選擇性經Ci-Ce烷基取代之芳基， 

該Ci-Ce烷基具有的脂肪族碳選擇性取代為氯基或胺基。

［11］ 如［2］之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中R6 

為氫原子；短基；Ci-Ce烷基；選擇性經1至3個殘基 

取代之苯基；選擇性經胺基取代之哌噪基；或哌哄基。

［12］ 如［11］之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中

R?為氫原子；選擇性經懇基或哌唳基取代之 Ci-C6烷 

基；或鹵素。

［13］ 如［2］之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中封 

為

氫原子；

選擇性經铿基取代之Ci-Ce烷基；-NR7,AR72A，其中R71A 

與R72A各自獨立而代表氫原子、選擇性經二甲基胺基取 

代之Cl _C6烷基、選擇性經胺基取代之C3-C10環烷基、 

或哌呢基；或3至8員雜環烷基，選自由哌唳基與嗎啡 

基構成的群組，其中任一者選擇性經C.-Ce胺基烷基取 

代；

選擇性經1至2個幾基取代之苯基；

苯基磺醯基；或

-C0R73A，其中R7^表示選擇性經胺基取代之哌唳基、 

或-NR"AR75A，其中R74A與R7SA各自獨立地表示氫原子、 

哌噪基、或選擇性經胺基取代之C3-C10環烷基。

［14］ 如［1］之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中
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…厶 為 _CH2-CH2-CH2…

［15］ 如［14］之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中 

R1與F為氫原子。

［16］ 如［14］之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中 

R3為超基或甲氧基。

［17］ 如［14］之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中

R"為氫原子；經有-NR51AR52A取代之Ci-Ce烷基取代的苯 

基，其中R51A與R52a各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷 

基、或-S02NR53AR54A，其中R53A與R54A各自獨立地表示 

氫原子或選擇性經鹵素或幾基取代之 Ci-Ce烷基； 

1,2,3, 6-四氫毗唳基；痙基毗噪基；或甲氧基毗唳基。

［18］ 如［1］之該化合物，或其在醫藥上可接受的鹽，其中

——χ=γ=ζ―為 _ NRio«_ch = CR109-，

R1 ' R2及R"為氫原子，且

R3為氫原子 ' 翹.基或C1~C6烷氧基。

［19］ 如［1］之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中

——χ=γ=ζ —— 為 _n = cH-S-、

R1 ' R2及R"為氫原子，且

R3為甲氧基。

或者，於一些具體例中，本發明也提供以式（I）表示的化合 

物或其在醫藥上可接受的鹽：

1. 一種以通式I表示之化合物：
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R2

厂飞 R1
ο纭

I

或其在醫藥上可接受的鹽，

其中R1 ' R2 ' R3及R"各自獨立地為選自由以下構成的群

組的基團：

氫原子、

、，— 4=4-
徑基'

鹵素、

氯基、

硝基'

胺基、

C 1 1 C 6烷基'

C2 - C6烯基、

C2_Ce块基*

C3_C10環烷基、

C3_C10環烯基*

Cl -。6烷氧基、

C6~C10 芳基、

二氫苗基、

雜芳基、
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3至8員雜環烷基、

-OSO2CH3 '

-OSO2CF3 '

-C0NH2

-OCONR101R102（其中R⑼ 與R102各自獨立地表示氫原子或 

Ci-C6烷基、或R101與R102 -起形成嗎啡基）、

-OCOR103（其中R®表示Ci-Ce烷基），及

-OCOOR104（其中R®表示Ci-Ce烷基）

其中IT至R"的各基團選擇性經選自以下取代基A構成 

的群組的取代基取代：

取代基A:

Μ基；

側氧基（ = 0）;

氯基；

鹵素；

Ci-Cg烷基（其中該Ci-Ce烷基選擇性經選自以下取代 

基B構成的群組的取代基取代）；

C3-C10環烷基［其中該C3-C10環烷基選擇性經氯基 

取代、或經有-NR31R32取代的C.-C6烷基取代（其中R31 

與Τ'各自獨立地表示氫原子或Ci-C6烷基）］;

-NR2,R22 ［其中科 與 胖各自獨立地表示氫原子、Ci-C6 

烷基（其中該Cl-Co烷基選擇性經翹基、胺基、二（C1-C6 

烷基）胺基、Ci-Ce烷基磺醯基（-SO2（C1-C6烷基））、3至8 

員雜環烷基、或氯基取代）、或3至8員雜環烷基（其中
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該3至8員雜環烷基選擇性經- COOR105取代（其中R105 

表示Ci-Ce））取代］;

C.-C6烷氧基 ｛其中該C1-C6烷氧基選擇性經鹵素、3 

' 至8員雜環烷基（其中該3至8員雜環烷基選擇性經

• Ci-Ce烷基取代）、或-NR33R34 ［其中R33與 各自獨立

. 地表示氫原子、Ci-Ce烷基（其中該C.-Ce烷基選擇性經

C 1 - C6烷基磺醯基或二（C1-C6烷基）胺基）、或Cl -C6烷基 

■ 磺醯基取代］取代｝;

-S02NR23R24 ｛其中 胖 與 胖各自獨立地表示氫原子、 

Ci-Ce烷基 ［其中該Ci-Ce烷基選擇性經幾基、C1-C6烷 

氧基、鹵素、C3-C10環烷基、雜芳基、或-NR35R36（其中 

R35與 科各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基）］、C3-C10

• 環烷基（其中該C3-C10環烷基選擇性經Ci-Ce幾基烷基

. 取代）、或3至8員雜環烷基取代；或R23與R24可一起

形成3至8員雜環烷基，其中該3至8員雜環烷基選擇

• 性經胺基或鹵素取代｝;

C.-Ce烷基磺醯基（其中該 C1-C6烷基部分選擇性經輕 

基取代）；

C.-C6烷基磺醯基胺基（-NHS02（C!-C6烷基））［其中該 

Ci-C6烷基部分選擇性經-NR37R38取代（其中 叩 與各 

自獨立地表示氫原子或Cl -C6烷基）］；

3至8員雜環烷基｛其中該3至8員雜環烷基選擇 

性經-NR39R40（其中R39與R"各自獨立地表示氫原子、 

C 1 -C6烷基、或Cl ~C6烷基磺醯基）、Cl -Ce烷基［其中該

S
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Cl-C6烷基選擇性經-NR4!R42取代（其中R41與R°2各自獨 

立而代表氫原子或Cl ~C6烷基）］、務.基、或Cl -C6烷基磺 

醯基取代｝；

芳基（其中該芳基選擇性經Ci-Ce烷基取代［其中Ci-Ce 

烷基選擇性經氯基或胺基取代］）；

雜芳基；

-C00Rn（其中R"表示氫原子或Ci-Ce烷基）；及

-C0R12 ［其中Ri?表示Ci-Ce烷基、Cs-Cio環烷基、氯 

基甲基、胺基甲基、-NR25R26 ｛其中R25與眇各自獨立 

地表示氫原子、或Ci-Ce烷基［其中該C1-C6烷基選擇性 

經幾基或-NR43R44取代（其中R"3與R魚各自獨立地表示 

氫原子或Ci-Ce烷基）］｝、或選擇性經C1-C6烷基取代之3 

至8員雜環烷基］、

取代基B:

鹵素；

懇基；

Cl _C6烷氧基；

氯基；

環烷基；

Ce-Cio芳基（其中Ce-Cio芳基選擇性經氟基取代）

雜芳基；

3至8員雜環烷基（其中該3至8員雜環烷基選擇性經 

C 1 ~ C6烷基、翹基、胺基、C1-C6胺基烷基、或有 C2 - C 7 

烷基氧幾基胺基取代之Ci-Ce烷基取代）；
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-NR51R52 ｛其中叩 與严各自獨立地表示 氫原子'C1-C6 

烷基［其中該C1-C6烷基選擇性經Ci-Ce烷基磺醯基、或 

選擇性經-COOR53取代之3至8員雜環烷基（其中R53表示 

氫原子或C.-Cg烷基）取代］、3至8員雜環烷基、Ci-Ce 

烷基磺醯基、Ca-Cio環烷基、-COR'"其中F5表示Ci-Ce 

烷基）、-C00R^（其中 科表示 C.-Ce烷基）、或 

-C0NR57R58（其中RS7與 科各自獨立地表示氫原子或 

C 1 - C 6 烷基）｝；

-C00R54（其中叩表示氫原子或Ci-Ce烷基）取代］;

-C0NH2；

-SO2NR1O6R107 ｛其中R106與RM各自獨立地表示氫原 

子、C1-C6烷基、或C3-C1 0環烷基｝

Ci-Ce烷基亞磺醯基；及

C 1 _ C 6烷基磺醯基；

其中甘為氫原子或Ci-Ce烷基；且

其中 一x=Y=z—— 為選自由以下構成的群組的構造：

（i） -S-CR7 = CR6-、

（ii） -CH2-CH2-CH2-、

（iii） - NR108-CH = CR,09-（其中 Rg 表示氫原子，或 

Ci-Ce烷基其選擇性經幾基取代，R109表示氫原子、CH3， 

或有C1-C6胺基烷基取代之苯基，及

（iv） -N=CH-S-、

其中胪為

氫原子、

S
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徑基、

C 1 - C 6烷基、

Ce-Cio芳基（其中該 Ce-Cio芳基選擇性經幾基取 

代），或

3至8員雜環烷基［其中該3至8員雜環烷基選擇性 

經-NR61R62取代（其中R" 與R"各自獨立地表示氫原子 

或C 1 -C6烷基）］；

其中R7為

氫原子；

鹵素；

Ci-Ce烷基｛其中該Ci-Ce烷基選擇性經幾基、-NR7R2 

［其中R71與R72各自獨立地表示氫原子、C.-Ce烷基（其 

中該C1-C6烷基選擇性經二甲基胺基取代）、Cs-CiO環烷 

基（其中該Ca-Cio環烷基選擇性經胺基取代）、或3至8 

員雜環烷基］、或3至8員雜環烷基（其中該3至8員雜 

環烷基選擇性經Ci-Ce胺基烷基取代）取代｝,

Ce-Cio芳基（其中該Ce-Cio芳基選擇性經懇基取代）；

C6_C1 0芳基磺醯基；或

-COR73 ｛其中R73表示3至8員雜環烷基（其中該3至 

8員雜環烷基選擇性經胺基取代）或-NR74R75 ［其中R74 

與R75各自獨立地表示氫原子、3至8員雜環烷基、或 

C3-C10環烷基（其中該C3-C10環烷基選擇性經胺基取 

代）］｝。

2. 如 1.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中
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一X--Y—-z.——為-S_CR7=CR6- °

3.如2.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中W為 

氫原子、氯基、C.-Ce烷基（其中C.-Ce烷基選擇性經遞 

基或鹵素取代）、C3-C1 0環烷基、C2-C6烯基、C2-C6烘

• 基、或鹵素。

. 4.如2.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中F為

氫原子、超基、鹵素、Ci-Ce烷氧基、或選擇性經超基 

取代之C6-C1 0芳基。

5. 如2.之該化合物或其在醫藥上可接受之鹽，其中F為 

氫原子、魏基、鹵素、C.-Ce烷氧基、或二幾基苯基。

6. 如2.該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中/為氫 

原子；瘗基；Ci-Ce烷基（其中烷基選擇性經短基、鹵

- 素，或幾基乙基胺基取代）；鹵素；Ci-Ce烷氧基，選

. 擇性經二甲基胺基或嗎啡基取代；C.-Ce烷基苯基[其中

該Ci-Ce烷基苯基之Ci-Ce烷基選擇性經-NFR2取代

• ｛其中R5*與賞各自獨立地表示氫原子、C.-Ce烷基、

或-C00R56（其中R56表示Ci-Ce烷基）｝];氟基；硝基；胺 

基；3至8員雜環烷基，其選擇性經胺基取代；雜芳基；

-OSO2CH3； -OSO2CF3； -OCORlfl3（R103 表示 C「C6 烷基）； 

-OCOOR104（其中 IT"表示 C「C6 烷基）;-OCONR101R102（其中

R101、R102各自獨立地表示氫原子或Ci-C6烷基、或R101 

與R® —起形成嗎啡基）；或-CONH2 °

7. 如2.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中F為 

氫原子；幾基；Ci-Ce烷基（其中烷基選擇性經翹基、鹵

S
41



1503323

素、或超基乙基胺基取代）；鹵素；Ci-Ce烷氧基，其 

選擇性經二甲基胺基或嗎麻基取代；Ci-Ce烷基苯基（其 

中該C.-Ce烷基苯基之C.-Ce烷基選擇性經- 取

代｛其中R5】與 各自獨立地表示氫原子、Ci-C6烷基、 

或-COOR56（其中 叩表示Ci-Ce烷基）氯基；硝基；胺基； 

3至8員雜環烷基，其選擇性經胺基取代（其中該3至8 

員雜環烷基為哌口定基、毗咯呢基、嗎啡基、或哌阱基）;

毗唳基；-OSO2CH3； -0S02CF3; -OCOR,03（R103 表示 Ci-Ce 

烷 基）；-OCOOR104（其 中 R104表 示 Ci-Ce烷 基）； 

-OCONR101R102（其中R101 ' R102各自獨立地表示氫原子或 

Ci-Ce烷基、或R® 與R®—起形成嗎啡基）；或-C0NH2°

8. 如2.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中R°選 

自由以下構成的群組：氫原子、幾基、鹵素、胺基、Cl-C6 

烷基、C2-C6烯基、C3_ C 1 0環烷基、C3_ C 1 0環烯基、Cl _C6 

烷氧基、Ce-Cio芳基、二氫苗基、雜芳基、及3至8員 

雜環烷基，其中R"的各基團選擇性經由以上取代基 A 

構成的群組的取代基取代。

9. 如2.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中R"選 

自由以下構成之群組：氫原子、翹基、鹵素' 胺基、C1-C6 

烷基、C2-C6烯基、C3 - C1 0環烷基、C3~C1 0環烯基、Cl _C6 

烷氧基、Ce-Cio芳基、二氫篩基、雜芳基（其中該雜芳 

基選自由以下構成的群組：毗唳基、1〃-口引哇基、四 

哇基、［1, 2, 4］三哇并［1, 5-a］毗噪基、苯并咪哇基、2, 3- 

二氫苯并聘哇基、毗哇基、毗咯并［2, 3-b］毗唳基、囉 
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咬基、口引噪啡基、咲喃基、囈吩基 ' 及四氫異01·#基）， 

及3至8員雜環烷基（其中該3至8員雜環烷基選自由 

以下構成的群組：氮丙咤基、三亞甲亞胺基、毗咯噪基、 

咪哇咤基 ' 哌唳基、哌哄基、氮雜環庚烷基、嗎嘛基、 

及1,2,3, 6-四氫毗噪基），其中R"的各基團選擇性經選 

自以下取代基A-1構成的群組的取代基取代：

取代基A-1 :

幾基；

側氧基；

氟基；

鹵素；

Ci-Ce烷基（其中該Ci-Ce烷基選擇性經選自以下取 

代基B-1構成的群組的取代基取代）；

C3-C.0環烷基［其中該C3-C10環烷基選擇性經氯 

基、或有-NR3,R32取代的C1-C6烷基取代（其中科 與呼 

各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基）］;

-NR21AR22A ［其中R21A與R22A各自獨立地表示氫原子、 

（21-。6烷基｛其中Cl _C6烷基選擇性經胺基、二（C1-C6烷基） 

胺基、Ci-Ce烷基磺醯基（-S02（Cf-C6烷基））、哌唳基、或 

氟基｝、或哌唳基取代｛其中哌味基選擇性經- COOR105 

取代（其中R®表示Ci-Ce烷基）｝］;

Ci-Cg烷氧基｛其中該Ci-Ce烷氧基選擇性經選自鹵 

素、哌陀基、及哌阱基的3至8員雜環烷基取代（其中 

該3至8員雜環烷基選擇性經Ci-Ce烷基取代）、或
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-NR33R34 ［其中严與叩各自獨立地表示氫原子、C1-C6 

烷基（其中該C1-C6烷基選擇性經ClC6烷基磺醯基或二 

（Ci-Ce烷基）胺基取代）、或C1-C6烷基磺醯基］｝；

-S02NR23AR24A ｛其中R23A與R2"各自獨立地表示氫原 

子、Ci-Ce烷基［其中該Ci-Ce烷基選擇性經癒基、Ci-Ce 

烷氧基、鹵素、C3-C10環烷基、毗哇基、咪哇基、或-NR35R36 

取代（其中R35與R36各自獨立地表示氫原子或C1-C6烷 

基）］、C3-C】。環烷基（其中該C3-C10環烷基選擇性經 

C1-C6超基烷基取代）、三亞甲亞胺基、或毗咯吹基、或 

可一起形成毗咯唳基'其中該毗咯0定基選擇性經胺基或 

鹵素取代｝;

C!-C6烷基磺醯基（其中該Ci-Ce烷基部分選擇性經翹 

基取代）；

Ci-Ce烷基磺醯基胺基（-NHS02（Ci-C6烷基））［其中該 

Ci-Ce烷基部分選擇性經-NR37R38取代（其中R37與 科各 

自獨立地表示氫原子或Cl -C6烷基）］；

3至8員雜環烷基，選自由以下構成的群組：三亞甲亞 

胺基、毗咯噪基、哌唳基'哌哄基、及四氫毗唳基 ｛其 

中該3至8員雜環烷基選擇性經-NR39R40取代（其中R39 

與各自獨立地表示氫原子、Ci-Ce烷基、或Ci-C6烷基 

磺醯基）'C1-C6烷基［其中該Ci-Ce烷基選擇性經-NR41R42 

取代（其中R41與 "2各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷 

基）］、錢基、或Cl -C6烷基磺醯基｝；

1 〃-四哇基；
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芳基（其中芳基選擇性經C>-Ce烷基取代［其中C!-C6烷 

基選擇性經氟基或胺基取代］）

-C00RH（其中R"表示氫原子或Ci-Ce烷基）；且

-C0R12A ［其中R12A表示哌哄基，其選擇性經Ci-Ce烷 

基、Cs-Cio環烷基、氟基甲基、胺基甲基、-NR25R26 ｛其 

中R25與R26各自獨立地表示氫原子或C1-C6烷基［其中 

該C.-C6烷基選擇性經痙基或*科刖取代（其中R43 

與R"各自獨立地表示氫原子或C1-C6烷基）］｝、或C.-C6 

烷基取代］;

取代基B -1 :

鹵素；

每基；

C1~C6烷氧基；

氟基；

環烷基；

苯基（其中苯基選擇性經氯基取代）；

雜芳基，選自由以下構成的群組：咪哇基、毗哇基、 

及囈。坐基

3至8員雜環烷基，選自由以下構成的群組：毗咯吹 

基、哌噪基、哌阱基、嗎啡基、及環氧丙烷基（其中該3 

至8員雜環烷基選擇性經C1-C6烷基、超基、胺基、C1-C6 

胺基烷基、或有C2-C7烷基氧疑基胺基取代的Cl-Co烷基 

取代）；

-NR51AR52A ｛其中R51A與R52A各自獨立地表示氫原子、
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C 1 _ C 6烷基［其中該Cl ~C6烷基選擇性經Cl -Ce烷基磺醯 

基、或選擇性有-C00R53取代的哌噪基取代（其中R53表示 

氫原子或C1-C6烷基）］、哌唳.基' C 1 -0β烷基磺醯基' C3-C1 0 

環烷基、-COR55（其中R55表示C1-C6烷基）、-C00R56（其中 

R56表示Ci-Co烷基）、或-CONR57R58（其中R57與各自 

獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基）｝；

-COOR54（其中 叩表示氫原子或C「C6烷基）；

-C0NH2；

-SO2NR106R107｛其中R106與 RM 各自獨立地表示氫原 

子、C1-C6烷基、或C3-C10環烷基｝；

Ci-Ce烷基亞磺醯基；及

C 1 _ C 6烷基磺醯基°

10.如9.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中R4 

選自由以下（p）構成的群組：

（P）:

氫原子、

輕基、

鹵素、

胺基，其選擇性經選自以下取代基（g）構成的群組的 

取代基取代、

Ci-Ce烷基，其選擇性經選自以下取代基（a）構成的群 

組的取代基取代、

C2-C6烯基，其選擇性經選自以下取代基（b）構成的群 

組的取代基取代、

46



1503323

C3-C10環烷基、

C3-C10環烯基、

Cl _C6烷氧基、

Ce-C.o芳基，其選擇性經選自以下取代基（C）構成的 

群組的取代基取代、

二氫菊基，其選擇性經選自以下取代基（d）構成的群 

組的取代基取代、

雜芳基，其選擇性經選自以下取代基（e）構成的群組 

的取代基取代，及

3至8員雜環烷基，其選擇性經選自以下取代基（f） 

構成的群組的取代基取代，

其中，於基團（p）中5

該雜芳基選自由以下構成的群組：毗噪基' 1〃-口引口坐 

基、1〃-四哇基、［1,2,4］三哇并［1,5 - a］毗唳基、苯并 

咪哇基、2, 3-二氫苯并聘哇基、毗哇基、毗咯并［2, 3-力］ 

毗唉:基、喀唳基、口引11 朵啡基、咲喃基、嗟吩基、及四氫 

異唆啡基；

該3至8員雜環烷基選自由以下構成的群組：毗咯唳 

基、哌噪基、哌哄基、嗎啡基、及1,2,3, 6-四氫毗噪基；

取代基（a）:

-NR21AR22A［其中R21A與R呻 各自獨立地表示氫原 

子、Ci-Ce烷基 ｛其中C1-C6烷基選擇性經哌唳基取代｝、 

或哌唳基 ｛其中哌噪基選擇性經- COOR,0S取代（其中 

R"5表示Ci-Ce烷基）｝］；
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3至8員雜環烷基，選自由以下構成之群組：毗咯唳 

基及哌唳基｛其中該 3至 8員雜環烷基選擇性經 

-NR39R40（其中R39與 科各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce 

烷基）、或Ci-Ce烷基取代［其中該Ci-Ce烷基選擇性經 

-NR41R42取代（其中R41與 Τ?各自獨立地表示氫原子或 

C1~C6烷基）］｝；及

C 1 _ C 6烷基磺醯基胺基（-NHSO2 （ C 1 _C6烷基））；

取代基（b）:

-C00RH（其中R"表示氫原子或Ci-Ce烷基）；

-NR21aR22a ［其中R21a與 胖*各自獨立地表示氫原 

子、或C1-C6烷基（其中該C1-C6烷基選擇性經二（ClC6 

烷基）胺基或C.-Ce烷基磺醯基取代）］;

3至8員雜環烷基，選自由以下構成之群組：三亞甲 

亞胺基、毗咯唳基、及哌碇:基｛其中該3至8員雜環烷 

基選擇性經-NR39R40（其中R39與各自獨立地表示氫 

原子、Cl -C6烷基、或C1_C6烷基磺醯基）、Cl -C6烷基［其 

中該Ci-C6烷基選擇性經-NR41R42取代（其中R41與 貯各 

自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基）］、罐基、或Ci-Ce烷 

基磺醯基取代｝；

氯基；及

Ci-Ce烷氧基；

取代基（C）：

徑基；

氯基；
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鹵素；

Ci-Ce烷基（其中該 Ci-Ce烷基選擇性經選自以下取 

代基B-c構成的群組的取代基取代）；

C3-C.0環烷基［其中該C3-C10環烷基選擇性縫氯 

基、或有-NR31R32取代的C】-C6烷基取代（其中科 與 胖 

各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基）］;

-NR21cR22c ［其中R2,c與R22c各自獨立地表示氫原子 

或Cl ~C6烷基（其中C1-C6烷基選擇性經胺基、或氯基取 

代）］］；

C.-Ce烷氧基｛其中該Ci-Ce烷氧基選擇性經選自 

鹵素、哌唳基、及哌哄基之3至8員雜環烷基取代（其 

中該3至8員雜環烷基選擇性經C.-Ce烷基取代）、或 

-NR33R34 ［其中 肿 與 叩各自獨立地表示氫原子、C「C6 

烷基（其中該 Ci-Ce烷基選擇性經二（Cl-C6烷基）胺基取 

代）、或Cl _C6烷基磺醯基］｝；

-S02NR23cR24c ｛其中R23c與R24c各自獨立地表示氫原 

子、C1-C6烷基［其中該C1-C6烷基選擇性經幾基、Ci-Ce 

烷氧基、鹵素、C3-C10環烷基、毗口坐基、咪哇基、或 

-NR35R36取代（其中R35與 /6各自獨立地表示氫原子或 

C「C6烷基）］' C3-C10環烷基（其中該C3-C1 0環烷基選擇 

性經 Ci-Ce幾基烷基取代）、三亞甲亞胺基、或毗咯唳 

基，或其中R23c與R24c可一起形成選擇性經胺基或鹵素 

取代之口比咯唳基｝；

C.-Ce烷基磺醯基（其中該 C.-Ce烷基部分選擇性經
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輕基取代）；

Ci-Ce烷基磺醯基胺基（-NHS02（C!-C6烷基））［其中 

該Ci-Ce烷基部分選擇性經-NR37R38取代（其中/7與R38 

各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基）］；

哌哄基｛其中該哌哄基選擇性經Ci-Ce烷基或Ci-Ce 

烷基磺醯基取代｝；

哌咤基（其中哌唳基選擇性經罐基取代）；

1 四口坐基；

1, 2, 3, 6-四氫毗口定基；及

-C0R12c ［其中 旷。表示哌阱基，其選擇性經Ci-Ce 

烷基、Cs-Cio環烷基、氯基甲基、胺基甲基、-NR2R6 

取代 ｛其中R25與R26各自獨立地表示氫原子或C1-C6 

烷基［其中該C.-Ce烷基選擇性經藐基、或-NR43R44取 

代（其中R43與R4"各自獨立地表示氫原子或C1-C6烷 

基）］｝ '或Ci _Ce烷基］;及

取代基B-C：

鹵素；

径基；

甲氧基；

氯基；

C3-C10環烷基

3至8員雜環烷基，選自由以下構成之群組：毗咯唳 

基、哌咬基、哌阱基、嗎啡基及環氧丙烷基（其中該3 

至8員雜環烷基選擇性經C.-Ce烷基、幾基、胺基、Ci-Ce 
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胺基烷基、或有C2-C7烷基氧譏基胺基取代之Ct-Ce烷基 

取代）；及

— NR5】cr52c ｛其中R5IC與R 5 2 c各自獨立地表示氫原 

子、C1-C6烷基 ［其中該C1-C6烷基選擇性經C1-C6烷基 

磺醯基、或選擇性經-COOR53取代之哌唳基取代（其中R53 

表示氫原子或C1-C6烷基）］、哌唳基、C「C6烷基磺醯基、 

C3-C.0環烷基、-COR55（其中R"表示 C1-C6烷基）、或 

-CONR57R58（其中R57與 科各自獨立地表示氫原子或 

C1 -。6 烷基）｝］；

雜芳基'選自以下的群組：咪哇基、毗睦基、及囈 

。坐基；

-C00R54（其中 阳表示氫原子、或Ci-Ce烷基）

-C0NH2；

-S02NR106R107｛其中R106與RM各自獨立地表示氫原 

子、C1-C6烷基、或C3-C1 0環烷基｝；

Ci-Ce烷基亞磺醯基；及

Ci-Ce烷基磺醯基；

取代基（d）:

-NR21dR22d（其中R21d與 胖·1各自獨立地表示氫原 

子或C 1 _ C6烷基）；

取代基（e）:

徑基；

側氧基；

氯基；
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C3-C10環烷基［其中C3-C10環烷基選擇性經氯基取

代］；

-NR21R22 ［其中R21與R"各自獨立地表示氫原子或 

Ci-Cg烷基（其中Ci-Ce烷基選擇性經胺基取代）］;

哌唳基；

Ci-Ce烷氧基（其中Ci-Ce烷氧基選擇性經-NR33R34 

取代［其中R33與R?"各自獨立地表示氫原子、或Ci-Ce 

烷基］）;及

C1-C6烷基 ｛其中該 C1-C6烷基選擇性經氯基、 

-NR51eR52e取代 ［其中R51e與 賞。各自獨立地表示氫原 

子、C1-C6烷基、或-COOR56（其中/6表示Ci-Ce烷基）］、 

嗎啡基、或氯基苯基｝;

-CONH2;

取代基（f ）：

Ci-Co烷基｛其中該Ci-Ce烷基選擇性經-NR51fR52f 

取代［其中R51f與R^f各自獨立地表示氫原子、Ci-C6烷 

基、或-COOR56（其中Μ。表示Ci-Ce烷基）］｝;及

Ci _Ce烷基磺醯基；

取代基（g）：

芳基（其中芳基選擇性經C.-Ce烷基取代［其中Ci-Ce 

烷基選擇性經氯基或胺基取代］）。

11.如2.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中R6 

為氫原子；翹基；Ci-Ce烷基；選擇性經1至3個幾基取 
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代的苯基；選擇性經胺基取代之哌吹基；或哌哄基。

12. 如11.該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中R?為 

氫原子、Ci-C6烷基（其中C］-C6烷基選擇性經選自包含 

超基與哌唳基的群組的取代基取代）、或鹵素。

13. 如 2.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中R7 

為

氫原子；

Ci-C6烷基 ｛其中該 Ci-Ce烷基選擇性經殛基、 

-NR71AR72A取代［其中R71A與R72A各自獨立而代表氫原 

子' C1-C6烷基（其中該Ci-Ce烷基選擇性經二甲基胺基取 

代）、C3-C10環烷基（其中該C3-C10環烷基選擇性經胺基 

取代）、或哌呢基］、或選自由哌唳基與嗎咻基構成的3 

至8員雜環烷基（其中該3至8員雜環烷基選擇性經 

C 1 - C6胺基烷基取代）｝；

苯基，其選擇性經1至2個幾基取代；

苯基磺醯基；或

-C0R73A ｛其中R73A表示哌噪基（其中該哌唳基選擇性經 

胺基取代）、或-NR74AR75A ［其中R74A與R75A各自獨立地 

表示 氫原子、哌唳基、或C3-C10環烷基（其中該 C3-C10

環烷基選擇性經胺基取代）］｝。

14.如1.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中

χ—ΥΣΖΣΤΖ-
為-CH2-CH2-CH2-。

15.如14.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中R1

與酹為氫原子。
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16. 如14.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中R3 

為幾基或甲氧基。

17. 如14.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中R" 

為 氫原子、苯基 ［其中該苯基經有-NR51AR52A取代的 

Ci-Ce烷基取代(其中R51A與各自獨立地表示氫原子 

或Ci-Ce烷基)、或-S02NR53AR54A(其中R53A與Μ"各自獨 

立地表示氫原子、或選擇性經鹵素或罐基取代之 Ci-Ce 

烷基)］、1,2,3, 6-四氫毗唳基、瘵基毗唳基、或甲氧基 

毗噪基。

18. 如1.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中

——χ=γ=ζ —— 為 一 NR^«_ch = CR109-(其中 R108 表示氫 

原子、或選擇性經遞基取代之Ci-Ce烷基，R®表示氫原 

子、CIh、或有C1-C6胺基烷基取代的苯基)、

R1 ' R2及R°為氫原子，

/為氫原子、翹基或C1-C6烷氧基。

19. 如1.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中

——χ=γ=ζ —— 為 _n = CH-S-，

R1 ' R2及R"為氫原子，且

/為甲氧基。

20. 一種係選自由以下構成之群組的化合物或其在醫藥 

上可接受的鹽：

(1) : 8-甲氧基-5-甲基嗟吩并［2, 3-c］唆嘛-4(5H)-酮；

(2) : 8-幾基-5-甲基嗟吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(3 ) : 7, 8-二翹基嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；
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(4) : 7, 8-二甲氧基嚏吩并［2, 3-c］唆麻-4(5H) -酮；

(5) : 8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］^<-4(5H)-酮；

(6) : 7, 9-二甲氧基嗟吩并［2, 3-c］^<-4(5H)-酮；

(7) : 7, 9-二幾基囈吩并［2, 3-c］<<-4(5H)-酮；

(8) : 7, 8, 9-三甲氧基囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(9) : 8-務基嗟吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(10) : 7, 8, 9-三輕基囈吩并［2, 3-c］隆啡-4(5H)-酮；

(11) : 9-(3-(2-胺基乙基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并

［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(12) : 8-氯囈吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H) - 酮；

(13) : 4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-8-睛;

(14) :囈吩并［2, 3-c ］嘩啡-4 (5H) - 酮；

(15) : 8-氟嚏吩并［2, 3-c］嗤·#-4(5Η)-酮；

(16) : 8-硝基囈吩并［2, 3-ο］Ί^-4(5Η)-酮；

(17) : 8-(3-胺基哌唳-1 -基)囈吩并［2,3-c］唾·#

-4(5H)-酮；

(18) : 1 -(4-翹基苯基)囈吩并［2, 3-c］磴啡-4(5H) -酮；

(19) : 1,8-二每基囈吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮；

(20) : 8-翹基-1-(4-翹基苯基)囉吩并［2, 3-c］墜嘛

-4(5H)-酮；

(21) : (R)-8-(3-胺基毗咯噪-1-基)囈吩并［2, 3-c］唆啡

-4(5H)-酮;

(22) : (S)-8-(3-胺基毗咯唳-1-基)嗟吩并［2, 3-c］嚨嘛

-4(5H)-酮；
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(23): 8-(。比噪-3-基)瘗吩并［2, 3-c］磴啡-4(5Η) -酮；

(24): 8-(4-^ 基苯基)藝吩并[2, 3-c] < < -4(5H)-酮；

(25): 1-(3, 4-二翹基苯基)-8-超基嚏吩并［2, 3-c］嚨啡

-4(5H)-酮；

(26): 1-(3-胺基哌^-1-基)-8-幾基嗟吩并［2, 3-c］墜

啡-4(5H)-酮；

(27)： 8-N-嗎啡基囈吩并［2, 3-c］嗤嘛-4(5H)-酮；

(28): 8-幾基-2-甲基嗟吩并［2, 3-c］嗤嘛-4( 5H) -酮；

(29): 8-翹基-2-( Μ基 甲 基)囉吩并［2, 3-c］嗥嘛

-4(5H)-酮；

(30) : 8 -每基-4-側氧基-N -(哌- 3 -基)-4, 5-二氫嗟吩 

并［2, 3-c］唆啡-2-幾醯胺；

(31) : 8-務.基-2-(4-理.基苯基)嚏吩并［2,3-c］磴啡

-4(5H)-酮；

(32): 8-超基-1-(哌阱-1-基)嗟吩并［2, 3-c］喳啡

-4(5H)-酮；

(33) : N-((lr, 4r)-4-胺基 環己基)-8-翹 基-4-側 氧 基

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c ］ °έ -2-Μ 醯胺；

(34) : 2-(3-胺基哌唳-1-辣基)-8-罐基囈吩并［2, 3-c］ 

嗥啡-4(511)-酮；

(35) : 2-(3, 4-二務基苯基)-8-^基嗟吩并［2, 3-c］嗤咻

-4(5H)-酮；

(36) : 2-(((lr, 4r)-4-胺基環己基胺基)甲基)-8-超基

嗟吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；
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麻-4(5H)-酮;

(37): 8-(哌阱-1- 基)嗟吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(38): 8 -超基-1-甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(39): 2 -((2-(二甲基胺基)乙基胺基)甲基)-8-務基嚏

吩并［:2, 3-c] -4(5H)-酮；

(40): 8-幾基-2-((哌除-3-基胺基)甲基)囈吩并［2, 3-c］

(41): 7-殛基囈吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H)-酮；

(42): 9- ,臭-8-幾基囈吩并[2, 3-c ] -4(5H)-酮；

(43): 9-(3, 4-二超基苯基)-8-^基囈吩并［2, 3-c］磴喙

-4(5H)-酮；

(44) : 1-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唆啡

-8-睛；

(45) : 7-(3, 4-二懇基苯基)-8-罐基嗟吩并［2, 3-c］唆啡

-4(5H)-酮；

(46): 8-每基-1-甲基-3H-毗咯并［2, 3-c］嚨嚇-4(5町-

酮；

(47): 9-(3, 5-二超基苯基)-8-每基囈吩并［2, 3-c］唾啡

-4(5H)-酮；

(48) : 8-铿基-9-(3- K 基苯基)嗟吩并［2, 3-c］唆啡

-4(5H)-酮；

(49) : 8-錢基-9-(4-魏基苯基)囈吩并［2, 3-c］哇嚥

-4(5H)-酮；

(50) : 9-(3, 4-二氟苯基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］隆啡

-4(5H)-酮；
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(51) : (S)-8-(3-胺基毗咯咤-1-基)-2-(4-超基苯基)囈 

吩并［2, 3-c］°t 啡-4(5H)-酮；

(52) : 5-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］ 

墜啡-9-基)2-氯毗唳;

(53) : 9-(6-胺基毗唳-3-基)-8-藐基囈吩并［2, 3-c］唆 

啡-4(5H)-酮；

(54) : 4-(8-^基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］哇 

麻-9-基)苯甲醯胺；

(55) : 9-(3-氟-4-輕 基苯基)-8-魏 基囈吩 并［2, 3-c］唾

-4(5H)-酮；

(56) : 8-超基-2-(3-超基苯基)囈吩并［2, 3-c］磴啡

-4(5H)-酮；

(57) : (R)-8-(3-胺基毗咯噪-1-基)-2-(3, 4-二翹基苯

基)囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(58) : 9-(3, 4-二氟苯基)-8-M基囈吩并［2, 3-c］唆啡 

-4(5H)-酮；

(59) : 9-(4-氟-3-幾 基苯基)-8-M基囈吩并［2, 3-c］ 

啡-4(5H) - 酮；

(60) : 8-短基-9-(3-^基-5-(三氟甲基)苯基)嗟吩并

［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(61) : 8-翹基-9-(1Η-。引。坐-6-基)藝吩并［2, 3-c］嘩啡 

-4(5H)-酮；

(62) : 8-幾基-9-(3, 4, 5-三錢基苯基)囈吩并［2, 3-c］哇

-4(5H)-酮；
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(63): 9-(4-幾基苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］磴嘛

-4(5H)-酮;

(64): 9-(4-(1H-四哇-5-基)苯基)-8- 基嚏吩并

［2, 3-c］嗟啡-4(5町-酮；

(65) : 4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫藝吩并［2, 3-c］嗤 

嘛-9 -基)苯磺醯胺；

(66) : 9-(3-氯-4-氟苯基)-8-超基囈吩并［2,3-c］嗤啡

-4(5H)-酮；

(67) : 9-(4-氯-3 -氟苯基)-8-包基嚏吩并［2, 3-c］唆嘛·

-4(5H)-酮；

(68) : 9-(3, 4-二 氯苯基)-8-M基嗟吩 并［2, 3-c］磴啡

-4(5H)-酮；

(69): 9-(4-氟苯基)-8-超基囉吩并［2, 3-c］嚨啡

-4(5H)-酮；

(70) : 8-輕基-9-苯基藝吩并［2, 3-c］墜嘛-4(5H)-酮；

(71) : 9-(4-(二氟甲氧基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并

［2, 3-c］«t ·#-4(5Η)-酮；

(72) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-輕基嗟吩并［2, 3-c］唾 

嚇-4(5H)-酮；

(73) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-铿基囈吩并［2, 3-c］唾

*#-4(5H) -酮；

(74): 9-(3-胺基苯基)-8- 基嚷吩并［2,3-c］唆嘛

-4(5H)-酮；

(75): 3 -(8-每基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3 - c］唆
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啡-9-基)苯磺醯胺；

(76) : 8-輕基-9-(3, 4, 5-三氟苯基)囈吩并［2, 3-c］囈啡

-4(5H)-酮；

(77) : N-(4-(8-罐基-4-側氧基-4, 5-二氫藝吩并［2, 3-c

唆咻-9 -基)苯基)甲烷磺醯胺；

(78): 8-甲氧基-9-苯基囈吩并［2, 3-c］嚨嘛-4(5H)-酮；

(79): 8-幾基-9-(^-2-基)嗟吩并［2, 3-c］嗥麻-4(5H)-

酮；

(80) : 8-痙基-9-(4-(^基甲基)苯基)囈吩并［2, 3-c］＜

啡-4(5H)-酮；

(81) : 2-(4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

磴啡-9 -基)苯基)乙睛；

(82) : 8-疼基-9-(4-(甲基磺醯基)苯基)囈吩并［2, 3-c］

唾啡-4(5H)-酮；

(83): 8-疼基-9-(毗哽-4 -基)嚷吩并［2,3-c］唆啡

-4(5H)-酮；

(84) : 8-翹基-9-(1, 2, 3, 6-四氫。比唳-4-基)囈吩并

［2, 3 - c］嗟嘛-4(5H) - 酮；

(85) : 8-疼基-9-(4-幾基-3-甲氧基苯基)嚏吩并［2, 3-c］

磴啡-4(5H)-酮;

(86) : 9-(3-氟-4-(N-嗎啡基甲基)苯基)-8-超基嚏吩并

［2, 3 - c］°t 嚥-4(5H)-酮；

(87) : 9-(3-(胺基甲基)苯基)-8-遞基嗟吩并［2, 3-c］＜

啡-4(51!)-酮；
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(88) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-甲氧基嚏吩并［2, 3-c］ 

啡-4(5H)-酮；

(89) : 9-(3-(二氟甲基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］ 

麻-4(5H)-酮；

(90) : 9-(3-(胺基甲基)苯基)-8-幾基-2-甲基囈吩并 

［2, 3-c］-4(5H)-酮;

(91) : 9-環己烯基-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唆啡

-4(5H)-酮；

(92) : 9-(3, 5-二氟苯基)-8-翹基囈吩并［2, 3-c］唾啡 

-4(5H)-酮；

(93) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-務基囈吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(94) : 9-(3-(胺基甲基)苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］ 

唆麻-4(5H) -酮；

(95) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-超基-2-甲基囈吩并

［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(96 ) : 9-環丙基-8-超基©塞吩并［2, 3 -。］磴嘛-4(511)-酮；

(97) : 9-(［1, 2, 4］三哇并［1, 5-a］毗噪-6-基)-8-痙基囈

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(98) : 8-甲氧基-9-(1, 2, 3, 6-四氫毗噪-4 -基)囈吩并

［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(99) : 9-環己烯基-8-翹基囈吩并［2, 3-c］嚨啡-4(5H)- 

酮；

(100) : 8-甲氧基-9-(4-(2-(哌噪-1-基)乙基胺基)苯基) 
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囈吩并［2, 3-c］°t 啡 -4(5H) -酮；

(113) : 8 -超基- 9 -(4-((哌唳-3-基胺基)甲基)苯基)囈

吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(114) : Ν-(2-(二甲基胺基)乙基)-4-C8-M基-4-側氧基

-4, 5-二氫囉吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯甲醯胺；

(115) : 9-(4-(3-(二甲基胺基)丙氧基)苯基)-8-甲氧基

嗟吩并［2, 3-c ］ ^^-4(511)-酮；

(116) : 8-甲 氧基-9-(1-(哌噪-4-基)-1Η-毗哇-4-基)囈 

吩并［2, 3-ο］°έ^Κ-4(5Η) -酮；

(117) : 8-翹基-9-(1-(哌唳-4-基)-1 Η-毗哇-4-基)。塞吩

并［2, 3 - c］瘦啡-4(5Η)-酮；

(118) : 8-甲氧基 0塞哇并 4, 5-c］ -4(5Η)-酮；

(119) : 2-((4-(胺基甲基)哌唳-1 -基)甲基)-8-幾基0塞

吩并［2, 3-c］墜麻-4(5H) -酮；

(120) : N-(2-(二甲基胺基)乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧

基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］磴啡-9-基)苯甲醯胺；

(121) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-痙基-2,3-二氫-1H- 

環戊［c］哇啡-4(5H)-酮；

(122) :(E) -丁基 3 -(8-理.基-4-側氧基-4, 5-二氫噬吩

并［2, 3-c］唾嘛-9-基)丙烯酸酯；

(123) : 8-甲氧基- 9-(1H-毗咯并［2, 3-b］毗噪-15-基)嗟

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(124) : 8 -翹基- 9 - (1H-毗咯并［2, 3-b］毗噪-15 -基)囈吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；
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基)-8-M 基 0塞吩并［2, 3-c］°t 啡-4(5H) -酮；

(149) : 9 -(4-(3-(二甲基胺基)丙氧基)苯基)-8 - Μ基11 塞

吩并［2, 3-c］嚨啡-4(5Η) -酮；

(150) : 8-罐基-9-(4-(2-(哌呢-1-基)乙氧基)苯基)嗟

吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(151) : 9-(4-(2-(乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-超基嚏吩 

并［2, 3-c］<^-4(5H)-酮；

(152) :(E)-9-(3-(4-胺基哌噪-1- 基)丙-1-烯基)-8-甲

氧基嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(153) : 9-(1-(2-胺基乙基)-1, 2, 3,6-四氫毗唳-4-

基)-8-甲氧基17塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮;

(154) : 9-(4-(2-(乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-甲氧基嗟

吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(155) : 9-(4-(2 -(二乙基胺基)乙氧基)苯基)-8 - Μ基11 塞

吩并［2, 3-c］<<-4(5H) -酮；

(156) : 9-(4-(2-(二乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-甲氧基

囈吩并［2, 3-c］嗖啡-4(5H) -酮；

(157) : 9-(4 -(2 -(二甲基胺基)乙氧基)苯基)-8-幾基11 塞

吩并［2, 3-c ］ -4 ( 5H)-酮；

(158) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙氧基)苯基)-8-甲氧基

嚏吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H)-酮；

(159) : 8-甲氧基-9-(4-(2-(哌呢-1 -基)乙氧基)苯基)

嗟吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(160) : 8-甲氧基-9-(3-(2-(4-甲基哌阱-1 -基)乙氧基)
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并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(184) : 9-(4-((二乙基胺基)甲基)苯基)-8-^基囈吩并

[2, 3-。]嗖啡-4(511) - 酮；

(185) : 9-(3-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-^基藝吩

・ 并[2, 3-c]唾麻-4(5H)-酮；

. (186): 9-(3-(2-胺基乙基)苯基)-8-幾基囈吩并[2, 3-c]

-酮；

. (187): 8-幾基-9-(4-((甲基胺基)甲基)苯基)囈吩并

[2, 3-c]«t<-4(5H)-酮；

(188) : 8-甲氧基-9-(4-((甲基胺基)甲基)苯基)嚏吩并

[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(189) : 9-(4-胺基-3-甲氧基苯基)-8-甲氧基囈吩并

- [2, 3-c] -4(5H)-酮；

. (190): 3-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]

唆啡-9-基)苯甲購；

• (191): 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-罐基嗟吩

并[2, 3-c]哇麻-4(5H)-酮；

(192) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-超基藝吩

并[2, 3-c]^<-4(5H)-酮；

(193) : N-(1-(4-(8-幾 基-4-側氧基-4, 5-二氫 嚏吩并

[2, 3-c]磴嚥-9 -基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(194) : 8-超基-9-(4-(1-(毗咯唳-1-基)乙基)苯基)嗟

吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(195) : 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-8-遞基嗟吩并[2, 3-c]
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麻-4（5Η）-酮；

（196） : 9-（4-（1-（二乙基胺基）乙基）苯基）-8-輕基嗟吩 

并［2, 3-c］唾啡-4（5町-酮；

（197） : N-（2-胺基乙基）-4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-

二氫囈吩并［2,3-c］唾啡-9-基）苯磺醯胺；

（198） : N-（2-（二甲基胺基）乙基）-4-（8 -甲氧基-4-側 氧

基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唾啡-9 -基）苯磺醯胺；

（199） ： 4-（8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

磴- 9 -基）-N-（毗咯唳-3~基）苯磺醯胺；

（200） : N-（三亞甲亞胺 -3-基）-4-（8-痙基-4-側氧基

-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］哇嘛-9 -基）苯磺醯胺；

（201） : 9-（4-（2-（二乙基胺基）乙基）苯基）-8-^基囈吩

并［2, 3-c］嗤啡-4（511）-酮；

（202） : 2-胺基-N-（3-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏

吩并［2, 3-。］嗟咻-9 -基）苯基）乙烷磺醯胺；

（203） : 4-（8-翹基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］ 

嚨啡-9-基）苯甲Μ ;

（204） : 4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

唆嘛-9-基）苯甲睛;

（205） : （E）-9-（3-（3-胺基毗咯唳-1-基）丙-1-烯基）-8-

甲氧基嗟吩并［2, 3-c］ < < -4（5H）-酮；

（206） : N-（2-翹基乙基）-4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-

二氫囈吩并［2, 3-c］磴啡-9 -基）苯磺醯胺；

（207） : 8-甲氧基-9-（5-甲氧基毗噪-3-基）嚏吩并
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［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(220) : N-(2-藐基-4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

并［2, 3-c］嚨啡-9 -基)苯基)甲烷磺醯胺；

(221) : 9-(4-((4-(胺基甲基)哌味-1-基)甲基)-3-氟苯

基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］嚨啡-4( 5H)-酮；

(222) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-6-氟-8-甲

氧基 11塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(223) : 9-(3, 5-二氟-4-痙基苯基)-8-罐基囈吩并

［2, 3-c］睦啡-4(5H)-酮；

(224) : 6-氟-8-甲氧基-9-(1, 2, 3, 6-四氫毗唳-4-基)囈

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(225) : 9-(4-( 1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-6-氟-8-務

基嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(226) : 9-(4-((二乙基胺基)甲基)-3-氟苯基)-8-甲氧

基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(227) : (E)-9-(3-(3-罐基毗咯噪-1-基)丙-1-烯基)-8-

甲氧基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(228) : (E)-8-翹基-9-(3-(3-M 基毗咯陀-1-基)丙-1-

烯基)嗟吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H) -酮；

(229) : 8-短基- 9- (4-((異丙基胺基)甲基)苯基)嗟吩并

［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(230) :(E) - 9-(3-(3-胺基三亞甲亞胺 -1-基)丙-1-烯

基)-8-幾.基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(231) : (Ε)-8-甲氧基-9-(3-(2-(甲基磺醯基)乙基胺基)
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丙-1-烯基)嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(232) :(S)-9-(4-(l-胺基乙基)苯基)-8-甲氧基囈吩并

［2, 3-c］ -4(5H)~酮；

(233) :(S)-9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-8-幾基囈吩并

［2, 3-c］嗟啡-4(5H)-酮；

(234) : 8-翹基-9-(5-^ 基毗唳-3-基)-2, 3-二氫-1H-環 

戊［c］噪啡-4(5H)-酮；

(235) : 9-(4-((4-(胺基甲基)哌除-1 -基)甲基)-3-氟苯

基)-8-幾基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(236) : 8-甲氧基-9-(4-(1-(2-(甲基磺醯基)乙基胺基) 

乙基)苯基)囈吩并［2, 3-c］°t啡-4(5H)-酮；

(237) : 9-(4-((3-胺基毗咯除-1-基)甲基)-3-氟苯

基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唾嘛-4(5H)-酮;

(238) :(E)-9-(3-(3-胺基三亞甲亞胺 -1-基)丙-1-烯

基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］ *4 -4(5H)-酮；

(239) :(E)-9-(3-(乙基胺基)丙-1-烯基)-8-幾基囈吩 

并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(240) : 9-(4-((3-胺基哌呢-1-基)甲基)-3-氟苯基)-8-

幾基囈吩并［2, 3-c］ -4( 5H)-酮；

(241) : 9-(4-((3-胺基毗咯唳-1-基)甲基)-3-氟苯

基)-8-幾基藝吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(242) : 9-(4-((3-胺基哌唳-1-基)甲基)-3-氟苯基)-8 -

甲氧基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(243) : 8-超基-9-(4-(1-(2-(甲基磺醯基)乙基胺基)乙
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基)苯基)囈吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(244) :(Ε)-9-(3-(3-胺基哌症-1-基)丙-1 -烯基)-8-甲

氧基囈吩并［2,3-c］ -4(5H)-酮；

(245) : (E)-9-(3-(3-胺基毗咯唳-1-基)丙-1-烯基)-8- 

疼基嗟吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H) -酮；

(246) :(E)-9-(3-(3-胺基哌唳-1-基)丙-1-烯基)-8-痙 

基囈吩并［2, 3-c］唾啡- 4(5H)-酮；

(247) : (E)-8-超基-9-(3-(2-(甲基磺醯基)乙基胺基)

丙-1-烯基)口塞吩并［2, 3-c］嗤麻-4(5H) -酮;

(248) : 8-甲氧基-9-(4-(2-(2-(甲基磺 醯基)乙基胺基)

乙基)苯基)囈吩并［2, 3-c］嚨啡-4(5H)-酮；

(249) : 2-(2-氟-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

并［2, 3-c］隆啡-9-基)苯基)乙睛；

(250 ):(Ε)-Ν-(1-(3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟 

吩并［2, 3-c］^^-9-基)烯丙基)三亞甲亞胺 -3-基)甲 

烷磺醯胺；

(251) : 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

<■#-9-基)-Ν,Ν-二甲基苯磺醯胺；

(252) : 4-(8-懇基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］ 

瘦啡- 9 -基)-N-甲基苯磺醯胺；

(253) :第三丁基(5-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟 

吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)咲喃-2-基)甲基胺基甲酸酯；

(254) : N-(4-(8-殛基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-。］嚨啡-9 -基)-2 -甲基苯基)甲烷磺醯胺；
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(255) : N-(4-(8-甲 氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］嗟啡-9 -基)-2-甲基苯基)甲烷磺醯胺；

(256) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6-氟-8-幾基囈吩并

［2, 3 - c］瘦啡-4(5H)-酮；

(257) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6-氟-8-甲氧基嗟吩并

［2, 3-c］嚨啡-4(5H)-酮；

(258) : 6-氟-8-翹基-9-(1, 2, 3, 6-四 氫毗唳-4 -基)囈吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(259) : 9-(4-((二乙基胺基)甲基)-3-氟苯基)-8-軽基

嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(260) : 8-甲氧基-9-(4-(1-(哌咬-1-基)乙基)苯基)囈

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(261) : 2-(2-氟-4-(8-短基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-。］磴啡-9-基)苯基)乙睛；

(262) : 8-幾基-9-(4-(1-(哌噪-1 -基)乙基)苯基)囈吩 

并［2, 3-。］唆啡-4(5!!)-酮；

(263) : (E)-9-(3-(3-(二甲基胺基)哌唳-1-基)丙-1-烯

基)-8-幾基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(264) :(E)-9-(3-(3-(二甲基胺基”比咯唳-1- 基)丙-1-

烯基)-8-幾基嗟吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(265) : 9-(4-(2 -胺基乙基)-3-氟苯基)- 8 -甲氧基囈吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(266) : 9-(5-(胺基甲基)嗟吩-2-基)-8-翹基囈吩并

［2,3-c］唆啡-4(5H)-酮；
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(267) : 9-(4-((乙基胺基)甲基)苯基)-8-翹基囈吩并

[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(268) :(E)-9-(3-(4-胺基哌唳-1-基)丙-1-烯基)-8-鑒 

基嗟吩并[2, 3-ο]°έ·#-4(5Η)-酮；

(26 9): 9-(4-((乙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基嚏吩并

[2, 3-c ] < -4( 5H)-酮；

(270) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6-澳-8-超基嗟吩并

[2, 3 - c]唾嘛- 4(5H)-酮;

(271) : 9-(3-氯-4-((二乙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧 

基嚏吩并[2, 3-c]唆啡-4(5H) -酮；

(272) : (R)-9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-M基

嚏吩并[2, 3-c ] 'Ί； -4( 5H)-酮；

(273) : 9-(4-(3-胺基丙基)苯基)-8-M基嚏吩并[2, 3-c] 

瘦啡-4(5H)-酮；

(274) :(R)-9-(4-(1 -胺基乙基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并

[2, 3-c]瘦啡- 4(5H)-酮；

(275) :(R)-9-(4-(l-胺基乙基)苯基)-8-超基嗟吩并

[2, 3-c]°t 啡-4(5H)-酮；

(276) : 9-(4-(2 -胺基乙基)- 3-氟苯基)-8-建.基嗟吩并

[2, 3-c]唆麻-4(5H)-酮；

(277) : 9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-8-幾基嗟 

吩并[2, 3-c]°t 嘛-4(5H) - 酮；

(278) : 9-(3-氟-4-((3- 基毗咯噪-1 -基)甲基)苯

基)-8-幾基嚏吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；
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(279) :· 9-(3-氟-4-((3- K 基毗咯咤-1-基)甲基)苯 

基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］磴啡-4(5Η)-酮；

(280) : 4-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

嗟嚥■-9 -基)-N- (2, 2, 2-三氟乙基)苯磺醯胺；

(281) : 4-C8-M 基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

嗤咻-9-基)- N-(2, 2, 2-三氟乙基)苯磺醯胺；

(282) : N-(2-(二甲基胺基)乙基)-4-(8-翹基-4-側氧基

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嗖嘛-9 -基)苯磺醯胺；

(283) : 8-翹基-9-(4-((2-(甲基磺醯基)乙基胺基)甲基)

苯基)嗟吩并［2, 3-c］<^-4(5H)-酮；

(284) : 9-(3-(3-(二甲基胺基)毗咯噪-1-基)丙基)-8-

翹基嚏吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(285) : 9-( 1-(2-胺基乙基)-1H-。比哇-4-基)-8-甲 氧基

□塞吩并［2, 3-c］囈啡-4(5H)-酮；

(286) : 9-(3-氯-4 -((二乙基胺基)甲基)苯基)-8-錢基

嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(287) : 4-(7-氟-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3 - c］磴啡-9 -基)-N -(2-翹基乙基)苯磺醯胺；

(288) : 9-(3-乙醯基苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］哇 

啡 -4(5H)-酮；

(289) : 2-氟-4-(8 -幾基-4 -側氧基-4, 5-二氫瘗吩并

［2, 3-。］嗟啡-9-基)-N-(2 -超.基乙基)苯甲醯胺；

(290) : 3-(4-(8- Μ基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］唾嘛-9 -基)苯基)丙睛;
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氧基-4, 5二二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-8 -基甲烷磺酸酯；

(303) : 2-氟-N-(2-翹 基乙基)-4-(8 -甲氧基-4-側氧基

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唾啡-9-基)苯磺醯胺；

(304) : 4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

嗥啡-9-基)-Ν,Ν -二甲基苯磺醯胺；

(305) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-7-氟-8-甲

氧基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(306) : Ν-(2-澳乙基)-4-(7-氟-8-短基-4-側氧基-4, 5- 

二氫囈吩并［2, 3-c］唆嘛-9-基)苯磺醯胺；

(307) : 4-(7-氟-8-翹基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］瘦啡-9-基)-N-C2-M基乙基)苯磺醯胺；

(308) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)-2-甲基丙-2-基)苯

基)-8-翹基嗟吩并［2, 3-c］睦啡-4(511)-酮；

(309) : N-(2-氯-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩

并［2, 3-c］嗤啡-9-基)节基)-N-甲基甲烷磺醯胺；

(310) : 4-(8-輕基-4-側氧基-4, 5-二氫藝吩并［2, 3-c］

嗖啡-9 -基)-N-(2-甲氧基乙基)苯磺醯胺；

(311) :(E)-3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫藝吩并

［2,3-c］磴啡-9 -基)-2-甲基丙烯睛；

(312) : N-(2-氟-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚷吩 

并［2,3-c］唆啡-9-基)苯乙基)甲烷磺醯胺；

(313) : 8-疼.基- 9-(4-(1-翹基乙基)苯基)囈吩并［2, 3 -c ］ 

嘛 -4(5H)-酮；

(314) : 9-(4-(1-(環戊基胺基)乙基)苯基)-8-M基囈吩

S
79



1503323

并［2,3-c］＜ -4（5H）-酮；

（315） : 9-（4-（1-（環戊基胺基）乙基）苯基）-8-甲氧基嗟

吩并［2, 3-c］ -4（5H）-酮；

（316） : 4-（8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］

哇啡-9 -基）-N-（2-幾基乙基）苯磺醯胺；

（317） : 9-（5-（胺基甲基）咲喃-2-基）-8-每基嗟吩并

［2,3-c］＜ -4（5H）-酮;

（318） : 9-（3-氯-4-（（甲基胺基）甲基）苯基）-8-甲氧基

嗟吩并［2, 3 - c］°t 啡- 4（5H）-酮；

（319） : 9-（4-（2-胺基丙-2-基）苯基）-8-幾基嗟吩并

［2, 3-。］唆啡-4（511）-酮；

（320） : N-（3-短 基丙基）-4-（8 -甲氧基-4-側 氧基-4, 5-

二氫嗟吩并［2, 3-c］唾啡-9-基）苯磺醯胺；

（321） : 2-氟-4-（8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］唾啡-9-基）-N-（2-超基乙基）苯磺醯胺；

（322） : 4-（8-罐基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］ 

唆嘛-9-基）-N-C3-M基丙基）苯磺醯胺；

（323） : N-（3-澳丙基）-4-（8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫

嚏吩并［2, 3-c］磴啡-9-基）苯磺醯胺；

（324） : 2-氟-4-（8-^基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］唾啡-9 -基）-N-（2-甲氧基乙基）苯磺醯胺；

（325） : 9-（3-氯-4-（（甲基胺基）甲基）苯基）-8-幾基嗟

吩并［2, 3-c］ -4（5H）-酮;

（326） : 9-（4-（胺基甲基）苯基）-4-側氧基-4, 5-二氫囈
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吩并［2, 3-c］ -8-Μ ;

(327) : 9 -(4 -(2-(二甲基胺基)乙基)-3-氟苯基)-8 -超

基嘍吩并［2, 3-c ］ -4( 5Η)-酮；

(328) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6, 7-二氯-8-幾基嗟吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(329) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6-氯-8-翹基囈吩并

［2, 3-c］ -4(5H)-酮;

(330 ): 9-(4-(胺基甲基)苯基)-4-側 氧基-4, 5-二氫瘗

吩并［2, 3-c］嚨麻-8-基 三氟甲烷磺酸酯；

(331) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧基囈

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(332) : N-(2-氯乙基)-4-(8-務基-4-側 氧基-4, 5-二氫

囈吩并［2, 3-c］嚨啡-9-基)苯磺醯胺；

(333) : N-(2-氟乙基)-4-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二

氫囈吩并［2,3-c］嗤咻-9-基)苯磺醯胺；

(334) : 9-(4-(2-胺基丙-2-基)苯基)-6-氯-8-超基囈吩 

并［2, 3-c］磴啡-4(5H) - 酮；

(335) :(S) - 9-(4 -(1 -(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-超基

藝吩并［2, 3-c］°t<-4(5H)-酮；

(336) : 9-(4-( 1-胺基丙基)苯基)-8-^基囈吩并［2, 3-c］ 

唾 -4(5H)-酮；

(337) : 9-(4-( 1-胺基丙基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并

［2, 3-c］墜啡-4(5H)-酮；

(338) : 9 -(4-(1 -(二乙基胺基)丙基)苯基)-8- Μ基嗟吩
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并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(33 9): 9-(4-( 1-(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-痙基藝吩

并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(340) : 9-胺基-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］唆麻-4(5H)- '

酮； -

(341) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-6,7-二氟

- 8-每基嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(342) : 9-(4-(1 -(二甲基胺基)乙基)苯基)-6,7-二氟

-8-甲氧基嗟吩并［2, 3 - c］°t啡-4(5H)-酮；

(343) : N-環丙基-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟

吩并［2, 3-c］嗤啡-9-基)苯磺醯胺；

(344) : N-環 丙基- 4 -(8 -超基-4 -側氧基-4, 5-二氫嚏吩

并［2, 3-c］墜啡- 9 -基)苯磺醯胺； .

(345) : 9-(2-胺基-2,3-二氫-1H-茴-5-基)-8-痙基嗟吩

并［2, 3-c］唾啡-4(5町-酮；

(346) : 9-(4-( 1-(二甲基胺基)乙基)苯基)囈吩并 .

［2, 3-c］ < -4(5H)-酮;

(347) : (S)-N-(l-(4-(8-翹基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

并［2, 3~c］^^-9-基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(348) : 9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-8-翹基嗟吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(349) : 9-(4 -(1 -(二甲基胺基)乙基)-3 -氟苯基)-8- Μ

基囈吩并［2, 3-c ］ -4( 5Η)-酮；

( 350 ): N-(l-(翹基甲基)環戊基)-4-(8 -甲氧基-4-側氧
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基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]<*#-9-基)苯磺醯胺；

(351) : 9-(2-(二乙基胺基)-2, 3-二氫 - 1H-苗 - 5- 基)-8- 

短基嗟吩并[2, 3-c]°t啡- 4(5H) -酮；

(352) : 9-(2-(二甲基胺基)-2, 3-二氫-1H-篩 - 5 -基)-8- 

超基囈吩并[2,3-^^^-4(511)-酮;

并[2, 3-c]磴 <#-4(510-酮;

(353): 8-幾基-9-(1, 2, 3, 4-四氫異嚨啡-7-基)囈吩并

[2, 3-c ]唾啡-4(5H)-酮；

(354): 8-甲氧基-9-(1, 2, 3, 4-四氫異嗟啡-7-基)嚏吩

[2, 3-c]唆啡-9 -基)苯基)丙睛;

(355): 3-(3-(8-超基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并

(356) : 9-(4-( 1-(二乙基胺基)乙基)-3-氟苯基)-8-錘

基囈吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(357) : 1-(4-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二氫 囈吩并

[2, 3-c]唾啡-9-基)苯基)環丙睛;

(358): 9-(2-乙基-1, 2, 3, 4 -四 氫異磴嚥-7-基)-8-輕基

囈吩并 [2, 3-c ] -4(5H)-酮；

(359): 9-(4-(1-胺基乙基)-3-氟苯基)-8-翹基嗟吩并

[2, 3-c]<^-4(5H)-酮；

(360): 3-(3-(8-甲 氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

[2, 3 - c]嗟啡-9 -基)苯基)丙睛；

[2, 3-c]唆嘛-9-基)苯基)環丙睛；

(361): 1-(4-(8-趣.基-4-側氧基-4,5-二氫囈吩并

(362): 9-(2-胺基-2, 3-二氫-1H-药 -5-基)-8-甲氧基囈
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吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(363) : N-異戊基-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈

吩并［2,3-c］座啡-9 -基)苯磺醯胺；

(364) : 9 -(2-(二甲基胺基)-2, 3~ 二氫 - 1H-药-5-基)-8-

甲氧基囈吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮；

(365) : 9-(4-( 1-(乙基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧基囈吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(366) : 6-氯-9-(4-(1 -(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-起.

基 口塞吩并［2, 3-c J -4(5H)-酮；

(367) : 9-(4-(環丙烷機基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并

［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

( 368): 9-(4-(胺基甲基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫囈

吩并［2, 3-(:］唾嘛-8-孩醯胺；

(369) : 9-(2-胺基乙基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］嚨嚥 

-4(5H)-酮；

(370) : 8-超基-9 -(4 -(2 -務.基乙基磺醯基)苯基)嗟吩并

［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮；

(371) ： 9-(4-(2-疼基乙基磺醯基)苯基)-8-甲氧基嗟吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(372) : 9-( 1-乙基口引唏啡-5-基)-8-翹基嗟吩并［2, 3-c］ 

哇嘛-4(5H)-酮;

(373) : 9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基囈吩并

［2, 3-c］嚨·#-4(5Η) - 酮；

(374) : 8-幾基-9-(2-甲基-1, 2, 3, 4-四氫異磴啡-7-基)
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囈吩并［2, 3-c］嗟啡-4(5H) -酮；

(375) : 9-(4-( 1-胺基乙基)-3-氟苯基)-8-甲氧基囈吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(376) : 8-疼基-9-(1-甲基。引唏啡-5-基)嚏吩并［2, 3-c］

-4(5Η)-酮;

(377) : 8-遞基-9-( 口引唏啡-5-基)嚷吩并［2, 3-c］嗥啡

-4(5H)-酮;

(378) : 9-(口引喙啡-5-基)-8-甲氧基嚏吩并［2, 3-c］·!·#

-4(5H)-酮；

(379) : 9-(4-( 1 -((二甲基胺基)甲基)環丙基)苯基)-8- 

輕基嚏吩并［2,3-(31^^-4(511)-酮；

(380) : 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

嗥啡-9-基)- N-丙基苯磺醯胺；

(381) : N-(環丙基甲基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-

二氫囈吩并［2,3-c］磴啡-9 -基)苯磺醯胺；

(382) : N- (3, 3-二甲基丁基)-4-(8-甲 氧 基-4-側 氧 基

-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］磴麻-9-基)苯磺醯胺；

(383) : 4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

嚨啡-9-基)-N-異戊基苯磺醯胺；

(384) : N-(3, 3-二甲基丁基)-4-(8- 基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-(?］唆啡-9-基)苯磺醯胺；

(385) : 9-(4-(1-(乙基胺基)乙基)苯基)-8-務基囈吩并

［2, 3-c］ ^^-4(511)-酮；

(386) : 3-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并
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［2, 3-c］唆咻-9 -基)苯基)-3-側氧基丙睛；

(387) :(E)-9-(2-乙氧基乙烯基)-8-甲氧基嗟吩并

［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(388) : N-(1-(4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2,3-c］墜啡-9 -基)苯基)乙基)乙醯胺；

(389) : 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］ 

磴嘛■-9 -基)- N-(3, 3, 3 -三氟丙基)苯磺醯胺；

(390) : 4-(8-懇 基-4-側 氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］ 

瘦嚥-9-基)-N-(1-(铿基甲基)環戊基)苯磺醯胺；

(391) : N-(2,2-二氟乙基)-4-(8-甲 氧基-4-側氧基

-4, 5-二氫噬吩并［2, 3-c］唾咻-9-基)苯磺醯胺；

(1031): 8-甲氧基- 9-(4-(1-甲氧基乙基)苯基)嗟吩并

［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

( 1 032): 9-(4-( 1-胺基乙基)苯基)-6-澳-8-超基囈吩并

［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

( 1 033): 8-甲氧基-9-(2-((哌啖-3-基甲基)胺基)乙基)

嗟吩并［2, 3-c］嚨啡-4(5H) -酮；

( 1034): 9-(2-(4-((二甲基胺基)甲基)哌唳-1-基)乙

基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

( 1 035):第三丁基 4-((2-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5- 

二氫囈吩并［2, 3-c］睦啡-9 -基)乙基)胺基)哌唳-1-竣 

酸酯；

( 1 036) : 8-甲氧基- 9-(2-(哌噪-4-基胺基)乙基)囈吩并

［2, 3-0 1^^-4(511) -酮；
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( 1 037): 4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]

唆麻-9 -基)-N-(3, 3, 3-三氟丙基)苯磺醯胺；

( 1 038) : 3H-。比咯并[2, 3-c]^<-4(5H)-酮；

' ( 1 039) : 9-(4-( 1-胺基乙基)苯基)-6-環丙基-8-短基嗟

- 吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

. ( 1 040): 9-(4-( 1-胺基乙基)苯基)-8-超 基-4-側 氧基

-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c ] ^-6-睛;

. (1041): 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-6-氯-8-翹基囈吩并

[2, 3-c]^<#-4(5H)-酮；

(1 042) : 8-翹基-9-(2-(4-((甲基胺基)甲基)哌噪-1-基)

乙基)囈吩并[2, 3-c ] -4( 5H)-酮；

(1 043) : 8-甲氧基-9-(2-(4-((甲基胺基)甲基)哌噪-1-

- 基)乙基)嗟吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

. ( 1 044): 9-(2-(4-((二甲基胺基)甲基)哌唳-1-基)乙

基)-8-幾基嚏吩并[2, 3-c]°t啡-4(5H) -酮；

• (1 045): 9-(4-( 1-Μ基丙基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并

[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

( 1 046):(R)-8-甲氧基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)苯基)

瘗吩并[2, 3-c ] < -4( 5H)-酮；

(1 047):(R)-8-(4-(l-胺基乙基)苯基)嗟吩并[2, 3-c]

< -4(5H)-酮；

(1 048) : (R)-第三丁基(1-(4-(4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

并[2,3-c]嚨啡-8 -基)苯基)乙基)胺基甲酸酯；

(1 049) : 9-(4-(4-超基哌噪-4-基)苯基)-8-甲氧基囈吩
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并[2, 3-c]唾啡- 4(5H)-酮；

(1050):(R) - 8-(4 -(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)□ 塞吩并

[2, 3-c]唾啡-4(5H) - 酮；

(1051) : 8-每基-9-(4-(1, 2, 3, 6-四氫毗唳-4-基)苯基)

嚏吩并[2, 3 - c]唾啡- 4(5H)-酮；

(1052):(R)-8-錘基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)苯基)

藝吩并[2, 3-c ] -4(5H)-酮；

( 1 053) : 8-翹基-9-(4-(1-^基丙基)苯基)囈吩并

[2, 3 - c]墜嚥-4(5H)-酮；

( 1 054): (R)-8-懇基-9-(4-(1-幾基乙基)苯基)囈吩并

[2, 3-。]唆啡-4(51!)-酮；

( 1 055): 8-翹基-9-(4-(4-耘基哌唳-4-基)苯基)囈吩并

[2, 3-c ] -4( 5H)-酮；

(1056):(S)-8-務.基- 9-(4-(1-錢基乙基)苯基)囈吩并

[2, 3-c]墜啡-4(5H) - 酮；

( 1 057) : Ν-(1-翹 基丙-2-基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基

-4, 5-二氫嚏吩并[2, 3-c]<#-9-基)苯磺醯胺；

( 1 058): 9-(4-(^基(嚏哇-2-基)甲基)苯基)-8-甲氧基

嗟吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

( 1 059): 9-( 6-( 1 -胺基乙基)。比除-3-基)-8-幾基囈吩并

[2, 3-c ] -4( 5H)-酮；

( 1 060): 9-(4-(4-^基丁基)苯基)-8-甲氧基囈吩并

[2, 3 - c]唆啡-4(5H)-酮;

(1061): 2-(4-(8- Μ 基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并
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［2, 3-c］嘩咻-9 -基)苯基)-2-甲基丙醯胺；

(1 0 62) : N -(1-澡丙 - 2- 基)-4-(8-幾基-4-側氧基 -4, 5 -

二氫嚏吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯磺醯胺；

(1063): 8-幾基-9-(4-(幾基(嚏哇-2-基)甲基)苯基)嗟

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

( 1 064):(S)-8-甲氧基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)苯基) 

藝吩并［2, 3-c］唆·#-4(5Η)-酮；

( 1 065): 9-(6-( 1 -(二乙基胺基)乙基)毗噪-3-基)-8-翹

基嗟吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(1 066): 9-(4-(1 -胺基乙基)苯基)-8-罐基-6-甲基嗟吩

并［2, 3-c］嗟嘛-4(5H)-酮；

( 1 067): 9-(6-( 1-胺基乙基)毗唳-3-基)-8-甲氧基囈吩

并［2, 3-c］嗥嚇-4(5H)-酮；

( 1 068): 8- Μ基-9-(4-(4-遞基丁基)苯基)嗟吩并

［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

( 1 069): 9-(4-(3-胺基-1-幾基丙基)苯基)-8-甲氧基嗟 

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1 070): 9-(6-( 1-(二甲基胺基)乙基)毗唳-3-基)-8-每

基囈吩并［2, 3-c］唾嘛-4(5H) -酮；

(1071): 9-(6-(1-(二甲基胺基)乙基)毗除-3-基)-8-甲 

氧基囈吩并［2, 3-c］墜啡-4(5H)-酮；

( 1072) : 4-((4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］唆啡-9-基)-1Η-毗。坐-1 -基)甲基)苯甲睛；

(1 073) : 8-胺基嗟吩并［2, 3-c］哇啡-4(5H)-酮；
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( 1074): 9-(4-(( 1Η-毗哇-1-基)甲基)苯基)-8-甲氧基

11 塞吩并［2, 3-。］唾啡-4(511)-酮；

( 1 075) : 9-(6-( 1-胺基乙基)毗唳-3-基)-8-甲氧基囈吩

并［2, 3-c］墜啡-4(5H)-酮；

( 1076): 9-(4-( 1-胺基乙基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫

嗟吩并［2, 3-c］唾啡-8-基 二甲基胺基甲酸酯；

( 1077) : 9-(4-( 1 -胺基乙基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫

口塞吩并［2, 3-c］＜-#-8-基 異丙基碳酸酯；

( 1078): 9-(4-(( 1Η-咪哇-1-基)甲基)苯基)-8-甲氧基

□塞吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 079) : N-(2-渙丙基)-4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫

嚏吩并［2, 3-c］哇麻-9-基)苯磺醯胺；

( 1 080): (R)-9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-6, 7-二氯-8-罐

基嗟吩并［2, 酮；

(1081) : (R)-9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-6-氯-8-短基囈 

吩并［2, 3-c ］ -4 (5H)-酮；

(1082):(S) - 8-理.基-9 -(4 -(1-(甲基胺基)乙基)苯基) 

囈吩并［2, 3 - c］嚨嚇-4(5H)-酮;

( 1 083): 9-(4-( 1-胺基乙基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫

嗟吩并［2,3-c］唆·#-8 -基 二乙基胺基甲酸酯；

( 1084): 4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫噬吩并［2, 3-c］

嚨嚇.-9 -基)- N -(2-翹基 乙基)-N-甲基苯磺醯胺；

( 1 085): N-(2-铿基乙基)-4-(8 -甲氧基-4-側氧基-4, 5-

二氫嚏吩并-基)- N -甲基苯磺醯胺；
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( 1086): 9-(4-(( 1Η-毗哇-1-基)甲基)苯基)-8-^基囈 

吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(1087) : (S)~6- 氯 -8- 幾基- 9- (4-( 1-(甲基胺基)乙基) 

苯基)嗟吩并［2, 3-c］唆麻-4(5H)-酮；

( 1088): 9-(4-( 1-胺基丙基)苯基)-6-氯-8-每基嚏吩并

［2, 3-c］瘦啡- 4(5H)-酮；

-2, 3, 4, 5 -四氫-1H-環戊［c］嗤啡-9 -基)苯磺醯胺；

(1089): 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫

嚏吩并［:2, 3-c］嗤啡-8-基嗎啡-4-幾酸酯；

(1090): N-(2-幾.基乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基

(1091): 8-澳囈吩并］2, 3-c］磴啡-4(5H) - 酮；

(1092): 9-(4-(2-(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-罐基囈 

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1 093): 9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并

［2, 3-。］磴啡-4(511)- 酮；

(1 094): N-(2-澳乙基)-4-(8-超基-4-側氧基-2, 3, 4, 5-

四氫-1H-環戊［c］磴啡-9-基)苯磺醯胺；

(1095): 9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-8- 基嚏吩并

［2, 3-。］唾啡-4(511)-酮；

( 1 096): 8-甲 氧基-9-(1-(2-Ν-嗎咻基乙基)-1H-毗哇

-4-基)藝吩并［2, 3-c ］ <*#-4(511)-酮；

( 1 0 97): 9-(4 -(2 -(二乙基胺基)丙基)苯基)-8-幾基藝

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1 098): 9-(4-( 1-胺基乙基)苯基)-8-每基-6-(務基甲
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基)囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

( 1 099) : 9-(4-( 1-胺基乙基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2, 3-c -8-基乙酸酯；

(1100) : 9-(1 -(1-(二甲基胺基)丙-2-基)-比哇-4- 

基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c ］ < -4 (5H)-酮；

(1101): 9-(4-((1Η-咪哇-1-基)甲基)苯基)-8-翹基嗟 

吩并［2, 3-c］墜啡-4(5H) -酮；

(1102): 9-(4-(胺基甲基)苯基)- 8- (2-N -嗎啡基乙氧基) 

嚏吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H) -酮；

(1103) ： 8-錘基 -9-(1-(2-Ν-嗎啡基乙基)-1H-。比哇-4- 

基)囈吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮；

(1104): N-(2-(1H-毗哇-1-基)乙基)-4-(8-每基-4-側 

氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］哇啡-9-基)苯磺醯胺； 

(1105): 8-輕基- 9 -(4-(2, 2, 2-三氟-1-翹基乙基)苯基) 

嗟吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1106): 9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-6-氯-8-翹基囈吩并

［2, 3-c］ -4(5H)-酮;

(1107) : N-(2-(4-(8-務基-4-側氧基-4, 5-二氫瘗吩并 

［2,3-。］唆啡-9 -基)苯基)-2-甲基丙基)甲烷磺醯胺； 

(1108)： 9-(4-(2-(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-甲氧基 

囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1109): 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)囈吩并［2, 3-c］嚨啡 

-4(5H)-酮；

(1110) : 9-(1-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)-1Η-毗哇-4 - 
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基)-8-^基嗟吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(1111) : 9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-幾 基囈吩并

［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1112) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8-鑒基

囈吩并［2, 3 - c］唆嘛-4(5H)-酮；

(1113): 8-甲氧基- 9-(4-(2, 2, 2-三 氟-1-幾基乙基)苯 

基)嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1114): N-(2-澳乙基)-4-(8-幾基-4-側 氧基-4,5-二氫

囈吩并［2, 3-c］嚨啡-9-基)-N-甲基苯磺醯胺；

(1115): Ν-(2-(1Η-咪 口坐-1 - 基)乙基)- 4 -(8- 翹基-4-側

氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］^<-9-基)苯磺醯胺；

(1116): 9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-6-氯-8-幾

基嚏吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(1117): 3-(4-(8 -(2 -(二甲基胺基)乙氧基)-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯基)丙購；

(1118):(R)-9-(4-(l-胺基丙基)苯基)-8-甲氧基囈吩 

并［2, 3-。］嗖麻-4(511)-酮；

(1119): N-(2-氯乙基)-4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫

藝吩并［2, 3-c］°t-#-9-基)-N-甲基苯磺醯胺；

(1120): (S)-9-(4-(l-胺基丙基)苯基)-8-^基囈吩并

［2, 3-c］°t <-4(5H)-酮；

(U21):(S)-9-(4-(l -胺基丙基)苯基)-8-甲氧基囈吩

并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(1122):(R)-9-(4-(l-胺基乙基)苯基)-8-超.基-6-甲基 

S
93



1503323

囈吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H) -酮；

(1123) : (R)-9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-6-澳-8-罐基囈 

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1124): 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫

囈吩并［2, 3-c］唆啡-8-睛;

(1125): 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-8-(輕基甲基)囈吩

并［2, 3-c］磴麻-4(5H)-酮；

(1126): (R)_6~ 氯-9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯

基)-8-铿基囉吩并［2, 3-c］ < < -4(5H)-酮；

(1127): (S)-9_(4-(l_(乙基胺基)丙基)苯基)-8-超基

嚏吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1128): (S)-9-(4-(l-(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-^

基嚏吩并［2, 3 - 嘛-4(5H) -酮；

(1129): 6-氯-9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)苯

基)-8-幾基囈吩并［2, 3-c］嚨麻-4(5H)-酮；

(1130): 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-6-乙块基-8-每基嗟 

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1131): (R)-9-(4-(1-胺 基丙基)苯基)-8-短 基囈吩并

［2, 3-c］磴啡-4(5H)-酮;

(1132):(R)-6 - 氯-8- 罐基- 9- (4-(1-(甲基胺基)乙基)

苯基)嗟吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1133): 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-6-氯-8-錢基囈吩并

［2, 3-c］ -4(5H)-酮;

(1134): 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-8-(二氟甲基)嗟吩 
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并［2, 3 - c］唆啡-4(5H)-酮；

(1135) : (R)-6-澳-8-輕基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)

苯基)囈吩并［2, 3-c］°t啡-4(5H) -酮；

(1136) : 9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-6-氯-8-超.基嗟 

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1137): 9-(4-丁基苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］嗖啡

-4(5H)-酮；

(1138): 9-(4-丁基苯基)-8-幾 基嚏吩 并［2, 3-c］唆嘛

-4(5H)-酮；

(1139): N-(2-氯乙基)-4-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二 

氫嚏吩并［2, 3-c］唾啡-9 -基)苯磺醯胺；

(1140): 9-(4-((3-澳毗咯唳-1-基)磺醯基)苯基)-8-超 

基嚏吩并［2, 3-c 酮；

(1141):(S) - 9-(4-(1-(甲基磺醯胺基)丙基)苯基)-4- 

側氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］磴啡-8-基甲烷磺酸 

酯；

(1142): 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-6-澳-8-超基嗟吩并

［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1143): 9 -(4 -(3 -(二甲基胺基)-1-超基丙基)苯基)- 8-

甲氧基嗟吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(1144): N-(2-滇 乙基)-4-(6-氯-8-超基-4-側 氧 基

-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］磴嘛-9-基)苯磺醯胺；

(1145): N-(2-氯乙基)-4-(8-^ 基-4-側氧基-2, 3, 4, 5- 

四氫-1H-環戊［c］嗟啡-9 -基)苯磺醯胺；
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(1146): N-(2-》臭乙基)-4-(5-乙基-8-翹基-4-側 氧 基 

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c ］ ^^-9-基)苯磺醯胺;

(1147):(S)-8-甲氧基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙基)苯基) 

嗟吩并［2, 3-c ］ < -4 (5H)-酮;

(1148):(S)-8-翹基-9-( 4-(1-(甲基胺基)丙基)苯基) 

嗟吩并［2, 3 - c］唆*#-4(5H)-酮;

(1149): 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)- 8-(((2-超基乙基) 

胺基)甲基)囈吩并［2, 3-c ］ -4 (5H)-酮；

(1150): (R)-9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-6-澳-8-遞基囈 

吩并［2, 3-c］°tt#-4(5H)-酮；

(1151):(R)-9-(4-(1-(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-每 

基噬吩并［2, 3-c］哇啡-4(5H)-酮；

(1152): 8-恐基-9-(4-戊基苯基)囉吩并［2, 3-c］ < 

-4(5H)-酮；

(1153): 9-(4-(2-胺基乙醯基)苯基)-8-M基嗟吩并 

［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(1154):(S)-6 -氯-8-罐基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙基) 

苯基)嚏吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1155): 8-痙基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)嗟吩 

并［2, 3-c］嗤啡-4(5H)-酮；

(1156): 8-甲氧基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)囈 

吩并［2, 3-ο］°1·#-4(5Η)-酮；

(1157):(R)-9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-8-短基-6-甲基 

囈吩并［2, 3-c ］ -4 (5H)-酮；
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(U58):(R)-9-(4-(l-胺基丙基)苯基)-8-甲氧基-6-甲 

基嚏吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1159):(R) - 9-(4-(1 -胺基丙基)苯基)-6-氯-8-超■基囈 

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1160):(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-幾基噬吩 

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(U61):(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基嗟 

吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(1162): 2-(4-(8- 基-4-側氧基 -4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］唆啡-9-基)苯基)丁購；

(1163):(S)-9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-超基嗟吩 

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1164): (S)-9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基囈 

吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H) -酮;

(1165): 6-氯-8-罐基- 9- (4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基) 

囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1166) : (R)-9-(4-(l- 胺基 丙 -2-基)苯基)-6-氯 -8-務. 

基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1167): 9-(4-(2-胺基乙基)-3, 5-二氟苯基)-8-短基嚷 

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1168):(R) - 9-(4 -(1 -胺 基丙 - 2- 基)苯基)-8-懇基 - 6- 

甲基嗟吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1169): (R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-超基-6-

甲基嚏吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；
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(1170)： 6 -氯-8-甲氧基-9 -(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯 

基)嗟吩并[2, 3-c ] < -4( 5H)-酮；

(1171): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-氯苯基)-8-超基囈吩并

[2, 3 - c]°t 啡-4(5H)-酮；

(1172):(S)-9-(4-(l-(二甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8- 

疼基囉吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(1173) : 6-澳-8-甲氧基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯 

基)嗟吩并[2, 3-c ] < -4 (5H)-酮；

(1174)： 9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-幾基囈 

吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

(1175) :(R) - 9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-6-氯-8-甲氧基 

嗟吩并[2, 3-c ] < -4( 5H)-酮；

(1176) :(R)-9 -(4-(1 - 胺 基 丙 -2 -基)苯基)-6 -澳-8-幾 

基囈吩并[2, 3-c] -4(5Η)-酮;

(1177): 9-(4-(2 -胺基乙基)-3,5 -二氟苯基)-8-甲氧基 

嗟吩并[2, 3-c ] < -4( 5H)-酮；

(1178): 9 -(4-(2-(二甲基胺基)乙基)-3,5-二氟苯

基)-8-超基囈吩并[2, 3-c]°t啡-4(5H)-酮；

(1179): 9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-甲氧基 

囈吩并[2, 3-c ] -4( 5H)-酮;

(1180):(S)-9 -(4-(1 - 胺 基 丙 -2 -基)苯基)-6, 7- 二 氯

-8-甲氧基嘍吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

(1181): (S)-9 -(4-(1-胺 基丙 -2*•基)苯基)-6 - 氯-8- 翹 

基囈吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；
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(1182): (S)-6- 氯 - 9-(4-(1 -(二甲基胺基)丙 -2-基)苯

基)-8-錢基嗟吩并［2, 3-c］°t啡-4(5H)-酮;

(1183): 6-澳-8-翹基-9-(4 -(2-(甲基胺基)乙基)苯基) 

囈吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(1185): N-(2-罐基乙基)-4-(8 -甲氧基-5-甲基-4-側氧 

基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］墜啡-9-基)苯磺醯胺；

(1186):甲基 3-(4-(8-^基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩 

并［2, 3-0^^-9-基)苯基)丙酸酯；

(1187):(R)-8-翹基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯 

基)嗟吩并［2, 3-c］ < ■# -4(5H)-酮；

(1188):(R) - 9 -(4-(1 -(二甲基胺基)丙-2 -基)苯基)-8- 

殘基囈吩并［2, 3-c］磴啡-4(5H)-酮；

(1189): (R)-8-甲氧基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙 -2-基) 

苯基)囈吩并［2, 3-c］嗟啡-4(5H) -酮；

(1190): 9-(4-(1-胺基丙 -2-基)-3-氟苯基)-8-超基-6 - 

甲基囈吩并［2, 3-0 3^^-4(511)-酮；

(1191): 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8-超基-6-甲基囈吩 

并［2, 3-c］唆■#-4(5H)-酮；

(1192): 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8-甲氧基-6-甲基嚏 

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1193): 9-(4-(1-(二甲基胺基)丙 -2-基)-3-氟苯

基)-8-幾基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］°t-#-4(5H)-酮； 

(1194):(S)-6-氯-8-輕基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2- 

基)苯基)嚏吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；
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(1195) : (S)-6-氯-9-(4-(1-(二乙基胺基)丙-2-基)苯

基)-8-幾基囈吩并［2, 3-c］ ＜ -4(5H)-酮;

(1196) : (S)-8-甲氧基-9-(4-(1-(甲 基胺基)丙-2-基) 

苯基)嚏吩并［2, 3-c］唾嘛- 4(5H)-酮；

(1197) : (S)-8-翹基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯 

基)囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1198): 4-(8-^基-5-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2,3-c］囈啡-9 -基)-N-(2-痙基乙基)苯磺醯胺；

(1199) : N-(2-澳 乙基)-4-(8-遞 基-5-甲基-4-側 氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］＜t嚇-9-基)苯磺醯胺；

( 1 200) : (R)-6 -氯-9-(4-(1-(^ 甲基胺基)丙-2-基)苯

基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(1201):(R)-9-(4-(1 - 胺基丙 - 2 -基)苯基)-6-氯-8-甲 

氧基瘗吩并［2, 3 - c］墜啡-4(5H)-酮；

(1202) : 9-(4-( 1-胺基丁-2-基)苯基)-8-甲氧基囈吩并

［2, 3 - c］唾啡- 4(5H)-酮;

( 1 2 0 3) : 9-(4-(2 -胺基丙-2-基)苯基)-8 - Μ 基 -2-(苯基 

磺醯基)嚏吩并［2, 3-ε］＜·#-4(5Η) -酮；

( 1 204): N-(l-氯丙-2-基)-4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5- 

二氫嗟吩并［2, 3-c］＜＜-9-基)苯磺醯胺；

( 1 205): N-(l-氯丙-2-基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2,3-c］唆啡-9 -基)苯磺醯胺；

( 1 206) : 9-(4-(2-胺基乙基)-3-幾基苯基)-8-短基囈吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；
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(1207): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-甲氧基苯基)-8-甲氧基

嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1208): 9-(4-(2-胺基乙基)-2-氯-5-甲氧基苯基)-8-

甲氧基嚏吩并［2, 3-c］唆啡- 4(5H) -酮；

( 1 209): 9-(4-( 3-(胺基甲基)戊-3-基)苯基)-8-超基囈 

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1210): (R)-9-(4-(l-胺基丙基)苯基)-8-輕基- 5, 6-二

甲基嗟吩并［2, 3-c］嗤啡- 4(5H)-酮；

(1211): 9-(4-(2-胺基乙基)-2-氯-5-翹基苯基)-6-氯

-8-痙基囈吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(1212): 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-痙基-6-甲基囈吩并

［2, 3 - c］唾啡-4(5H)-酮；

(1213): 9-(4-(2 -胺基乙基)-3-氟苯基)-6-澳-8-短基 

囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1214): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-6-澳-8 -甲氧 

基嚷吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1215): (S)-8-M 基-6-甲 基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙

- 2-基)苯基)囈吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(1216): 9-(4-(2 -胺基乙基)-3 -氟苯基)-8-甲氧基-6-

甲基嗟吩并［2, 3-c］唆嘛- 4(5H)-酮；

(1217): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-8-起.基-6-甲 

基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1218): 9 -(4 -(2 -胺基乙基)-3 -氟苯基)-6-氯-8-甲氧

基囈吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮;
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(1219): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-6-氯-8-超基

嗟吩并［2, 3-c］唾啡- 4(5H)-酮；

( 1 220): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-6-環丙基-8-
*

甲氧基囈吩并［2, 3-c］磴啡-4(5H)-酮；

(12 21): 9-(4-(2 -胺基乙基)-3 -氟苯基)-6-環丙基-8-

罐基囉吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1222):(S)-8 -甲氧基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙

-2-基)苯基)0塞吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

( 1 223) : (S)-9-(4-(1 -胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基

-6- 甲基 口塞吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1224): 9-(4-(2-胺基乙基)-2-澳-5-幾基苯基)-8-幾 

基 17塞吩并［2, 3-c］唾 *#-4(5H) -酮；

( 1 225) : (S)-9-(4-(1 -胺基乙基)苯基)-8-疼基-6-甲基 

囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 226): 3-(4-(8-M 基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫。塞 

吩并［2, 3-c］唾嘛-9-基)苯基)丙睛；

( 1 227): 9-(4-( 1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-8-甲氧

基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］<t ^-4(5H)-酮；

( 1 228) : 9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2 -基)苯基)-8-幾基

-6-甲基囈吩并［2, 3-c］磴麻-4(511)-酮；

( 1 229): 2-(2-氟-4-(8-恐基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二

氫囈吩并［2, 3-c］嗤啡-9-基)苯基)丙睛；

( 1 230) : 6-環丙基-9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)-3-氟

苯基)-8-疼基嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

102



1503323

(1231): 6 -環丙基- 9-(4 -(2-(二甲基胺基)乙基)-3-氟 

苯基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］唆麻-4( 5H)-酮； 

(1232):(S) - 9 -(4-(1 - 胺 基丙 -2- 基)苯基)-8-務.基-6- 

甲基嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

( 1 233) : (S)-9-(4-(1 -(二甲基胺基)丙 -2-基)苯基)-8- 

幾基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］唾嘛-4( 5町-酮；

( 1 234) : 9-(3 -氟-4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧 

基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 235): 9-(3-氟-4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)-8-懇基 

囈吩并［2, 3-c 酮；

( 1 236): 9 -(4-(2 -胺基-1-環戊基乙基)苯基)-8-理.基囈 

吩并［2, 3-c］<^-4(5H)-酮；

(1237): 9-(4-(2 -胺基-1, 1-二環戊基乙基)苯基)-8-甲 

氧基囈吩并［2, 3 - c］墜嚥-4(5H) -酮；

(1238): 3-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯基)丙睛；

( 1 239) : 9 -(4 -(2 -胺基-1 -環戊基乙基)苯基)-8-甲氧基 

囈吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

( 1 240): 9-(4-( 1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-6-環丙 

基- 8-幾基藝吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(1241): 9-(4-(3-胺基丙基)苯基)-8-甲氧基-6-甲基囈 

吩并［2, 3-c］°t*#-4(5H)-酮；

(1242): 9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-8-輕基-6-甲基囈吩 

并［2, 3-c］嗟啡- 4(5H)-酮；
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( 1243): 9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-8-甲氧基-6-甲基嗟 

吩并［2, 3-c］°t 啡-4(5H)-酮;

( 1244): 9-(4-( 1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-6-環丙 

基-8-甲氧基嗟吩并［2,3-(:］嗟嘛-4(511)-酮；

(1245): 6臭-9-(3-氟-4-(2-(甲基胺基)乙基)苯

基)-8-M基嚏吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮；

(1246): 6-澳-9-(3~氟-4-(2-(甲基胺基)乙基)苯

基)-8-甲氧基©塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

( 1 247): 9-(4-( 1 -胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-6-澳-8- 

痙基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

( 1248): 9-(4-( 1-胺基-2- 甲基丙-2-基)苯基)-6-澳-8-

甲氧基囈吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

( 1 249) : (R)-9-(4-(1 -胺基丙-2-基)苯基)-6-甲基-4- 

側氧基-4, 5 -二氫瘗吩并［2, 3-c ］ < < -8-睛；

( 1 250 ): (R)-9-(4-(l-胺基乙基)苯基)-8-痙基-6-乙烯 

基囈吩并［2, 3-c^^-4(511)-酮；

(1251): 9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-8-甲氧基 

-6-甲基囈吩并［2, 3-c］°t嘛-4(5H) -酮；

(1252): 9-(4-(1 - 胺基-3 -甲基 丁 -2- 基)苯基)-8 - Μ 基 

嗟吩并［2, 3-c ］ -4( 5Η)-酮；

(1253): 9-(4-(1-胺基-3-甲基丁-2-基)苯基)-8-甲氧 

基囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H) -酮；

( 1 254): 9-(4-( 1 -(胺基甲基)環丙基)苯基)-8-每基-6 -

甲基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；
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( 1 255) : (R)-9-(4-(l-胺基乙基)苯基)-6-乙基-8-瘵基 

嚏吩并［2, 3--4(5H)-酮；

( 1256) : (R)-9-(4-(l -胺基乙基)苯基)-6-(二氟甲

基)-8-遞基囈吩并［2, 3-c］嘩啡-4( 5H)-酮；

( 1 257): 9-(3-氟-4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧 

基-6-甲基嘍吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮;

( 1258) : 9-(3-氟-4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)-8-幾基

-6-甲基囈吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

( 1 259): 6-澳-9-(4-(1-(二甲基胺基)-2-甲基丙-2-基)

苯基)-8-翹基Q塞吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H) -酮；

( 1 2 60 ) : 9-(4-(1-胺基 - 2- 甲基丙-2-基)苯基)- 6 -氯- 8- 

罐基囈吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(1261): 9-(4-(3-胺基丙基)苯基)-8-幾基-6-甲基囈吩 

并［2, 3-c］ 酮;

(1 262):(R)-8-輕基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)

苯基)囈吩并［2, 3 - c］嗖:啡-4(5H) -酮；

(1 263): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-氯苯基)-8-甲氧基-6- 

甲基囈吩并［2, 3-c］唆·#-4(5Η)-酮；

(1264): 9-(4-(2-胺基乙基)-3 -氯苯基)-8- Μ基-6-甲 

基囈吩并［2, 3-c］隆嘛-4(5Η)-酮；

( 1 265):(R)-8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙

基)苯基)嗟吩并［2, 3 - c］°t啡- 4(5H)-酮；

( 1 266): 9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-6-乙基-8-痙基嗟吩 

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；
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(1267):(R)-9-(4-(1 - 胺基乙基)苯基)-6-丁基-8-怒基 

囈吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮;

( 1 2 68): 9-(4-(2 -胺基乙基)-3 -氯苯基)-6-氯-8-超基 

囉吩并［2, 3-c］唆啡-4(51!)-酮；

(1269): 9-(4-(2 -胺基丙基)苯基)-6 -乙基-8-甲氧基，藝 

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 270): 2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］唆嘛-9-基)苯基)-2-(環氧丙烷-3-基)乙睛；

(12 71): 9-(4-(1-胺基 -2 -甲基丙 -2- 基)-3-氟苯基)-8- 

務.基口塞吩并［2, 3-c］唆麻-4(5H) -酮；

(1272): (R)~6 -乙基- 8-幾基- 9- (4-(1-(甲基胺基)乙基) 

苯基)囈吩并［2, 3-c］磴啄-4(5H)-酮；

(1273): 9-(4-(1-胺基丙- 2·•基)-3 -氟苯基)-8-甲氧基

-6- 甲基囈吩并［2, 酮；

( 1274) : 9-(4-( 1-胺基-3-甲基丁-2-基)苯基)-8-短 基

-6 -甲基口塞吩并［2, 啡- 4(5H) -酮；

(1275): 9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3 -氯苯基)-8-甲氧基

- 6-甲基囈吩并［2, 3-c］磴*#-4(5H) -酮；

( 1 2 76): 9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3 -氯苯基)-8-甲氧基 

囈吩并［2, 3 - c］唆麻-4(5!!)-酮；

( 1277)： 9-(4-(1-胺基丁-2-基)苯基)-8-甲氧基-6-甲 

基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 278): 9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)-3-氟苯基)-8- 

翹基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］嗤啡-4(5H)-酮；
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(1279): 9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氯苯基)-8 -幾基 -6- 

甲基嗟吩并［2, 3 - c］°t啡-4(5H) -酮；

( 1 280): 9-(4-( 1-胺基丙-2-基)-3-氯苯基)-8-铿基囈 

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1281): 9-(4-(2 -胺基-2-甲基丙基)苯基)-8-甲氧基藝 

吩并［2, 3-c ］ -4 (5H)-酮；

(1282): 9-(4-(2-胺基-2-甲基丙基)苯基)-8-^基嗟吩 

并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1 283): 9-(4-( 1-胺基-3-甲基丁 -2-基)-3-氟苯基)-8-

甲氧基-6-甲基嚏吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H) -酮；

(1 284): 8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(3 -甲基-1-(甲基胺基)

T -2-基)苯基)囈吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(1 285): 8-超基-6-甲基- 9-(4-(3-甲基-1-(甲基胺基)

T -2-基)苯基)0塞吩并［2, 3 - c］。奎 *#-4(5H)-酮；

( 1 286): 9-(3-氟-4-(1 -(甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8-

甲氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-ο］Ί·#-4(5Η)-酮；

(1287): 9-(4-( 1-胺基-2-甲基丙-2-基)-3-氟苯基)-8- 

甲氧基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1288): 9-(4-(1-胺基-3- 甲基 丁 -2- 基)-3- 氟苯基)-8- 

瘵基-6-甲基囈吩并［2,3-^^^-4(511)-酮；

(1289): 9-(4-(2-胺基-2-甲基丙基)苯基)-6-澳-8-甲 

氧基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 290 ): 9-(4-( 1-(胺基甲基)·環 丁基)苯基)-8-M 基-6-

甲基囈吩并［2, 3-。］哇咻-4(511)-酮；
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(1291): 9-(4-(1-胺基丁-2-基)苯基)-8-翹基-6-甲基 

囈吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

( 1 292) : 9-(4-(2-胺基-2-甲基丙基)苯基)-6-澳-8-幾 

基囈吩并［2, 3-c］唾嘛- 4(5H)-酮；

(1293): 9-(3 - 氟 - 4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8 - 

短基-6-甲基囈吩并［2,3-<3］隆啡-4(511)-酮；

( 1 294): 9-(3-氟-4-(3-甲基-1 -(甲基胺基)丁 -2-基)苯 

基)-8-痙基-6 -甲基嗟吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮;

( 1 295): 9-(4-( 1 -(二甲基胺基)-3-甲基丁 -2-基)苯 

基)-8-甲氧基- 6-甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1296): 9-(4-(1 -(二甲基胺基)-3 -甲基丁-2- 基)-3- 氟 

苯基)-8-M基-6-甲基囈吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

( 1 297): 9-(4-( 1 -(胺基甲基)環丁基)苯基)-8-甲氧基

-6- 甲基 口塞吩并［2, 3-ο］°έ^-4(5Η)-酮；

( 1298) :(R)-8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙

- 2-基)苯基)瘗吩并［2,3-c］唆*#-4(5H) -酮；

( 1 299): 9-(4-( 1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-8-甲氧基 

藝吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H) -酮；

( 1 300 ): 9-(4-( 1 -(胺基甲基)環丁基)苯基)-8-超基瘗 

吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(1301): 8-甲氧基-6-甲基- 9-(4-(哌唳-3-基)苯基)嚏 

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

( 1 302): 8-超基-6-甲基-9-(4-(哌咤-3-基)苯基)嚏吩 

并［2, 3-0 1^^-4(511)-酮；
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( 1 303):(S)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-^ 

基-6-甲基囈吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(1304):(S) - 9-(4 -(1 - 胺基丙 - 2 -基)-3-氟苯基)-8- Μ 

基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 305):(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基

-6-甲基囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

( 1 306):(R)-8-M 基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙

- 2- 基)苯基)嚏吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

( 1 307):(R)-8-痙基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙

- 2- 基)苯基)藝吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1 308): 8-甲氧基-3-甲基-3H-毗咯并［2, 3-c］嗖啡

-4(5H)-酮；

(1 309): 9-(4-( 1-胺基丁 -2-基)苯基)-8-幾 基 囈吩并 

［2,3-c］< -4(5H)-酮；

(1310): (S)-9~(4-(l -胺基丙 -2- 基)-3-氟苯基)-8- 甲 

氧基-6 -甲基嗟吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(1311):(R)-9-(4-(1 -(二甲基胺基)丙 -2- 基)-3-氟苯 

基)-8 -幾基- 6-甲基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1312): 9-(4-(1-胺基丁 -2-基)苯基)-6-氯-8-罐基囈 

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1313): 8-短基-3-甲基-3H-毗咯并［2, 3-c］ Ί <

-4(5H)-酮；

(1314): 9-胺基-8-甲氧基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］嗟啡

-4(5H)-酮；
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(1315) :(R)-9-(3-氟-4-(1 -(甲 基 胺基)丙-2-基)苯 

基)-8-輕基-6 -甲基睦吩并［2, 3-c］唾咻-4(5H) -酮； 

(1316):(R)-9-(3-氟-4-(1-(甲 基 胺基)丙-2-基)苯 

基)-8-甲氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］唾啡-4( 5H)-酮； 

(1317) : (R)-9-(4-(1- 胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-甲 

氧基-6 -甲基囈吩并［2, 3-c ］ 酮；

(1318):(R)-9-(4-(l-胺基丙 -2-基)-3-氟苯基)-8-痙 

基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(1319):(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-超 

基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 320): 9-((4-(2-胺基乙基)苯基)胺基)-8-甲氧基-6- 

甲基嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1321): 9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-6-氯-8-甲 

氧基嚏吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1322) : (R)-l-(4~(l-胺基 丙-2-基)苯基)-8-甲 氧基 

-3-甲基-3H -毗咯并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

( 1 323): 8-痙基- 3-(輕基甲基)-3H-毗咯并［2, 3-c］嗥啡 

-4(5H)-酮；

( 1324) : (R)-9-(4-(1-(二甲基胺基)丙 -2-基)苯基)-8- 

翹基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c ］ 酮;

( 1 325)： 9-((4-(胺基甲基)苯基)胺基)-8-幾基-6-甲基 

嗟吩并［2, 3-c］嗤啡-4(5H) -酮；

( 1 326): 9-((4-(胺基甲基)苯基)胺基)-8-甲氧基-6-甲 

基囈吩并［2, 3-c］嗤啡- 4(5H)-酮；
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(13 27): 9-((4-(1 -胺基丙-2-基)苯基)胺基)-8-甲氧基 

-6- 甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1328): 9-((4-(1 -胺 基丙-2 -基)苯 基)胺 基)-8-起.基

- 6-甲基嗟吩并［2, 3-c］°f嘛-4(5H)-酮；

( 1329) : 9-(4-(2-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基-6-甲 

基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

- 6-甲基瘗吩并［2, 3-c］唆嘛-4(5H) -酮;

(1330): 9-(4-(2-胺基丙-2-基)苯基)-8-M基-6-甲基

囈吩并［:2, 3-c] -4(5H)-酮;

(1331): 9-(4-(3-(胺基甲基)戊- 3-基)苯基)-8-甲氧基

( 1 332): 9-(4-((R)-1 -胺基丙-2-基)苯基)-8- 基

-2-(1-幾基乙基)嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 333) : 9-(4 -((R)-l - 胺基丙 - 2- 基)苯基)-2-(1-幾基

乙基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮；

(1334): 3-(4-((8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫

。塞吩并［：2, 3 - c］唆啡-9 -基)胺基)苯基)丙睛;

(1335): 9-((3-(2 -胺基乙基)苯基)胺基)-8-甲氧基-6-

甲基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 33 6) : 9-( (4-(2 -胺基乙基)苯基)胺基)-8 -超基-6-甲

基囈吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(1337): 9-(4-(2-(乙基胺基)丙基)苯基)-8-M基-6-甲

基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 338): 9-(4-(3-(胺基甲基)戊-3-基)苯基)-8-甲氧基

。塞吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；
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( 1 339): 9-(4-(3-(胺基甲基)戊-3 -基)苯基)-8- Μ基 

-6-甲基11塞吩并［2,3-c］墜啡-4(51!)-酮;

( 1340):(R)-9-(4-(l-胺基丙 -2-基)苯基)-8- Μ 基

-2, 6- 二甲基 口塞吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(1341):(R)-9-(4-(l -胺基丙-2-基)苯基)-8-甲 氧基

-2, 6-二甲基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

( 1342): 9-(4-((R)-1-胺基丙-2-基)苯基基 

乙基)-8-甲氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］墜啡-4(5町- 

酮；

( 1343): 2-((4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2,3-c］喳嘛-9 -基)苯基)胺基)乙睛；

(1344):(R)-9-(4-(1 -胺基丁 -2-基)苯基)-8-甲氧基

-6-甲基嗟吩并［2, 3-门嗖啡- 4(5H)-酮；

(1345): 9-(3-氯- 4-(2-(乙基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧 

基嗟吩并［2, 3-ο］<·#-4(5Η)-酮；

( 1346): 9-(4-(3-((二甲基胺基)甲基)戊-3-基)苯

基)-8 - Μ 基-6- 甲基囈吩并［2, 3-c ］ < -4(5Η)-酮；

(1347): (R ) - 6 -氯 - 9-(4-(1 -(二甲基胺基)丙 - 2- 基)苯 

基)-8-幾基嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1348): 9-(4-(2-(乙基胺基)乙基)苯基)-8 - Μ基-6-甲

基囈吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

( 1349): 9-(4-(2-(乙基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧基-6-

甲基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 350): 9-(4-(2-(乙基(甲基)胺基)丙基)苯基)-8-痙
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基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(1351): 2-(短基(哌唳-4-基)甲基)-8-甲氧基-6-甲基 

嗟吩并［2, 3-c ］ °t*#-4(5H)-酮；

( 1 352): (R)-9-(4-(1 -胺基丁-2-基)苯基)-8-懇 基-6-

甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1353):(R) - 9-(4 -(1 - 胺基丙-2 -基)苯基)-2-氯 -8- 幾

基- 6-甲基嚏吩并［2, 3-ο］<·#-4(5Η)-酮；

(1354):(R) - 9-(4 -(1 - 胺基丙-2 -基)苯基)-2-氯-8-甲

氧基- 6-甲基11塞吩并［2, 3-c ］ °f<-4(5H) -酮；

( 1 355): 8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)

苯基)囈吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

( 1 356): 9-(4-(2-(乙基(甲基)胺基)乙基)苯基)-8-每

基-6- 甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1 357): 9-(4-(3-(胺基甲基)戊 -3-基)苯基)-6- 氯-8-

甲氧基嗟吩并［2, 3--4(5H)-酮；

(1358): 9-(4-(3-((二甲基胺基)甲基)戊-3-基)苯

基)-8-幾基藝吩并［2, 3-。］磴啡-4(511) -酮；

( 1 359): 9-(6-(二甲基胺基)毗噪-3-基)-8-甲氧基-6-

甲基嗟吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H)-酮；

( 1 360 ):(R)-9-(4-(1-(二甲基胺基)丁-2-基)苯基)-8-

超基-6 -甲基藝吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(1361):(R)-8 -甲氧基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丁

- 2-基)苯基)囈吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

( 1 362): 9-(4-(3-((二乙基胺基)甲基)戊-3-基)苯
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基)-8-M基-6-甲基11 塞吩并［2, 3-(3］嗥啡-4(511)-酮；

(1363): 9 - (3 -氯-4-(2-(乙基胺基)乙基)苯基)~ 8 - Μ基 

口塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

( 1364) : 8-輕基-6-甲基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯

基)嚏吩并［2,3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(1365):(R) - 9-(4 -(1-(二甲基胺基)丁-2- 基)苯基)-8 - 

甲氧基-6-甲基囈吩并［2,3-(:1^^-4(511) -酮；

(1366) : (R)-9_(4-(l-(乙基(甲基)胺基)丁 -2- 基)苯 

基)-8-甲氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］瘦啡-4(5H) -酮； 

(1367): (R)-9-(4-(1 -(二乙基胺基)丁 - 2- 基)苯基)-8- 

罐基-6-甲基0塞吩并［2,3-(3］囈啡-4(511)-酮；

(1368): (R)-9-(4-(l-(乙基(甲基)胺基)丁 -2- 基)苯

基)-8 - Μ基-6-甲基口塞吩并［2, 3 - c］噬啡-4(5H) -酮；

( 1 369) : 2-((4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫 

嚏吩并［2, 3-c］嗖啡-9-基)苯基)(甲基)胺基)乙睛；

( 1370): 2-((4-(8-^ 基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫藝 

吩并［2, 3-c］唆啡- 9-基)苯基)(甲基)胺基)乙睛;

(1371) : 9-(3-氯-4-(2-(乙基(甲基)胺基)乙基)苯

基)-8-超基嚏吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 372): 9-(4-(1-((二甲基胺基)甲基)環丁基)苯

基)-8-^ 基-6 -甲基囈吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

( 1 373): (R)-9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-6-澳-8-甲氧基 

瘗吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 374) : 9-(6-(2-胺基乙氧基)毗噪-3-基)-8-疼基-6-
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甲基嚏吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1375) : (R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-2-氟-8-甲

氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］^<-4(5H)-酮；

( 1 376): 9-(6-(2-胺基乙氧基)毗噪-3-基)-8-甲氧基

- 6-甲基囈吩并［2, 3-c］嗤啡-4 (5H)-酮；

(13 77): 9-(4-(1-胺基-2, 2, 2 -三氟乙基)苯基)-8-趣.基

-6-甲基0塞吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H) -酮；

( 1 3 78) : 9-(4-(1-胺基-2, 2, 2-三氟乙基)苯基)-8-甲氧

基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］唾麻-4(5H)-酮；

(1379):(R)-9-(4-(1-(乙基(甲基)胺基)丙-2-基)苯

基)-8-超基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］嚨啡-4( 5H)-酮；

( 1 380):(R)-8-翹基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丁

- 2-基)苯基)嚏吩并［2, 3 - c］唾啡-4(5H) -酮;

(1381): 9-(4-(1-胺基-2, 2, 2 -三氟乙基)苯基)-8-甲氧

基囈吩并［2, 3-。］嗟啡-4(511)-酮；

(1382) : (R)-l_(4-(l- 胺基丙 -2- 基)苯基)-8-短基-3-

甲基-3H -毗咯并［2, 3 - c］嗟·#-4(5Η)-酮；

( 1383) : (R)-9-(4-(l -胺基丙-2 -基)苯基)-2 -氟 - 8-罐

基-6-甲基藝吩并［2, 3-c］唾嘛-4(5H)-酮；

(1384): 9-(6-((2-胺基乙基)胺基)毗唳-3-基)-8-痙基

-6-甲基嗟吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H)-酮；

( 1 385): 9-(6-((2-胺基乙基)胺基)毗噪-3-基)-8-甲氧

基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1386) : (S)-6 -氯 -9-(4-(1-(乙基(甲基)胺基)丙 -2- 基) 
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苯基)-8 - K 基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1387):(S)- 9-(4-(1 -(二甲基胺基)丙 -2- 基)-3-氟苯 

基)-8-甲氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］瘦'#-4( 5H)-酮； 

(1388):(1?)-9-(4 -(1-(二乙基胺基)丙 - 2-基)苯基)-8- 

罐基-6-甲基囈吩并［2, 3 - c］唆麻-4(5H)-酮；

(1389): 9-(4-(1-胺基-2, 2, 2 -三氟乙基)苯基)-8-翹基 

嚏吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5!1)-酮；

(1390): 9-(4-(1-胺 基-2, 2, 2-三 氟乙基)苯 基)-6-澳

- 8-甲氧基 11塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1391): 9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-6-涣-8 -甲 

氧基嗟吩并［2, 3 - c］11 奎^-4(511)-酮；

( 1392): (4-(8-痙基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩 

并［2, 3-c］磴啡-9 -基)苯基)甲烷磺醯胺；

(1393): 8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(2-(甲基亞磺醯基)乙 

基)苯基)嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

( 1 394): 8-短基-6-甲基-9-(4-((甲基磺醯基)甲基)苯 

基)囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

( 1 395):(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側 氧基-4, 5-二氫囈 

吩并［2, 3-c ］ -9-基)苯基)甲烷磺醯胺；

( 1 396): 9-(4-((2-胺基乙基)(甲基)胺基)苯基)-8-甲 

氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］磴啡-4(5H)-酮；

( 1 397): (R)-N-(2-(2-氟-4-(8-M 基-6-甲基-4-側氧基 

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嗟啡-9-基)苯基)丙基)甲烷 

磺醯胺；
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(1398):(R) - N -(2-(2 - 氟-4-(8- 甲氧基 - 6- 甲基-4-側氧 

基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯基)丙基)甲 

烷磺醯胺；

' ( 1 399) : (S)-9-(4-(l-(二甲基胺基)丙-2-基)-3-氟苯

. 基)-8-幾基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］嗤啡-4(5H)-酮；

( 140 0): 9-(4-((2 -胺基乙基)(甲基)胺基)苯基)-8-務 

基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1401): 9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-6-澳-8-輕
• 基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1402) : 2-(6-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2, 3-c ］ < -9-基)毗唳-3 -基)乙睛；

( 1 403): 8-幾基-6-甲基-9-(4-(2-(甲基亞磺醯基)乙基) 

. 苯基)囈吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H)-酮；

(1404): 8-甲氧基-6-甲基-9-(4-((甲基磺醯基)甲基) 

苯基)嗟吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

• ( 1 405): 5-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩 

并［2,3-c］嗤啡-9-基)菸鹼醯胺；

( 1406): 2-(5-(8- 基 -4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］^<-9-基)毗唳-12-基)丙睛；

(1407) : 2-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囉吩并［2,3-c］唆啡-9-基)苯基)丙醯胺；

( 1408) : 9-(6-( 1 -胺基丙-2-基)毗除-3-基)-8-甲氧基

-6 -甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 409): 2-(5-(8-甲氧基-6-甲基-4-側 氧基-4, 5-二氫 
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瘗吩并［2, 3-οΜ-#-9-基)毗唳-12-基)-2-甲基丙睛；

(1410): 2 - 翹基 - 2-(4-(8 -Μ 基-4 -側 氧基 -4, 5- 二 氫 口塞 

吩并［2, 3 - c］磴啡-9 -基)苯基)丙烷-1-磺醯胺；

(1411): N -(第三丁基)-2-幾 基-2-(4-(8 -甲氧基-4 -側 

氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嗟麻-9-基)苯基)丙烷 

-1-磺醯胺；

(1412): 2-(4-(8-^ 基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫。塞 

吩并［2,3-c］嘩啡-9 -基)苯基)丙醯胺；

［2, 3-c］唾啡-9 -基)苯基)丙烷-1 -磺醯胺；

(1413): 2-(4-(8- 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

(1414) : 9-(4-(2-胺基-1-氟乙基)苯基)-8-甲氧基-6-

甲基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1415): 9-(6-(1-胺基丙 -2 -基)毗0定-3- 基基 -6-

甲基囈吩并［2, 3-c］°t啡-4(5H)-酮；

(1416): 2-(5-(8-^ 基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟

吩并［2, 3-c］<<-9-基)毗唳-12-基)-2-甲基丙睛；

［2, 3-c］瘦啡-9-基)毗噪-12-基)-2-甲基丙睛；

(1417): 2-(5-(8- m 基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并

(1418): 2-(5-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫瘗吩并

［2, 3-c］嗥嚥-9-基)毗^-12-基)-2-甲基丙睛；

(1419): 2-(4-(8-翹基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏

吩并［2,3-c］唆啡-9 -基)苯基)丙烷-1-磺醯胺；

(1420): 9-(4-(2-胺基-1-短基乙基)苯基)-8-甲氧基

-6 -甲基囈吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；
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(1421): 9-(6-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)毗唳-3-基)-8- 

務基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1422) : N-環丙基-1-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基 

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯基)甲烷磺醯 

胺；

(1423): 2-(5-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2,3-c］磴啡-9 -基)毗唳-12 -基)丙睛；

(1424) : (R)-N-(2-(4-(8- 甲氧基 -6- 甲基 -4-側氧基

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］ < -9-基)苯基)丙基)甲烷

磺醯胺；

( 1425) : N-乙基-1-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］磴麻-9-基)苯基)甲烷磺醯 

胺；

(1426) : 9-(6-(1-胺基丙- 2-基)毗噪-3 -基)- 8-甲氧基

囈吩并［2, 3-c］ -4K -4(5H)-酮；

(1427): N -環丙基-1-(4-(8 - 基-6-甲基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗟啡-9-基)苯基)甲烷磺醯 

胺；

(1428) : 1-(5-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2,3-c］嗟啡-9 -基)毗噪-12-基)環丙睛；

(1429) : N-乙基- 1-(4-(8-Μ 基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-

二氫囈吩并［2, 3-c］嗟啡-9 -基)苯基)甲烷磺醯胺；

(1430) : 1-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫

嗟吩并［2, 3~c］墜嚇■-9 -基)苯基)乙烷磺醯胺；

119
S



1503323

(1431) : 1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫 囈吩并

［2,3-c］唆啡-9-基)苯基)乙烷磺醯胺；

( 1432):(R)-N-(2-(4-(8- 甲氧基-4-側 氧基 -4, 5-二氫 

口塞吩并［2,3-c］瘦啡-9 -基)苯基)丙基)甲烷磺醯胺；

(1433):(R)-N-(2-(4-(8-超基-4 -側氧基 -4, 5- 二氫 11 塞 

吩并［2, 3-c］嗥啡-9-基)苯基)丙基)-N-甲基甲烷磺醯 

胺；

(1434) : (R)-N-(2-(4-(8-超基-6-甲基-4-側氧基-4, 5- 

二氫0塞吩并［2,3-c］磴·#-9 -基)苯基)丙基)甲烷磺醯 

胺；

( 1435) : (R)-N-(2-(4-(8-輕基 -4-側氧基-4, 5-二氫嚏 

吩并［2,3-c］唾麻-9-基)苯基)丙基)甲烷磺醯胺；

( 1436) : (R)-N-(2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基 -4, 5-二氫

11塞吩并［2, 3-c］唾啡-9-基)苯基)丙基)-N-甲基甲烷磺 

醯胺；

( 1437) : (R)-N-(2-(4-(8-M 基-6-甲基-4-側氧基-4, 5- 

二氫瘗吩并［2,3-c］唾咻-9 -基)苯基)丙基)-N-甲基甲 

烷磺醯胺；

(1438):(R)-N-(2-(4-(8- 甲氧基-6-甲基-4-側氧基 

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3~c］ - 9-基)苯基)丙基)-N -甲

基甲烷磺醯胺。

21. 一種醫藥組合物，包含：1.或2.之化合物至少其中 

之一或其在醫藥上可接受的鹽；及在醫藥上可接受之擔 

體。
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22. 如21.之醫藥組合物，其能用於預防或治療PBK依 

存性疾病。

23. 如22.之醫藥組合物，其中該PBK依存性疾病為癌 

症。

24. 一種PBK抑制劑，包含1.或2.之化合物至少其中之 

一或其在醫藥上可接受的鹽。

25. 一種治療於個體中的PBK依存性疾病的方法，包含 

對於該個體投予有效量的1·或2.之化合物或其在醫藥 

上可接受的鹽。

26. 一種1.或2.之化合物或其在醫藥上可接受的鹽的用 

途5係用於治療PBK依存性疾病。

27. 一種1.或2.之化合物或其在醫藥上可接受的鹽用於 

製造治療PBK依存性疾病的醫藥組合物的用途。

或者，本發明也提供以下具體例：

101.本發明提供由式（I）表示之化合物或其在醫藥上可接

受

R2

群 的 成 構 下 以 由 自 選 為 地 立 獨 自 各
4R

及
3R

、

2R
 

: 

、
 

團

R1
基 

中 

的 

其

組

2
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氫原子、

輕基、

鹵素'

氯基、

硝基、

胺基、

C 1 _ C 6烷基、

C 2 _ C 6烯基、

C2-C6烘基'

C3~C 1 0環烷基、

C 3 _ C 1 0環烯基、

C 1 烷氧基、

C 6 - C 1 0 芳基 '

二氫荀基、

雜芳基、

3至8員雜環烷基、

-OSO2CH3、

-OSO2CF3 ，及

-CONHa

其中“至R°之各基團選擇性經選自

的群組的取代基取代：

取代基A:

徑基；

側氧基uo）；
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氟基；

鹵素；

Ci-Ce烷基（其中該C.-C6烷基選擇性經選自以下取代 

基B構成的群組的取代基取代）；

C3-C10環烷基［其中該C3-C10環烷基選擇性經氟基、 

或有-NR3,R32取代的C1-C6烷基取代（其中 叩 與R32各自 

獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基）］；

-NR21R22 ［其中R21與胖各自獨立地表示氫原子、或 

C1-C6烷基（其中該Ci-Ce烷基選擇性經二（Cl-C6烷基）胺 

基、Ci-Cg烷基磺醯基（-SO2（C1-C6烷基））、或3至8員雜 

環烷基取代）］;

C1-C6烷氧基｛其中該Ci-Ce烷氧基選擇性經鹵素、3 

至8員雜環烷基（其中該3至8員雜環烷基選擇性經 

Ci-Cs烷基取代）、或-NR33R34 ［其中R33與 科各自獨立 

地表示氫原子、C）-C6烷基（其中該Ci-Ce烷基選擇性經 

Ci-C6烷基磺醯基或二（C1-C6烷基）胺基取代）、或C.-Ce 

烷基磺醯基］取代｝;

-S02NR23R24 ｛其中R23與 叩各自獨立地表示氫原子、 

Ci-Cs烷基［其中該C.-Cs烷基選擇性經幾基、Ci-Cg烷 

氧基、鹵素、C3-C10環烷基、或-NR35R36（其中R35與R36 

各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基）取代］、C3-Cm環烷 

基（其中該Ca-Cio環烷基選擇性經Ci-Ce超基烷基取 

代）、或3至8員雜環烷基；或R23與叩可一起形成3 

至8員雜環烷基 其中該3至8員雜環烷基選擇性經胺
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基取代｝；

Ci-Cg烷基磺醯基（其中該Ci-Ce烷基部分選擇性經短 

基取代）；

C1_C6烷基磺醯基胺基（-NHSC）2（ClC6烷基））［其中該 

C1-C6烷基部分選擇性經-NR37R38取代（其中R37與R3*各 

自獨立地表示氫原子或C.-Ce烷基）］;

3至8員雜環烷基｛其中該3至8員雜環烷基選擇 

性經-NR39R40（其中R39與各自獨立地表示氫原子、 

C 1 - C 6烷基、或C 1 _ C 6烷基磺醯基）、C1~C6烷基［其中該 

C.-Ce烷基選擇性經-NR41R42取代（其中R" 與Μ?各自獨 

立而代表氫原子或C 1 -C6烷基）］、輕基、或Cl -C6烷基磺 

醯基取代｝；

雜芳基；

-C00Rn（其中R"表示氫原子或C.-Ce烷基）；及

-C0R12 ［其中 补2表示Ci-Ce烷基、Ca-Cio環烷基、氯基 

甲基、-NR25R26 ｛其中旷與眇各自獨立地表示氫原子、 

或 Ci-Cs烷基［其中該 C1-C6烷基選擇性經翹基或 

-NR43R44取代（其中R4'與R"各自獨立地表示氫原子或 

C1-C6烷基）］｝、或選擇性經C1-C6烷基取代之3至8員雜 

環烷基］,

取代基B:

鹵素；

懇基；

氯基；
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3至8員雜環烷基（其中該3至8員雜環烷基選擇性經 

C 1 -C6烷基、務.基、胺基、Cl -C6胺基烷基 ' 或有C2-C7 

烷基氧辣基胺基取代之C.-Ce烷基取代）；

-NR51R52 ｛其中 科 與賞各自獨立地表示 氫原子'Ci-Ce 

烷基［其中該C1-C6烷基選擇性經C1-C6烷基磺醯基、或 

選擇性經-COOR53取代之3至8員雜環烷基取代（其中R53 

表示氫原子或Ci-Ce烷基）］' 3至8員雜環烷基、C1-C6 

烷基磺醯基' C3-C10環烷基' - COR'"其中R5"表示Ci-Ce 

烷基）、-C00R5%其中 科表示 Ci-Ce烷基）、或 

-CONR57R58（其中R57與 科各自獨立地表示氫原子或 

C 1 - C 6烷基）｝；及

-COOR54（其中 賞表示氫原子或Ci-Ce烷基）］;

其中甘為氫原子或Ci-Ce烷基；及

其中 一X=Y=Z—— 為選自由以下構成的群組的構造：

（i） -S-CR7 = CR6-、

（i i ） -CH2-CH2-CH2-、

（iii） -NH-CH = CCH3-，及

（iv） -N=CH-S-

其中腐為

氫原子、

徑基、

C1 -。6烷基、

Ce-Cio芳基（其中該 Cb-Cio芳基選擇性經超基取

代）、或
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3至8員雜環烷基［其中該3至8員雜環烷基選擇性 

經-NR61R62取彳弋（其中R61與 卍2各自獨立地表示氫原子 

或C 1 - C6烷基）］ ' 且

其中R7為

氫原子、

Ci-Cs烷基｛其中該Ci-Ce烷基選擇性經每基、-NR7R2 

［其中R71與R72各自獨立地表示氫原子、C.-Ce烷基（其 

中該C1-C6烷基選擇性經二甲基胺基取代）、C3-C10環烷 

基（其中該C3-C10環烷基選擇性經胺基取代）、或3至8 

員雜環烷基］、或3至8員雜環烷基（其中該3至8員雜 

環烷基選擇性經Ci-Ce胺基烷基取代）取代｝，

C6-C10芳基（其中該 C6-C）0芳基選擇性經翹基取 

代）、或

-C0R73 ｛其中I???表示3至8員雜環烷基（其中該3至 

8員雜環烷基選擇性經胺基取代）、或-NR74R75 ［其中R74 

與R75各自獨立地表示氫原子、3至8員雜環烷基、或 

C3-C10環烷基（其中該C3-C10環烷基選擇性經胺基取 

代）］｝ °

102.如101.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中 

一χ=γ=ζ ——為 _s-CR7 = CR°-。

具體而言，如1.之該化合物為具有下戎II或其在醫藥上 

可接受的鹽：
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I I

103. 如102.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中 

丘為氫原子或鹵素。

104. 如102.或103.之該化合物或其在醫藥上可接受的 

鹽，其中R?為氫原子、務基、鹵素、Ci-Ce烷氧基、或 

選擇性經翹基取代之C 6 - C 1 0芳基。

105. 如102.至104.中任一項之該化合物或其在醫藥上可 

接受之鹽，其中F為氫原子、铿基、鹵素、Ci-Ce烷氧 

基、或二每基苯基。

106. 如102.至105.中任一項之該化合物或其在醫藥上可 

接受之鹽，其中F為氫原子；短基；鹵素；Ci-Ce烷氧 

基；氯基；硝基；選擇性經胺基取代之3至8員雜環烷基； 

雜芳基；-OSO2CH3； -OSO2CF3；或-CONIb。

107. 如102.至106.中任一項之該化合物或其在醫藥上可

接受之鹽，其中/為氫原子；短基；鹵素；C「C6烷氧 

基；氯基；硝基；選擇性經胺基取代之3至8員雜環烷基 

（其中該3至8員雜環烷基為哌碇:基、毗咯噪基、嗎啡 

基、或哌哄基）；毗唳基；-OSO2CH3 ； - OSO2CF 3 ； 或

-C0NH2 。
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108. 如102.至107.中任一項之該化合物或其在醫藥上可 

接受之鹽，其中R4為選自以下構成的群組的基團：氫原 

子、起■基、鹵素、胺基、Ci -Ce烷基' C2-Ce烯基、C3-C1 ο 

環烷基、C3~C1 0環烯基、Cl _C6烷氧基、C6-C1 0芳基 ' 二 

氫苛基、雜芳基、及3至8員雜環烷基，其中R"的各基團 

選擇性經以上取代基A構成的群組的取代基取代。

109. 如102.至108.中任一項之該化合物或其在醫藥上可 

接受之鹽，其中R"係選自由以下構成之群組：氫原子、痙 

基、鹵素、胺基、C 1 _ C 6烷基' C2~Ce烯基、C3 - C 1 0環烷基、 

C 3_ C 1 0環烯基、Cl ~Ce烷氧基、C 6_ C 1 0芳基、二氫苛基、 

雜芳基（其中該雜芳基選自由以下構成的群組 毗噪基、 

1〃-码哇基、1〃-四。坐基、［1,2,4］三哇并 ［1,5-a］毗噪 

基、苯并咪哇基、2, 3 -二氫苯并聘口坐基、毗哇基、毗咯并 

［2, 3-b ］毗口定基 ' 囉口定基、□引13朵啡基、咲喃基、□塞吩基及 

四氫異嗥啡基），及3至8員雜環烷基（其中該3至8員雜 

環烷基選自由以下構成的群組 氮丙除基，三亞甲亞胺 

基…比咯咬基、咪。坐唳基、哌唳基、哌口井基、氮雜環庚烷 

基、嗎啡基、及1, 2, 3, 6-四氫毗唳基），其中R°的各基團 

選擇性經選自以下取代基A-1構成之群組的取代基取代：

取代基A-1 :

徑基；

側氧基；

氨基；

鹵素；
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C.-Ce烷基（其中該Ci-Ce烷基選擇性經選自以下取代基 

B-1構成之群組的取代基取代）；

Cs-Cio環烷基［其中該Ca-Cio環烷基選擇性經氟基、或 

有-NR31R32取代的C.-Cb烷基取代（其中R31與 Τ'各自獨 

立地表示氫原子或Cl -C6烷基）］；

-NR21AR22A ［其中R21A與R纳各自獨立地表示氫原子或 

C1-C6烷基（其中Ci-Ce烷基選擇性經二（Ci-C6烷基）胺 

基、Ci-Ce烷基磺醯基（-SO2（C1-C6烷基））、或哌噪基取 

代）］;

Ci-Ce烷氧基｛其中該Cl-C6烷氧基選擇性經選自鹵 

素、哌唳基及哌哄基的3至8員雜環烷基（其中該3至8 

員雜環烷基選擇性經Ci-C6烷基取代）、或-NR33R34 ［其中 

R33與各自獨立地表示氫原子'Ci-Ce烷基（其中該Ci-C6 

烷基選擇性經 Ci-Ce烷基磺醯基或二（Ci-Ce烷基）胺基取 

代）、或Cl -C6烷基磺醯基］取代｝；

-S02NR23AR24A ｛其中R23A與R2"各自獨立地表示氫原 

子、C1-C6烷基［其中該Ci-Ce烷基選擇性經痙基' Ci-Ce烷 

氧基、鹵素、C3-C10環烷基、或-NR35R36取代（其中 曾 與 

R36各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基）］、C3-C10環烷基 

（其中該Cs-Cio環烷基選擇性經Ci-Ce超基烷基取代）、三 

亞甲亞胺基、或毗咯吹基 > 或可一起形成口比咯噪基,其中 

該毗咯 唳基選 擇性經 胺基取 代｝;

Cl-C6烷基磺醯基（其中該Cl-Cs烷基部分選擇性經短基

取代）；
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Ci-Cg烷基磺醯基胺基（-NHS02（C!-C6烷基））［其 中該 

C.-C6烷基部分選擇性經-NR37R38取代（其中R37與 科各 

自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基）］；

3至8員雜環烷基，係選自由三亞甲亞胺基、毗咯碇基、 

哌噪基及哌哄基構成的群組｛其中該3至8員雜環烷基選 

擇性經-NR39R40 （其中 科 與 科各自獨立地表示氫原子、 

C 1 _ C 6烷基、或C 1 - C6烷基磺醯基）、C 1 ~ C6烷基［其中該 

Ci-Ce烷基選擇性經-NR41R42取代（其中R4'與R"2各自獨立 

地表示氫原子或C1 ~ 0ε烷基）取代］、痙基、或Ci ~C6烷基磺 

醯基取代｝；

1 四哇基；

-COORH（其中R"表示氫原子或C.-Ce烷基）；及

-C0R12A ［其中R^A表示選擇性經Ci-Ce烷基取代之哌哄 

基、Ca-Cio環烷基、氯基甲基、*胖冒｛其中R25與R26 

各自獨立地表示氫原子或Cl -C6烷基［其中該C1-C6烷基 

選擇性經痙基或-NR43R44取代（其中R4?與R"各自獨立地 

表示氫原子或Ci -ΰβ烷基）］｝、或Ci _Ce烷基］;

取代基B-1 :

鹵素；

徑基；

氯基；

3至8員雜環烷基，係選自由毗咯呢基、哌噪基、哌阱 

基、及嗎啡基構成之群組（其中該3至8員雜環烷基選擇

130



1503323

性經Ci-Ce烷基、铿基、胺基、ClC6胺基烷基、或有C2-C7

烷基氧隸基胺基取代之C1-C6烷基取代）；

-NR5,AR52A ｛其中R51A與R⑵各自獨立地表示氫原子、

Ci-Ce烷基 ［其中該 Ci-Ce烷基選擇性經 C>-C6烷基磺醯 

基、或選擇性經-C00R53取代的 哌唳基所取代 （其中R53 

表示氫原子或C1-C6烷基）］、哌噪基、C.-C6烷基磺醯基、

C3-C.0 環烷基 '-C0R55（其中 R55 表示 Ci-Ce 烷基）'-C00R56（其 

中 表示C.-C6烷基）、或-C0NR57R58（其中R57與 曾8各自 

獨立地表示氫原子或Ci -Ce烷基）｝；及

-C00R54（其中 賞表示氫原子或Ci-Ce烷基）。

1010.如102.至109.中任一項之該化合物或其在醫藥上 

可接受之鹽，其中R4選自由以下（p）構成的群組的基 

團：

（P）:

氫原子、

徑基、

鹵素、

胺基、

Ci-Ce烷基，其選擇性經以下取代基（a）構成的群組的取 

代基取代，

C2-C6烯基，其選擇性經以下取代基（b）構成的群組的取

代基取代，

C3-C10環烷基、

C3- C 1 0環烯基、
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Ci-Ce烷氧基、

Ce-Cio芳基，其選擇性經以下取代基（C）構成的群組的 

取代基取代，

二氫荀基，其選擇性經以下取代基（d）構成的群組的取 

代基取代，

雜芳基，其選擇性經以下取代基（e）構成的群組的取代 

基取代，及

3至8員雜環烷基，其選擇性經以下取代基（f）構成的 

群組的取代基取代，

其中，基團（P）中，

該雜芳基選自由以下構成的群組：。比噪基、引。坐基、 

1 四哇基'［1,2,4］三哇并［1, 5 - a ］。比口定基、苯并咪。坐基、 

2, 3-二氫苯并聘哇基、毗哇基、毗咯并［2, 3-力］毗唳基、 

囉噪基、口引11 朵啡基、咲喃基、嗟吩基、及四氫異011#基；

該3至8員雜環烷基選自由以下構成的群組：毗咯除 

基、哌噪基、哌哄基、嗎嘛基、及1,2,3, 6-四氫毗呢基；

取代基（a）:

3至8員雜環烷基，係選自由毗咯唳基與哌唳基構成 

之群組｛其中該3至8員雜環烷基選擇性經-NR39R40（其中 

R39與科各自獨立地表示氫原子或Cl-C6烷基）、或C「C6 

烷基［其中該Ci-Ce烷基選擇性經-NR41R42取代（其中R41 

與Τ'各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基）］取代｝;及

C 1 - C6烷基磺醯基胺基（~NHS02（Cl_C6烷基））；

取代基（b）:
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-C00Rn（其中R"表示氫原子或C.-Cg烷基）；

-NR21aR22a ［其中R21a與R22a各自獨立地表示氫原子、 

或Ci-Ce烷基（其中該C.-Ce烷基選擇性經二（ClC6烷基）
- t
胺基或Cl-C6烷基磺醯基）取代］;

3至8員雜環烷基，係選自由三亞甲亞胺基、毗咯唳 

基、及哌唳基構成之群組｛其中該3至8員雜環烷基選擇 

性經-NR39R40（其中 眇 與科各自獨立地表示氫原子、C.-Ce 

烷基、或Ci-Ce烷基磺醯基）、C1-C6烷基［其中該Ci-Cg 

烷基選擇性經-NR4,R42取代（其中R" 與R"2各自獨立地表 

示氫原子或Cl -C6烷基）］、痙基、或C1 -C6烷基磺醯基取 

代｝；

氯基；及

C 1 - C6烷氧基；

取代基（c）:

幾基；

氟基；

鹵素；

Ci-Ce烷基（其中該Ci-Cg烷基選擇性經選自由以下取 

代基Β-c構成之群組的取代基取代）；

C3-C10環烷基［其中該Ca-Cio環烷基選擇性經氟基、 

或有-NR31R32取代之Ci-Cg烷基取代（其中R31與R32各自 

獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基）］；

-NR21cR22c ［其中R21c與R体各自獨立地表示氫原子或

C 1 - C6 烷基］;
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C 1 ~ C 6烷氧基 ｛其中該Cl ~C6烷氧基選擇性經選自 

鹵素、哌噪基、及哌哄基之3至8員雜環烷基取代（其中 

該3至8員雜環烷基選擇性經Ci-Ce烷基）、或-NR33R34取 

代［其中R33與R34各自獨立地表示氫原子、Ci-Ce烷基（其 

中該 C1-C6烷基選擇性經二（C1-C6烷基）胺基取代）、或 

C 1 - C 6烷基磺醯基］｝；

-S02NR23cR24c ｛其中R23c與R加各自獨立地表示氫原 

子' C.-C6烷基［其中該Ci-Ce烷基選擇性經幾基'C1-C6烷 

氧基、鹵素、C3-C10環烷基、或-NR35R36（其中R35與R36 

各自獨立地表示氫原子或Ci-C6烷基）取代］、C3-C10環烷 

基（其中該C3-C10環烷基選擇性經C1-C6翹基烷基取代）、 

三亞甲亞胺基、或毗咯唳基、或其中R23c與R24c可一起 

形成選擇性經胺基取代之毗咯唳基｝;

C1-C6烷基磺醯基（其中該C1-C6烷基部分選擇性經翹 

基取代）；

C1-C6烷基磺醯基胺基（-NHS02（Ci-C6烷基））［其中該 

Ci-Ce烷基部分選擇性經-NR37R38取代（其中R37與 Μ*各 

自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基）］;

哌哄基｛其中該哌哄基選擇性經Cl -C6烷基或Cl -C6 

烷基磺醯基取代｝；

1 〃-四哇基；及

-C0R,2c ［其中 I"表示選擇性經C.-Ce烷基、C3-C10 

環烷基、氯基甲基、-NR25R26取代之哌阱基｛其中R25與 

R26各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基 ［其中該Ci-Ce烷 
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基選擇性經痙基、或-NR"3R"（其中R43與各自獨立地 

表示氫原子或C 1 -C6烷基）取代］｝、或Cl -C6烷基］;及

取代基B-c :

鹵素；

徑基；

氟基；

3至8員雜環烷基，係選自由11比咯唳基、哌除基、哌 

哄基、及嗎啡基構成的群組（其中該3至8員雜環烷基選 

擇性經Cl -C6烷基、翹基、胺基、C 1 -C6胺基烷基、或有 

C2-C7烷基氧譏基胺基取代之Ci-Ce烷基取代）；及

-NR5ICR52C ｛其中R51c與r52c各自獨立地表示氫原子、 

Ci-Ce烷基 ［其中該 Ci-Ce烷基選擇性經 Ci-Cs烷基磺醯 

基、或選擇性經-COOR53取代之哌噪基取代（其中R53表示 

氫原子或Cl -C6烷基）］、哌唳基、C1-C6烷基磺醯基、C3-C10 

環烷基' -COR55（其中表示Ci-Ce烷基）、或-C0NR57R58（其 

中R57與R58各自獨立地表示氫原子或Cl-Cc烷基）｝］；

取代基（d ）:

-NR21dR22d（其中R21d與胖11各自獨立地表示氫原 

子或Cl -C6烷基）；

取代基（e）:

輕基;

側氧基；

氯基；

-NR2,R22 ［其中R2'與 胖 各自獨立地表示氫原子或
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C 1 _C6 烷基］;

哌唳基；

C 1 ~ C 6烷氧基；及

C「C6烷基｛其中該Ci-Ce烷基選擇性經-NR51eR52e取 

代［其中R516與R52e各自獨立地表示氫原子或-COOR56（其 

中曾6表示Ci-Ce烷基）］｝；及

取代基（f）:

Ci-Ce烷基｛其中該C.-Ce烷基選擇性經-NR51fR52f取代 

［其中R5If與R52f各自獨立地表示氫原子、C.-Ce烷基、或 

-COOR56（其中R"表示C.-Ce烷基）］｝;及

Ci-Ce烷基磺醯基。

111. 如102-110.中任一項之該化合物或其在醫藥上可接 

受的鹽，其中腐為氫原子；輕基；C.-Ce烷基；選擇性 

經1至3個罐基取代之苯基；選擇性經胺基取代之哌噪 

基；或哌哄基。

112. 如111.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中 

R?為氫原子。

113. 如102-111.中任一項之該化合物或其在醫藥上可接 

受的鹽，其中酎為

氫原子；

Ci-Ce烷基 ｛其中該 Ci-Ce烷基選擇性經短基、 

-NR71AR72A ［其中R71A與R72A各自獨立地表示氫原子、 

Ci-Ce烷基（其中該 C.-C6烷基選擇性經二甲基胺基取 

代）、C3-C.0環烷基（其中該C3-C10環烷基選擇性經胺基 
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取代）、或哌唳基］、或選自由哌味基與嗎嘛基構成的3 

至8員雜環烷基（其中該3至8員雜環烷基選擇性經

C1-C6胺基烷基取代）取代｝；

選擇性經1至2個幾基取代之苯基；或

-C0R73A ｛其中R73A表示哌噪基（其中該哌呢基選擇性經 

胺基取代）、或-NR74AR75A ［其中R74A與R75A各自獨立地 

表示氫原子、哌唳基、或C3-C 1 0環烷基（其中該C3-C10

環烷基選擇性經胺基取代）］｝。

114.如101.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中 

——χ=γ=ζ ——為—CH2-CH2-CH2-。

具體而言，如1.之該化合物具有下式III或其在醫藥上

115. 如 114.之 該化合物或其在醫藥上可 接 受的 鹽 其 中

R1 ' R2 與 F 為氫原子。

116. 如 114.或 11 5.之該化合物或其在 醫 藥上 可 接 受 的

鹽 5 其中F 為幾基或甲氧基。

117. 如 114.至 116.中任一項之該化合物 或 其在 醫 藥 上 可

接受的鹽，其中R"為氫原子、苯基［其中該苯基經有

_Nr5“r52a取代的Ci-Ce烷基取代（其中RS1A與R⑼各自 

S
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獨立地表示氫原子或Ci -Οε烷基)、或- SO2NH2 ］' 1, 2, 3, 6 - 

四氫10 11比吹基、翹基0比唳基、或甲氧基毗口定基。

118. 如101.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中 

——χ=γ=ζ ——為-NH_CH = CCH3_ ,

R1 ' R2 ' R4與計為氫原子，且

R3為懇基。

119. 如101.之該化合物或其在醫藥上可接受的鹽，其中

一χ=γ=ζ —— 為 _N = CH_S_ ,

R1 ' R2 ' R4與F為氫原子，且

R3為甲氧基。

120. 一種選自由以下構成的群組的化合物或其在醫藥上 

可接受的鹽：

(1)： 8-甲氧基-5-甲基0塞吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(2): 8-恐基-5 -甲基囈吩并［2, 3-c］ 口奎嚇-4(5H)-酮;

(3): 7, 8- 二超基“塞吩并[2, 3-c ] < -4( 5H)-酮；

(4): 7, 8-二甲氧基嗟吩并［2, 3-c］唾啡-4(5!!)-酮；

(5): 8 -甲氧基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(6): 7, 9-二甲氧基嗟吩并［2, 3 - c］嗤麻-4(5H)-酮；

(7): 7, 9- 二短基嗟吩并[2, 3-c] < < -4(5H)-酮；

(8): 7, 8, 9-三甲氧基囈吩并［2, 3-c］嗟嚇-4(5H)-酮；

(9): 8-疼基囈吩并［2, 3-c］嗤啡-4(5H)-酮；

(10) : 7, 8, 9-三罐基嗟吩并[2, 3-c]°t,#-4(5H)-酮;

(11) : 9-(3-(2-胺基乙基)苯基)-8-甲氧基囈吩并

[2, 3-c] -4(5Η)-酮；
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(12): 8- 氯嗟吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(13): 4 -側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-。］唆啡-8-睛；

(14): 囈吩并[2, 3-c] ^-^-4(5 Η)-酮；

(15): 8 -氟嗟吩并[2, 3-c]°t 嘛- 4(5Η)-酮；

(16)： 8-硝基囈吩并[2, 3-c]°t*#-4(5H) -酮；

(17): 8-(3-胺基哌-1-基)囈吩并［2,3-c］嚨啡

-4(5H)-酮;

(18): 1-(4 -幾基苯基)囈吩并［2, 3-c］嚨啡-4(5H) -酮；

(19): 1, 8-二超基囈吩并［2, 3-c］嗤啡- 4(5H)-酮；

(20): 8-痙基-1-(4-理.基苯基)嚏吩并［2,3-(3］嗤啡

-4(5H)-酮；

(21) :(R)-8-(3-胺基毗咯口定-1-基)囈吩并［2, 3-c］唾啡

-4(5H)-酮；

(22) :(S)-8-(3-胺基毗咯唳-1-基)囈吩并［2, 3-c］嗟啡

-4(5H)-酮；

(23): 8-(毗唳-3-基)囈吩并［2,3-。］墜嚇-4(51!)-酮；

(24): 8-(4-幾基苯基)嗟吩并［2, 3-c］磴嚇-4(5H)-酮；

(25): 1-(3, 4-二超基苯基)-8-超基囈吩并［2, 3-c］唾嚇

-4(5H)-酮；

(26): 1-(3-胺基哌呢-1 -基)-8-務基囈吩并［2,3-c］磴

-4(5H)-酮；

(27): 8-N-嗎啡基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(28): 8-幾基-2-甲基囈吩并［2,3-(:］唾啡-4(511)-酮；

(29): 8-幾基-2-( 基甲基)囈吩并［2,3-。］唾嘛
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-4(5H)-酮；

(30) : 8-翹.基-4-側 氧基-N -(哌口定-3-基)-4, 5-二氫囈吩 

并［2, 3-门嗟啡-2-竣醯胺；

(31) : 8-罐基-2-C4-M基苯基)囈吩并［2, 3-c］瘦啡 

-4(5H)-酮；

(32): 8-遞基-1-(哌哄-1-基)嘍吩并［2, 3-c］嚨 啡

-4(5H)-酮；

(33): N-((lr, 4r)-4-胺基 環己基)-8-短 基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唾啡-2-竣醯胺；

(34 ) : 2-(3-胺基哌□定T-務.基)-8-幾基11塞吩并［2, 3~c］ 

唆啡-4(5町-酮；

(35) : 2-(3, 4-二瘵基苯基)-8-翹基囈吩并［2, 3-c］磴啡

-4(5H)-酮；

(36) : 2-(((lr, 4r)-4-胺基環己基胺基)甲基)-8-幾基

囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(37): 8-(哌哄-1-基)囈吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H)-酮；

(38): 8-痙基-1-甲基囈吩并［2, 3-c］嗟啡-4(5H) -酮；

(39): 2-((2-(二甲基胺基)乙基胺基)甲基)-8-^基囈

吩并［2, 3-c］唆咻-4(5H) -酮；

(40): 8-超基-2-((哌除-3-基胺基)甲基)囈吩并［2, 3-c

嗥啡-4(5H) -酮；

(41): 7-務基囈吩并［2, 3-c］嗟啡- 4(5H)-酮；

(42): 9 - - 8 - Μ 基囈吩并[2, 3-c ] -4( 5H)-酮；

(43): 9-(3, 4-^ Μ基苯基)-8-Μ基囈吩并［2, 3-c］瘦啡
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-4(5H)-酮；

(44) : 1-甲基-4-側 氧基-4,5-二氫藝吩并

-8-睛;

(45) : 7-(3, 4-二超基苯基)-8-^基嚏吩并［2, 3-c］唆啡

-4(5H)-酮；

(46): 8-超基-1-甲基-3H-毗咯并［2, 3-c］嗤啡-4(5H)-

酮；

(47): 9-(3, 5-二超基苯基)-8-^基囈吩并［2, 3-c］嗥啡

-4(5H)-酮；

(48) : 8 -每基- 9 -(3-超基苯基)囈吩并［2,3-c］唾啡

-4(5H)-酮；

(49) : 8-每基-9-(4- Μ基苯基)嚏吩并［2, 3-c］嗤嘛

-4(5H)-酮；

(50) : 9-(3, 4-二氟苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唾啡

-4(5H)-酮；

(51) : (S)-8-(3 -胺基毗咯唳-1-基)-2-(4-幾基苯基)囈 

吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮；

(52) : 5-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

-9-基)2 -氯 11 比唳;

(53) : 9-(6-胺基。比噪-3-基)-8-翹 基藝吩 并［2, 3-c］ Ί 

啡-4(5H)-酮；

(54) : 4-(8- 每基-4- 側氧基 -4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］°f

啡-9-基)苯甲醯胺；

(55) : 9-(3-氟-4-務基苯基)-8-超基囈吩并［2, 3-c］磴
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啡-4(511)-酮；

(56) : 8-輕基-2-(3- Μ基苯基)嗟吩并［2, 3-c］嗖啡
I 

-4(5H)-酮；

(57) : (R)-8-(3-胺基毗咯唳-1- 基)-2-(3, 4-二罐基苯 '

基)囈吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮； .

(58) : 9-(3, 4-二氟苯基)-8-^ 基囈吩并［2, 3-c］ <

-4(5H)-酮；

(59) : 9-(4-氟-3-翹 基苯基)-8-魏基囈吩 并［2, 3-c］ <
嘛-4(5H)-酮； ,

(60) : 8-幾基-9-(3-痙基-5-(三氟甲基)苯基)囈吩并

［2, 3-c］< -4(5H)-酮；

(61) : 8-極基-9-(1H-。引哇-6-基)嗟吩并［2, 3-c］唆啡

-4(5H)-酮； .

(62) : 8-翹基-9-(3, 4, 5-三幾基苯基)囈吩并［2, 3-c］嗤

■#-4(5Η) -酮； τ
*予

(63) : 9-(4-輕基苯基)-8-甲氧基瘗吩并［2, 3-c］ < .

-4(5H)-酮；

(64) : 9-(4-(1Η-四哇-5-基)苯基)-8- 基囈吩并

［2, 3-c］唾啡-4(5Η)-酮；

(65) : 4-(8-^基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嚨

啡- 基)苯磺醯胺；

(66) : 9-(3-氯-4-氟苯基)-8-铿基囉吩并［2, 3-c］唾啡

-4(5H)-酮；

(67) : 9-(4-氯-3-氟苯基)-8-^基嗟吩并［2, 3-c］唆啡
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-4(5H)-酮；

(68): 9-(3, 4-二氯苯基)-8-翹基囉吩并［2, 3-c］嚨啡

-4(5H)-酮；

(69): 9-(4-氟苯基)-8- Μ基囈吩并［2, 3-c］唆啾

-4(5H)-酮；

(70)< 8-殘基-9-苯基嗟吩并［2, 3-c］磴啡-4(5H)-酮；

(71): 9-(4-(二氟甲氧基)苯基)-8-甲氧基睦吩并

［2, 3-c］ 酮；

(72) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-超基囈吩并［2, 3-c］唾 

啡-4(5H)-酮；

(73) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-M基囈吩并［2, 3-c］唾

啡-4(5H)-酮；

(74): 9-(3-胺基苯基)-8- Μ基囈吩并［2, 3-c］摩啡

-4(5H)-酮；

(75) : 3-(8-懇基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆 

嘛·~9 -基)苯磺醯胺；

(76) : 8-瘵基-9-(3, 4, 5-三氟苯基)囈吩并［2, 3-c］唾啡

-4(5H)-酮；

(77) : N-(4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c

唆啡-9-基)苯基)甲烷磺醯胺；

(78): 8-甲氧基-9-苯基囈吩并［2, 3-c］哇啡-4(5H)-酮；

(79): 8-遞基-9-(蔡-2-基)囈吩并［2, 3-c］睦啡-4(5H)-

酮；

(80): 8-罐基-9-(4-(^基甲基)苯基)嗟吩并［2, 3-c］嗖
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-4(5H)-酮；

(81) : 2-(4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2,3-c］

嗖啡-9 -基)苯基)乙睛；

(82) : 8-超基-9-(4-(甲基磺醯基)苯基)嚏吩并［2, 3-c］

嗤啡-4(5H)-酮； -

(83) : 8-铿基-9-(毗噪-4-基)囈吩并［2, 3-c］唾啡 .

-4(5H)-酮；

(84) : 8-幾基-9-(1, 2, 3, 6-四氫。比唳-4-基)囈吩并
［2, 3-c ］唾啡-4( 5H)-酮； ·

(85) ： 8-罐基-9-C4-M基-3-甲氧基苯基)囈吩并［2, 3-c］

嗟 *#-4(5H) - 酮；

(86) ： 9-(3-氟-4-(N-嗎啡基甲基)苯基)-8-務基囈吩并

［2, 3-c］-4(5H)-酮； -

(87) : 9-(3-(胺基甲基)苯基)-8-務基囈吩并［2,3-c］墜 . 

啡-4(5H)-酮；

(88) : 9 -(4-(胺基甲基)苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］ .

嗥啡-4(5H)-酮；

(89) : 9-(3-(二氟甲基)苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］

嗥 -4(5H)-酮；

(90) ： 9-(3-(胺基甲基)苯基)-8-務基-2-甲基藝吩并

［2,3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(91) : 9-環己烯基-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］睦啡

-4(5H)-酮；

(92) : 9-(3, 5-二氟苯基)-8-^ 基嗟吩并［2, 3-c W
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-4(5H)-酮；

(93) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-短基囉吩

并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(94) : 9-(3-(胺基甲基)苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］ 

嘛 -4(5H)-酮；

(95) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-幾基-2-甲基嗟吩并

［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(96) : 9-環丙基-8-罐基囈吩并［2, 3-c］嗤啡-4(5H)-酮;

(97) : 9-(［1, 2, 4］三哇并［1,5-a］毗唳-6-基)-8-铿基嗟 

吩并［2, 3-c］17奎 *#-4(5H)-酮；

(98) : 8-甲氧基-9-(1, 2, 3, 6-四氫毗。定-4-基)囈吩并

［2, 3-c］唾喙-4(5H) - 酮;

(99) : 9-環己烯基-8-翹基囈吩并［2, 3-c］唾啡-4( 5H)- 

酮；

(100) : 8-甲氧基-9-(4-(2-(哌唳-1-基)乙基胺基)苯基)

嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(101) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-超基-2-(N-嗎·#基甲

基)囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(102) : 9-(1Η-苯并［d］咪哇-5-基)-8-幾基囈吩并

［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮；

(103) : 9-(4-(二氟甲基)苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］ 

唾啡-4(5H)-酮；

(104) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-甲氧基-2-(N-嗎嘛基

甲基)0塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；
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(141) : 8-甲氧基- 9-(4-(4-甲基哌哄-1-基)苯基)嗟吩 

并［2, 3-c］磴啡-4(5H)-酮；

(142) : 8-甲氧基-9-(1-(甲基磺醯基)-1, 2, 3, 6-四氫毗

噪 -4 -基)嗟吩并 2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(143) : (Ε)-9-(3-(二乙基胺基)丙-1-烯基)-8-輕基囈 

吩并］2,3-c］瘦啡- 4 ( 5H)-酮；

(144) : 9-(3-(4-(胺基甲基)哌咬-1-基)丙基)-8-甲氧 

基囈吩并［2, 3-c］磴·#-4(5Η)-酮；

(145) : 9-(4-(3-(2-(二乙基胺基)乙基胺基)丙氧基)苯

基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3 - - 4(5Η) -酮；

(146) : 9-(4-(3-(二乙基胺基)丙氧基)苯基)-8-甲氧基

11 塞吩并［2, 3 - c］唆嚇-4(5H)-酮；

(147) : 9-(4 -(3 -(2 -(二乙基胺基)乙基胺基)丙氧基)苯

基)-8-幾基囈吩并［2, 3 - c］唆·#-4(5Η) -酮；

(148) :(Ε)-9-(3-(4-(胺基甲基)哌 口定-1- 基)丙-1-烯

基)-8 - Μ 基嗟吩并［2, 3-c ］ -4 (5Η)-酮；

(149) : 9-(4-(3-(二甲基胺基)丙氧基)苯基)-8-^基嚏

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(150) : 8-幾基-9-(4-(2-(哌唳-1-基)乙氧基)苯基)囈

吩并［2, 3-c］唆·#-4(5Η) - 酮；

(151) : 9-(4-(2-(乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-遞基藝吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(152) :(E)-9-(3-(4-胺基哌唳-1 - 基)丙-1-烯基)-8-甲

氧基囈吩并［2, 3-c］嗖啡-4(5H)-酮；
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(153) : 9-(1-(2-胺 基乙基)-1, 2, 3, 6- 四氫 毗唳-4-

基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(154) : 9-(4-(2-(乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-甲氧基囈

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(155) : 9-(4-(2-(二乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-每基藝

吩并［2, 3-c］°t 啡-4(5Η)-酮；

(156) : 9-(4-(2-(二乙基胺基)乙氧基)苯基)- 8-甲氧基

嗟吩并［2, 3-c］瘦啡-4(5Η)-酮；

(157) : 9-(4-(2-(二甲基·胺基)乙氧基)苯基)-8-魏基囈

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(158) : 9 -(4 -(2-(二甲基胺基)乙氧基)苯基)-8-甲氧基

嗟吩并［2, 3-c］唆嘛-4(5H) -酮；

(159) : 8-甲氧基-9-(4-(2-(哌唳-1 -基)乙氧基)苯基)

囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(160) : 8-甲氧基-9-(3-(2-(4-甲基哌哄-1 -基)乙氧基)

苯基)囈吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(161) : 9-(3-(2-(二乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-甲氧基

嗟吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(162) : 9-(3-(3-(二乙基胺基)丙氧基)苯基)-8-甲氧基

藝吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(163) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧基嗟

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(164) : 9-(4-((二甲基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基囈吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；
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(188) : 8-甲氧基-9-(4-((甲基胺基)甲基)苯基)藝吩并

［2, 3-c］嗤啡-4(5H) - 酮；

(189) : 9-(4-胺基-3-甲氧基苯基)-8-甲氧基囈吩并

［2, 3-c］睦啡-4(5H)-酮；

(190) : 3-(8-^ 基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］ 

唆嘛-9-基)苯甲睛;

(191) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-罐基嗟吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(192) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-M基嗟吩

并［2, 3 - 啡-4(5H) - 酮；

(193) : N-(l-(4-(8-趣基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］墜啡-9 -基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(194) : 8-罐基-9-(4-(1-(。比咯唳-1-基)乙基)苯基)嗟

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(195) : 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-8-翹基嗟吩并［2, 3-c］ 

嗤啡-4(5H)-酮；

(196) : 9-(4-(1-(二乙基胺基)乙基)苯基)-8-M基嚏吩 

并［2, 3-c］嗤嚇-4(5H)-酮；

(197) : N-(2-胺基乙基)-4-(8 -甲氧基-4-側氧基-4, 5- 

二氫囈吩并［2, 3-c］嗟啡-9-基)苯磺醯胺；

(198) : N-(2-(二甲基胺基)乙基)-4-(8 -甲氧基-4-側氧

基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］<<-9-基)苯磺醯胺；

(199) : 4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

Ί<-9-基)-Ν-(毗咯唳-3 -基)苯磺醯胺；
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( 200 ): N-(三亞甲亞胺-3-基)-4-(8-Μ基-4-側氧基

-4, 5-二氫藝吩并［2, 3-c］磴啡-9-基)苯磺醯胺；

(201) : 9-(4-(2-(^乙基胺基)乙基)苯基)-8-^基囈吩

并［2, 3-c］＜ -4(5H)-酮；

(202) : 2-胺基-N-(3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并［2, 3-c］唆啡-9 -基)苯基)乙烷磺醯胺；

(203) : 4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］ 

唾啡-9-基)苯甲睛；

(204) : 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］ 

瘦啡-9-基)苯甲睛；

(205) : (E)-9-(3-(3-胺基毗咯。定-1-基)丙-1-烯基)-8 - 

甲氧基噬吩并［2, 3-c］唾·#-4(5Η) -酮；

(206) : Ν-(2-罐基乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5- 

二氫囈吩并［2, 3-c］哆啡-9-基)苯磺醯胺；

(207) : 8-甲氧基-9-(5-甲氧基。比唳-3-基)嚏吩并

［2, 3-c］嗤啡-4(5町-酮；

(208) : 8-甲氧基-9-(5-甲氧基毗唳-3-基)-2, 3-二氫

-1H-環戊［c］唾啡-4(5［1)-酮；

(209) : 9-(4-(3-胺基毗咯唳-1-基磺醯基)苯基)-8-罐 

基囈吩并［2,3-c］°t啡- 4(5H) -酮；

(210) : N-(2-澳乙基)-4-C8-M 基-4-側 氧基 -4, 5-二氫 

嗟吩并［2, 3-c］瘦啡-9 -基)苯磺醯胺；

(211) : 9-(4-((二異丙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基囈

吩并［2, 酮；
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(224) : 6-氟-8-甲氧基-9-(1, 2, 3, 6-四氫毗唳-4-基)囈

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(225) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-6-氟-8-超

基 0塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮;

(226) : 9-(4-((二乙基胺基)甲基)-3-氟苯基)-8-甲氧

基11 塞吩并［2, 3-c］唾啡-4(511)-酮；

(227) : (E)-9-(3-(3-幾基毗咯 口定 -1-基)丙-1-烯基)-8-

甲氧基囈吩并［2,3-(2］磴啡-4(511)-酮；

(228) : (E)-8-翹基-9-(3-(3-建基毗咯唳-1-基)丙-1-

烯基”塞吩并［2, 3-c ］ < -4 (5H)-酮；

(229) : 8 -幾基- 9- (4-((異丙基胺基)甲基)苯基)嗟吩并

［2, 3-c］<-#-4(5H) -酮；

(230) :(E)-9-(3-(3-胺基三亞甲亞胺 -1-基)丙-1-烯

基)-8-翹.基 11 塞吩并［2, 3-c］<^-4(5H) -酮；

(231) :(E)-8-甲氧基-9-(3-(2-(甲基磺醯基)乙基胺基)

丙-1 -烯基)囈吩并［2, 3-c］嗥啡-4(5H)-酮；

(232) :(S)-9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-8-甲氧基囈吩并

［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(233) :(S)-9-(4-(l-胺基乙基)苯基)-8-罐基嚏吩并

［2, 3-c］^<-4(5H)-酮；

(234) : 8-遞基-9-(5-^ 基毗咬-3-基)-2, 3-二氫-1H-環 

戊［c］唆·#-4(5Η)-酮；

(235) : 9-(4-((4-(胺基甲基)哌噪-1-基)甲基)-3-氟苯

基)-8-魏基囈吩并［2, 3-c］ < < -4(5H)-酮；
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(236) : 8-甲氧基- 9- (4-(1-(2 -(甲基磺醯基)乙基胺基)

乙基)苯基)囈吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(237) : 9-(4-((3-胺基毗咯噪-1-基)甲基)-3-氟苯

基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］唆嘛-4(5H) -酮；

(238) : (E)-9-(3-(3-胺基三亞甲亞胺 -1-基)丙-1-烯

基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(239) :(E)-9-(3-(乙基胺基)丙-1-烯基)-8-務基嗟吩

并［2, 3-c ］ # -4(5H) -酮；

(240) : 9-(4-((3-胺基哌噪-1 -基)甲基)-3-氟苯基)-8-

幾基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(241) : 9-(4-((3-胺基毗咯-1-基)甲基)-3-氟苯

基)-8 - Μ 基囈吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(242) : 9-(4-((3-胺基哌。定-1-基)甲基)-3-氟苯基)-8- 

甲氧基囈吩并［2,3-(?］唆嘛-4(511)-酮；

(243) : 8-理.基- 9 -(4-(1 -(2-(甲基磺醯基)乙基胺基)乙

基)苯基)囈吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(244) : (E)-9-(3-(3-胺基哌唳-1-基)丙-1-烯基)-8-甲 

氧基囈吩并［2,3-c］唾啡-4(511)-酮；

(245) :(E)-9-(3-(3-胺基毗咯吹-1 - 基)丙-1-烯基)-8-

幾基嚏吩并［2, 3-c］唆啡- 4(5H)-酮；

(246) : (E)-9-(3-(3 -胺基哌唳 -1- 基)丙 -1- 烯基)-8- 超 

基囈吩并［2, 3 - c］°f嘛-4(5H) -酮；

(247) :(E)-8-铿基- 9- (3-(2-(甲基磺醯基)乙基胺基)

丙 -1-烯基)嗟吩并［2, 3-c ］ -4 (5H)-酮；
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(248) : 8-甲氧基-9-(4-(2-(2-(甲基磺醯基)乙基胺基)

乙基)苯基)嗟吩并［2, 3 - c］唾咻-4(5H)-酮；

(249) : 2-(2-氟-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩 

并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯基)乙睛；

( 250 ):(E)-N-(l -(3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏 

吩并［2, 3-c］唾啡-9-基)烯丙基)三亞甲亞胺 -3-基)甲 

烷磺醯胺；

(251) : 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

<■#-9-基)-Ν,Ν-二甲基苯磺醯胺；

(252) : 4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］ 

磴啡-9-基)-N-甲基苯磺醯胺；

(253) :第三丁基(5-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫瘗 

吩并［2,3-c］嚨啡-9 -基)咲喃-2-基)甲基胺基甲酸酯；

(254) : N-(4-(8- Μ 基-4-側 氧基-4, 5-二氫 囈吩并

［2, 3-c］磴啡-9 -基)-2-甲基苯基)甲烷磺醯胺；

(255) : N-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫 嗟吩并

［2, 3 - c］唆啡-9 -基)-2-甲基苯基)甲烷磺醯胺；

(256) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6-氟-8-務.基囈吩并

［2, 3-c］ ■# -4(5H)-酮；

(257) ： 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6-氟-8-甲氧基囈吩并

［2, 3-c］嚨啡-4(5H)-酮;

(258) : 6-氟-8-翹基-9-(1, 2, 3, 6-四氫毗唳-4-基)囈吩

并［2, 3-c］<^-4(5H)-酮；

(259) : 9-(4 -((二乙基胺基)甲基)-3-氟苯基)-8-超.基
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囈吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(260) : 8-甲氧基-9-(4-(1-(哌噪-1 -基)乙基)苯基)嗟

吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(261) : 2-(2-氟-4-(8-輕基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

[2, 3 - c]嗟啡-9 -基)苯基)乙購；

(262) : 8-幾基- 9- (4-(1-(哌唳-1 -基)乙基)苯基)囈吩

并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(263) :(E)-9-(3-(3-(二甲基胺基)哌唳-1-基)丙-1-烯

基)-8-懇基囈吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(264 ):(E)-9-(3-(3-(二甲基胺基)毗咯唳-1 - 基)丙-1-

烯基)-8-每基囈吩并[2, 3-c]磴啡-4(5H)-酮；

(265): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-8-甲氧基囈吩

并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(266 ): 9-( 5-(胺基甲基)嗟吩-2-基)-8-超基嗟吩并

[2, 3 - c]墜咻-4(5H)-酮；

(267) : 9-(4-((乙基胺基)甲基)苯基)-8-·^基囈吩并

[2, 3-c]<<#-4(5H)-酮；

(268) : (E)-9-(3-(4-胺基哌唳-1-基)丙-1-烯基)-8-輕

基囈吩并[2, 3-c ] -4 (5H)-酮；

(26 9): 9-(4-((乙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并

[2, 3 - c]°f 嘛-4(5H)-酮；

(270) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6-澡-8-超基嗟吩并

[2, 3-c]°t 嘛-4(5H)-酮；

(271) : 9-(3-氯-4-((二乙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧
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基嗟吩并[2, - 4(5町-酮；

(272) :(R) - 9-(4-(1 -(二甲基胺基)乙基)苯基)_ 8 - Μ基

□ 塞吩并[2, 3-c ] < -4( 5Η)-酮；

(273) : 9-(4-(3-胺基丙基)苯基)-8-翹基囈吩并[2, 3-c] 

墜啡-4(5H)-酮；

(274) :(R)-9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-8-甲氧基囈吩并

[2, 3-c ] < -4( 5H)-酮；

(275) :(R)-9-(4-(1 -胺基乙基)苯基)-8-罐基瘗吩并

[2, 3-c]11 奎 *#-4(511) -酮；

(276 ): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-8-幾基囈吩并

[2, 3-c ] < -4( 5H)-酮；

(277) : 9-(4-( 1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-8-幾基囈

吩并[2, 3-c ] < -4(5H)-酮；

(278) : 9-(3-氟-4-((3-罐基毗咯噪-1-基)甲基)苯

基)-8-錢基嗟吩并[2, 3-c]唆麻-4(5H)-酮；

(279) : 9-(3-氟-4-((3-痙基毗咯-1-基)甲基)苯

基)-8-甲氧基囈吩并[2, 3-c ] -4( 5H)-酮；

(280) : 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]

嗤1#-9 -基)- N-(2, 2, 2 -三氟乙基)苯磺醯胺；

(281) : 4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]

唆嚇■-9 -基)- N -(2, 2, 2 -三氟乙基)苯磺醯胺；

(282) : N-(2-(二甲基胺基)乙基)-4-(8-疼基-4-側氧基

- 4, 5-二氫嗟吩并[2, 3 - c]嚨嘛-9-基)苯磺醯胺;

(283) : 8-幾基- 9-(4-((2-(甲基磺醯基)乙基胺基)甲基)
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二氫嚏吩并［2, 3-c］嚨啡-9-基)苯甲醯胺；

(296) : 9-(4-乙醯基苯基)-8-輕基瘗吩并［2, 3-c］唆啡

-4(5H)-酮；

(297) : N -(2-澳乙基)- 2-氟 - 4 -(8-翹基-4-側氧基-4, 5 - 

二氫瘗吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯磺醯胺；

(298) : 9-(3-(3-(二甲基胺基)哌唳-1 -基)丙基)-8-M

基 11塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(299) : N-(2-氟-4-(8-起.基-4-側氧基-4, 5-二氫©塞吩并

［2, 3-c］嚨啡-9-基)苯乙基)甲烷磺醯胺；

(300 ): 9-(3-氟-4-(2-(甲基磺醯胺基)乙基)苯基)-4- 

側氧基-4, 5-二氫 < 吩并［2, 3-c］嗤啡-8-基甲烷磺酸 

酯；

(301) : (R)-N-(l-(4-(8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩 

并［2, 3-c］<-#-9-基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(302) : (R)-9-(4-(1-(甲基磺醯胺基)乙基)苯基)-4-側 

氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆咻-8-基甲烷磺酸酯；

(303) : 2-氟-N-C2-M基乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嚨啡-9-基)苯磺醯胺；

(304) : 4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］ 

唆麻-9-基)- Ν,Ν-二甲基苯磺醯胺；

(305) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-7-氟-8-甲

氧基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(306) : N-(2 -澳乙基)-4-(7-氟-8- 瘵基-4-側氧基 -4, 5-

二氫囈吩并［2, 3-c］唆嘛-9-基)苯磺醯胺；

162



1503323

(307) : 4-(7-氟-8-輕基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］唆嘛-基)- N-(2-超.基乙基)苯磺醯胺；

(308) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)-2-甲基丙-2-基)苯

基)-8-輕基嗟吩并［2, 酮；

( 309):卜(2-氯-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫藝吩

并［2, 3 - c］磴啡-9 -基)节基)-N-甲基甲烷磺醯胺；

(310) : 4 -(8-短基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3 -c ］

唆啡-9 -基)-N-(2 -甲氧基乙基)苯磺醯胺；

(311) :(E)-3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］嗖啡-9-基)-2-甲基丙烯睛；

(312) : N-(2-氟-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

并［2,3-c］磴啡-9-基)苯乙基)甲烷磺醯胺；

(313) : 8-瘵基- 9-(4-(1-^基乙基)苯基)嚏吩并［2, 3-c］ 

唆啡-4(5H)-酮；

(314) : 9-(4-(1-(環戊基胺基)乙基)苯基)-8-每基囈吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮;

(315) : 9-(4-(1-(環戊基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧基藝

吩并［2, 3-c ］ <*#-4(511)-酮；

(316) : 4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫藝吩并［2, 3-c］

嚨嘛-9-基)-N-(2-超基乙基)苯磺醯胺；

(317) : 9-(5-(胺基甲基)咲喃-2-基)-8-幾基嗟吩并

［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(318) : 9-(3-氯-4-((甲基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基

嚏吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮；
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(319) : 9-(4-(2-胺基丙-2-基)苯基)-8-罐基囈吩并

［2, 3-c］嗤啡 -4(5H)-酮；

(320 ): N-(3-超基丙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-

二氫囈吩并［2, 3-c］唾嚥-9-基)苯磺醯胺；

(321) : 2-氟-4-(8-短基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3 - c］瘦啡-9 -基)-N-(2-起.基乙基)苯磺醯胺；

(322) : 4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

瘦啡-9 -基)- N~(3 -瘵基丙基)苯磺醯胺；

( 323): N-(3-澳丙基)-4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫

□塞吩并［2, 3-c］嚨啡-9 -基)苯磺醯胺；

(324) : 2-氟-4-(8-罐基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］唆嘛-9 -基)- N-(2 -甲氧基乙基)苯磺醯胺；

(325) : 9-(3-氯-4-((甲基胺基)甲基)苯基)-8 - Μ基口塞

吩并［2, 3-c］°t 啡- 4(5Η)-酮；

(326) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫<

吩并［2, 3-c］ -8-睛；

(327) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)-3 -氟苯基)-8-幾

基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(328) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6, 7-二氯-8-翹基囈吩

并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮;

(329) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6-氯-8-務基嗟吩并

［2, 3 - c］唾啡-4(5H)-酮；

(330) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫嗟

吩并［2,3-c］唆啡-8-基 三氟甲烷磺酸酯；
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(331) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧基嗟

吩并［2, 3-c］ 酮；

(332) : N-(2-氯乙基)-4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫

嚏吩并［2,3-c］嗤啡-9 -基)苯磺醯胺；

(333) : N -(2 -氟乙基)-4-(8 -甲氧基-4-側氧基-4, 5-二

氫嗟吩并［2, 3-c］嚨啡-9-基)苯磺醯胺；

(334) : 9-(4-(2-胺基丙-2-基)苯基)-6-氯-8-罐基嗟吩 

并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(335) :(S) - 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-幾基

囈吩并［2, 3-c ］ -4 (5H)-酮；

(336) : 9-(4-( 1-胺基丙基)苯基)-8-超基囈吩并［2, 3-c］

-4(5H)-酮；

(337) : 9-(4-( 1-胺基丙基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并

［2, 3 - c］哇啡-4(5H)-酮；

(338) : 9-(4-( 1-(二乙基胺基)丙基)苯基)-8-M基囈吩

并［2, 3-c］<<-4(5H)-酮；

(339) : 9 -(4 -(1-(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-輕基嚏吩

并［2, 3-c］墜嘛-4(5H)-酮；

(340) : 9-胺基-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］噬啡-4(5H)- 

酮；

(341) : 9 -(4 -(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-6,7-二氟

- 8-懇基嗟吩并［2, 3-c ］ -4 ( 5H)-酮；

(342) : 9-(4 -(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-6,7-二氟

-8-甲氧基囈吩并［2,3-c］°t^-4(5H)-酮；
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(343) : N-環丙基-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并［2, 3-c］唾啡-9 -基)苯磺醯胺；

(344) : N-環丙基- 4-(8 -錘基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩 

并［2,3-c］唾啡-9-基)苯磺醯胺；

(345) : 9-(2-胺基-2, 3-二氫-1 Η-荀-5 - 基)-8-輕基嗟吩 

并［2, 3-c］唾·#-4(5ϋ)-酮；

(346) : 9-(4-( 1-(二甲基胺基)乙基)苯基)囈吩并

［2, 3-c］磴嘛- 4(5Η) - 酮；

(347) : (S)-N-(l-(4-(8-痙 基 -4-側 氧基-4, 5-二 氫嗟吩

并［2, 3-c］唾麻-9-基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(348) : 9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-8-学里基©塞吩

并［2, 3-c］嗤啡-4(5H) -酮；

(349) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)-3-氟苯基)-8-疼

基囈吩并［2, 3-c］°t麻- 4(5H)-酮；

(350) : N-(1-(超基甲基)環戊基)-4-(8-甲氧基-4-側氧

基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯磺醯胺；

(351) : 9 -(2-(二乙基胺基)-2, 3- 二氫-1Η - ep -5-基)-8-

翹基囈吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮;

(352) : 9-(2-(二甲基胺基)-2, 3-二氫-1H-^ -5-基)-8-

翹基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(353) : 8-遞基-9-(1, 2, 3, 4-四氫異唾啡-7 -基)嗟吩并

［2, 3-c］嗟啡-4(5H)-酮;

(354) : 8-甲氧基-9-(1, 2, 3, 4-四氫異唆啡-7-基)嗟吩

并［2, 3-c］嗤嚥-4(5H)-酮；
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(355) : 3-(3-(8- 基-4-側氧基-4, 5-二氫藝吩并

［2, 3-。］磴*#-9 - 基)苯基)丙 Μ ;

(356) : 9 -(4 -(1-(二乙基胺基)乙基)-3-氟苯基)-8-起.

基嗟吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(357) : 1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］^<#-9-基)苯基)環丙睛；

(358) : 9-(2-乙基-1, 2, 3, 4-四氫異唾啡-7-基)-8-超基

嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(359) : 9-(4-( 1-胺基乙基)-3-氟苯基)-8-魏基嗟吩并

［2, 3-c］ -4(5H)-酮;

(360) : 3-(3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并 

［2, 3-c］嘩啡-9 -基)苯基)丙購;

(361) : 1-(4-(8- 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］磴啡-9-基)苯基)環丙Μ ;

(362) : 9-(2-胺基-2, 3-二氫 -1Η-荀-5-基)-8-甲氧基嗟 

吩并［2, 3-c］嚨啡-4(5Η) -酮；

(363) : Ν-異戊基-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟 

吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯磺醯胺；

(364) : 9-(2-(二甲基胺基)-2, 3-二氫-1H-荀-5 - 基)-8-

甲氧基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(365) : 9-(4-(1-(乙基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧基藝吩 

并［2, 3-c］噬啡-4(5H)-酮；

(366) : 6-氯- 9 -(4 -(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-輕 

基囈吩并［2, 3-c ］ ^^-4(511)-酮；
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(367) ： 9-(4-(環丙烷炭基)苯基)-8-甲氧基囈吩并

［2, 4(5H)-酮；

(368) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫囈

吩并［2, 3-c］唆啡-8-幾醯胺；

(369) : 9-(2-胺基乙基)-8-甲氧基"塞吩并［2, 3-c］磴嚥

-4(5H)-酮；

(370) : 8-超基- 9-(4-(2 -幾基乙基磺醯基)苯基)嗟吩并

［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(371) : 9-(4-(2-幾基乙基磺醯基)苯基)-8-甲氧基囈吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(372) : 9-( 1-乙基呎噪嚥-5-基)-8-罐基囈吩并［2, 3-c］ 

嗥麻-4(5H)-酮；

(373) : 9-(4-( 1-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基囈吩并

［2, 3-c］< -4(5H)-酮；

(374) : 8-幾基-9-(2-甲基-1, 2, 3, 4-四氫異唾嘛-7 -基)

嗟吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(375) : 9-(4-( 1 -胺基乙基)-3-氟苯基)-8-甲氧基囈吩

并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(376) : 8-翹基-9-(1-甲基口弓I唏啡-5-基)瘗吩并［2, 3-c］

隆啡-4(5H)-酮；

(377) : 8-短基-9-(^1 < -5-基)囈吩并［2, 3-c］唆嘛

-4(5H)-酮；

(378) : 9-(。引喙嘛-5-基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唾嘛

-4(5H)-酮；
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（379） : 9-（4-（ 1-（（二甲基胺基）甲基）環丙基）苯基）-8-

翹基囈吩并［2, 3-c］ -4（5H）-酮；

（380） : 4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫藝吩并［2, 3-c］ 

瘦啡-9 -基）-N-丙基苯磺醯胺；

（381） : N-（環丙基甲基）-4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5- 

二氫囈吩并［2, 3-c］唆1#-9-基）苯磺醯胺；

（382） : N-（3, 3-二甲基丁基）-4-（8-甲氧基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2,3-c］唆咻-9 -基）苯磺醯胺；

（383） : 4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］ 

嗟啡-9 -基）-N-異戊基苯磺醯胺；

（384） : N-（3, 3-二甲基 丁基）-4-（8- 基 -4-側氧基

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唆啡-9 -基）苯磺醯胺；

（385） : 9-（4-（ 1-（乙基胺基）乙基）苯基）-8-超基嗟吩并

［2, 3-c ］ ^^-4（511）-酮；

（386） : 3-（4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3 - c］睦啡-9 -基）苯基）-3 -側氧基丙睛；

（387） :（E）-9-（2-乙氧基乙烯基）-8-甲氧基嚏吩并

［2, 3 - c］唾啡-4（5H）-酮；

（388） : Ν-（1-（4-（8-短 基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2,3-c］磴啡-9-基）苯基）乙基）乙醯胺；

（389） : 4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

唾啡- 9-基）- N-（3, 3, 3-三氟丙基）苯磺醯胺；

（390） : 4-（8-遞基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

磴啡-9-基）-N-（1-（超基甲基）環戊基）苯磺醯胺；

169



1503323

（391）: Ν-（2, 2-二 氟乙基）-4-（8-甲氧基-4-側 氧基 

-4, 5-二氫嗟吩并［2,3 - c］唾啡-9-基）苯磺醯胺。

121. 一種醫藥組合物，其包含：如101.至120.中任一項的 

化合物至少其中之一或其在醫藥上可接受的鹽，以及醫 

藥上可接受的擔體。

122. 如121.之醫藥組合物，其能用於預防或治療PBK依 

存性疾病。

123. 如122.之醫藥組合物，其中該PBK依存性疾病為癌 

症。

124. 一種PBK抑制劑，包含101至120.中任一項之化合 

物至少其中之一或其在醫藥上可接受的鹽。

125. —種治療於個體中的PBK依存性疾病的方法，包含對 

於該個體投予有效量的101至120.中任一項之化合物 

或其在醫藥上可接受的鹽。

126. 一種101至120.中任一項之化合物或其在醫藥上可 

接受的鹽用於治療PBK依存性疾病的用途。

127. 一種101至120.中任一項之化合物或其在醫藥上可 

接受的鹽之用途，係使用於製造治療PBK依存性疾病的 

醫藥組合物。

較佳的化合物包括由列在下表1中實施例編號-391構成的 

群組的化合物；及上述化合物在醫藥上可接受之鹽、前驅 

藥、水合物及溶劑合物。

表1-1（實施例1-391）

實施例 結構 名稱

S
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1 ,Μ 8-甲氧基-5-甲基嗟吩 

并[2, 3-c]
嚨■# -4(5H)-酮

2 Μ 8-超基-5-甲基囈吩并 
[2,3-c]
磴啡-4(511)-酮

3

η

7,8-二輕基囈吩并 
[2,3-c]
啡 -4(5H)-酮

4

/ o-
cS； 7, 8-二甲氧基嗟吩并 

[2,3-c]
唆嘛-4(5H) -酮

5

/0 b
/ NH

8-甲氧基囈吩并 

[2, 3-c]
磴■# -4(5H)-酮

6
J

o

7, 9-二甲氧基囈吩并 

[2, 3-c ]
唆啡-4(5H)-酮

7

OH
Xi 

CV 

o

7, 9-二超.基嗟吩并 
[2,3-c]
唾嘛-4(5H)-酮
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8

/

ο ο---------

S 0

7, & 9-三甲氧基囈吩并 

[2,3-c]
嚇-4(5H)-酮

9

HO

S o

8 -翹基口塞吩并[2, 3-c ] 
嚇-4(5H)-酮

10

HO
V/0H

0

7,&9-三 Μ 基 < 吩并 
[2,3-c]
唆 -4(5Η)-酮

11

o

9-(3-(2-胺基乙基)苯

甲氧基11塞吩并[2, 3-c] 
磴 <-4(5H)-酮

12
/ NH

8-氯嗟吩并[2, 3-c] 
墜嘛-4(5H)-酮

13
4-側氧基-4, 5 -二氫囈 
吩并[2, 3-c]
唾喙-8-睛

14

cS

S o

囈吩并[2, 3-c]嗤< 
-4(5H)-酮·
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15

5 ο

8-氟囈吩并[2, 3-c]唾
—

4(5Η)-酮

16

σ
/

® ο

8-硝基囈吩并[2, 3-c] 
啡-

4(5H)-酮

17

ΝΗ, 
σ

0

8-(3-胺基哌□定-1-基) 
口塞 0^·

[2, 3-c] -4(5H)-酮

18
CM：

1-(4-^基苯基)嗟吩并 
[2,3-c]
啡-4(5H)-酮

19

£

ο

1, 8-二輕基嗟吩并 
[2,3-c]
嘛-4(5H)-酮

20

ΗΟ

04：

8-铿基-1-(4-幾基苯 
基)

囈吩并[2, 3-c]磴啡 
-4C5H)-酮

s
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21

ο

(R)-8-(3-胺基毗咯唳 

-1-基)囈吩并[2, 3-c] 
嗤啡-4(51!) -酮

22

Ύ>

0

(S)-8-(3-胺基毗咯定 
-1 -基)囈吩并

[2, 3-c ] -4(5H)-酮

23
<ν

ο

8 -(毗口定- 3 -基)口塞吩并 
[2,3-c]
磴啡-4(511)-酮

24

ΟΗ

0

8-(4-M基苯基)囈吩并 
[2,3-c]
< 喙-4(5H)-酮

25

ΗΟ

S ο

1-(3, 4 -二軽基苯 

基)- 8 -幾基
囈吩并[2, 3-c]嚨咻 
-4(5H)-酮
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26

HO

1-(3-胺基哌唳-1 - 
基)-8-輕基
< 吩并[2,3-c] ■#
-4(5H)-酮

27

0

5 ・ HCI

8-N-嗎啡基囈吩并 
[2, 3-c ]嗟啡-
4（5H）-酮鹽酸鹽

28

OH
*

0

8-輕基-2-甲基囈吩并 

[2,3-c]
唾啡~4（5H）-酮

29

OH

o

8-務基-2-（懇基甲基） 
囈吩并
[2, 3 - c]磴麻-4（5H）-酮

30

HO

厂 ° °

8 -罐基- 4 -側氧基 
-N-（哌 碇-3-基）-4, 5- 
二氫囈吩并[2, 3-c]嗟

-2-M醯胺

31

OH

o

8-幾基-2-（4-超基苯 
基）

嗟吩并[2, 3-c] 啡
-4（5H）-酮
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32

oh

0

8-罐基-1-(哌哄-1-基) 
"塞-并

[2, 3-c]喳啡-4(5H)-酮

33

HO

N-((1R,4R)-4-胺基環 
己基)-8-翹基-4~ •(則氧 
基-4, 5-二氫嗟吩并 
[2,3-c]
墜啡-2-竣醯胺

34

HO

0 °

2-(3-胺基哌呢~1-辣 
基)-8-
短基0塞吩并[2, 3 - c ]磴 
啡_
4(5H)-酮

35

OH

o

2-(3, 4-二輕基苯 
基)-8 -務.基
囈吩并[2, 3-c]唾啡 

-4 (5H)-酮

36

HO

2-(((1R,4R)-4-胺 基環 

己基胺基)甲基)-8-M 
基囉吩并[2, 3-c]

< -4(5H)-酮

37

o

\ · 2HC1

8-(哌哄-1-基)嗟吩并 

[2,3~c]
哇＜ -4(5H)-酮二鹽酸
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38

ο

8-超基-1-甲基囈吩并 
[2,3-c]
嗖 *#-4（5H）-酮

39

HO

'/〜

0

2-（（2-（二甲基胺基）乙 
基胺基）

甲基）-8-懇基嗟吩并 
[2,3-c]
哇啡-4（5H）-酮

40

HO

H

8-瘵基-2-（（哌唳-3-基 

胺共）
甲1 X吩并[2, 3 - c]囈

——
4C5H）-酮

41

OH
4

0

7-輕基藝吩并[2,3-c]

4（5H）-酮

42

HO

cQ

o

9-澳-8-翹基 < 吩并 
[2,3-c]
嘛 -4(5H)-酮

43

HO
\ HO

o

9 - （3, 4 -二每基苯 
基）-8-幾基
囈吩并[2, 3-c]唾嘛 

-4（5H）-酮

44

o

1-甲基-4-側氧基-4, 5- 
二氫囈吩并

[2, 3-c]哇■# -8-睛
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45

HO
\ OH
/

0

7-(3, 4-二幾基苯 
基)-8-瘵基
囈吩并［2,3-c］唆啡 
-4(5H)-酮

46

HO

0

8-輕基-1 -甲基-3H-毗 
咯并
[2, 3-c]唾啡 -4(5H) -酮

47

HO
\ HO

o

9-(3, 5-二罐基苯 

基)-8 -超.基

0塞吩并[2, 3-c ] ＜
-4(5H)-酮

48

HO
\ HO

o

8-痙基-9-(3- Μ基苯 
基)

＜吩并[2,3-c] ＜啡 
-4(5H)-酮

49

HO

o

8-超基-9-(4- Μ基苯 
基)

嗟吩并[2,3-c] ＜麻 
-4(5H)-酮

50

F /

CH：

9-(3, 4-二氟苯基)-8- 
甲氧基

囈吩并［2,3-c］嗟■# 
-4(5H)-酮
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51

Ύ>

° . 2HC1

（S）-8-（3-胺基毗咯噪 
-1-基）-2-（4-
幾基苯基）藝吩并 

［2, 3-c ］ °t 啡-4（ 5H）-酮 
二鹽酸鹽

52
Μ

ο

5-（8-甲氧基-4-側氧基 

-4, 5-二氫
嗟吩并［2,3-（3］^·#-9- 
基）

2 -氯毗吹

53

0

9-(6-胺基毗唳-3- 
基5 - 8 -幾基
< 吩并[2,3-c] 啡
-4(5H)-酮

54

θ. ΗΟ

ο

4-（8-铿基-4-側氧基 
-4, 5 -二氫
口塞吩并［2,3-c］嘩啡-9- 
基）苯甲醯胺

55

\ ΗΟ
Η0^θΛ 

(Λνη 
0

9-（3-氟-4-罐基苯 
基）- 8 -
每基囈吩并［2,3-c］唾 

啡-
4（5H）-酮

56

ΗΟ

8-超基-2-（3-超基苯 
基）

囈吩并［2, 3-c］唾 
-4（5H）-酮

s
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57 I · 2HC1

(R)-8-(3-胺基毗咯口定 
T-基)-2-(3, 4-二短基 

苯基)口塞吩并[2, 3-c]
< < -4(5H)-酮二鹽酸 
鹽

58 I
o

9-(3, 4- 二氟苯基)-8- 
Μ基
嚏吩并［2, 3-c］嗟麻 

-4 (5H)-酮

59

HO
\ HO

w

0

9-(4-氟-3-超基苯 

基)_8_
務基囈吩并［2,3-c］°i

——
4(5H)-酮

60

0

8- Μ 基-9-(3-幾.基 
- 5-(三氟甲基)苯基)囈 
吩并[2, 3-c]
嗤啡-4(5H)-酮

61

N 一吧

o

8-翹基-9 _ (1Η - π5| 哇-6- 
基)嗟吩并「2, 3-c］ 
-4(5H)-酮

62

HO
\ HO

0

8- Μ 基 - 9-(3, 4, 5- 三幾 

奏基)囈吩并［2, 3-c］唾 

4(5Η)-酮
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63

w
0

9-(4-^基苯基)-8-甲 
氧基
< 吩并[2, 3-c ] °t ■# 
-4(5H)-酮

64

N弋 HO"I—

o

9-（4-（1Η-四 哇-5-基） 
苯基）-8-
幾基囈吩并[2, 3-c]
墜-4（5H）-酮

65

严 HO

0

4-（8-翹基-4-側氧基 
-4, 5-二氫
嗟吩并[2, 3-c ] -9-
基）

苯磺醯胺

66

Cl
\ HO*

o

9-（3-氯-4-氟苯基）~ 8 - 
超基囈吩并[2, 3-c] 
嚨嘛-4（5H）-酮

67

\ HO

<v

o

9-（4-氯-3-氟苯基）-8- 
超基囈吩并[2, 3-c]
嚨-4（5H）-酮

68

L «Ο

XV) 

<Λ< 

o

9-（3, 4- 二氯苯基）-8-
、，— 4 F
徑基

< 吩并[2,3-c] 啡
-4（5H）- 酮
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69

0

9-（4-氟苯基）-8-翹基

[2, 3-c]哇:咻-4（5Η）-酮

70

HOJ

0

8-務基- 9-苯基囈吩并 
[2,3-c]
唾啡-4（5H）-酮

71

/

w 

o

9-（4-（二氟甲氧基）苯 

盘氧基囈吩并[2, 3-c] 
唾啡-4（5H）-酮

72

h2n
\ HO

T
0

9-（4-（胺基甲基）苯 
基）-8-
超基囉吩并[2, 3-c ]
嗥啡-4（5H）-酮

73

HjN
\ HO

% - HC1

9-（4-（胺基甲基）苯 

基）-8-
幾基嚏吩并[2, 3-c] 
<<-4（5H） -酮鹽酸鹽

74

HjN
\ HO

o

9-(3-胺基苯基)-8-瘵

[2, 3-03^^-4(511) -酮
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75

0

«Ο

■

0

3-（8-鑒基-4-側氧基 
-4, 5-二氫
囈吩并［2, 3-c ］ ^^-9- 
基）
苯磺醯胺

76

F

\ HO

0

8-超基-9-（3, 4, 5-三氟 
苯基）

噬吩并［2, 3-c］唆 
-4（5H）-酮

77

o
+ - Λ

w

0

N-（4-（8-超 基-4-側 氧 
基-4, 5-二氫
嗟吩并［2, 3-c ］ ■# -9-
基）苯基）

甲烷磺醯胺

78

o

8-甲氧基-9-苯基囈吩 

并［2, 3-c］
唾啡-4（5H）-酮

79

HOcP^· 

w

o

8-短基-9-0-2-基)囈 
并

[2,3-c]< -4(5H)-酮

80

HO
\ HO

o

8-超基-9-（4-（錢基甲 
基）

苯基）藝吩并［2, 3-c］

4（5H）-酮
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81

ο

2-（4-（8 - 基-4-側 氧
基-4, 5-二氫
囈吩并［2, 3-c］墜啡-9- 
基）苯基）

乙睛

82

0

ο

8-M基-9-（4-（甲基磺 
醯基）

苯基）囉吩并［2, 3-c ］ <

4（5H）-酮

83

HO

ο

8-輕.基-9-（毗唳-4-基） 
囈吩并
［2, 3 - c］唆啡- 4（5H） - 酮

84

— 

w 

0

8-翹 基-9-(1, 2, 3, 6-四 
氫
毗0定-4-基)口塞吩并 
[2,3-c]
磴·#-4(5Η)-酮

85

\ HO

w

0

8- Μ 基-9-（4- 基-3- 
甲氧基

苯基）嚏吩并［2, 3-c］嗥

4（5H）-酮

86

0

9 _ (3 _氟_ 4 _ (N -嗎 啡基 
甲基)

苯基)-8-罐基囈吩并 
[2,3-c]

■# -4(5H)-酮
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87

\ HO

• 

o

9-(3-(胺基甲基)苯 
基)-8 -
超基嗟吩并[2,3-c]磴

4(5H)-酮

88

叨 /

ο

9-(4-(胺基甲基)苯 
基)-8-
甲氧基嗟吩并[2, 3-c] 
囈啡-
4(5H)-酮

89

ο

9-(3-(二氟甲基)苯 

基)-8-
甲氧基囈吩并[2, 3-c] 
嗤啡-
4(5H)-酮

90

Η2Ν \ ΗΟ

0

9-(3-(胺基甲基)苯 
基)- 8 -
短基-2-甲基囈吩并 

[2,3-c]
唾啡-4(5H)-酮

91

加

0

9-環己烯基-8-甲氧基
TT寒
[2, 3-c] ^^-4(5H)-酮

92

■

ο

9-(3, 5 -二 氟 苯 基)-8- 
理基

嗟吩并[2, 3-c]唆
-4(5H)- 酮
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93

HO

w

t 0

9-(4-(2-(二甲基胺基) 
乙基)

苯基)-8-超.基嗟吩并 
[2,3-c]
墜啡-4(5H)-酮

94

HjN,

0

9-(3-(胺基甲基)苯 
基)-8-
甲氧基囈吩并[2, 3-c] 
<-#-
4(5H)-酮

95

HO

0

9-(4-(胺基甲基)苯 
基)-8-
幾基-2-甲基口塞吩并 
[2,3-c]
唆啡-4(5H)-酮

96

HO

o

9-環丙基-8 -翹基。塞吩 ji

[2, 3-c]嗤啡-4(5H)-酮

97

厂\ HO

cv

o

9-([1,2,4]三哇并 
[1, 5- a]毗 口定-6 -基)-8- 
翹基口塞吩并[2,3-c]°t

4(5H)-酮

98
cQ

o

8-甲氧基-9-(1, 2, 3, 6- 
四氫
毗除-4-基)囈吩并 

[2,3-c]
啡-4(5H)-酮

99

0

9-環己烯基-8 -幾基囈

[2, 3-c]嚨啡-4(5H)-酮
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100

/ ο总 0 8-甲 氧基- 9- （4-（2-（哌 

^-1-基）
乙基胺基）苯基）嗟吩并 

[2,3-c]
咻-4（5H）-酮

101

列 HO

ο

9-（4-（胺基甲基）苯 
基）-8-
M基-2-（N-嗎啡基甲 
基）

＜吩并[2, 3-c ]嚨咻 
-4（5H）-酮

102

0

9-C1H-苯并［d］咪哇-5- 
基 5 - 8 -
翹基嗟吩并［2,3-c］磴

—
4(5Η)-酮

103
cQ 

ο

9-（4-（二氟甲基）苯 

基）-8-
甲氧基嗟吩并[2, 3-c] 
囈啡-

4（5H）-酮

104

追 /

0

9-（4-（胺基甲基）苯 
基）-8 -
甲氧基-2-（N-嗎啡基甲 
基）

嗟吩并[2,3-c]嗥■# 
-4（5H）-酮

105

ο

8-幾基-9 -（4-（2-（哌除 
_ ] _ 基）
乙基胺基）苯基）**塞吩并 

[2, 3-c ]
嗥 -4（5H）-酮

■ 187



1503323

112

■ 〃 / λ HO

cQ 

o

8-超基-9-（4-（4-（甲基 
磺醯基）

哌哄-1-基）苯基）嗟吩 
并[2,3-c]
隆啡-4 （ 5 Η ）-酮

113

H

o

8-幾基-9-（4-（（哌唳 
_3_基
胺症）甲基）苯基）嗟吩

[2, 3-c] -4（5H）-酮

114

?i HO

0

N-（2-（二甲基胺基）乙 
基）-4-（8-
軽基-4 -側 氧基-4, 5-二 
氫囈吩并

[2, 3-c]嗟啡-9-基）苯 
甲醯胺

115

0

9-（4-（3-（二甲基胺基） 
丙氧基）

苯基）-8-甲氧基瘗吩并 

[2,3-c]
隆啡-4（5H） -酮

116

HN---------2 /

ο

8-甲氧基- 9 -（1-（哌噪 

-4-基）-1H-毗 哇-4-基） 
嗟吩并[2, 3-c]

-#-4（5Η） -酮

189 s



1503323

117

p
ο

8- Μ 基 -9-（1-（哌 唳-4- 
基）-1 Η-
毗。坐-4-基）口 塞吩并 

[2,3-c]
唆嚥-4（5Η）-酮

118

ο

8-甲氧基囈哇并 
[4, 5-c] < -
4(5Η)-酮

119

HO

0

2-（（4-（胺基甲基）哌唳 
_ ] _ 基）
甲£ ）-8-铿基囈吩并 

[2,3-c]
嗤啡-4（ 5H）-酮

120
—

0

N-（2-（二甲基胺基）乙 
基）-4-（8-
甲氧基-4 -側 氧基-4, 5- 
二氫。塞吩并

[2, 3-c]嗤咻-9-基）苯

121

Ί 9-（4-（胺基甲基）苯 
基）-8-
幾基-2, 3-二氫-1H-環 

戊
[c]睦嚥-4（5H）-酮鹽酸 

鹽

122

ο Η0

ο

（E）- T 基 3-（8-短基 

-4-側氧基-4, 5-
二氫囈吩并[2,3-c]°t

9-基）丙烯酸酯

190



1503323

129

/? HO

0

4-（8- Μ 基-4-側氧基
-2, 3, 4, 5-四
氫-1Η-環戊［c］唾啡-
9-基）苯磺醯胺

130

0

8- Μ 基 -9-（4-（4-甲 基 

哌哄-1-炭基）苯基）囈 
吩并［2, 3-c］
< 啡-4（5H）-酮

131

Ύ

0

8-甲氧基-9-（4-（4-甲 
基哌卩井T-辣基）苯基） 

口塞吩并［2, 3 - c ］ 
<*#-4（511） -酮

132

HO

0

8-Μ 基-9-（4-（（4-甲 基 

哌口井-1 -基）甲基）苯基） 

11塞吩并［2, 3-c］ 
口奎嚥-4（5H）-酮

133

0

8-甲氧基-9-（4-（（4-甲 
基哌口井-1-基）甲基）苯 

基）嗟吩并［2, 3-c］ 
嗤唏· -4（5H）-酮

134

。/

ο

（E）-9-（3-（二乙基胺 
基）丙-1-烯基）-8-甲氧 

基嚎吩并［2, 3-c］ -
4（5H）-酮

192



1503323

141

8-甲氧基-9-(4-(4-甲 

基哌哄-1-基)苯基)嚏 
吩并［2, 3-c］嚨啡-

4( 5H)-酮 二鹽酸鹽

142

/

CH：

8-甲氧基-9-(1-(甲基 
磺醯基)-1, 2, 3, 6-四氫 
口比唳-4-基)口塞吩并 

［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮

143

(£)-9-(3-(二乙基胺 
基)丙-1-烯基)-8 - Μ基 
嗟吩并［2, 3-c］唆啡- 
4(5H)-酮

144
A CX

o

9-(3-(4-(胺基甲基)哌 

唳-1-基)丙基)-8-甲氧 
基囈吩并［2, 3-c ］ < 
-4(5H)-酮

145

H

cQ 

o

9-(4-(3-(2 -(二乙基胺 
基)乙基胺基)丙氧基) 

苯基)-8-甲氧基囈吩并 
［2, 3-c］唾嘛-4(5H)-酮

146

o

9-(4-(3 -(二乙基胺基) 
丙氧基)

苯基)-8-甲氧基囈吩并 

［2,3-c］
唾啡-4(5H)-酮

194



1503323

147
HOHN.____ \

w 

o

9-(4-(3-(2-(^ 乙基胺 
基)乙基胺基)丙氧基) 

苯基)-8 -幾基嗟吩并 
[2, 3-c ] -4( 5H)-酮

148 cQ

0

(E)-9-(3-(4-(胺基甲 
基)哌除-1 -基)丙-1-烯 

基)-8-務基囈吩并
[2, 3-c] -4(5H)-酮

149

\. HO

w

0

9-(4-(3-(二甲基胺基) 

丙氧基)苯基)-8- Μ基 
＜吩并[2,3-c] ＜啡 
-4(5H )-酮

150

」

o

8- Μ 基 -9 -(4 -(2-(哌 咤 

-1-基)
乙氧基)苯基)嗟吩并 

[2, 3-c ]
噬啾-4( 5Η)-酮

151 J g

0

9-(4-(2-(乙基胺基)乙 

氧基)苯基)-8-M基＜ 
吩并[2, 3-c]唾啡- 
4(5H)-酮

152

o

(E)-9-(3~(4 -胺基哌噪 

-1 -基)
丙-1-烯基)-8-甲氧基 
嗟吩并[2, 3-c]唆 
-4(5H)-酮

195



1503323

153

/

Ογ

， o

9-（1-（2- 胺 基 乙 
基）-1，2, 3, 6- 四 
氫毗口定-4 -基）-8-甲氧 
基口塞吩并

[2, 3-c] -4（5H）-酮

154
J w

0

9-（4-（2-（乙基胺基）乙 

氧基）苯基）-8-甲氧基 
囈吩并[2, 3-（：]唆啡- 
4（5H）-酮

155

*

o

9-（4-（2 -（二乙基胺基） 

乙氧基）苯基）-8 - Μ基 
嗟吩并[2, 3-c ] -
4（5H）-酮

156 J W"

0

9-（4-（2-（二乙基胺基） 
乙氧基）苯基）-8-甲氧 

基嗟吩并[2, 3-0^^- 
4（5H）-酮

157

0

9-（4-（2-（二甲基胺基） 
乙氧基）

苯基）-8-疼基囈吩并 
[2,3-c]

-酮

158

o

9-（4-（2-（^甲基胺基） 
乙氧基）

苯基）-8-甲氧基藝吩并 
[2,3-c]
嗟"#-4（5H）-酮

196



1503323

159

0

8-甲氧基-9-（4-（2-（哌 

除-1 -基）
乙氧基）苯基）嚏吩并 

［2,3-c ］
嚨啡-4（5H）-酮

160
cQ

o

8-甲氧基-9-（3-（2-（4- 
甲基
哌哄-1-基）乙氧基）苯 
基）

<吩并［2, 3-c ］唆啡 
-4（5H）-酮

161

rvAb 

w 

o

9-（3 -（2 -（二乙基胺基） 

乙氧基）苯基）-8-甲氧 
基嗟吩并［2, 3 - c］°t啡- 
4（5H）-酮

162

//

w

0

9-（3-（3-（二乙基胺基） 
丙氧基）苯基）-8-甲氧 

基。塞吩并［2, 3-c］ < -
4（5H）-酮

163

o

9-（4-（2-（二甲基胺基） 

乙基）苯基）-8-甲氧基 
嗟吩并［2, 3-c］°t嚥- 
4（5H）-酮

164

J

o

9-（4-（（二甲基胺基）甲 

基）苯基）-8-甲氧基嗟 
吩并［2, 3-c ］磴啡- 
4（5H）-酮

197



1503323

183

ο

9-（4-（（二乙基胺基）甲 
基）苯基）-8-甲氧基囈 

吩并［2, 3-c ］唾啡- 
4（5Η）-酮

184

ο

9 -（4-（（二乙基胺基）甲 

基）苯基）-8-^基嗟吩 
并［2, 3-c ］唆啡- 

4（5Η）-酮

185

ο

9-（3-（2 -（二甲基胺基） 

乙基）苯基）-8-超.基囈 
吩并［2, 3-c ］ -
4（5H）-酮

186

ο

9-（3-（2 -胺基乙基）苯 

基）-8-
務基囈吩并［2,3-。］唾 
^-4（511） -酮

187

0

8-罐基-9-（4-（（甲基胺 
基）甲基）苯基）囈吩并 

［2, 3 - c ］ 口奎麻- 
4（5H）-酮

188

ο

8-甲氧基-9-（4-（（甲基 
胺基）
甲基）苯基）囈吩并 

［2, 3-c］嗟啡-4（5H）-酮

201 s



1503323

189

9-（4 -胺基-3 -甲氧基苯 

基）-8-
甲氧基11塞吩并[2, 3-c] 
< < -
4（5H）-酮鹽酸鹽

190

N
■

0

3-（8- 基-4-側氧基
-4, 5-二氫
。塞吩并[2, 3-c]哇啡-9- 
基）
苯甲睛

191

HO

0

9-（4 -（1-（二甲基胺基） 
乙基）

苯基）-8-幾基口塞吩并 
[2,3-c]

-酮

192

HO

9-（4-（1-（二甲基胺基） 
乙基）

苯基）-8-幾基囈吩并 
[2,3-c]
磴咻-4（5H）-酮鹽酸鹽

193

7
/ 〜NH HO

w

o

N-（l-（4-（8- 幾基 -4-側 
氫其l 一4 斤_一 
氫 4 吩'并[2, 3-c] < < 
-9-基） 
苯基）乙基）甲烷磺醯胺

194

Q ”

7“

8-羟 基 -9-（4-（1-（口比咯 

噪-1 -基）
乙基）苯基）嚏吩并 

[2, 3-c] < -
4（5H）-酮鹽酸鹽

202



1503323

195

HsN HO

9-（4-（1-胺基乙基）苯 
基）-8-
幾基囈吩并［2,3-（3］嚨 
啡-
4（5H）-酮鹽酸鹽

196

o H0

— 9-（4-（1-（二乙基胺基） 

乙基）苯基）-8-^基< 
吩并［2, 3-c］磴啡- 
4（5H）-酮鹽酸鹽

197

¥

° · HC1

N-（2-胺基乙基）-4-（8- 
甲氧基-4-
側氧基- 4, 5 -二氫囈吩 
并［2, 3-c］ < -9-基）
苯磺醯胺鹽酸鹽

198

7

° ・ HC1

N-（2-（二甲基胺基）乙 
基）-4-（8-
甲氧基-4-側氧基-4, 5- 
二氫囈吩并

［2, 3-c］磴啡-9-基）苯 
磺醯胺鹽酸鹽

199

HN-____

<x

Ϊ · HC1

4-（8- 基-4-側氧基
-4, 5-二氫
嚏吩并［2, 3-c ］ ^^-9- 
基）- N -
（毗咯噪-3-基）苯磺醯 

胺鹽酸鹽

203 s



1503323

200

HN—ex

NH

Ϊ · HC1

N-（三亞甲亞胺-3- 
基）-4-（8-短基-4-
側氧基- 4, 5 -二氫嚏吩 
并［2, 3-c］嗟啡-9-基） 
苯磺醯胺鹽酸鹽

201

Ϊ · HC1

9-（4-（2 -（二乙基胺基） 

乙基）苯基）-8-幾基口塞 
吩并［2, 3-c］唆嚇- 
4（510-酮鹽酸鹽

202

8 · HCl

2-胺基-N-（3-（8-甲 氧 

基-4 -側氧基-4, 5-二氫 
11塞吩并［2,3-（：］唆啡-9- 
基）

苯基）乙烷磺醯胺鹽酸

203

HO

cQ 

o

4-（8-罐基-4-側氧基
- 4, 5 -二氫
囈吩并［2, 3-c ］ < -9-
臺甲睛

204
w

o

4-（8-甲氧基-4-側氧基 
-4, 5-二氫
囈吩并［2,3-c］0!：1#-9- 
基）

苯甲睛

204



1503323

205

入· 2HC1

（E）-9-（3-（3-胺基毗咯 

唳-1-基）
丙-1-烯基）-8-甲氧基
< 吩并［2, 3-c］嗤 
-4（5H）-酮 二 鹽酸鹽

206

0

N-（2-短基乙基）-4-（8- 
甲氧基-4-側氧基-4, 5- 
二氫囈吩并［2,3-门嗥 
啡-9 -基）苯磺醯胺

207

I · HC1

8-甲氧基-9-（5-甲氧基 
毗唳- 3 - λ；
基）囈吩并［；2, 3 - c ］唆嚥 
-4（5H）-酮鹽酸鹽

208

ϊ ・ HC1

8-甲氧基-9-（5-甲氧基 
毗唳- 3 -
基）-2, 3-二氫-1H-環戊 
［c］

-4（5H）-酮鹽酸鹽

209

NHj

I · HC1

9-（4-（3-胺基口比咯唳. 
-1-基磺醯基）苯基）-8- 
務基囈吩并［2, 3-c］ 
唆麻-4（5!1）-酮鹽酸鹽

205



1503323

215

Τ'

I · HC1

2-胺基-N-（3-（8-軽基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嗟 
吩并［2, 3-c］嗤啡-9- 
基）
苯基）乙 烷磺醯胺鹽酸rr址
鹽

216

Q z

W) 8-甲氧基-9-（4-（1-（毗 
咯咤-1-基）
乙基）苯基）嗟吩并 

［2, 3-c］磴-

4（5H）-酮鹽酸鹽

217

· HC1

9 -（4-胺基- 3-幾基苯 

基）_8~
幾基口塞吩并［2, 3-c ］ <

4（5H） -酮鹽酸鹽

218

0

N-（2-甲氧基-4-（8-甲 
氧基-4-側氧基-4, 5-二 
氫嗟吩并［2,3-。］磴啡 

- 9-基）苯基）甲烷磺醯 

胺

219

o

9-（3, 5-二氟-4 -幾基苯 

基）-8-甲氧基嗟吩并 
［2, 3-c］唆啡-
4（5H）-酮

220
w

o

N-（2-幾基-4-（8 -務基 
-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并［2, 3-c］唾 < -9- 
基）

苯基）甲烷磺醯胺

207 s



1503323

221

ρ ζ

\ · 2HC1

9-(4-((4-(胺基甲基) 

哌唳-1 -
基)甲基)-3-氟苯 
基)-8 -
甲氧基囈吩并[2, 3-c] 
嗤喙-
4( 5H)-酮二鹽酸鹽

222

\ /
\\ - HC1

9-(4-(2 -(二甲基胺基) 
乙基)苯基)-6-氟-8-甲 

氧基囈吩并[2, 3-c]
< < -4(5H)-酮鹽酸鹽

223

\ ΗΟ

HO： 

W
0

9-(3, 5-二氟-4-幾 基 苯 
基)-8 -
罐基嗟吩并[2, 3 - c ] 口奎 
啡_
4(5H)-酮

224

° . HC1

6-氟-8-甲氧基 
-9-(1, 2, 3, 6-四
氫 毗 噪-4-基)11塞 吩 并 

[2,3-c]
咻-4(5H)-酮鹽酸鹽

225

«Ο

w

0

9-(4-(1-(^-甲基胺基) 
乙基)苯基)-6-氟-8-遞 

基囉吩并[2, 3-c]
< -4(5ΪΪ)-酮

208



1503323

226

\J \ /

0 · HCI

9-(4-((二乙基胺基)甲 
基)-3-氟苯基)-8-甲氧 

基嗟吩并[2, 3-c] 
瘦■# -4(5H)-酮鹽酸鹽

227-

/

o

(E)-9-(3-(3-M 基毗咯 
噪-1 -基)

丙-1-烯基)-8-甲氧基 
<吩并［2, 3-c ］瘦啡 
-4(5H)-酮

228

HO

0

(E)-8- 短基 -9-(3-(3-
、'—4*f·
徑基
11比咯吹-1-基)丙-1-烯 
基)囈吩并
［2, - 4(5H) - 酮

229

Ϊ ・ HCI

8-窸基-9-(4-((異丙基 
胺基)
甲基)苯基)嗟吩并 

[2,3-c]< 啡 -4(5H)-酮 
鹽酸鹽

230

逼· 2HC1

(E)-9-(3-(3-胺基三亞 

甲亞胺-1-基)
丙-1-烯基)-8-罐基嗟 

吩并[2, 3-c]
嘛-4(5H)-酮二鹽酸

231

入· HCI

(E)-8- 甲 氧 基
-9-(3-(2-(甲基
磺醯基)乙基胺基)丙 

-1-烯基)
嗟吩并[2, 3-c]瘦啡
-4(5H)-酮鹽酸鹽

209 s



1503323

232

Η理 /

W.HC1

(S)-9-(4-(1- 胺基乙 
基)苯基)-8-
甲氧基嚏吩并［2, 3-c］ 
唾啡-4(5H)-酮鹽酸鹽

233

Η或 HO

W.HCI

(S)-9-(4-(1-胺基乙 
基)苯基)-8-
務基11 塞吩并［2,3-c］墜 
啡-4(5H)-酮鹽酸鹽

234

Ϊ · HC1

8 -痙 基- 9 -( 5 -起.基11比口定 
~3-基)-2,3- 二氫-1 H- 
環戊［c ］
唆啡-4(5H)-酮鹽酸鹽

235

Q .

o

9-(4-((4-(胺基甲基) 
哌呢-1 -基)甲基)-3-氟 
苯基)-8-務.基

< 吩并［2,3-c］ 啡
-4(5H)-酮

236

\ / 8- 甲 氧 基
-9-(4-(1-(2-(甲基
磺醯基)乙基胺基)乙 
基)苯基)

囈吩并［2,3-c］ 啡

-4(5H)-酮鹽酸鹽

210



1503323

237

切、
□ v /

· 2HC1

9-(4-((3-胺基 毗咯吹 

-1-基)甲基)-3-氟苯 
基)-8-甲氧基囈吩并
[2, 3-c]嗤 -4(5H)-酮 
二鹽酸鹽 ’

238

\ · 2HC1

(E)-9-(3-(3-胺基三亞 

甲亞胺-1-基)
丙-1-烯基)-8-甲氧基 
囈吩并[2, 3-c ] <啡 
-4(5H)-酮二鹽酸鹽

239

· HC1

(E)-9-(3-(乙基胺基) 
丙-1-烯基)-8-幾基嗟 
吩并[2, 3-c]磴啡 
-4(5町-酮鹽酸鹽

240

入· 2HC1

9-(4-((3 -胺基哌。定-1 - 
基)甲基)-3-氟苯 
基)-8- Μ基©塞吩并 
[2,3-c]唆嘛-4(5Η)-酮 
二鹽酸鹽

241

w、
q K h。

入· 2HC1

9-(4-((3-胺基毗咯噪 

-1-基)甲基)-3-氟苯 
基)-8-疼基囈吩并 
[2,3-c]< -4(5H)-酮
二鹽酸鹽

211 s
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242
(Αγ-

S ° · 2HC1

9-(4-((3-胺基哌唳_ 1_ 
基)甲基)-3-氟苯 
基)-8-甲氧基囈吩并 
[2, 3-c ] -4(5Η)-酮
二鹽酸鹽

243

O>tV
^~ΝΗ ΗΟ 8 - Μ 基

-9-(4-(1-(2-(甲基磺 
醯基)乙基胺基)乙基) 
苯基)0塞吩并[2, 3-c] < 
啡-4(5H)-酮鹽酸鹽

244

'宀^ · 2HC1

(E)-9-(3-(3-胺基哌唳 

-1-基)丙-1-烯 基)-8- 
甲氧基囈吩并[2, 3-c] 
< ■# -4(5H)-酮二鹽酸

245

HO

s^> · 2HC1

(E)-9-(3-(3-胺基毗咯 

唳-1 -基)
丙-1-烯基)-8 - Μ基瘗 
吩并[2, 3-c]
磴咻-4(5H) -酮二鹽酸 
鹽

246

HO

· 2HC1

(E)-9-(3-(3-胺基哌唳 
-1-基)丙-1-烯基)-8- 
幾基嗟吩并[2, 3-c]
嚨咻-4(5H)-酮二鹽酸 
鹽

247

HO 

a仝

s^( ■ HC1

(E)-8- 幾 基
-9-(3-(2-(甲基 
磺醯基)乙基胺基)丙 

-1-烯基)
<吩并[2, 3-c]唾啡
-4(5H)-酮鹽酸鹽

212



1503323

248

， ο

• HC1

8- 甲 氧 基
-9-（4-（2-（2-（甲基
磺醯基）乙基胺基）乙 

基）苯基）

囈吩并［2,3-c］ ■#
-4（5H）-酮鹽酸鹽

249
w

0

2-（2-氟-4-（8-甲氧基 
-4-側氧基-4, 5-二氫囈 
吩并［2,3-cj 唆■# -9- 
基）
苯基）乙睛

250

/ '\ · HC1

（E） - N-（ 1 -（ 3 - （8 - 甲氧 
基-4-側氧基-4, 5-二氫 

□塞吩并［2, 3-01^^-9- 
基）al 1基）三亞甲亞胺 
-3-基）甲烷磺醯胺鹽酸 
鹽

251

o

4-（8-甲氧基-4-側 氧基 
-4, 5-二氫
口塞吩并［2, 3-c ］ -9-
基）-N,N-
二甲基苯磺醯胺

252

HO

cQ 

o

4-（8- 基-4-側氧基
-4, 5-二氫
11 塞吩并［2, 3-c］°t 嘛-9- 
基）-N-甲基苯磺醯胺

253

o

第三丁基 （5-（8-甲氧 
基-4-側氧基-4, 5-二氫 
嗟吩并［2, 3-c］嗖啡-9- 
基）咲喃-2-基）甲基胺 

基甲酸酯

213 s
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254
°τ8^0-Λ)

0

N-（4-（8- m 基 -4-側 氧 
基-4, 5-二氫 
囈吩并［2, 3-<3］唾啡-9- 
基）_2-甲基
隶基）甲烷土磺醯胺

255
cQ

0

N-（4-（8-甲 氧基-4-側 
氧基-4, 5-二氫 
嗟吩并［2, 3-c］唆啡- 9- 
基）_2_甲基
隶基）甲烷：黃醯胺

256

啊 HO

· HC1

9-（4-（胺基甲基）苯 
基）-6-氟-8-超 基 囈 吩 

并［2,3-c］啡-4（5H）- 
酮鹽酸鹽

257

抵 /

- HC1

9-（4-（胺基甲基）苯 
基）-6-氟-8-甲氧基口塞 

吩并［2,3-c］ <啡
-4（5H）-酮鹽酸鹽

258

HO

w

0

6 - 氟 - 8- 務.基
-9-(1, 2, 3, 6-四 

氫毗碇-4 -基)囈吩并 
[2,3-c]
唾咻-4(5H) -酮

259

0

9-（4-（（二乙基胺基）甲 

基）-3-氟苯基）-8-Μ基 
嗟吩并［2, 3-c］ 
睦-4（5Η）-酮

214



1503323

260

Q z
8-甲 氧基-9-(4-(1-(哌 

^-1-基)
乙基)苯基)嗟吩并 

［2, 3-c］嗟啡-
4(5H)-酮鹽酸鹽

261

\ HO

w

0

2-(2-氟 - 4-(8-理.基-4- 
側氧基-4, 5-
二氫嗟吩并［2, 3-c ］ < 
•#-9-基)
苯基)乙睛

262

o “

8- 超.基 -9-(4-(1-(哌唳 

-1-基)
乙基)苯基)囈吩并 

［2, 3-c］唆嚇-

4(5H)-酮鹽酸鹽

263

HO

入· 2HC1

(E)-9-(3-(3-(二甲基 

胺基)哌噪-1-基)丙-1 - 
烯基)-8 - Μ 基0塞吩并 
［2, 3-c］啡-4(5H)-酮 
二鹽酸鹽

264

HO

兀· 2HC1

(E)-9-(3-(3-(二甲基 
胺基)

毗咯吹-1 -基)丙-1-烯 
基)- 8 -
翹基嗟吩并［2, 3-c］唾

4(5H)-酮二鹽酸鹽

265

· HCl

9-(4-(2-胺基乙基)-3- 
氟苯基)-8-甲氧基囈吩 
并［2, 3-c ］ < -
4(5H)-酮鹽酸鹽

215 s
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266

HO

” ο

9-(5-(胺基甲基)囈吩 
-2-基)-8-^基©塞吩并 
[2, 3-c]磴嚥-
4(5H)-酮

267

I · HC1

9-(4-((乙基胺基)甲 

基)苯基)-8-M基嗟吩 
并：2, 3-c] < 啡-

4( 5H)-酮鹽酸鹽

268

X°l)

· 2HC1

(E)-9-(3-(4-胺基哌噪 
_ ] _ 基)

丙-1-烯基)-8-理.基。塞 
吩并[2, 3-c]
嗤啡-4(5H)-酮二鹽酸 
鹽

269

Ϊ · HC1

9-(4-((乙基胺基)甲 
基)苯基)-8-甲氧基囈 

吩并[2, 3-c] < ■# - 
4(5H)-酮鹽酸鹽

270

焰 HO

入· HC1

9-(4-(胺基甲基)苯 
基)-6 - - 8 - Μ基囈吩

并[2, 3-c ] < -
4( 5Η)-酮鹽酸鹽

271

J v /

\ · HC1

9-(3-氯- 4-((二乙基胺 
基)甲基)苯基)-8-甲氧 

基囈吩并[2, 3-c]
-4(5H)-酮鹽酸鹽

216



1503323

272

—->/ HO

(R)-9-(4-(l-(二甲基 
胺基)乙基)

苯基)-8-輕基藝吩并 
[2,3-c]
嚨·#-4.(5Η)-酮鹽酸鹽

273

HO 

卞L

9-(4-(3-胺基丙基)苯 
基)- 8 -
超基嗟吩·并[2, 3-c]嗥

4(5H)-酮鹽酸鹽

274

«Λ o'

—

(R)-9-(4-(l-胺基乙 
基)苯基)-8-
甲氧基嗟吩并[2, 3-c] 
磴啡- 4(5H) -酮鹽酸鹽

275

ΗΛ HOW)

W.HO

(R)-9-(4-(l-胺基乙 
基)苯基)-8- 
超基》塞吩并[2, 3 - c ]嗟 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

276

\ HO

^Y.hC1
9-(4-(2-胺基乙基)-3- 
氟苯基)-8 - Μ基口塞吩并 
[2, 3-c] < -
4(5H) -酮鹽酸鹽

277

—
9-(4-(1-胺基-2-甲基 

丙-2-基)

苯基)-8-超基囈吩并 
[2,3-c]
嗤啡-4(5H)-酮鹽酸鹽

217 s
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278

HO

\ HO

幕· HC1

9-（3-氟-4-（（3-M 基毗 
咯唳.-1 -基）甲基）苯 

基）-8- Μ基。塞吩并 
［2, 3-c］唾啡-4（5H）-酮 
鹽酸鹽

279

HO

*

入-HC1

9-（3-氟-4-（（3-^ 基毗 
咯唳.-1 -基）甲基）苯 
基）-8-甲氧基瘗吩并 
［2,3-c］< < -4（5H）-酮 

鹽酸鹽

280
f 〈Ar

o

4-（8-甲氧基-4-側氧基 

-4, 5-二氫
0塞吩并［2,3-c］唾嘛-9 - 
基）-N-（2, 2, 2-
三氟乙基）苯磺醯胺

281

0

4-（8- 基-4-側.氧 基

-4, 5-二氫
"塞吩并辽需-门嚨啡-9- 
基）-N-（2,2,2-
三氟乙基）苯磺醯胺

282

/

HN—
1 HO

cQ

o

N-（2-（二甲基胺基）乙 
基）-4-（8-
M基-4-側氧基-4, 5-二 

氫囈吩并［2,3-（:］唆啡 
- 9~基）苯磺醯胺

218



1503323

283

0

8-翹基 -9-（4-（（2-（甲 
基磺醯基）
乙基胺基）甲基）苯基） 

< 吩并［2, 3-c］ < ■# 
-4（5H）-酮

284

HO

\ ・ 2HC1

9-（3-（3-（二甲基胺基） 
毗咯噪-1-基）丙基）-8- 
幾基嚏吩并［2, 3-c］ 
磴啡-4（5H）-酮二鹽酸 
鹽

285

J <

八i · 2HC1

9-（1-（2- 胺 基 乙
基比 0坐 - 4- 基）-8 - 
甲氧基囈吩并［2, 3-c］ 
啡-

4（5H）-酮二鹽酸鹽

286

「V HO

負.HC1
9-（3-氯-4-（（二乙基胺 

基）甲基）苯基）-8-罐基 
11塞吩并［2, 3-c］
嗤啡-4（5Η） -酮鹽酸鹽

287

o /

0

4-（7-氟-8-甲氧基-4- 
側氧基- 4, 5 -二氫嚏吩 
并［2,3-c］唆麻-9- 
基）-Ν-（2-翹基乙基）苯 
磺醯胺

288

*

o

9-（3-乙醯基苯基）-8 - 
甲氧基。塞吩并

［2, 3-c］嚨啡-4（5Η）-酮

• 219
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296

HO

w 

o

9-（4-乙醯基苯基）-8- 
幾基嗟吩并
［2, 3-c ］ ^^-4（511）-酮

297

Ή

ο

N-（2-澳乙基）-2-氟
- 4 - （8 -
翹基-4 -側氧基- 4, 5 -二 

氫囈吩并［2, 3-c］嗖啡
- 9 -基）苯磺醯胺

298

HO

'八丫・2HC1

9-（3-（3-（二甲基胺基） 
哌咤-1 -
基）丙基）-8 - 基囈吩
并［2,3-c］
＜啡-4（5H）-酮二鹽酸 

鹽

299
Ο Ο )¾¾/

w 

ο

N- （2-氟-4- （8- Μ 基 _4- 
側氧基- 4, 5 -二氫囈吩 
并［2, 3-c ］唾啡-9-基） 
苯乙基）甲烷磺醯胺

300

0

9-（3-氟-4-（2-（甲基磺 

醯胺基）乙基）苯基）-4- 
側氧基-4, 5-二氫 
嗟吩并［2, 3-c ］ -8-
基甲烷磺酸酯

301

7/ 7 NH HO

w

o

（R ） - N -（ 1 - （4 - （ 8 - Μ 基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈 
吩并［2, 3-c］ -9-
基）

苯基）乙基）甲烷磺醯胺

221 s



1503323

302

7/S—當 。/
W) 

• cQ 

o

（R） - 9 -（ 4 -（ 1 -（甲基磺 
醯胺基）

乙基）苯基）-4 -側氧基 
-4, 5-二氫
。塞吩并［2,3-
基甲烷磺酸酯

303

OH

0

2-氟-N-（2-痙基乙 
基）-4-（8-
甲氧基-4-側 氧基-4, 5- 
二氫嗟吩并［2, 3-c］ < 
啡-9-基）苯

磺醯胺

304

丿、/

o

4-（8- 基-4-狽》氧基
-4, 5-二氫
藝吩并［2, 3-c］唆啡-9- 
基）-Ν,N-.
二甲基苯磺醯胺

305

9-（4-（2-（二甲基胺基） 
乙基）苯基）-7-氟-8-甲 

氧基囈吩并［2, 3-c］ 
<啡-4（5H）-酮鹽酸鹽

306

Br

HM HO

0

N-（2-澳乙基）-4-（7-氟 

- 8 -
輕基-4-側氧基-4, 5-二 

氫囈吩并［2, 3-c］唆啡 

- 9 -基）苯磺醯胺

222
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307

OH

吒 HO°^rCQ<F

cQ

o

4-（7-氟-8-務基-4〜側 

氧基-4, 5-
二氫嚎吩并［2, 3-c］ < 
<-9-基）-N-（2-翹 基乙 
基）苯

磺醯胺

308

9-（4-（1-（二甲基胺 
基）-2-甲基丙-2-基）苯 

基）-8-輕基
< 吩并［2,3-c］ 啡
-4（5H）-酮鹽酸鹽

309
。w

0

N-（2-氯-4-（8-甲氧基 
-4-側氧基-4, 5-二氫嗟 
吩并［2,3-c］嗟啡-9- 

$基）-N-甲基甲烷 

磺醯胺

310

、

¥

0

4-（8- Μ 基-4-側氧基 
-4, 5-二氫
嗟吩并［2, 3-c］瘦啡-9- 
基）_N~（2-
甲氧基乙基）苯磺醯胺

311

ο

（E）-3-（8-甲氧基-4-側 
氧基-4, 5-二氫 
嗟吩并［2, 3-c］瘦啡-9- 
基）-2-甲基
丙烯睛

312
cQ

ο

N-（2-氟-4-（8-甲氧基 
-4-側氧基-4, 5-二氫囈 
吩并［2,3-cj < < -9- 
基）

苯乙基）甲烷磺醯胺

223 s
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313

H° HO

w 

o

8 -罐基-9-（4-（1-短基 
乙基）

苯基）0塞吩并[2, 3-c ] < 
嘛· _
4 （5H）-酮

314

P

HN HO—

"ci

9-（4-（1-（環戊基胺基） 
乙基）

苯基）-8- 基囈吩并
[2,3-c]
< < -4（5H）-酮鹽酸鹽

315

P z

I
9-（4-（1-（環戊基胺基） 
乙基）

苯基）-8-甲氧基囈吩并 

[2,3-c]
<喙-4（5H）-酮鹽酸鹽

316

OH

ο

4 -（ 8 -幾基- 4 -狽》氧基 
-4, 5-二氫
囈吩并

基）-N-（2-
超基乙基）苯磺醯胺

317

ϊ · HC1

9-（5-（胺基甲基）咲喃 
-2-基）-8-
铿基藝吩并[2,3-c]°t 
啡- 4（5H）-酮鹽酸鹽

224
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318

- HCl

9-（3-氯-4-（（甲基胺 

基）甲基）苯基）-8-甲氧 
基囈吩并[2, 3-c ] 
唆■# -4（5H）-酮鹽酸鹽

319

P HO

9-（4-（2-胺基丙-2-基） 

苯基）-8-魏基囈吩并 
[2, 3-c ] < ■# -
4（5H）-酮鹽酸鹽

320

HO
J /

w 

0

N - （3 - Μ 基丙基）-4-（8- 
甲氧基-4-側氧基-4, 5- 
二氫嗟吩并[2, 3-c] 
囈啡-9 -基）苯磺醯胺

321

OH

\ HO οί^δ

w

0

2-氟-4-（8-翹基-4~狽》 
氧基-4, 5-二
氫囈吩并[2, 3-c] 啡 
-9-基）-N-（2-短基乙 
基）苯磺醯胺

322

HO 

uo 

w 

o

4-（8- Μ 基-4-側氧基 

-4, 5-二氫
嗟吩并[2, 3-c]唾啡-9- 
基）-N-（3-
铿基丙基）苯磺醯胺

225 s
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323

Br

ΗΝ ΗΟ

w 

ο

N-（3-澳丙基）-4-（8-痙 
基-4-
側氧基- 4, 5 -二氫口塞吩 
并［2, 3-c］唾啡-9-基） 
苯磺醯胺

324

\
ο

\ ΗΟ

0

2-氟-4-（8- 基 -4-偵》
氫其_d 斤_ -
氫 < 吩'并［2, 3-c］ <啡 

-9-基）-N-（2-甲 氧基乙 
基）苯磺醯胺

325

7ΝΗ \ ΗΟ*
-HC1

9-（3-氯-4-（（甲基胺 

基）甲基）苯基）-8-幾基 
嚏吩并［2, 3-c ］
< -4（5H）-酮鹽酸鹽

326
w.HC1

9-（4-（胺基甲基）苯 
基）-4-狽「1氧基-4, 5 -二 
氫囈吩并：2,3-

睛鹽酸鹽

327
cQ

- HC1

9-（4-（2-（二甲基胺基） 

乙基）-3-
氟苯基）-8 - Μ基囈吩并 
［2, 3-c］磴啡-4（5H）-酮 
鹽酸鹽

226
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328

啊 HO

· HCl

9-（4-（胺基甲基）苯 
基）-6, 7 -二
氯-8 -幾.基嗟·吩并 
［2,3-c ］
囈啡-4（5H）-酮鹽酸鹽

329

H/J HO

・ HCl

9-（4-（胺基甲基）苯 
基）-6-氯-8-短基嗟吩 
并 ί 2, 3-c］ *# -
4（5Η）-酮鹽酸鹽

330

°^4-f
咎 / 1

・ HCl

9-（4-（胺基甲基）苯 
基）-4-側氧基-4, 5-二 
氫囈吩并j2,3-cj瘦啡 

- 8-基三氟甲烷磺酸酯 
鹽酸鹽

331

9-（4-（2-（^甲基胺基） 
乙基）苯基）-8-甲氧基 
囈吩并［2, 3-c ］ < -
4（5H）-酮鹽酸鹽

332

Cl

HO

Oy 
o

N-（2-氯乙基）-4-（8-幾 
基_ 4 _
側氧基-4, 5-二氫嗟吩 
并［2, 3-c］磴啡-9-基） 
苯磺醯胺

333

F

J /

w

0

N-（2 -氟乙基）-4-（8-甲 
氧基-4 -
側氧基-4, 5-二氫囈吩 
并［2, 3-c］磴啡-9-基） 
苯磺醯胺
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334

Η賓 HO

9-(4-(2-胺 基丙-2-基) 
苯基)-6-氯-8-翹 基 囈 
吩并[2, 3-c ]
<啡-4(5H)-酮鹽酸鹽

335

垃 HO

-HCl

(S)-9 —(4—(1 —(二甲基 
胺基)乙基)

苯基)-8- 基囈吩并
[2,3-c]
磴喙- 4(5H)-酮鹽酸鹽

336

ξ HO

· HCl

9-(4-(1-胺基丙基)苯 

基)-8-
幾基囈吩并[2, 3 - c ] 口奎 
啡_
4( 5H)-酮鹽酸鹽

337

入-HCl

9-(4-(1-胺基丙基)苯 

基)-8-
甲氧基嗟吩并[2, 3-c] 
< ■# -
4(5H)-酮鹽酸鹽

338

HO

■

9-(4-(1-(二乙基胺基) 

丙基)苯基)-8-懇基囈 
吩并[2, 3-c]嗥嘛- 

4(5H)-酮鹽酸鹽

339

7

■

9-(4-(1-(二甲基胺基) 
丙基)

苯基)-8-務.基囈吩并 
[2,3-c]

-4(5H)-酮鹽酸鹽
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340

/

cQ

• ο

9-胺基-8-甲氧基囈吩 

并［2,3-c］
< 啡-4（5H）-酮

341

HO

M .BC1

9-（4-（1 -（二甲基胺基） 
乙基）苯基）-6, 7-二氟 
-8-輕基嚏吩并［2, 3-c］ 
嗤*#-4（5H） -酮鹽酸鹽

342 a .HC1

9-（4-（1-（二甲基胺基） 

乙基）苯基）-6, 7-二氟 
-8-甲氧基囈吩并 
［2, 3-c］唾啡- 4（5H）-酮 
鹽酸鹽

343
w

0

N-環丙基-4-（8-甲氧基 
-4-狽》氧基-4, 5-二氫。塞 
吩并［2,3-cj 啡-9-
基）苯磺醯胺

344

O HO

cQ 

o

N-環丙基-4-（8- Μ基 
-47則氧基-4, 5-二氫藝 
吩并［2, 3-c］唆啡-9- 
基）

苯磺醯胺

345

兀· HC1

9-（2-胺 基 -2, 3-二 氫 
-1Η-韩-5-基）-8-輕基 

囈吩并［2, 3-c］唆啡 
-4 （5 Η ）-酮鹽酸鹽
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346
cQ

ο *

9-（4-（1-（^-甲基胺基） 
乙基）苯基）嗟吩并 

[2, 3-c]唾·#-4（5Η）-酮

347

0 

HO

cv

0

（S）-N-（l-（4-（8- 幾基 
-4-側氧基-4, 5-二氫。塞 
吩并[2,3-c] < < -9- 
基）
苯基）乙基）甲烷磺醯胺

348

nh2
/ HO

9-（4-（1-（胺基甲基）環 

丙基）苯基）_ 8 - Μ基囈 
吩并[2,3-c] < 啡

-4（5H）-酮鹽酸鹽

349

f\/ HO

9-（4-（1-（^-甲基胺基） 

乙基）_ 3 _
氟皇基）-8-輕基瘗吩并 

[2, 3-c]< 啡-4（5H）-酮 
鹽酸鹽

350

N-（l-（罐基甲基）環戊 
基）-4-（8-'甲 氧基-4-側 
氧基-4, 5-二氫嗟吩并 
[2,3-c]唾啡-9-基）苯 

磺醯胺

351

八ί · HC1

9~（2-（ 二乙基胺 
基）-2, 3 -二氫 -1H- 
苛-5 -基）-8- Μ基 < 吩 

并[2,3-c] 
<^-4（5Η）-酮鹽酸鹽

230



1503323

352

*

- HC1

9-(2-(二甲基胺 
基)-2, 3-二氫 -1H-苟 
-5-基)-8- 墓 < 吩并 

[2, 3-c]^<#-4(5H)-酮 

鹽酸鹽

353

Η

· HCI

8 - Μ 基-9-(1, 2, 3, 4- 四 

氫異

■# -7-基)囈吩并 
[2,3-c]嗟啡-4(5H)-酮 

鹽酸鹽

354 I"I ・ HCI

8-甲氧基-9 -（1,2, 3,4- 
四氫異

磴啡-7-基）口塞吩并 

[2, 3-c] 嚇· -4（5H）-酮 
鹽酸鹽

355

N.

0

3-（3-（8-幾 基-4-側 氧 
基-4, 5-二氫 
囈吩并[2, 3-c 
基）苯基）

丙睛

356

HO

9-（4-（1~（二乙基胺基） 

乙基）-3-氟苯基）-8-幾 

基囈吩并[2, 3-c]
■# -4（5H）-酮鹽酸鹽
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357

0

1-（4-（8-甲 氧基-4-側 
氧基-4, 5-二氫
口塞吩并[2, 3 - c]磴麻-9- 
基）苯基）

環丙睛

358

〈

9-（2- 乙基 -1, 2, 3, 4- 四 
氫異

<啡-7 -基）-8-疼基囈 
吩并 [2,3-c] < 啡
-4（5H）-酮鹽酸鹽

359 ^.HC1

9-（4-（1-胺 基乙基）-3- 
氟苯基）-8 - Μ基口塞吩并 
[2, 3-c]磴啡- 
4（5H） -酮鹽酸鹽

360

N,

o

3-（3-（8-甲 氧基-4-側 

氧基-4, 5-二氫 

囈吩并[2, 3-c ] < < -9- 
基）苯基）

361

N,
+ HO

w

0

1-（4-（8-建 基-4-側 氧 

基-4, 5-二氫
囈吩并[2, 3-c] < -9-
基）苯基）

環丙購
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362

HjN

兀· HC1

9-（2-胺 基 -2, 3-二 氫 
-1H-药-5-基）-8-甲氧 
基嗟吩并［2, 3-c ］唆啡 
-4（5H）-酮鹽酸鹽

363

N-異戊基-4-（8-甲氧基 
-4 -側氧基-4, 5-二氫嗟 

吩并［2, 3-c ］ -9-
基）苯磺醯胺

364

· HCl

9-（2-（ 二甲基胺 
基）-2,3-二氫-1H-菊 
-5-基）-8-甲氧基囈吩 
并［2,3-c］磴啡-4（5H）- 
酮鹽酸鹽

365

hZ  ̂ /

9 -（4 -（1 -（乙基胺基）乙 
基）苯基）-8-甲氧基囈 
吩并 ［2,3-c］ < 啡

-4（5H）-酮鹽酸鹽

366 竝.HC1

6-氯-9-（4-（1-（二甲基 
胺基）乙基）苯基）-8 - Μ 
基嗟吩并［2,3-<3］唆啡 
-4（5Η）-酮鹽酸鹽

367 cQ 

o

9-（4-（環丙烷辣基）苯 

基）-8-甲氧基囈吩并 
［2, 3-c］ < 啡-
4（5H）-酮
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368

H. °VNH2

ξο ・ HC1

9-（4-（胺基甲基）苯 
基）-4-側氧基-4, 5 -二 
氫嗟吩并［2, 3-c ］ <

竣醯胺鹽酸鹽

369

。/

ο

9-（2-胺基乙基）-8-甲 
氧基11塞吩并［2, 3-c］ < 
啡-4（5Η）-酮

370

HO

( HO

w

0

8- Μ 基 -9-（4-（2-翹.基 
乙基磺醯基）苯基）囈吩 

并［2, 3-c］墜啡-
4（ 5H）-酮

371

HO
? z

Ογ 

ο

9-（4-（2-短 基乙 基磺醯 
基）苯基）-8-甲氧基囈 

吩并［2, 3-c］
4（5H）-酮

372

9-（1-乙基口引口朵啡-5- 
基）-8-^基
嘍吩并［2,3-c］囈< 
-4（5H）-酮鹽酸鹽

373

W.HO

9-（4-（1-胺基丙-2-基） 
苯基）-8-甲氧基嗟吩并 

［2, 3-c］唆啡- 
4（5H）-酮鹽酸鹽
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374

■

耳· HCI

8-幾基-9-(2-甲基 
-1, 2, 3, 4-四
氫異嚨嘛-7-基)嗟吩并 
[2,3-c]

-4(5H)-酮鹽酸鹽

375

9-(4-(1-胺基乙基)-3- 
氟苯基)-8-甲氧基囈吩 
并[2, 3-c ] ■# -
4(5H)-酮鹽酸鹽

376
W.HC1

8-短基-9-(1-甲基口引噪 

啡-5-基)囈吩并 
[2,3-c]Ί 嚥-4(5H)-酮 

鹽酸鹽

377

—

8-痙基-9-(口引唏啡-5- 
基)□ 塞吩并[2, 3-c] Ί 
-4(5H)-酮鹽酸鹽

378
<V.HC1

9-(口引唏啡-5-基)-8-甲 
氧基囈吩并[2,3-c]唾

-4(5H)-酮鹽酸鹽
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379

\厂 H0
W-HO

9-（4-（1-（（二甲基胺 
基）甲基）

環丙基）苯基）-8-懇基 
囈吩并[2, 3-c]唾嘛 
-4（5H）-酮鹽酸鹽

380

/

w

ο

4-（8-甲氧基-4-側氧基 
-4, 5-二氫
囈吩并[2, 3-c ] < -9-
基）-N-丙基苯磺醯胺

381

5

/ /

οί<>4)

W

0

N-（環丙基甲基）-4-（8- 
甲氧基-4-側氧基-4, 5- 
二氫囈吩并[2, 3-c ] 
嗥啡-9 -基）苯磺醯胺

382

Ογ

ο

N-（3, 3-二甲基丁 

基）-4-（8-甲氧基-4-側 
氧基- 4,5-二氫0塞吩并 
[2,3-c]
唆啡-9 -基）苯磺醯胺

383
HO

£ 
ο

4-（8-超.基-4-狽！1氧基 
_ 4, 5 -二氫嗟吩并 

[2, 3-c]哇咻 -9-基）-N- 
異戊基

苯磺醯胺

236



1503323

384
歼 HO

cQ

0

N-（3, 3-二甲基丁 

基）-4-（8-M基-4-側氧 
基-4, 5-二氫嗟吩并 
［2,3-c］
嗟啡-9 -基）苯磺醯胺

385

—

9-（4-（1-（乙基胺基）乙 
基）苯基）-8-幾基嗟吩 
并［2, 3-c ］瘦啡- 
4（5H）-酮鹽酸鹽

386
cv

o

3-（4-（8-甲氧基-4-側 
氧基-4, 5-二氫 

嗟吩并［2, 3-c］嗖麻-9- 
基）苯基）-3-側氧基丙

387

J

o

（E）-9-（2-乙氧基乙烯 

基）-8-甲氧基
□塞吩并［2,3-c］ 
-4（5H）-酮

388

0 HOb>-o-h

CH；

N-（1 -（4-（8- 務基-4-側 
氧基-4,5-二
氫囈吩并［2, 3-门嚨啡-

9-基）苯基）乙基）乙醯 

胺

389

Ογ

o

4-（8-甲氧基-4-側氧基 
-4, 5-二氫
囈吩并［2, 3-c ］ -9-
基）-N-（3,3,3-
三氟丙基）苯磺醯胺
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表 1-2（實施例 1 031-1438）

390

OH

ο

4-（8 - 基-4-狽》氧基
-4, 5 -二氫
囈吩并［2,3-（2］睦麻-9- 
基
（錘基甲基）環戊基）苯 

磺醯胺

391

F了 Ζ

0

Ν-（2,2-二 氟 乙

基）-4-（8-甲氧基-4-側 
氧基-4, 5-二氫囈吩并 

［2,3-c］
嗥嘛■-9 -基）苯磺醯胺

編號 分子 名稱

1031

0

8-甲氧基-9-（4-（1- 
甲氧基乙基）苯基） 

囈吩并［2, 3-c ］ 啡 

-4（5H）-酮

1032

NHa

ο

9-（4-（1-胺基乙基） 
苯基）-6-澳-8-幾基 
囈吩并［2, 3-c］磴麻 

-4（5H）-酮

1033

ο

8- 甲 氧 基
-9-（2-（（哌唳 -3-基 
甲基）胺基）乙基）囈 

吩并［2,3-c］ 麻

-4（5H）-酮
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1040

NHj

o

9-（4-（1-胺基乙基） 
苯基）- 8 -務.基- 4 -側 
氧基-4, 5-二氫囈吩 
并[2, 3-c ] ■# -6-
睛

1041

NH,

0

9-（4-（1-胺基乙基） 
苯基）-6-氯-8 -超.基 
嗟吩并[2, 3-c]唆啡 
-4（5H）-酮

1042

o

8- 幾. 基
-9-（2-（4-（（甲基胺 

基）甲基）哌唳-1- 
基）乙基）U塞吩并 
[2,3-c] < 麻
-4（5H）-酮

1043

Ύ r

o

8- 甲 氧 基

-9-（2-（4-（（甲基胺 

基）甲基）哌噪-1- 
基）乙基）U塞吩并 
[2,3-c] 唆 啡

-4（5H）-酮

1044

o

- 

基
1-
嗟
啡 

甲I

基
嗥 

二

哌
-M
C1 

(
)
8
 

一
 

7

基
)-3

酮 

(4
甲
基
Γ2
)- 

-
)

Η
 

(2
基 2

 
并
(5 

9
-

胺

基

吩
-4

1045

OH

o

9-（4-（1-Μ 基丙基） 

苯基）-8-甲氧基嗟 
吩并[2,3-c] 啡
-4 （5 Η ）-酮
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1046

、曲
(R)-8- 甲氧基 
-9-(4-(1-(甲基胺 
基)乙基)苯基)嗟吩 

并［2,3-c］嗤嘛 
-4(5H)-酮

1047
<v

o

(R)-8-(4-(1- 胺基 
乙基)苯基)嗟吩并 

［2,3-c］磴 啡
-4(5H)- 酮

1048

工丫、

Όφ

ο

/

(R)-第三丁基 
(1-(4-(4-側氧基 
-4, 5-二氫囈吩并 

［2, 3-c］磴■# -8-基) 
苯基)乙基)胺基甲 

酸酯

1049 A 9-(4-(4- Μ 基哌唳 
-4-基)苯基)-8-甲 
氧基囈吩并［2, 3-c］ 
唆 啡-4(5H)-酮

1050

<v

o

(R ) - 8 -( 4 -( 1 -(二甲 
基胺基)乙基)苯基) 

囈吩并［2, 3-c］磴啡 
-4(5H)- 酮
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1051
€

8- 翹 基
-9-(4-(1, 2, 3, 6-四 
氫毗唳-4 -基)苯基) 
11 塞吩并[2, 3-c ] °t 
-4 (5 Η)-酮

a

A (R )-8- 輕 基

Ό OH -9-(4-(1-(甲基胺
1052 基）乙基）苯基）嗟吩v

并[2,3-c] < 咻

<Jr -4(5H)-酮

OH

1 Γ 8-懇基 -9-（4-（ 1-幾

1053
2 基丙基）苯基）口塞吩 

并［2,3-c ］ < 麻

VV

0

-4(5H)-酮

OH

A OH (R) - 8 - 超. 基

OJI

-9-（4-（1 -超基乙
1054 jO 基）苯基）嗟吩并

π [2, 3-c ] 啡
YNH

0

-4(5H)-酮

★1 ?H 8- 超 基-9-（4-（4-痙

1055
c

%

基哌噪-4 -基）苯基） 
□塞吩并［2, 3-。］嗟啡

cV -4(5H)-酮

OH

(S)-8- Μ 基
-9-(4-(1-軽基乙

1056
X)

基）苯基）嗟吩并

π [2, 3-c] 啡

o

-4(5H)-酮
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1057

ο

N-（l-輕基丙-2- 
基）-4-（8-甲氧基 
-4 -側氧基-4, 5 -二 
氫囈吩并［2, 3-c］ 
瞒>-9-基）苯磺醯胺

1058

OH

ο

哇
苯
吩
啡 

囈>
<

囈 

{

基
基
喑 

基
甲
氧
叨 

幾>
 
甲

询
 

7
基8

 2

町 

4
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1073 Τ'ίΑ [2,3-c] 嗟 啡JV

0

-4(5H)-酮

C厂
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苯基）-8-甲氧基嗟 
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Ν - （ 2 - 澳 乙
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-9-基）苯磺醯胺
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基）苯基）-8-^基嗟 
吩并［2,3-c］嗥嘛 
-4（5H）-酮
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9-（4-（1-（^ 甲基胺 
基）丙-2-基）苯 
基）-8-翹基口塞吩并 
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-4（5H）-酮
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8- 甲 氧 基
-9-（4-（2, 2, 2- 三氟 

_ 1 - Μ基乙基）苯基） 
囈吩并［2, 3-c］ < # 
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N -（ 2 - ，臭 乙
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側氧基-4, 5 -二氫口塞 
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-9-基）-N-甲基苯磺 

醯胺
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Ν-（2-（1Η-咪哇-1- 
基）乙基）-4-（8-超 
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二氫囈吩并［2, 3-c ］ 
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9-（4-（1-（胺基甲 
基）環丙基）苯 

基）-6-氯-8-幾基嗟 
吩并［2, 3-c］嗟 
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1120 Vi 丙基）苯基）-8 - Μ基
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o

咻-4(5H)-酮

NH,
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-4(5H)-酮
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NH；
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0
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苯基)-4-側氧基 
-4,5-二氫囈吩并 

[2, 3-c ]唾啡 -8-睛
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NHS

ο
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苯基)-8 -(超基甲 
基)11塞吩并[2, 3 - c ] 
嗤咻-4(5H)-酮
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ο

(R)-6- 氯 

-9-(4-(1-(二甲基 
胺基)乙基)苯 

基)-8 - 基u塞吩并 
[2,3-c] 瘦 麻 
-4(5H)-酮

1127

OH
(S)-9-(4-(1-(乙基 
胺基)丙基)苯 

基)-8 - Μ基囈吩并 
[2,3-c]唾 麻 
-4(5Η)-酮
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(S)-9-(4-(1-(二甲 
基胺基)丙基)苯 

基)-8 - Μ基囈吩并 
[2, 3-c]磴 啡
-4(5Η)-酮
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6-氯-9-(4-(1-(二 
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苯基)-8 -超.基嗟吩 
并［2, 3-c］ 
-4(5H)-酮
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ο

9-(4-(1-胺基乙基) 

苯基)-6-乙缺基-8- 
罐基囈吩并［2, 3-c］ 
磴嘛-4( 5H) -酮

1131

ΝΗ,

0

(R)-9-(4-(1-胺基 

丙基)苯基)-8 - Μ基 
囈吩并[2, 3-c ]
-4(5H)-酮

1132

(R)-6-氯-8-軽基 

-9-(4-(1-(甲基胺 
基)乙基)苯基)嚏吩 

并［2,3-c］墜啡 
-4(5H)-酮

1133

0

9-(4-(2-胺基乙基) 
苯基)-6-氯-8-翹基 
嚏吩并［2, 3-c］ 
-4(5H)-酮

1134

ΝΗ,

ο

9-(4-(1-胺基乙基) 
苯基)-8-(二氟甲 
基)囈吩并［2, 3-c］ 
< -4(5H)-酮

255 s



1503323

1135

（R） - 6 -澳- 8-軽基 
-9-（4-（1-（甲基胺 
基）乙基）苯基）囈吩 

并[2,3-c] < 麻
-4（5H）- 酮

1136

ο

9-（4-（1-胺基丙-2- 
基）苯基）-6-氯-8- 
幾基嚏吩并[2, 3-c] 
嗟啡-4 （5H） -酮

1137

ο

9-（4-丁基苯基）-8- 
甲氧基嗟吩并 

[2, 3 - c ] < 嘛
-4（5H）-酮

1138
9-（4-丁 基苯基）-8- 
幾基口塞吩并[2, 3-c ] 
磴啡-4（5H） -酮

1139

0

N-（2- 氯 乙

基）-4-（8-甲氧基 
- 4 -側氧基- 4, 5 -二 
氫囈吩并[2,3-c]唾 
啡- 9-基）苯磺醯胺

1140
K/ 9-（4-（（3-澡毗咯呢 

-1-基）磺醯基）苯 

基）-8- Μ基囈吩并 
[2, 3-c] 咻
-4（5H）-酮
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Λ V

（S）-9-（4-（l-（甲基 
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-4（5H）-酮
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N -（ 2 - 澳 乙
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二氫嗟吩并［2, 3-c］ 
啡-9 -基）苯磺醯
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0

Ν-（2- 氯 乙
基）-4-（8-超基-4- 
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氫-1Η-環戊［c］嗤啡 
- 9-基）苯磺醯胺
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□

ο

N -（ 2 - 澳 乙

基）-4-（5-乙基-8- 
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［2, 3-c］哇啡-9 - 基） 
苯磺醯胺

1147

7
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V 毗唳-2 -基）-2-甲基
Τ 

ο 丙睛

2- 翹基 -2-（4-（8-幾
ΑΛ

基-4-側氧基-4, 5-
1410 90 二氫囈吩并[2, 3-c]

<V 

Ο

^■#-9-基）苯基）丙
烷-1 -磺醯胺

s
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1411

、/ Ν-（第三丁基）-2-罐 
基-2-（4-（8-甲氧基 
- 4 -側氧基- 4, 5 -二 
氫嗟吩并[2, 3-c] 
啡-9-基）苯基）丙烷 
-1-磺醯胺

1412

ο

2-（4-（8-M 基-6- 甲 
基-4-狽》氧基-4, 5- 
二氫囈吩并[2, 3-c] 
磴咻-9 -基）苯基）丙 

醯胺

1413

ο

2-（4-（8-痙基 -4-側 
氧基-4, 5-二氫嗟吩 
并[2, 3-c] < -9-
基）苯基）丙烷-1-磺 

醯胺

1414

F

0

9-（4-（2-胺基-1-氟 

乙基）苯基）-8-甲氧 
基-6-甲基囈吩并 
[2,3-c 唾 啡
~4（5 Η）-酮

1415

ο

9-（6-（1-胺基丙-2- 
基）□比口定-3-基）-8- 
幾基-6-甲基嚏吩并 
[2,3-c ] 唾 麻
-4（5H）-酮

1416

0

2-（5-（8-M 基-6-甲 
基-4-側氧基-4, 5- 
二氫囈吩并[2, 3-c ]

咻-9 -基）11比唳-2- 
基）-2-甲基丙睛
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χΛ
2-（5-（8- 铿基-4-側 
氧基-4, 5-二氫囈吩

1417
c

?τ

并［2, 3-c］嚨啡-9- 
基）毗唳-2-基）-2-

•
s·^Υ 

ο

甲基丙睛

ί" 2-(5-(8-甲氧基-4 -
u 側氧基-4, 5-二氫嗟

1418
Ρτ

吩并［2, 3-c ］嗟啡 
-9-基）毗除-2-

Υ

0

基）-2-甲基丙睛

1) ?Η 2-（4-（8- 痙基-6~ 甲
La 基-4-側氧基-4, 5-

1419
c

二氫嗟吩并［2, 3-c］ 
嗟啡-9-基）苯基）丙

τ 

ο

烷-1 -磺醯胺
OH / 9-(4-(2 -胺基 -1- 痙
o 基乙基）苯基）-8 -甲

1420
χχ

氧基-6-甲基囈吩并
π [2,3-c] < 啡
r

0

-4(5H)-酮

γ-ϋ ?Η 9-(6-(1-胺基-2-甲kA

基丙-2-基）毗噪-3-
1421

X)

基）-8-每塞囈吩并
cV

0

[2, 3-c] ■#
-4(5H)-酮

|^>--------- NH

1 Γ N-環丙基-1-（4-（8- 
甲氧基-6-甲基-4-

1422 側氧基- 4, 5 -二氫囈
吩并[2,3-c]嚨■#

V
juH

-9-基）苯基）甲烷磺
τ

0 醯胺
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1423

0

2-（5-（8-甲氧基-4- 
側氧基- 4, 5 -二氫囈 
吩并［2, 3-c ］磴

- 9 -基）□比噪-2 -基） 
丙睛

1424

0

（R）-N-（2-（4-（8- 甲 
氧基-6-甲基-4-側 

氧基-4, 5-二氫嚏吩 
并［2, 3-c］磴啡-9- 
基）苯基）丙基）甲烷 

磺醯胺

1425

0

ο

N-乙基-1-（4-（8-甲 
氧基-6-甲基-4-側 
氧基-4, 5-二氫嗟吩 
并［2, 3-c ］唾無-9- 
基）苯基）甲烷磺醯

1426

ο

9-（6-（1-胺基丙-2- 
基）毗唳-3-基）-8- 
甲氧基11塞吩并 
［2,3-c］ < 啡

-4（5H）-酮

1427

0

N-環丙基-1-（4-（8- 
軽基-6-甲基-4-側 

氧基-4, 5-二氫嗟吩 
并［2, 3-c ］唆啡-9- 
基）苯基）甲烷磺醯

1428

0

1-（5-（8-甲氧基-4- 
側氧基-4, 5-二氫嗟 

吩并［2,3-c］嗟啡 

- 9 -基）毗唳-2-基） 
環丙睛
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1429

*Ό α
OH α

ο

Ν-乙基-1-（4-（8-^ 
基-6-甲基-4-側氧 
基-4, 5-二氫嚏吩并 
[2, 3-c]唆啡-9 - 基） 
苯基）甲烷磺醯胺

叨J
< 1-(4-(8-甲 氧基-6 -ΧΛ

甲基-4-側氧基
1430

ζΧ

-4, 5-二氫囈吩并
α

r

0

[2, 3-c基） 
苯基）乙烷磺醯胺

V

< 1-(4-(8-甲氧基-4-
卧鬻

U

側氧基-4, 5-二氫囈
1431

η

?Τ

吩并[2, 3-c] ＜啡 
-9-基）苯基）乙烷磺

Ύ

ο

醯胺

(R)-N-(2-(4-(8- 甲
χ Γ

氧基-4-側氧基
1432

■Vi

-4,5-二氫囈吩并
[2, 3-c]隆啡-9-基)

V乂Τ
苯基）丙基）甲烷磺

¥

0 醯胺

°\丿、 (R)-N-(2-(4-(8- 超
nr1 Γ

基-4-狽》氧基-4, 5-
1433

Vi

二氫囈吩并[2, 3-c]
Τ'
γγ 唆麻-9-基）苯基）丙

V
Χ^Η

基）-N-甲基甲烷磺Υ

0 醯胺

J (R)-N-(2-(4-(8-痙
1 Γ

基-6-甲基-4-側氧
1434

VS

基-4, 5-二氫囈吩并
ιΛυ^ [2, 3-c] < -9-基)

V

苯基）丙基）甲烷磺
Τ

ο
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本發明之式（I）之化合物 可為從無機酸或有機 酸衍生

1435

j

0

（R）-Ν-（2-（4 -（8-幾 
基-4-側氧基-4, 5- 
二氫囈吩并［2, 3-c］ 
<■#-9-基）苯基）丙 
基）甲烷磺醯胺

1436

ο

（R）-N-（2-（4-（8- 甲 
氧基-4-側氧基 
-4,5-二氫囈吩并 
［2, 3-c ］唆啡-9-基） 

苯基）丙基）-N-甲基 
甲烷磺醯胺

1437

0

（R）-”-（2-（4-（8- 罐 

基-6-甲基-4-狽U氧 
基-4, 5-二氫口塞吩并 
［2,3-c］嘩啡-9 - 基） 
苯基）丙基）-N-甲基 
甲烷磺醯胺

1438

ο

（R）_N_（2~（4_（8_ 甲 
氧基-6-甲基-4-狽4 
氧基-4, 5-二氫口塞吩 
并［2, 3-c ］嚨嘛 -9- 
基）苯基）丙基）- N- 
甲基甲烷磺醯胺

的醫藥上可接受的鹽的形式。從無機酸或有機酸衍生的醫 

藥上可接受的鹽的代表例，包括藉由對於該式（I）之化合物 

添加無機酸或有機竣酸獲得之鹽，無機酸包括但不限定於： 

鹽酸、氫澳酸、磷酸或磺酸，有機竣酸例如乙酸、三氟乙 

酸、檸檬酸、甲酸、馬來酸、草酸、琥珀酸、苯甲酸、酒 

石酸、富馬酸、杏仁酸或蘋果酸、甲烷磺酸、或對甲苯磺 

酸，其不限定範圍。此種酸可利用習知處理製備，且其他 

本身不是醫藥上可接受的酸包括草酸可用於製備此等鹽 
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類。

或者，本發明之式（I）之化合物也可為從有機鹼或無機 

鹼衍生的醫藥上可接受的鹽的形式，包括藉由添加無機鹼 

或有機鹼獲得的鹽。例如，可使用鹼包括氫氧化錮或氫氧 

化鉀 > 或鹼土金屬氫氧化物包括氫氧化鈣、氫氧化鎂、氫 

氧化鋁或氫氧化銭，來製備該化合物的無機鹽。再者，也 

可使用有機鹼包括三乙胺或二異丙基乙胺以製備該化合物 

的有機鹽。

該式（I）之化合物可如流程（I）及（II）製備。

流程（I）

D
KNO3： TFAA

5cy,

多種由流程 I中所示的環狀化合物（Cyi-3）定義的酸 

A係轉變為對應的醯氯後，與必要的苯胺偶聯以獲得偶聯 

產物B。當Rs = Η時，該醯胺係經保護以獲得中間產物 C > 

其接著使用雙三第三丁基麟當做選定的催化劑進行關鍵的 

分子內Heck環化作用。此舉提供三環化合物D，其包括式 
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I ' II及III的一些化合物。於一些例子中5三環化合物D 

係使用NBS ,臭化或使用硝酸鉀及三氟乙酸肝硝化以獲得產 

物E （流程I）。

流程（II）

R3 = OCH,se OH r3 = och3 或 oh
或 且 Ri=CH3

芳基澳化物F可為購買或製備者，且接著經由標準條 

件轉變為對應的有機硼酸或有機硼酸酯G。澳化物E與必 

要的有機硼酸酯或有機硼酸G —起經歷Suzuki或Buchwa 1 d 

型交聯偶聯反應，以獲得化合物Η，其中有些為式I、 11 

及I II之化合物。當Rs = OCHa時，以三澳化硼或氯化鋁處 

理化合物H（經路徑7），會提供去甲基化的化合物I，其包 

括式I、II及III之化合物（流程 II）。此外，以NCS或 

NBS處理化合物Η（經路徑ii），會提供在Ri含鹵素的化 

合物 I。此等鹵代化合物以三澡化硼或氯化鋁處理，以提 

供該去甲基化的化合物I。最後，使帶有Ri = Br的化合物 
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與三甲基硼氧煙三聚物及齟催化劑反應，以獲得式 I、II 

及11 I的化合物J ，其中Ri = CH3 °以三湊化硼處理此等 

化合物提供式I、II及III的化合物。

本發明之式（I）或（II）的化合物的鹽 ' 水合物、溶劑合 

物及異構物，可採用任意已知的方法製備。本發明之式（I） 

或（II）的化合物的鹽、水合物、溶劑合物及異構物，可用 

於治療PBK依存性疾病»例如癌症。PBK依存性疾病的治 

療可藉由抑制PBK活性達成。本發明的化合物通常IC5。值 

（micro Μ）在 0. 000 1 至 100 的範圍，例如，0.001 至 50 > 

較佳為0.001至10，更佳為0. 001至5。

本發明包括一種醫藥組合物，其包括治療上有效量的 

式（I）或（II）之化合物或其鹽、水合物、溶劑合物或異構物 

當做活性成分，以及醫藥上可接受的擔體。本發明的醫藥 

組合物可用於治療或預防ΡΒΚ依存性疾病。

可依照任意習知程序製備醫藥上的配方。當製備配方 

時，較佳為將活性成分混合或以擔體稀釋，或包納在擔體、 

小袋或其他容器中。該擔體可為固體、半固體或液體材料， 

其係當做活性成分的載具、賦形劑或媒介。該配方可為錠 

劑、藥丸、粉末、小袋、酗劑、懸浮劑、乳劑、溶液、糖 

漿、氣溶膠、軟及硬明膠膠囊、無菌可注射溶液、無菌包 

裝粉末等形式。

適當的擔體、賦形劑及稀釋劑，例如：乳糖、葡萄糖、 

蔗糖、山梨糖、甘露醇、矽酸鈣、纖維素、甲基纖維素、 

微結晶纖維素、聚乙烯基。比咯噪酮、水及礦物油。該配方 
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可額外包括填料、抗乳化劑、保存劑等。本發明的組合物 

可配方為在採用該技術領域中已知的任何程序投予到哺乳 

動物後，立即釋放、持續釋放或延遲釋放活化物質。

本發明之醫藥組合物可經由各種途徑投予，包括口 

服、穿皮、皮下、靜脈內及肌肉內投予。

除了以上以外，本發明的組合物可更包含其他醫藥上 

活性成分，只要其不抑制本發明化合物的體內功能即可。 

在此揭示的化合物可以與第2治療藥劑共同起投予，例如 

化療藥劑。用語「共同投予」意指投予超過1種活性藥劑， 

使得其中一活性藥劑的生理效果與第2活性藥劑的生理效 

果重疊。針對全身性藥劑，用語共同投予意指在至少1個 

時間點，有多於1種活性藥劑存在於血流中。共同投予包 

括同時投予、大約同時投予或以任意順序依序投予2種活 

性藥劑。於一些具體例中，共同投予可藉由共同配方，意 

即製備包括2種活性藥劑的單一劑型單位而達成。

「治療」疾病包括以下1或更多情形：對付該疾病的 

生理原因、對付疾病症狀的生理原因、減少疾病的嚴重程 

度、減輕疾病的症狀、及縮短疾病的持續時間。「預防」 

疾病5包括減少或延遲該疾病或其症狀的開始。

在此揭示的化合物可用於治療或預防PBK依存性疾 

病，包括癌症。據顯示PBK為治療癌症的標靶，例如乳癌(本 

說明書的實施例 504)、膀胱癌(W02006/085684)，及小細 

胞肺癌(WO2 0 0 7/01 3665)。當做標靶的癌症包括但不限於乳 

癌、膀胱癌、及小細胞肺癌。例如，本發明提供治療或預 
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防於個體中的PBK依存性疾病包括癌症的方法，係藉由對 

於該個體投予在此揭示的化合物。於一較佳具體例，此化 

合物可以包括本發明化合物及醫藥上或生理上可接受的覃 

體的醫藥組合物的形式對於個體投予。本發明的醫藥組合 

物可經各種途徑投予，包括口服、穿皮、皮下、靜脈內及 

肌肉內，以治療在個體中的PBK依存性疾病。

於另一具體例，本發明也提供使用本發明的化合物製 

造用於治療PBK依存性疾病包括癌症的醫藥組合物的方 

法。例如，本發明係關於使用本發明的化合物製造用於治 

療PBK依存性疾病包括癌症的醫藥組合物的用途。於另一 

具體例，本發明之化合物可用於治療PBK依存性疾病包括 

癌症。

於另一具體例，本發明也提供一種製造治療PBK依存 

性疾病包括癌症的醫藥組合物的方法或處理5其中方法或 

處理包括將活性成分與醫藥上或生理上可接受的擔體混合 

的步驟，其中該活性成分係本發明的化合物。

投予的劑量及方法可視病患的體重、年紀及症狀而 

異，但該技術領域中的熟悉人士可適當選擇。

例如，當以口服對於正常成人投予（體重60 kg），劑 

量一般為每日約0. 1 mg至約100 mg，較佳為每日約1. 0 mg 

至約50 mg 5更佳為每日約1. 0 mg至約20 mg °

當以注射形式非口服投予該化合物到正常成人（體重 

60kg）時，即便依病患、目標器官、症狀以及投予方法有不 

同，但以靜脈內每日注射約0. 01 mg至約30 mg，較佳為

S
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每日約0. 1至約20 mg ＞且更佳為每日約0. 1至約10 mg 

為便利的。當為其他動物的情形，適當的劑量可利用轉換 

為60 kg體重而例行的計算。

實施例

以下實施例係意欲說明本發明而非限制其範圍。

一般程序A(流程I):

步驟 1:對於必要幾酸 A(1 mol)於CHzCb 的懸浮液 

(0. 1 - 0. 5 Μ)，於室溫添加(COC1)2(2 mol)，再添加催

化性的DMF。將反應混合物於室溫攪拌18小時，於高真空 

濃縮及乾燥，以獲得中間產物醯氯。將該醯氯溶於 

CH2C12(0. 1 - 0. 3 Μ)，再添加 EtsNCl. 5 - 2 mol)及必要的

苯胺(1. 1 mol)，將反應混合物於室溫攪拌18小時。將反 

應混合物濃縮，以適當溶劑磨碎(tr i turate)或以閃式層析 

純化以獲得醯胺B固體。

步驟2: 對於醯胺B(1 mol)於THF的溶液(0.1 - 0. 3

M)，於0 °C添加NaH(l. 2 mol)，將反應物加溫至45 °C持 

續15 min並冷卻至0 °C，再添加(Boc)20(2 mol) °將反應 

混合物加溫至室溫並攪拌18小時。將反應混合物藉由緩慢 

倒進 0 °C的攪拌的水及飽和 NaHCOs溶液的溶液中以淬 

滅。將該混合物以乙酸乙酯萃取，將合併的有機層以鹵水 

清洗，以NazSCh乾燥並濃縮。將殘渣以適當的溶劑磨碎， 

或以閃式層析純化以獲得C固體。

步驟3: 將中間產物 C(1 mol)、雙(三-第三丁基麟)靶(5

mol%)及乙酸鉀(4 mol)加到Parr壓力反應器中，再添加 
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二甲基乙醯胺(0.3 Μ)。將反應混合物以氮氣噴撒30 min « 

再於1 40-1 50 °C加熱4小時。將反應混合物冷卻，並藉由 

導入0 °C的鹵水以淬滅。將獲得的沉澱過濾，將濾餅以水
• -

及瞇清洗，以獲得粗製D固體。

步驟4: 對於粗製D(1 mol)於CH2C12： AcOH(l : 1)的溶液，

添加NBS(1 mol)，將反應混合物於室溫攪拌18小時。將 

反應混合物藉由緩慢倒入攪動中的冰與飽和Na2C03水溶液 

的溶液中以淬滅。當水層為pH 8時，將該層分離並濃縮 

CH2CI2層'以乙睛磨碎，並過濾以獲得E固體。

實施例 392

4-(第三丁基二甲基矽氧基)苯胺

OTBS

- 對於4-胺基苯酚(11 g, 100 mmol )及咪哇(10 g, 150

mmo 1)於THF(250 mL)的溶液，添加第三丁基二甲基矽基氯

• 化物(18 g, 120 mmol)，將反應混合物於室溫攪拌18小時， 

將反應混合物倒入水中，以二乙瞇萃取。將合併的有機層 

以Na2S04乾燥，過濾、濃縮，並將殘渣以管柱層析純化以 

獲得所望產物(15 g, 67%): ESI MS m/z 224 [C12H21NOS1 + 

H]+。

實施例 393

3-澳-N-[4-(第三丁基二甲基矽氧基)苯基]囈吩-2-幾醯胺
Br
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依照一般程序A的步驟1 ，使5-澳囈吩-2-竣酸(3. 0 g,

14 mmol)與4-(第三丁基二甲基矽氧基)苯胺(4. 2 g, 19 

mmol)反應，以獲得所望產物(4. 4 g, 73%)固體：ESI MS m/z 

413 ［Ci7H22BrN02SSi + H］+。

實施例 394

第三丁基3-澳囈吩-2-辣基［4-(第三丁基二甲基矽氧基)

苯基］胺基甲酸酯

依照一般程序A之步驟2，使3 -漠'-N-［4-(第三丁基二

甲基矽氧基)苯基］囈吩-2-幾醯胺(4. 4 g, 11 mmol)與二第

三丁基碳酸氫酯(4.6 g, 21 mmol )反應，以獲得所望產物

(1. 5 g, 28%)固體：ESI MS m/z 513 [ C22H3oBrN04SSi + H]+。

實施例 395

8-(第三丁基二甲基矽氧基)嚏吩并［2,3-c］磴啡-4(5H)-酮
TBSO

Ο

依照一般程序Α之步驟3，使第三丁基 3-澡囈吩-2- 

辣基［4-(第三丁基二甲基矽氧基)苯基］胺基甲酸酯(1.0 g,

2. 0 mmol)與雙(三-第三丁基麟)靶(50 mg, 0. 098 mmo 1) 

反應'以獲得所望產物(740 mg, quant.)固體：ESI MS m/z 

332 ［Ci7H2iN02SSi + H］+。

實施例 396
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9-澡-8-(第三丁基二甲基矽氧基)囈吩并［2, 3-c］唆嘛

-4(5H)-酮
TBSO

Ο

依照一般程序Α之步驟4,使8-(第三丁基二甲基矽氧 

基)嗟吩并［2, 3-c ］唆嚥-4 ( 5H )-酮(740 mg, 2. 2 mmo 1)與 

N-澳琥珀醯亞胺(480 mg, 2. 7 mmol)反應，以獲得所望產 

物(340 mg, 37%)棕色固體：ESI MS m/z 411 ［CnHzoBrNOzSSi 

+ H］+。

實施例 397

N-(2-；M -4-甲氧基苯基)-5-甲基-N-(5-甲基嗟吩-2-拨基)

依照一般程序A之步驟1，使5-甲基嗟吩-2-竣酸(8. 5 

g, 60 mmol)與 2-澳-4- 甲氧基苯胺(6. 7 g, 30 mmo 1)反應 > 

以獲得所望產物(5.0 g, 57%)固體：ESI MS m/z 327 

［Ci3Hi2BrN02S + H］+。

實施例 398

8-甲氧基-2-甲基囈吩并［2,3-c］墜咻-4(5H)-酮
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依照一般程序 A之步驟3，使N-(2-澳-4-甲氧基苯

基)-5-甲基-N-(5 -甲 基囈吩-2-戦基)嗟吩-2-幾醯胺(500

mg, 1. 1 mmo 1)與雙(三-第三丁基麟)鈕(45 mg, 0.089 mmol ) 

反應，以獲得所望產物(1. 3 g, 48%)綠色固體：ESI MS m/z 

246 [C13HnN02S + H? °

實施例 399

2 -甲基嗟吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮

依照一般程序A之步驟4，使8-甲氧基-2-甲基囈吩并

[2, 3-c ] 啡-4(5H)-酮(1.4 g, 5. 7 mmo 1 )與 Ν-,臭琥珀醯

亞胺(1. 2 g, 6. 9 mmo 1)反應‘ 以獲得所望產物(740 mg, 40%)

棕色固體：ESI MS m/z 325 [CuHioBrNOzS + H]+。

實施例 400

3-澳-N-(2-氟-4-甲氧基苯基)嗟吩-2-竣醯胺

ο

依照一般程序Α之步驟1，使3-澳嗟吩-2-幾酸(7. 3 g,

35 mmo 1)與 2-氟-4-甲氧基苯胺(5. 0 g, 35 mmo 1)反應，

以獲得所望產物(10 g, 90%)橙色固體：ESI MS m/z 331
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[C.2H.0FN02S + H]+。

實施例 401

第三丁基 3-澳嗟吩-2-辣基(2-氟-4-甲氧基苯基)胺基甲

酸酯

依照一般程序A之步驟2，使3-澳-N-(2-氟-4-甲氧基 

苯基)嗟吩-2-竣醯胺(12 g, 35 mmol)與二第三丁基碳酸 

氫酯(12 g, 53 mmol)反應，以獲得所望產物(14 g, >99%) 

橙色固體：ESI MS m/z 331 [C^H.oFNOzS + H]+ ° 

實施例 402

6-氟-8-甲氧基囈吩并[2, 3-。]嗤嘛-4(511)-酮

依照一般程序A之步驟3，使第三丁基 3-渙囈吩-2- 

疑基(2-氟-4-甲氧基苯基)胺基甲酸酯(2. 0 g, 4. 6 mmol) 

與雙(三-第三丁基麟)ie. (100 mg, 0. 20 mmol)反應，以獲 

得所望產物(950 mg, 80%)暗棕色固體：ESI MS m/z 250 

[C12H8FNO2S + H]+。

實施例 403

9-澳-6 -氟-8-甲氧基嗟吩并[2, 3 - c]唆啡-4 (5 Η) -酮
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依照一般程序A之步驟4，使6-氟-8-甲氧基嗟吩并 

[2, 3-c ]磴啡-4(5H)-酮(1.0 g, 4. 0 mmo 1 )與 N-漠琥珀醯 

亞胺(570 mg, 4. 8 mmol)反應，以獲得所望產物(800 mg, 

61%)棕色固體：ESI MS m/z 329 [C^HvBrFNOzS + H]+ ° 

實施例 404

3-澳-N-(2, 3-二氟-4-甲氧基苯基)囈吩-2-竣醯胺
c 小/强

依照一般程序A之步驟1，使3-澳囈吩-2-轅酸(1. 3 g,

6. 3 mmol)與 2, 3-二氟-4-甲氧基苯胺(960 mg, 7. 5 mmo 1) 

反應以獲得所望產物(2. 2 g, >99%): ESI MS m/z 349 

[Ci2H8BrF2NO2S + H]+。

實施例 40 5

第三丁基 3-澳嚏吩-2-隸.基(2,3 -二氟-4-甲氧基苯基)胺

基甲酸酯

依照一般程序A之步驟2，使3 -澳-N-(2,3 -二氟-4- 

甲氧基苯基)嗟吩-2-幾醯胺(2. 4 g, 7. 00 mmol )與二第三 

丁基碳酸氫酯(330 mg, 14 mmol)反應以獲得所望產物(2. 1 
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g, 67%)白色固體：ESI MS m/z 448 [CwH’BrFzNChS + H]+。

實施例 406

6, 7-二氟-8-甲氧基嗟吩并[2, 3-c]哇啡-4(5H)-酮

ο

依照一般程序Α之步驟3，使第三丁基3-澳嚏吩-2- 

緩基(2, 3-二氟-4-甲氧基苯基)胺基甲酸酯(1. 4 g, 3. 1 

mmo 1)與雙(三-第三丁基麟)ie(80 mg, 0.15 mmo 1)反應以

獲得所望產物(58 mg, 65%)棕色固體：ESI MS m/z 268 

[C12H7F2NO2S + H?。

實施例 407

9-澳-6, 7 -二氟-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］哇啡-4( 5Η) -酮

F

一般程序A之步驟4,使6, 7-二氟-8-甲氧基囈吩

并[2, 3-c ]嗖嘛-4 ( 5H) - 酮(300 mg, 1. 1 mmo 1)與 N臭琥珀 

醯亞胺(400 mg, 2. 2 mmol)反應以獲得所望產物(200 mg, 

57%)黃色固體：ESI MS m/z 347 [CliHeBrFzNOzS + H]+ °

實施例 510

3 -澳-N-(4 -甲氧基- 2-甲基苯基)嗟吩- 2 -竣醯胺

ο
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依照一般程序A之步驟1，使3-澳嗟吩-2-養酸(6. 7 g, 

49 mol)與2-甲基-4-甲氧基苯胺(12 g, 53 mmo 1)反應以 

獲得所望產物(13 g, 80%)橙色固體：ESI MS m/z 331 

[C12HUFNO2S + H]+。

實施例 511

第三丁基 3 - 吩-2-幾基(4 -甲氧基-2-甲基苯基)胺基

依照一般程序A之步驟2，使3-澳- N-(4 -甲氧基-2- 

甲基苯基)嗟吩-2-竣醯胺(12 g, 3 7 mmo 1 )與二第三丁基 

碳酸氫酯(9. 6 g, 44 mmo 1)反應以獲得所望產物(1 5 g, 96%) 

橙色固體：ESI MS m/z 331 [C12H10FNO2S + H]+ °

實施例 51 2

8-甲氧基-6-甲基囈吩并酮

ο

依照一般程序Α之步驟3 -使第三丁基 3-澳囈吩-2- 

辣基(4 -甲氧基-2-甲基苯基)胺基甲酸酯(14 g, 33 mmol) 

與雙(三-第三丁基M (750 mg, 1. 5 mmol)反應以獲得所 

望產物(7. 0 g, 85%)暗棕色固體：ESI MS m/z 250 

[C12H8FNO2S + H]+。

實施例 51 3
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9-澳-8-甲氧基-6-甲基囈吩并[2, 3-c]唆啡-4(5H)-酮

依照一般程序A之步驟4，使8-甲氧基-6-甲基囈吩并 

[2, 3-c ] -4(5H)-酮(6. 4 g, 26 mmo 1)與 N-澳琥珀醯

亞胺(5.0 g, 26 mmol)反應以獲得所望產物(7. 0 g, 82%) 

棕色固體：ESI MS m/z 329 [C^tbBrFNChS + H? ° 

實施例 514

3-澳-N-(4-甲氧基苯基)嚏吩-2-發醯胺

- 依照一般程序A之步驟1，使5-澳囈吩-2-幾酸(75 g,

. 360 mmo 1)與4-甲氧基苯胺(54 g, 430 mmo 1)反應以獲得

所望產物(110 g, 93%)固體：ESI MS m/z 313 [C^HwBrNChS
• + H]+ °

實施例 515

第三丁基 3-漠嗟吩-2-滾基(4-甲氧基苯基)胺基甲酸酯

依照一般程序A之步驟2，使3-澳-N-(4-甲氧基苯基) 

嗟吩-2- 竣醯胺(60 g, 190 mmol )與二第三丁基碳酸氫酯 

(83 g, 380 mmol)反應以獲得所望產物(65 g, 82%)固體：
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ESI MS m/z 413 ECi7Hi8BrNO4S + H]+ °

實施例 51 6

8-甲氧基嗟吩并[2, 3-c ] < -4(5H)-酮

ο

依照一般程序Α之步驟3,使第三丁基 3-澡嗟吩-2 -

辣基(4-甲氧基苯基)胺基甲酸酯(62 g, 150 mmol)與雙(三

-第三丁基瞬)耙(3.7 g, 5 mol %)反應以獲得粗製的所望產 

物(26 g)灰棕色固體：ESI MS m/z 232 [C^IbNCbS + H? °

實施例 51 7

9-渙-8 -甲氧基囈吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮

ο

一般程序Β(流程II):

對於,臭化物E( 1 mmo 1)於DMF的溶液‘添加Cs2C(h(3 

mmo 1 )、Pd(dppf)C12(0. 1 mmo 1 )及有機硼酸酯或酸 G( 1 - 2 

mmol)，將反應物加熱至80 °C持續18小時，將反應混合

物冷卻、濃縮並將殘渣以管柱層析純化(二氧化矽、乙酸乙 

酯/己烷梯度)或製備性HPLC(C18二氧化矽，乙睛/水， 

0. 05% TFA梯度)，以獲得所望產物 Η。於一些例子中，將 

所望產物溶於HC1水溶液，於高真空濃縮及乾燥以獲得所 

望產物鹽酸鹽。
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一般程序C（流程II）:

將來自一般程序B的化合物（1 mmo 1）溶於TFA（ 1 0 

mmo 1 ），並於室溫攪拌2小時並濃縮。將殘渣經離子交換管 

柱洗提（使用甲醇及於氨之7 N甲醇）以獲得所望產物游離 

鹼。於一些例子，該所望產物係溶於HC1水溶液，於高真 

空濃縮及乾燥以獲得所望產物鹽酸鹽。

一般程序D-1 （流程II）:

將必要的化合物（1 mmol ）溶於甲醇，再添加2 N HC1於 

二乙瞇（100 mmol） °將反應混合物於室溫攪拌2小時，過 

濾並濃縮以獲得所望產物鹽酸鹽。

—般程序D-2（流程II）:

將必要的化合物溶於HC1水溶液，於高真空濃縮及乾 

燥以獲得所望產物鹽酸鹽。

一般程序D-3（流程 II）:

將必要的化合物（1 mmo 1）溶於 HC1 水溶液（100 

mmol），於室溫攪拌濃縮2小時，於高真空濃縮及乾燥以獲 

得所望產物鹽酸鹽。

—般程序E - 單一容器（One Pot）（流程 II）:

對芳基澳化物 F（1 mmol）溶於二聘烷的溶液，添加 

KOAc（2 mmo1）、Pd（dppf）C12（0. 1 mmo1）及雙戊 醯二硼 

（bis（pinacolato）diboron）（l. 5 mmol ） > 並將反應物於 90 

°C加熱直到芳基澳化物消耗。對於該反應混合物添加 

Cs2C03（2 mmo 1）及澳化物E（0. 5 mmo 1），持續加熱18小時， 

將反應混合物冷卻、濃縮並以層析（二氧化矽，乙酸乙酯/ 
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己烷梯度)或製備性HPLCCC18二氧化矽，乙購/水， 

0. 05% TFA梯度)純化，以獲得所望產物 I。於一些例子 

該所望產物溶於HC1水溶液，於高真空濃縮及乾燥以獲得 

所望產物鹽酸鹽。

一般程序F(流程II):

對化合物 Η、I 或 J(R3 = OCH3) (1 mmol )於 CH2CI2 的 

溶液或懸浮液'於0 °C添加BBr3(6 - 1 0 mmol)，將反應

物加熱至室溫18小時或直到起始材料利用LCMS分析消失 

為止。將反應藉由倒在冰水上淬滅，並將獲得的混合物濃 

縮，以製備性HPLC精製(C18二氧化矽，乙睛/水(有0.05% 

TFA)梯度)。將所望的區分合併，濃縮，並經離子交換管柱 

洗提(使用甲醇及於氨中的7N甲醇)以獲得所望產物。於一 

些例子該所望產物溶於HC1水溶液，於高真空濃縮及乾燥 

以獲得所望產物鹽酸鹽。

一般程序G(流程II):

對芳基澳化物 F (1 mmo 1)溶於二碼烷的溶液添加 

KOAc( 2 mmol) ' Pd(dppf)C12(0. 1 mmol )及雙戊醯二硼(1.5 

mmo 1 ) 5將反應物於9 0 °C加熱18小時…將反應混合物冷 

卻、濃縮並將殘渣以管柱層析純化(二氧化矽，乙酸乙酯/ 

己烷梯度)以獲得所望產物。

一般程序Η(流程II):

對必要化合物Η( 1. 0 mmol)溶於DMF的溶液5添加N- 

氯琥珀醯亞胺(1.2 mmol) »將反應混合物於室溫攪拌30 

min，於60 °C加熱2小時。將反應混合物濃縮，將殘渣以
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管柱層析精製(二氧化矽，0-30%乙酸乙酯/庚烷)以獲得

所望產物 I。

一般程序I (流程II):

對於必要化合物H(l. 0 

N-澳琥珀醯亞胺(1. 2 mmol) 

min，於5 0 °C加熱2小時。 

管柱層析精製(二氧化矽，

mmol)溶於DMF的溶液，添加

，將反應混合物於室溫攪拌30

將反應混合物濃縮並將殘渣以

0 - 30%乙酸乙酯/庚烷)以獲

得所望產物 I。

一般程序J(流程II):

對必要化合物1(1.0 mmo 1)溶於甲苯的溶液‘添加磷

酸三鉀(4. 0 mmo 1 )、三甲基硼氧婕三聚物(3.0 mmol)、水 

(0. 60 M)及 Pd(PPh3)4(0. 10 mmol)，將反應混合物脫氣並 

於1 20 °C加熱2小時。將反應混合物冷卻、濃縮並將殘渣 

以管柱層析純化(二氧化矽，乙酸乙酯/己烷梯度)以獲得 

所望產物 J。

實施例 51 8

(S)-第三丁基 1-(4-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二 氫囈吩

并［2, 3-c］唾嘛-9-基)苯基)丙基(甲基)胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唆

啡-4(5H)-酮(670 mg, 2. 2 mmol)與(S)-第三丁基 甲基 
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(1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷- 2-基)苯基) 

丙基)胺基甲酸酯(1. 3 g, 3. 4 mmol)反應以獲得所望產物 

(700 mg, 48%)淡棕色固體：ESI MS m/z 479 ［C27H30N2O4S + 

ΗΓ。

實施例 51 9

(S)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩 

并［2,3-c］墜咻-9 -基)苯基)丙基胺基甲酸酯

依照一般程序B ?使9-澳-8 -甲氧基嗟吩并［2, 3-c ］ 

啡-4(5Η)-酮(240 mg, 0. 32 mmo 1)與(S)-第三 丁基 

2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)丙 

基胺基甲酸酯(3. 5 g, 9. 7 mmol)反應以獲得所望產物(1. 4 

g, 32%)淡棕色固體：ESI MS m/z 465 ［C26H28N2O4S + H］+ ° 

實施例 520

第三丁基(1-(4-(8-甲氧基~4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

9-基)苯基)環丙基)甲基胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唆

啡-4(5H)- 酮(830 mg, 2. 7 mmol)與第三丁基 
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(1-(4-(4, 4, 5, 5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

環丙基)甲基胺基甲酸酯(1. 5 g, 4. 0 mmol)反應以獲得所 

望產物(670 mg, 52%)淡棕色固體：ESI MS m/z 477 

[C27H28N2O4S + Η ]+ °

實施例 5 21

第三丁基(1-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈

依照一般程序使9-澳-8-甲氧基-6-甲基嚏吩并 

[2, 3-c ] -4( 5H)-酮(150 mg, 0. 46 mmo 1)與第三丁基

(1-(4-(4, 4, 5, 5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

環丙基)甲基胺基甲酸酯(260 mg, 0. 69 mmol)反應以獲得 

所望產物(150 mg, 68 %)淡棕色固體：ESI MS m/z 491 

[C28H3oN204S + 。

實施例 522

(3)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩 

并[2, 3-c]墜啡-9-基)苯基)丙基(甲基)胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9-涣-8-甲氧基囈吩并[2, 3-c]唾 
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麻-4(5H)-酮(2. 5 g, 8. 1 mmol)與(S)-第三丁 基甲基 

(2-(4-(4, 4, 5, 5 -四甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

丙基)胺基甲酸酯(4.6 g, 1 2 mmol )反應以獲得所望產物 

(1.9 g, 50%)淡棕色固體：ESI MS m/z 479 [C27H30N2O4S + 

ΗΓ。

實施例 523

(S)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基-6-甲基嗟吩并

[2, 3-c ]唾啡-4( 5H) - 酮(150 mg, 0. 46 mmo 1)與(S)~ 第三丁 

基- 2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

丙基胺基甲酸酯(251 mg, 0.69 mmol)反應以獲得所望產物 

(140 mg, 62%)淡棕 色固體：ESI MS m/z 479 [C27H30N2O4S + 

H]+。

實施例 524

(S)-第三丁基2-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二 

氫嗟吩并[2, 3-c]嗤啡-9-基)苯基)丙基胺基甲酸酯
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依照一般程序 B，使 9-澳-8 -甲氧基-6-甲基藝吩并 

［2, 3-c ］唆啡-4（ 5H）-酮（150 mg, 0. 46 mmo 1）與（S）-第三 

丁基2 -（4 -（4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷- 2-基）苯 

基）丙基胺基甲酸酯（251 mg, 0. 69 mmol）反應以獲得所望 

產物（135 mg, 62%）淡棕色固體：ESI MS m/z 479 ［C27H30N2O4S 

+ H］+。

實施例 525

第三丁基 2-氯-4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2,3-c］嚨嘛-9-基）苯乙基胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］唾 

嘛-4（5H）-酮（3. 0 g, 9. 7 mmo 1）與第三丁基 2-氯 

-4-（4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基）苯乙基胺

基甲酸酯(5. 53 g, 14. 5 mmol)反應以獲得所望產物(2. 65 g,

57%)淡棕色固體· ESI MS m/z 485 [ C25H25CIN2O4S + H? °

實施例 526

（斤）-第三丁基 1-（4-（8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二 

氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-9-基）苯基）乙基（甲基）胺基甲酸酯

依照一般程序 「使9-澳-8-甲氧基-6-甲基囈吩并 
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［2, 3-cM<-4(5H)-酮(150 mg, 0. 46 mmol)與(斤)-第三丁 

基甲基(1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基) 

苯基)乙基)胺基甲酸酯(250 mg, 0. 69 mmo 1 )反應以獲得所 

望產物(145 mg, 66 %)淡棕色固體：ESI MS m/z 479 

［C27H30N2O4S + ΗΓ °

實施例 527

(斤)-第三丁基 1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩 

并［2,3-c］唆啡-9 -基)苯基)乙基(甲基)胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］嚨

-4(5H)-酮(1.4 g, 4. 4 mmol)與(*)-第三丁 基甲基 

(1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

乙基)胺基甲酸酯(2.4 g, 6. 6 mmol )反應以獲得所望產物 

(1.4 g, 66%)淡棕色固體：ESI MS m/z 465 ［C26H28N2O4S + 

H］+。

實施例 528

第三丁基 2-(2-氟-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩

依照一般程序B，使9-渙-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］嗟
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< -4(5H)-酮(1.4 g, 4. 3 mmol)與第 三丁基 2-(2-氟 

-4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)-2- 

甲基丙基胺基甲酸酯(2.5 g, 6. 4 mmol)反應以獲得所望產 

物(1. 7 g, 79%)淡棕色固體· ESI MS m/z 497 [C27H29FN2O4S 

+ H]+。

實施例 529

第三丁基 2-(2-氟-4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基 

-4, 5- 二氫囈吩并[2, 3-c]

、s '0

依照一般程序B 5使9-澳- 8 -甲氧基- 6 -甲基囈吩并 

[2, 3-c ] < -4( 5H)-酮(150 mg, 0. 46 mmo 1 )與第三丁基

2-(2-氟- 4 -(4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷- 2-基)苯 

基)-2-甲基丙基胺基甲酸酯(270 mg, 0. 64 mmol)反應以獲 

得所望產物(130 mg, 56 %)淡棕色固體：ESI MS m/z 511 

[C28H31FN2O4S + H]+。

實施例 530

第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈

吩并[2,3-c]唆啡- 9-基)苯基)丁基胺基甲酸酯
,ch3 och3

S Ο

BocHN
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依照一般程序 B *使 9 -澳- 8 -甲氧基- 6 -甲基口塞吩并 

[2, 3-c ] < -4( 5H)-酮(150 mg, 0. 46 mmol )與第三丁基

2 -(4 -(4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷- 2 -基)苯基) 

丁基胺基甲酸酯(240 mg, 0. 64 mmol)反應以獲得所望產物 

(75 mg, 33 %)淡棕色固體：ESI MS m/z 493 [C28H32N2O4S + 

H]+。

實施例 531 

(S)-第三丁基 1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩

苯基)丙基胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9 -澳-8 -甲氧基嗟吩并[2, 3 - c ]

啡-4(5H)-酮(640 mg, 2. 1 mmo 1)與(S)-第三丁基

1-(4 -(4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷- 2-基)苯基)

丙基胺基甲酸酯(1.13 g, 3. 12 mmol)反應以獲得所望產物

(680 mg, 71%)淡棕 色固體：ESI MS m/ζ 465 [C26H28N2O4S + 

H]+。

實施例 532

第三丁基(1-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟

吩并[

C
2, 3-c]^^-9-基)苯基)環丁基)甲基胺基甲酸酯 

OCHg
?O-H-ch3

BocHN —/ \=/ w

rrA ΝΗ

s' ο
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依照一般程序 B，使9-澳-8-甲氧基-6-甲基囈吩并 

[2, 3-c]<«#-4(5H)-酮(150 mg, 0. 46 mmol)與第三丁基 

(1-(4-(4, 4, 5, 5 -四甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

環丁基)甲基胺基甲酸酯(270 mg, 0. 70 mmol)反應以獲得

所望產物(105 mg, 45 %)淡棕色固體：ESI MS m/z 505 

[C29H32N2O4S + H]+ °

實施例 533

第三丁基(1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

[2,3-c]磴啡-9 -基)苯基)環丁基)甲基胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9-澳-8 -甲氧基嚏吩并[2, 3 -c ]

咻-4(5Η)-酮(1.9 g, 6. 0 mmol)與第三丁基

(1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)

環丁基)甲基胺基甲酸酯(3. 5 g, 9. 0 mmol)反應以獲得所

望產物(1· 5 g, 33%)淡棕色固體：ESI MS m/z 491 

[C28H30N2O4S + Η ]+ °

實施例 534

第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并 

[2, 3-c]<<-9-基)苯基)丁基胺基甲酸酯
ch3 och3

s ο

BocHN
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依照一般程序B，使97臭-8 -甲氧基嗟吩并［2,3-c］嗟 

啡-4(5H)-酮(840 mg, 2. 7 mmo1)與第三 丁基 

2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

丁基胺基甲酸酯(1.5 g, 4. 0 mmol)反應以獲得所望產物 

(820 mg, 43%)淡棕色固體：ESI MS m/z 479 ［CztHsoNzO^S + 

H?。

實施例 535

第三丁基 乙基(1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩 

并［2,3-c］墜啡-9-基)苯基)乙基)胺基甲酸酯
bocn^ch3 hco

WH
ο

依照一般程序Β，使9-澳-8 -甲氧基嚏吩并［2, 3-c］墜 

啡-4(5H)-酮(770 mg, 2. 5 mmol) 與第三丁基 乙基 

(1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

乙基)胺基甲酸酯(1.4 g, 3. 7 mmol)反應以獲得所望產物 

(450 mg, 40%)淡棕色固體：ESI MS m/z 479 ［ C27H30N2O4S + 

H?。

實施例 536

第三丁基4 -(8~甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2,3-c］

唾啡-9-基)苯乙基(甲基)胺基甲酸酯
h3co

BocN

S Ο
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依照一般程序B 5使9-澳-8 -甲氧基嚏吩并[2, 3 -c ]

嘛-4(5H) -酮(2.4 g, 7. 6 mmol)與第三丁基 甲基 

(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯乙基)胺 

基甲酸酯(4.2 g, 11 mmol)反應以獲得所望產物(2. 1 g, 

40%)淡棕色固體：ESI MS m/z 465 [C26H28N2O4S + H]+ °

實施例 537

(S)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

ο

苯基)丙基(甲基)胺基甲酸酯

依照一般程序Β，使9-澳-8-甲氧基囉吩并[2,3-c]嗤 

咻-4(5H)-酮(2.6 g, 8. 2 mmol)與(S)-第三丁基 甲基

(2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)

丙基)胺基甲酸酯(4.6 g, 12 mmol)反應以獲得所望產物

(1.9 g, 50%)淡棕色固體：ESI MS m/z 479 [ C27H30N2O4S + 

H]+。

實施例 538

(S)-第三丁基 2-(2-氟-4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基

-4, 5-二氫嗟吩并[2,3-c]嗟啡-9-基)苯基)丙基胺基甲酸

酯
F

CH3

S Ο

BocHN
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依照一般程序 B，使 9-澳-8-甲氧基-6-甲基囈吩并 

[2, 3-c]唾啡-4(5H)-酮 )(380 mg, 1. 2 mmol)與(S 丿-第 

三 丁基 2-(2-氟-4 -(4,4,5,5 -四甲 基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷 

-2-基)苯基)丙基胺基甲酸酯(400 mg, 1. 1 mmol)反應以獲 

得所望產物(190 mg, 36%)黃色固體：ESI MS m/z 497 

[C27H29FN2O4S + H]+。

實施例 539

第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-4 -側氧基-4,5 -二氫嚏吩并

依照一般程序B，使9-澡-8-甲氧基-囈吩并[2, 3-c] 

磴嘛-4(5!!)-酮 )(800 mg, 2. 58 mmol )與第三 丁基 3-甲 

基- 2-(4-(4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯 

基)丁基胺基甲酸酯(1. 2 g, 3. 09 mmol)反應以獲得所望產 

物(250 mg, 20%)黃色固體：ESI MS m/z 493 [C28H32N2O4S +

。

實施例 540

第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并[2, 3-c]<<-9-基)苯基)-3 -甲基丁基胺基甲酸酯
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. 依照一般程序 B，使 9-,臭-8 -甲氧基- 6 -甲基囈吩并

* [ 2, 3-c] -4(5H)-酮 )(500 mg, 1. 54 mmol )腆第三 丁基

* 3- 甲基 - 2-(4-(4,4,5,5 - 四甲基 -1,3,2- 二氧雜硼烷 -2- 

基)苯基)丁基胺基甲酸酯(590 mg, 1. 9 mmol)反應以獲得

. 所望產物(120 mg, 15%)黃色固體：ESI MS m/z 507 

[C29H34N2O4S + H]+。

實施例 541

(RJ-第三丁基 2-(2-氟-4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基

-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]嘩嚇-9-基)苯基)丙基胺基甲酸

Ο

依照一般程序 Β 5使 9 -，臭- 8 -甲氧基-6-甲基嚏吩并

[2, 3-c]墜·#-4(5Η) - 酮 )(770 mg, 2. 4 mmol)與-第三

丁基 2-(2-氟-4 -(4,4,5,5 -四甲基-1,3,2 -二氧雜硼烷 

-2-基)苯基)丙基胺基甲酸酯(770 mg, 2. 0 mmol)反應以獲 

得所望產物(500 mg, 49%)黃色固體：ESI MS m/z 497 

[C27H29FN2O4S + H]+。

實施例 542

(R)-第三丁基 2-(2-氟-4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基
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-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］墜啡-9-基)苯基)丙基(甲基)胺

5 ο

依照一般程序Β，使9-澳-8-甲氧基-6-甲基嚏吩并 

［2, 3-c］嗤啡-4(5Η)-酮 )(180 mg, 0.57 mmol)與(R)-第 

三~Γ基 2-(2 -氟-4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷 

-2-基)苯基)丙基(甲基)胺基甲酸酯(150 mg, 0. 38 mmol) 

反應以獲得所望產物(190 mg, 36%)黃色固體：ESI MS m/z 

511 ［C28H31FN2O4S + ΗΓ。

實施例 543

(R)-気三丁基 2-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基-6-甲基囈吩并

氫囈吩并［
ch3
/厂

2, 3-c］嗟嘛-9 -基)苯基)丁基胺基甲酸酯

BocHN '
a

[2, 3-c ] 啡-4(5H)-酮 )(900 mg, 2. 9 mmo 1 )與(R)-第 

三丁基 2 -(4 -(4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基) 

苯基)丁基胺基甲酸酯( 900 mg, 2. 7 mmol)反應以獲得所望 

產物(190 mg, 15%)黃色固體：ESI MS m/z 493 [C28H32N2O4S 

+盯。

實施例 544
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氫囉吩并[2, 3-c]嘩啡-9 -基)苯基)丙基胺基甲酸酯

第三丁基 2-(2-氟-4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-

依照一般程序B，使9-澳-8 -甲氧基-6-甲基嗟吩并

H3CO

BocHN-7 J Μ

[2, 3-c] -4(5H)-酮)( 900 mg, 2. 8 mmo 1 )與第三 丁基

2-(2-氟-4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯 

基)丙基胺基甲酸酯(1. 3 g, 3. 3 mmol)反應以獲得所望產 

物( 200 mg, 27%)黃色固體：ESI MS m/z 497 [C27H29FN2O4S 

+叮。

實施例 545

第三丁基 2-(2-氟-4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5- 

二氫嗟吩并[2,3-c]唾咻-9 -基)苯基)-3-甲基丁基胺基甲

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基-6-甲基嘍吩并 

[2, 3-c] -4(5H)-酮 )(170 mg, 0. 50 mmo 1 )與第三 丁基

2-(2-氟-4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基)苯 

基)-3-甲基丁基胺基甲酸酯(200 mg, 0. 50 mmol)反應以獲 

得所望產物(65 mg, 25%)黃色固體：ESI MS m/z 525 
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[C29H33FN2O4S + ΗΓ。

實施例 546

第三丁基 2-（2-氟-4-（8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-

二氫囈吩并[2,3-c]哼啡-9-基）苯基）丙基（甲基）胺基甲酸 

酯

依照一般程序B，使9-澳-8 -甲氧基-6-甲基口塞吩并 

[2, 3-c ]嗟麻-4（5H） - 酮）（380 mg, 1.16 mmo 1）輿第三丁 基 

2-（2- 氟 - 4 -（4,4,5,5- 四’甲基 -1,3,2 -二氧雜硼烷-2-基） 

苯基）丙基（甲基）胺基甲酸酯（400 mg, 1. 1 mmol）反應以獲 

得所望產物（190 mg, 36%）黃色固體：ESI MS m/z 511 

[C28H3]FN2（hS + H]+。

實施例 547

第三丁基 2-（2-氟-4-（8-甲氧基-6-甲基-4-側 氧基-4, 5- 

二氫囈吩并[2,3-。]隆嘛-9 -基）苯基）-3-甲基丁基（甲基） 

胺基甲酸酯

依照一般程序，使 9-澳-8-甲氧基-6-甲基嗟吩并

[2, 3-c]^-#-4（5H）-酮）（265 mg, 0. 81 mmol）典第三丁基

2-（2-氟-4-（4, 4, 5, 5-四甲基-1,3,2 -二氧雜硼烷 -2-基） 
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苯基）-3-甲基丁基（甲基）胺基甲酸酯（300 mg, 0. 89 mmol） 

反應以獲得所望產物（80 mg, 18%）黃色固體：ESI MS m/z 

539 ［C30H35FN2O4S + H］+。

實施例 548

（R）-第三丁基 2-（2-氟-4-（8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基

-4, 5-二氫藝吩并［2,3-c］磴啡-9 -基）苯基）丙基胺基甲酸

s ο

依照一般程序 Β，使 9-渙-8 -甲氧基-6-甲基囈吩并

[2, 3-c ] < -4( 5Η)-酮 )(1.0 g, 3. 3 mmol )與 iR)-第三丁

基 2 -(2 - 氟 - 4 -(4,4,5,5 - 四甲基 -1,3,2 -二氧雜硼烷-2- 

基)苯基)丙基胺基甲酸酯(1· 1 g, 3. 0 mmol)反應以獲得所 

望產物(510 mg, 34%)黃色 固體：ESI MS m/z 497 

[C27H29FN2O4S + 。

實施例 549

第三丁基 2-（4-（8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并［2, 3-c］噬咻-9 -基）苯基）-3-甲基丁基（甲基）胺基甲

s ο

依照一般程序 Β，使 9-澳-8-甲氧基-6-甲基嗟吩并
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[2, 3-c]囈嘛-4(5H)-酮 )(440 mg, 1. 4 mmol)與第三丁基 

甲基(3-甲基- 2-(4 -(4, 4, 5, 5 -四甲基~1, 3,2 -二氧雜硼烷 

- 2-基)苯基)丁基)胺基甲酸酯(600 mg, 1. 5 mmol )反應以 

獲得所望產物(100 mg, 14%)黃色固體：ESI MS m/z 521 

[C30H36N2O4S + H]+。

實施例 550

酯

(S丿-第三丁基 2-(2 -氟-4-(8 -甲氧基- 6-甲基-4-偵]氧基 

-4, 5-二氫嚏吩并[2,3-c]嗟啡-9 -基)苯基)丙基胺基刊酸

F\ 比8

><>-ch3
BocHN— 匕」><

依照一般程序B »使9 -澳-8 -甲氧基- 6-甲基踐分并 

[2, 3-c] < -4(5H)-酮 )(840 mg, 2. 6 mmol )與(S丿-第三

丁基 2-(2-氟-4~(4,4,5,5 -四甲基- 1,3,2 -二氧雜硼烷 

- 2-基)苯基)丙基胺基甲酸酯( 900 mg, 2.4 mm ol)反應以獲

得所望化合物。

實施例 551

(R)~第三丁基 2-(4-(8 -甲氧基-4-側氧基-4,5 -二氫囉吩

苯基)丙基胺基甲酸酯并［2, 3-c］墜 -9-基）

依照一般程序B 使9-渙-8-甲氧基-瘗吩并[2,3-c] 

342



1503323

唆啡-4(5H)- 酮(1. 2 g, 4. 0 mmol)與(R)-第三丁基 

2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)丙 

基胺基甲酸酯(2. 2 g, 6.1 mmol)反應以獲得所望產物(900 

mg, 48%)黃 色固體：ESI MS m/z 465 [C26H28N2O4S + H]+。 

實施例 10 5 7

N-(l-幾基丙-2-基)-4-(8-甲 氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈

吩并［2, 3-c］哇啡-9-基)苯磺醯胺

依照一般程序B，使9 -，臭-8 -甲氧基-囈吩并［2,3-c］

嗟啡 - 4(5H)-酮 )(530 mg, 1. 8 mmo 1)與 N-(l-痙基丙-2- 

基)_ 4 _ (4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯磺醯 

胺(750 mg, 2.02 mmo 1 )反應以獲得該所望的產物(1 50 mg, 

20%)黃色固體：ESI MS m/z 445 [C21H20N2O5S2 + H? °

實施例 1238

3-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］唆啡-9 -基)苯基)丙睛

依照一般程序B，使9-涣-8-甲氧基-6-甲基嗟吩并

［2,3-c］唆 啡-4(5H)-酮)(325 mg, 1.0 mmol)與

3-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷- 2-基)苯基)
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丙睛(330 mg, 1. 3 mmol )反應以獲得所望產物(140 mg, 37%) 

黃色固體：ESI MS m/z 375 [C22H18N2O2S + H「。

實施例 552

第三丁基 2-環戊基-2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫

依照一般程序B，使9-澳-8 -甲氧基-囈吩并[2,3-c]

-4(5H)-酮 )( 500 mg, 1. 6 mmo 1)與第三丁基 2-環戊 

基- 2 -(4 -(4, 4, 5, 5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

乙基胺基甲酸酯(1.3 g, 3. 2 mmol)反應以獲得所望產物 

(150 mg, 19%)黃色固體：ESI MS m/z 519 [C30H34N2O4S + 

H]+。

實施例 553

第三丁基 3-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟

吩并1]2,3-c]嗟啡-9-基)苯基)哌唳-1-竣酸酯

BocN，

or0
依照一般程序B，使9-澳-8 -甲氧基-嗟吩并[2,3-c] 

唏啡-4(511)- 酮 )(190 mg, 0. 58 mmol) 與 第三丁基 

3-(4-(4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基)哌 
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除-1-竣酸酯（180 mg, 0. 46 mmo 1）反應以獲得所望產物（79 

mg, 34%）黃 色固體：ESI MS m/z 505 [C29H32N2O4S + Η]+。

實施例 554

第三丁基 2-（（4-（8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并[2, 3-c]墜麻-9 -基）苯基）（甲基）胺基）乙基胺基甲

酸酯

依照一般程序 B 5使9-，臭-8-甲氧基--6 -甲基囈吩并

[2, 3-c] - 4（5H）-酮）（86 mg, 0. 26 mmol）與第三丁

基 2-（甲基（4-（4, 4, 5, 5-四甲基- 1, 3, 2-二氧雜硼烷-2- 

基）苯基）胺基）乙基胺基甲酸酯（100 mg, 0. 26 mmol）反應 

以獲得所望產物（100 mg, 78%）黃色固體：ESI MS m/z 494 

[C27H31N3O4S + H]+。

實施例 1310

CS丿-9-（4-（1 -胺基丙-2-基）-3-氟苯基）-8-甲氧基-6-甲基 

囈吩并[2, 3-c ] 啡-4 （5H）-酮 鹽酸鹽

依照一般程序D1，使（S）-第三丁基 2-（2-氟-4-（8 -甲 

氧基-6-甲基-4-側 氧基- 4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]哇麻-9- 

基）苯基）丙基胺基甲酸酯（100 mg, 0. 20 mmol）與HCl在 
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瞇中反應(10 mL)以獲得所望產物(80 mg, 98%)灰白色固 

體：ESI MS m/z 397 [C22H21FN2O2S + H] +

實施例 12 5 3

9-(4-(1-胺基-3-甲基丁 -2-基)苯基)-8-甲氧基囈吩并 

[2, 3-c ]隆啡-4( 5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序D1，使第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-4-側 

氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］磴啡-9-基)苯基)-3-甲基 

T基胺基甲酸酯(30 mg, 0. 060 mmo 1 ) M HC1在瞇中反應(3 

mL)以獲得所望產物(22 mg, 97%)灰白色固體；P NMR(500 

MHz, DMSO-么)5 7. 93(s, 3H), 7. 62(d, 7-5.4 Hz, 1H),

7. 53(d, J = 9. 1 Hz, 1H), 7. 41(d, J = 9. 0 Hz, 2H),

7. 38 - 7. 33(m, 1H), 7. 24(d, 7=8.2 Hz, 2H), 5. 72(d, 

J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 70(s, 3H), 3. 38 - 3. 26(m, 2H),

2. 87(dt, J = 12. 9, 6.3 Hz, 1H), 2. 01(dq, 7 = 13.3, 6. 6 

Hz, 1H), 0. 97(t, 7=7.8 Hz, 3H), 0. 82(t, 7=9.9 Hz, 

3H). ; ESI MS m/z 393 ［C23H24N2O2S + H］1 HPLC 98. 4%(AUC), 

tR = 11.65 min.

實施例 555

9-(4-(1-胺基-3-甲基丁-2-基)苯基)-8-甲氧基-6-甲基嚏 

吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H) -酮 鹽酸鹽
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依照一般程序D1，使第三丁基2-(4-(8-甲氧基-6-甲 

基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]嗥嘛-9-基)苯 

基)-3-甲基丁基胺基甲酸酯(50 mg, 0. 060 mmol )與HC1在 

瞇中反應(3 mL)以獲得所望產物(37 mg, 92%)灰白色固體： 

ESI MS m/z 407 [C24H26N2O2S + H]+ °

實施例 1317

(R)- 9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3 -氟苯基)-8-甲氧基-6 -甲基 

囈吩并[2, 3-c] -4(5Η)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序D1 5使(R) -第三丁基2-(2-氟- 4- (8 -甲 

氧基-6-甲基-4-側氧基- 4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］唆啡 

-9-基)苯基)丙基胺基甲酸酯(1 50 mg, 0. 30 mmo 1)與 HC1 

在瞇中反應(15mL)以獲得所望產物(105 mg, 81%)灰白色 

固體：P NMR( 500 MHz, MeOD) ό 7. 63(dd, J = 5. 4, 2. 4 

Hz, 1H), 7. 52(dt, J = 24. 8, 7. 8 Hz, 1H), 7. 30(s, 1H), 

7. 09(m, 2H), 6. U(dd, J = 26. 4, 5. 4 Hz, 1H), 3. 76(s, 

3H), 3. 63 - 3. 43(m, 1H), 3. 42 - 3. 16(m, 2H), 2. 64(s, 

3H), 1. 51(d, J = 7. 0 Hz, 3H). ESI MS m/z 397 ［C22H21FN2O2S
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+ ΗΓ; HPLC >99%(AUC), tR = 11.57 min.

實施例 1316

(R)-^~ (3 -氟- 4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8-甲氧基

- 6-甲基嚏吩并［2, 3 - c］唾啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序D1，使(R)-第三丁基2-(2-氟-4-(8-甲 

氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］磴啡-9- 

基)苯基)丙基(甲基)胺基甲酸酯(50 mg, 0. 10 mmol)與HC1 

在瞇中反應(5 mL)以獲得所望產物(35 mg, 85%)黃色固體； 

!H NMRC 500 MHz, CDsOD) 5 7. 63(d, J = 5. 4 Hz, 1H),

7. 53(dt, J = 28. 7, 7. 8 Hz, 1H), 7. 29(s, 1H), 7. 17 -

7. 04(m, 2H), 6. 10(dd, J = 31.6, 5.4 Hz, 1H), 3. 75(s,

3H), 3. 68 - 3. 24(m, 3H), 2. 78(d, J = 13. 3 Hz, 3H),

2. 64(s, 3H), 1. 52(dd, J = 7. 0, 3. 2 Hz, 3H). ; ESI MS

m/z 411 ［C23H23FN2O2S + ΗΓ; HPLC 98. 2%(AUC), tR = 11. 79 

min.

實施例 1344

^-9-(4-(1 -胺基丁-2-基)苯基)-8-甲氧基-6-甲基囈吩 

并［2, 3-c］嗟-4(5H)-酮 鹽酸鹽
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依照一般程序· D1，使(R)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基 

-6-甲基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嗖嘛-9-基)苯 

基)丁基胺基甲酸酯(1 00 mg, 0. 20 mmol)與HC1在瞇中反 

應(10 mL)以獲得所望產物(75 mg, 94%)灰白色固體：ESI 

MS m/z 393 ［C23H24N2O2S + H］+ °

實施例 1273

9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-甲氧基-6-甲基囈吩 

并［2, 3-c］墜麻-4(5H) -酮 鹽酸鹽

依照一般程序D1，使第三丁基 2-(2-氟-4-(8-甲氧基 

-6-甲基-4-側 氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]墜啡-9-基) 

苯基)丙基胺基甲酸酯(200 mg, 0. 40 mmol)與HC1在瞇中 

反應(20 mL)以獲得所望產物(145 mg, 91%)灰白色固體： 

Ή NMR(500 MHz, DMSO-也)δ 10. 80(s, 1H), 8. 06(s, 3H), 

7. 74(dd, J = 14. 6, 5. 4 Hz, 1H), 7. 52(t, J = 7. 9 Hz, 

1H), 7. 30(s, 1H), 7. 16 - 7. 02(m, 2H), 5. 87(dd, J = 

43. 2, 5. 4 Hz, 1H), 3. 70(s, 3H), 3. 51 - 3. 40(m, 1H), 

3.26 - 3. 07(m, 2H), 2. 59(s, 3H), 1. 39(t, 7 - 7. 6 Hz, 

3H); ESI MS m/z 397 [CzzIhiFWChS + H] + ; HPLC 98. 8%(AUC), 

tR = 11.60 min.

實施例 1283

9-(4-(1-胺基-3-甲基丁-2-基)-3-氟苯基)-8-甲氧基- 6-
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甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮 鹽酸

依照一般程序D1，使第三丁基 2-(2 -氟-4 -(8 -甲氧基 

-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]唾啡-9-基)苯 

基)-3-甲基丁基胺基甲酸酯(52 mg, 0. 10 mmol)與HC1在 

瞇中反應(5 mL)以獲得所望產物(25 mg, 59%)灰白色固體； 

!H NMR( 500 MHz, DMSO6)5 7. 69(dd, J = 16.1, 5. 4 Hz, 

1H), 7. 41(dt, J = 13. 3, 8. 0 Hz, 1H), 7. 29(d, J = 3. 4

Hz, 1H), 7. 10 - 6. 98(m, 2H), 5.89 - 5. 72(m, 1H),

3. 71(t, 7=6.8 Hz, 3H), 3. 19 - 2. 83(m, 3H), 2. 59(s, 

3H), 2. 03(dt, J = 13. 5, 6. 7 Hz, 1H), 0. 99(t, 7 = 10.0

Hz, 3H), 0. 82(dd, 7=9.9, 6. 8 Hz, 3H) : ESI MS m/z 425

[C24H25FN2O2S + H] + ; HPLC 93.4%(AUC), tR = 11.20 min. 

實施例 556

8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(3-甲基-1-(甲基胺基)丁-2-基) 

苯基)嚏吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮 鹽酸鹽

HN
h3c

依照一般程序D1，使第三丁基2-(4-(8-甲氧基-6-甲 

基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］哇啡-9-基)苯 
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基)-3-甲基丁基(甲基)胺基甲酸酯(100 mg, 0. 2 mmol)與

HC1在瞇中反應(8 mL)以獲得所望產物(40 mg, 47%)灰白 

色固體：ESI MS m/z 421 [C25H28N2O2S + H] +

實施例 1286

9-(3-氟-4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8-甲氧基-6-甲 

基嗟吩并[2, 3-c]^-^-4(5H)-酮 鹽酸鹽

$ ο

依照一般程序DI，使第三丁基 2-(2-氟-4-(8-甲氧基 

-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］磴啡-9-基)苯 

基)丙基(甲基)胺基甲酸酯(1 00 mg, 0. 20 mmo 1)與HC1在 

瞇中反應(5 mL)以獲得所望產物(75 mg, 93%)灰白色固體： 

Ή NMR(500 MHz, DMSO-由)ά 10. 80(s, 1H), 7. 75(dd, J 

=11. 7, 5. 4 Hz, 1H), 7. 52(t, J = 7. 8 Hz, 1H), 7. 30(s,

1H), 7. 17 - 7. 04(m, 2H), 5. 87(dd, J = 35. & 5. 4 Hz,

1H), 3. 71(s, 3H), 3. 55(dd, J = 14. 0, 6. 8 Hz, 1H),

3.28(m, 2H), 2. 63(d, J = 5. 5 Hz, 3H), 2. 59(s, 3H),

1. 39(dt, J = 17. 4, 7. 6 Hz, 3H); ESI MS m/z 411 

［C23H23FN2O2S + H］ + ; HPLC 98.9%(AUC), tR = 10. 75 min. 

實施例 557

9 -(3-氟-4-(3-甲基-1 -(甲基胺基)丁-2-基)苯基)-8-甲氧 

基-6-甲基囈吩并［2, 3-c ］唾啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽

351



1503323

s ο

依照一般程序D1，使第三丁基 2-(2 -氟-4 -(8 -甲氧基 

-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]唾啡-9 -基)苯 

基)-3-甲基丁基(甲基)胺基甲酸酯(100 mg, 0. 18 mmol) 

與HC1在瞇中反應(6 mL)以獲得所望產物(55 mg, 70%)灰 

白色固體：ESI MS m/z 439 [C25H27FN2O2S + H] + 

實施例 1317

丿-9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-甲氧基-6-甲基 

嗟吩并[2, 3-c ] 麻-4 (5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序D1，使(R)-第三丁基2-(2-氟-4-( 8-甲 

氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]<^-9- 

基)苯基)丙基胺基甲酸酯(510 mg, 1. 1 mmol )與HC1在瞇 

中反應(25 mL)以獲得所望產物(312 mg, 78%)灰白色固體： 

ESI MS m/z 397 [C22H21FN202S + H] +

實施例 1310

"9-9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-甲氧基-6-甲基 

囈吩并[2, 3-c ] -4( 5H)-酮 鹽酸鹽
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5 ο

依照一般程序D1，使(S)- -Ξ. 丁基2-(2 -氟-4 -(8 -甲

氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唾·# -9- 

基)苯基)丙 基胺基 甲 酸酯(520 mg, 1. 1 mmo 1 ) was reacted 

with HCK25 ml)以獲得所望產物(300 mg, 74%)灰白色固 

體：FNMR(500 MHz, MeOD) 5 7. 63(d, 7=5.4 Hz, 1H), 

7. 51(dt, J = 23. 5, 7. 8 Hz, 1H), 7. 29(s, 1H), 7. 14 - 

7. 02(m, 2H), 6. 16 - 6. 05(m, 1H), 3. 76(s, 3H),

3. 54(ddd, J = 46. 9, 14. 5, 7. 3 Hz, 1H), 3. 43 - 3.20(m, 

2H), 1. 51(d, 7=7.0 Hz, 3H) ; ESI MS m/z 397 ［C22H21FN2O2S 

+ ΗΓ; HPLC 98. 9%(AUC), tR = 10. 75 min.

實施例 1387 

(S丿-9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2 -基)-3-氟苯基)-8-甲氧

基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮 鹽酸鹽

s ο

對於 "9-9-(4-(1 -胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-甲氧 

基-6-甲基囈吩并［2,3-(:］嗖啡-4(511)-酮 鹽 酸鹽(110 mg,

0.27 mmo 1 ))於MeOH/THF(3 mL) 1 : 1混合物的溶液，添加

三聚甲醛(7. 5 mg, 0. 24 mmo 1 ) 5 再添加 NaCNBH3(70 mg 1. 2 

mmo 1)，於室溫攪拌16小時。將反應混合物藉由添加2 N 
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NaHC03(l mL)淬滅，經由SCX離子交換管柱洗提，並使用 

一般程序D-2(流程11)轉換為HC1鹽，以獲得所望產物(67 

mg, 60%)白色固體：ESI MS m/z 425 [C24H25FN2O2S + H] + ; 

實施例 558

(R)-9-(4-(1 -胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并[2, 3-c] 

瘦 -4(5H)-酮

依照一般程序C，使(R)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基 

-4-側 氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]<<-9-基)苯基)丙基 

胺基甲酸酯(2.5 g, 5. 4 mmol)與TFA反應(10 mL)以獲得 

所望產物(1. 6 g, 81 %) 灰白 色固體：ESI MS m/z 365 

[C21H20N2O2S + Η ]+

實施例 1205

N-(l-氯丙-2-基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩 

并[2, 3-c]哇:啡- 9 -基)苯磺醯胺

對於 Ν-(1-超基丙-2-基)-4-(8-甲 氧基-4-側氧基 

-4, 5-二氫囈吩并］2, 3-c］磴啡-9-基)苯磺醯胺(140 mg,

0. 30 mmol)與三苯基 Μ (160 mg, 0.62 mmol)於 DMF/CChd 

mL /3 mL)的混合物‘添加 NCS(41 mg, 0.31 mmol)，將反 
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應混合物於室溫攪拌15小時。將反應混合物以水稀釋(約

2 0 mL)，以DCM萃取(1 x 50 mL) °將萃取物以水(2 x 20 

mL) '鹵水(1 X 10 mL)洗滌 > 以硫酸鈿乾燥5於真空中蒸 

發。將殘渣以閃式層析純化以獲得所望產物(100 mg, 74%) 

淡黃色固體；ESI MS m/z 464 [C2iHI9C1N204S + H] + 

實施例 1239

9-(4-(2-胺基-1-環戊基乙基)苯基)-8-甲 氧基囈吩并 

[2, 3-c ] 啡-4( 5H) - 酮 鹽酸鹽

依照一般程序D1，使第三丁基 2-環戊基-2-(4-(8-甲 

氧基-4- oxo-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］唾嘛-9-基)苯基)乙 

基胺基甲酸酯(50 mg, 0.10 mmol)與HC1在瞇中反應(5 mL) 

以獲得所望產物(29 mg, 69%)灰白色固體：ESI MS m/z 419 

［C25H26N2O2S + ΗΓ; *H NMRC 500 MHz, DMSO-乩)ό 7. 59(d, 

J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 59(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 54(d, J 

=9. 0 Hz, 1H), 7. 54(d, J = 9. 0 Hz, 1H), 7. 48(d, J = 

7. 9 Hz, 1H), 7. 48(d, 7 = 7. 9 Hz, 1H), 7. 44 - 7. 36(m, 

2H), 7. 45 - 7. 35(m, 2H), 7.28 - 7. 19(m, 2H), 7. 28 - 

7. 19(m, 2H), 5. 72(d, 7=5.4 Hz, 1H), 5. 72(d, 7=5.4 

Hz, 1H), 3. 70(s, 3H), 3. 33 - 3. 20(m, 2H), 2. 84(td,

J = 9. 2, 6. 0 Hz, 1H), 2. 20 - 2. 03(m, 1H), 1. 98 -
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1. 84(m, 1H), 1. 76 - 1. 35(m, 5H), 1. 28(dq, J = 18.0,

8. 9 Hz, 1H), 1. 18 - 1.02(m, 1H). HPLC >99%(AUC), tR 

=12.45 min.

實施例 1301

8-甲氧基-6 -甲基-9-(4-(哌唳-3-基)苯基)囈吩并[2, 3-c]

依照一般程序D1，使第三丁基 3-（4-（8-甲氧基-6-甲 

基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］瘦啡-9-基）苯基）哌 

徒-1-竣酸酯（50 mg, 0. 1 0 mmo 1）與HC1在瞇中反應（2. 5 mL） 

以獲得所望產物（31 mg, 77%）灰白色固體：ESI MS m/z 405 

［C24H24N2O2S + H］ +

實施例 1396

9-（4-（（2-胺基乙基）（甲基）胺基）苯基）-8-甲氧基- 6-甲基 

瘗吩并［2, 3-c］ < -4（ 5H）-酮 鹽酸鹽

ο

依照一般程序D1，使第■三丁基2-（（4-（8 -ψ氧基-6- 

甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］睦啡-9-基）苯 

基）（甲基）胺基）乙基胺基甲酸酯（100 mg, 0. 20 mmol ）與 

HC1在瞇中反應（10 mL）以獲得所望產物（65 mg, 83%）灰 
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白色固體：ESI MS m/z 3 94 [C22H23N3O2S + Η]

實施例 559

第三丁基 1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并

［2, 3-c］唆麻-9-基)苯基)乙基胺基甲酸酯

依照一般程序B 5使9-澳-8 -甲氧基嗟吩并［2, 3 -c ］

咻-4(5Η)-酮(600 mg, 1. 9 mmo 1)與第三丁基 

1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)乙

基胺基甲酸酯(1. 34g, 3. 87 mmol)反應以獲得所望產物

(340 mg, 39%)棕色固體：ESI MS m/z 451 ［C25H26N2O4S + 

ιΗΓ。

實施例 560

(R)-第三丁基 1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囉吩

苯基)乙基(甲基)胺基甲酸酯并[2, 3-c]嗤啡-9 -基)

依照一般程序B，使9-澳-8 -甲氧基嚏吩并［2,3-c］墜

咻-4(5H)-酮(300 mg, 0. 97 mmol)與(R)-第三丁基 甲基

(1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷- 2-基)苯基)

乙基)胺基甲酸酯(520 mg, 1. 45 mmol)反應以獲得所望產 
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物(120 mg, 27%)棕色固體：ESI MS m/z 465 [C26H28N2O4S + 

ΗΓ。

實施例 561

第三丁基 1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

[2, 3-c]<^-9-基)苯基)丙-2-基胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9 -澳- 8 -甲氧基11塞吩并[2, 3 - c ] 口奎

啡-4(5H)-酮(1.5 g, 4. 4 mmol)與第三丁基

1-(4 -(4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2~基)苯基)

丙-2-基胺基甲酸酯(2. 6 g, 7. 3 mmol)反應以獲得所望產 

物(1.1 g, 50%)棕色固體：ESI MS m/z 465 [C26H28N2O4S 屯 

H]+。

實施例 562

第三丁基 2-(2-氯-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

苯基)丙基胺基甲酸酯

依照一般程序B 5 使9-澳-8 -甲氧基嗟吩并[2,3-c]唾

啡-4(5H)-酮(3. 0 g, 9. 7 mmol)與第三丁基 2-(2-氯

-4-(4, 4, 5, 5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基)丙基

胺基甲酸酯(5.7 g, 14 mmol)反應以獲得所望產物(2. 7 g,
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56%）棕色固體：ESI MS m/z 499 [C26H27 C1N2O4S + H]+ °

實施例 563

2-(4-(8-甲 氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嗟·#

-9-基)苯基)丙購
H3C
λ
〜H38

NC

0

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］＜

-4(5H)-酮(500 mg, 1. 6 mmo 1)與 2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲 

基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基)丙睛(600 g, 2. 2 mmo 1) 

反應以獲得所望產物(350 mg, 62%)棕色固體：ESI MS m/z

實施例 564

361 [C21H16N2O2S + H?。

第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并

依照一般程序B，使9-澳-8 -甲氧基囈吩并［2,3-c］磴

-4(5H)-酮(2.0 g, 6. 4 mmol)與第 三丁基 2-甲基 

-2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

丙基胺基甲酸酯(3.6 g, 9. 7 mmol)反應以獲得所望產物 

(864 mg, 28%)棕色固體：ESI MS m/z 479 ［C27H3oN204S + 

H］+。

S
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實施例 565

(R)-第三丁基 1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

并［2, 3-c］＜-#-9-基)苯基)乙基胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9-澡-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］磴

-4(5H)-酮(3.0 g, 9. 7 mmol)與(R)-第三丁基 

1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

乙基胺基甲酸酯(5.0 g, 14 mmol)反應以獲得所望產物 

(2. 0 g, 47%)棕 色固體：ESI MS m/z 451 ［C25H26N2O4S + H］+。 

實.施例 566

第三丁基2-乙基-2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并［2,3-c］嗖啡-9-基)苯基)丁基胺基甲酸酯

依照一般程序使9-澳-8-甲氧基嚏吩并[2, 3~c ]

< -4(5Η)-酮(120 mg, 0.39 mmo1)與 2-乙基 

-2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)

T -1 -胺(220 mg, 0. 58 mmo 1)反應以獲得所望產物(50 mg, 

27%)棕色固體：ESI MS m/z 507 [C29H34N2O4S + H]+。 

實施例 567
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第三丁基 2-氟-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并

依照一般程序使9-澳-8 -甲氧基囈吩并[2, 3-c ]

-4(5H)-酮(1.5 g, 4. 8 mmol)與第三丁基 2-氟

-4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)

苯乙基胺基甲酸酯(2. 6 g, 7. 3 mmol)反應以獲得所望產物 

(1.5 g, 65%)棕色固體：ESI MS m/z 469 [C25H25FN2O4S + 

H]+。

實施例 568

(*)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

依照一般程序B

苯基)丙基胺基甲酸酯

，使9-澳-8-甲氧基囈吩并[2, 3-c]唆

-4(5H)-酮(1.5 g, 4. 4 mmo 1)與(斤)-第三丁基

2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲 基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)

丙基胺基甲酸酯(2.0 g, 6. 4 mmol)反應以獲得所望產物

(1. 4 g, 48%)棕色固體：ESI MS m/z 465 [C26H28N2O4S + H]+。

實施例 569
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第三丁基 2-(2-氟-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

苯基)丙基胺基甲酸酯

依照一般程序B 使9-澡-8 -甲氧基囈吩并［2,3-c］唾

啡-4(5H)-酮(1. 2 g, 3. 8 mmol)與第三丁基 2-(2-氟

-4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)丙基

胺基甲酸酯(2. 2 g, 5. 8 mmo 1)反應以獲得所望產物(905 mg,

51%)棕色固體：ESI MS m/z 483 [C26H27FN2O4S + H]+ °

實施例 570

(R)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基嗟吩并［2,3-c］嗟 

啡-4(5H)-酮(700 mg, 2. 3 mmol)與(R)-第三丁基 甲基 

(2-(4-(4, 4, 5, 5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

丙基)胺基甲酸酯(1.3 g, 3. 4 mmol)反應以獲得所望產物 

(383. mg, 38%)黃色固體：ESI MS. m/z 479 ［C27H3ON2O4S + 

Η］1。

實施例 5 71
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第三丁基 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］ 

唆啡-9 -基)苯乙基胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基嚏吩并［2, 3-c］嗤

-4( 5H)-酮(2.0 g, 6. 4 mmol )與第三丁基 4-(4,4,5,5- 

四甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基)苯乙基胺基甲酸酯(3.4 

g, 9. 4 mmol)反應以獲得所望產物(1. 93 g, 65%)棕色固體： 

ESI MS m/z 451 [C25H26N2O4S + H? °

實施例 572

2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗟啡

-9 -基)苯基)丙購

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基藝吩并［2, 3-c］唆

-4(5H)-酮(1.5 g, 4. 84 mmo 1 )與 2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲 

基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)丙睛(1.87g, 7. 26

mmol)反應以獲得所望產物(1. 45 g, 82%)棕色固體：ESI MS 

m/z 361 ［ C21H16N2O2S + Η ］+ °

實施例 573

(R)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二

氫嗟吩并［2,3-c］睦啡-9 -基)苯基)丙基胺基甲酸酯
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BocHN

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基-6-甲基囈吩并

[2, 3-c]ott#-4(5H)-酮(3.0 g, 9. 26 mmo 1 )與(R)-第三丁 

基 2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

丙基胺基甲酸酯(5. 2 g, 13.89 mmo 1)反應以獲得所望產物 

(1.60 g, 35%)棕色固體：ESI MS m/z 479 [C27H30N2O4S + 

ΗΓ。

實施例 574

第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫"塞吩并

依照一般程序B，使9-漠-8 -甲氧基囈吩并［2, 3-c］唾

-4(5H)- 酮(800 mg, 4. 84 mmol)與第三丁基

2 -(4-(4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

丙基胺基甲酸酯(1.5 g, 4. 16 mmol)反應以獲得所望產物 

(550 mg, 46%)棕色固體：ESI MS m/z 465 ［C26H28N2O4S + 

H］+。

實施例 575

第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟

吩并［2, 3-c］唆咻-9-基)苯基)-2-甲基丙基胺基甲酸酯
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依照一般程序B，使9-涣-8-甲氧基-6-甲基嗟吩并

[2, 3-c] ■# -4(5H)-酮( 200 mg, 0. 62 mmol)與第三丁基

2-甲基-2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基)

苯基)丙基胺基甲酸酯(350 mg, 0. 93 mmol )反應以獲得所

望產物(95 mg, 62%)棕色固體：ESI MS m/z 493 [C28H32N2O4S

+ H?。

實施例 576

第三丁基 1-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側 氧基-4, 5-二氫囈

苯基)丙-2-基胺基甲酸酯

依照一般程序B *使9-澳-8 -甲氧基-6-甲基囈吩并

[2, 3-c] < -4(5H)-酮(260 mg, 0. 80 mmo 1)與第三丁基

1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)丙 

-2-基胺基甲酸酯(430 g, 1. 2 mmol)反應以獲得所望產物 

(212 mg, 55%)黃 色油:ESI MS m/z 479 [C27H3ON2O4S + H]+。 

實施例 577

第三丁基1-(4-(6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

并[2, 3-c]哇啡-9 -基)苯基)乙基胺基甲酸酯
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依照一般程序Η，使第三丁基1-（4-（8-甲氧基-4-側氧 

基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

哇啡-9 -基）苯基乙基胺基甲酸酯）（130 mg, 0. 37 mmol）與 

NCSC64 mg, 0. 48 mmol）反應以獲得所望產物（58 mg, 32%） 

黃色固體。ESI MS m/z 485 ［C25H25C1N2O4S + H］+。

實施例 578

（S）-第三丁基 1-（4-（6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2, 3-c］嗥啡-9-基）苯基）丙基（甲基）胺基甲酸酯
H3C"NBoc

依照一般程序Η，使（（S）-第三丁基1-（4-（8 -甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫瘗吩并［2,3-c］嗥麻-9-基）苯基） 

丙基（甲基）胺基甲酸酯）（200 mg, 0. 41 mmo 1）與NCS（ 68 mg, 

0. 50mmol）反應以提供所望產物（1 30 mg, 61%）黃色固體： 

ESI MS m/z 513 ［C27H29C1N2O4S + H? °

實施例 579

（S）-第三丁基 2-（4-（6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫 

嗟吩并［2, 3-c］<<-9-基）苯基）丙基胺基甲酸酯
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依照一般程序使（S）-第三丁基 2-（4-（8-甲氧基 

- 4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］嚨啡-9 -基）苯基）丙基

胺基甲酸酯(500 mg, 1.08 mmol)與 NCS( 175 mg, 1.29 

mmol））反應以提供所望產物（310 mg, 58%）黃色固體：

ESI MS m/z 499 [C26H27C1N2O4S + H]+ °

實施例 580

第三丁基（1-（4-（6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

9-基）苯基）環丙基）甲基胺基甲酸酯

依照一般程序Η，使第三丁基（1-（4-（8-甲氧基-4-側 

氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］哇啡-9-基）苯基）環丙基）

甲基胺基甲酸酯(300 mg, 0.629 mmo 1)與 NCS(85mg, 0. 629 

mmo 1）反應以提供所望產物（250 mg, 78%）黃色固體：ESI MS

m/z 511 [C27H27CIN2O4S + 。

實施例 581

第三丁基 2-氯-4-（6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟

吩并［2,3-c］唆嘛-9 -基）苯乙基胺基甲酸酯

367 S



1503323

BocHN

S O

依照一般程序H，使第三丁基 2-氯-4-（8-甲氧基-4 -

側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嚨麻-9-基）苯乙基胺基甲

酸酯(127 mg, 0. 26 mmol)與 NCS(43 mg, 0.312 mmo 1)反 

應以獲得所望產物(70 mg, 52%)黃色固體：ESI MS m/z 51 9 

[C25H24CI2N2O4S + 。

實施例 582

第三丁基 2-（4-（6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩

苯基）丁基胺基甲酸酯

依照一般程序H，使於（DMF）之第三丁基 2-（4-（8-甲

氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囉吩并［2, 3-c］嚏嘛-9-基）苯基）

丁 基胺基甲酸酯(10 0 mg, 0.21 mmo 1 )與 NCS(34 mg, 0. 25 

mmo 1)反應以獲得所望產物(65 mg, 61%)黃色固體：ES I MS 

m/z 513 [C27H29CIN2O4S + H]+。

實施例 583

第三丁基 4-（6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2,3-c］唆嘛-9-基）苯乙基（甲基）胺基甲酸酯
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依照一般程序H，使於（DMF）之第三丁基4-（8-甲氧基

-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］嗤麻-9 -基）苯乙基（甲

基)胺基甲酸酯(200 mg, 0. 43 mmol )與 NCS( 7 0 mg, 0. 50 

mmol）反應以獲得所望產物（120 mg, 55%）黃色固體：ESI MS 

m/z 500 [C26H27CIN2O4S + H]+。

實施例 584

（R）-第三丁基1-（4-（6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫

9-基）苯基）乙基胺基甲酸酯

依照一般程序 H，使（R）-第三丁基 1-（4-（8 -甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆咻-9-基）苯基）乙基

胺基甲酸酯(300 mg, 0. 67 mmo 1)與 NCS( 110 mg, 0. 87 mmo 1)

反應以獲得所望產物（27 mg, 11%）黃色固體：ESI MS m/z 

485 [C25H25CIN2O4S + H]+。

實施例 585

第三丁基 4-（6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3 - c］唆唏＞-9 -基）-2-氟苯乙基胺基甲酸酯

369 S



1503323

BocHN

依照一般程序Η，使第三丁基 2-氟-4-(8-甲氧基-4-

側氧基-4, 5-二氫0塞吩并[2, 3-c]磴'#-9 -基)苯乙基胺基甲 

酸酯( 300 mg, 0. 64 mmol)與 NCS(94 mg, 0. 71 mmo 1 )反應 

以獲得所望產物(150 mg, 46%)黃色固體。ESI MS m/z 503 

[C25H24CIFN2O4S + H]+。

實施例 586

第三丁基 1-(4-(6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩

苯基)丙-2-基胺基甲酸酯

依照一般程序使第三丁基1-(4-(8-甲氧基-4-側 

氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]唾啡-9-基)苯基)丙-2-基 

胺基甲酸酯(220 mg, 0. 47 mmo 1)與 NCS(69 mg, 0. 52 mmol ) 

反應以獲得所望產物(60 mg, 26%)棕色固體。ESI MS m/z 

499 [C26H27CIN2O4S + H]+ °

實施例 1041

9-(4-(1-胺基 乙基)苯基)-6-氯-8-遞基囈吩并[2, 3-c]

<-4(5H)-酮鹽酸鹽
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依照一般程序F，使第三丁基1-（4-（6-氯-8-甲氧基

-4-側氧基-4,5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗤嘛- 9 -基）苯基）乙

基胺基甲酸酯(50 mg, 0.10 mmo 1 )與 BBr3( 1. 0 Μ 於 CH2CI2,

2 mL, 2 mmol)反應以獲得所望產物(21 mg, 58%)淡黃色固 

體(21 mg, 58%): Ή NMRC500 MHz, CDsOD) 5 7. 65(dt, J

=5. 2, 3. 4 Hz, 2H), 7. 59(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 41(dt, 

7=4.0, 2. 6 Hz, 2H), 7. 30(s, 1H), 6. 07(d, 7=5.4 Hz,

1H), 4. 62(q, 7=6.8 Hz, 1H), 1. 76(d, 7=6.9 Hz, 3H);

ESI MS m/z 371 [CisHisC 1N2O2S + H] + ; HPLC 97. 8%(AUC), tR 

=9. 72 min.

實施例 1052

(R)-8-每基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)苯基)嚏吩并

[2, 3-c ]隆-4( 5H) - 酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使（R） -第三丁基 1-（4-（8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］哇嘛-9-基）苯基）乙

基（甲基）胺基甲酸酯（120 mg, 0. 25 mmol與BBr3（ 1. 0 Μ於

CHzCh. 3 mL, 3 mmol）反應以獲得所望產物（50 mg, 56%）
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淡黃色固體：F NMRC500 MHz, CDsOD) δ 7. 64(ddd, 7= 7. 1,

5. 6, 2. 3 Hz, 2H), 7. 57(d, 7=5.4 Hz, 1H), 7. 49

7. 39(m, 3H), 7. 18(d, 7=8. 9 Hz, 1H), 6. 04(d, 7=5.4

Hz, 1H), 4. 48(q, 7=7.0 Hz, 1H), 2.72(s, 3H), 1. 80(d,

/=6.9 Hz, 3H); ESI MS m/z 351 [C20HUN2O2S + H] + ; HPLC

97. 6%(AUC), tR = 7. 82 min.

實施例 1081

-胺基乙基）苯基）-6-氯-8-罐基囈吩笄[2, 3 - c ]

依照一般程序F，使第三丁基1-(4-(6-氯-8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3 - c]嗤啡-9 -基)苯基)乙基 

胺基甲酸酯(35 mg, 0. 07 mmol)與 BBrs( 1. 0 Μ 於 CH2CI2. 2 

mL, 2 mmol)反應以獲得所望產物(23 mg, 84%)淡黃色固體： 

*H NMR(500 MHz, CDsOD) δ 7. 67 - 7. 61(m, 2H), 7. 59(d, 

J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 44 - 7. 39(m, 2H), 7. 30(s, 1H),

6. 07(d, 7=5.4 Hz, 1H), 4. 62(q, 7=6.8 Hz, 1H), 1. 76(d, 

7= 6. 9 Hz, 3H) ; ESI MS m/z 371 [CigH.sC 1N2O2S + H] + ; HPLC 

97. 2%(AUC), tR = 9. 58 min.

實施例 1209

9-(4-(3-(胺基甲基)戊-3-基)苯基)-8-短基囈吩并[2, 3-c]

372



1503323

唆啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基2 -乙基- 2- (4-(8 -甲氧
B

基-4-側 氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]嗤啡-9-基)苯基)丁 

基胺基甲酸酯(20 mg, 0.05 mmol )與 BBr3( 1. 0 Μ 於 CH2CI2,

. 3 mL, 3 mmo 1 )反應以獲得所望產物(7. 0 mg, 36%)淡黃色

固體：P NMR( 500 MHz, CD3OD) ό 7. 63(d, 7= 8. 4 Hz, 2H),

7. 54(d, 7= 5. 4 Hz, 1H), 7. 45 - 7. 37(m, 3H), 7. 19(dd,

7=8.9, 2. 2 Hz, 1H), 6. 08(d, 7=5.4 Hz, 1H), 3. 29(s,

2H), 1. 97(dt, J = 14. 6, 7. 2 Hz, 4H), 0. 93(t, J = 7. 4 

' Hz, 6H). ESI MS m/z 393 [C23H24N2O2S + H] + ; HPLC

- 99. 6%(AUC), te = 9. 47 min.

實施例1213
• 9-(4-(2-胺基乙基)-3 -氟苯基)-6 -，臭-8-罐基嗟吩并

[2, 3-c] < -4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基4 -(6-澳- 8 -甲氧基-4- 

側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］磴啡-9-基)-2-氟苯乙基 

胺基甲酸酯(100 mg, 0.18 mmo 1 )以 BBr3( 1. 0 Μ 於 CH2CI2.
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5 mL, 5 mmol )處理以獲得所望產物灰白色固體(24 mg,

30%): Ή NMR(500 MHz, CDaOD) ά 7. 69(d, 7=5.4 Hz, 1H),

7. 51(t, /=7.7 Hz, 1H), 7. 48(s, 1H), 7. 14(d, 7=9.0

Hz, 2H), 6. 18(d, 7=5.4 Hz, 1H), 3. 37 - 3. 20 (m, 3H),

3. 14 - 3. 04(m, 1H); ESI MS m/z 433 [C^HwBrFWOzS +

H] + ; HPLC 98.6%(AUC), tR = 9. 12 min.

實施例 1217

[2, 3-c] -4(5Η)-酮 鹽酸鹽

9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-8-痙基-6-甲基囈吩并

F
HO

Hkc：ci
wh0

依照一般程序F，使第三丁基 2 -氟-4-(8-甲氧基-6~

甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2,3-c]嘩嘛-9 -基)苯乙 

基胺基甲酸酯(78 mg, 0.16 mmol )以 BBr3( 1. 0 Μ 於 CH2CI2, 

3 mL, 3 mmol)處理以獲得所望產物黃色固體(16 mg, 27%): 

*H NMRC500 MHz, CDaOD) d 7. 62(d, 7=5.4 Hz, 1H), 

7. 49(t, 7=7.9 Hz, 1H), 7. 14 - 7. 05(m, 3H), 6. 21(d, 

7=5.4 Hz, 1H), 3. 36 - 3. 21(m, 2H), 3. 13 - 3. 04(m, 

1H), 2. 57(s, 3H); ESI MS m/z 369 [C2H7FN2O2S + H] + ; HPLC

97.3%(AUC), tR = 8. 47 min.

實施例 1166

(&)-9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-6-氯-8-翹基嗟吩并
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鹽酸鹽

依照一般程序F，使(斤)-第三丁基 2-(4-(6 -氯-8 -甲

氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]唆啡-9-基)苯基)

丙基胺基甲酸酯(100 mg, 0.20 mmo 1 )以 BBr3( 1. 0 Μ於

. CH2CI2. 5 mL, 5 mmo 1)處理以獲得所望產物白色固體(23 mg,

30%) : Ή NMRC 500 MHz, CD3OD) 5 7. 63(d, 7=5.4 Hz, 1H),

7. 56(dd, J = 7.9, 1.9 Hz, 1H), 7. 47(dd, 7 = 7.8, 1. 9

Hz, 1H), 7. 39 - 7.285, 3H), 6. 12(d, 7=5.4 Hz, 1H),

3. 36 - 3. 13(m, 3H), 1. 49(d, J = 6. 5 Hz, 3H); ESI MS

m/z 385 [C2oH17C1N2O2S + H] + ; HPLC 98. 4%(AUC), tR = 9. 19

min.

實施例 1174
• 9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-超基囈吩并［2, 3-c］

唆:麻- 4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基 2-(2-氟-4-(8-甲氧基

-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］哇啡-9 -基)苯基)丙基

胺基甲酸酯(120 mg, 0. 25 mmol )以 BBr3( 1. 0 Μ 於 CH2CI2, 5
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mL, 5 mmol)處理以獲得所望產物灰白色固體(35 mg, 37%).

Ή NMRC500 MHz, CD3OD) ό 7. 65(dd, 7=5.4, 3. 4 Hz, 1H),

7. 59(s, 1H), 7. 51(s, 1H), 7. 43(dd, J = 8. 9, 2. 3 Hz,

1H), 7. 24 - 7. 09(m, 2H), 6. 22(dd, J = 9. 4, 5. 4 Hz,

1H), 3. 62(d, J = 1.2 Hz, 1H), 3. 49 - 3. 25(m, 2H),

1.52(t, J = 6. 7 Hz, 3H); ESI MS m/z 369 [C2 0H17F N2O2S

+ HF; HPLC 99.3%(AUC), t r = 8.37 min.

實施例 1187

(R)-8-罐基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基)囈吩并

依照一般程序F，將(R)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基 

-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]峰啡-9-基)苯基)丙基 

(甲基)胺基甲酸酯(250 mg, 0. 52 mmo 1 )以BBr3( 1. 0 Μ於 

CH2CI2, 4 mL, 4 mmol)處理以獲得所望產物淡黃 色固體(39 

mg, 42%). Ή NMR(500 MHz, CDsOD) δ 7. 58(dd, J = 10.8,

3. 6 Hz, 2H), 7. 50 - 7. 46(m, 1H), 7. 42(d, 7=8.9 Hz, 

1H), 7.38(dd, J = 7. 9, 1.8 Hz, 1H), 7. 32(dd, J = 7. 7, 

1.7 Hz, 1H), 7. 18(d, 7 = 8. 9 Hz, 1H), 6. 14(d, 7=5.4 

Hz, 1H), 3.37 - 3. 28(m, 3H), 2.75(s, 3H), 1. 50(d, J 

= 6.7 Hz, 3H); ESI MS m/z 365 [C21H2ON2O2S. + H] + ; HPLC 

97. 1%(AUC), tR = 8. 43 min.
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實施例 1190

9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3 -氟苯基)-8-超.基-6-甲基囈吩并

[2, 3-c]唆·#-4(5Η)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基2-(2-氟-4-(8 -甲氧基

. -6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗤咻-9 -基)苯

基)丙基胺基甲酸酯(120 mg, 0. 25 mmo 1)以BBrs( 1. 0 Μ於

CHzCk. 5 mL, 5 mmol)處理以獲得所望產物灰白色固體(39 

mg, 42%). Ή NMRC 500 MHz, CDsOD) 5 7. 64(dd, J = 5.4,

4. 6 Hz, 1H), 7. 57(t, 7=7.8 Hz, 1H), 7. 48(t, 7=7.8

Hz, 1H), 7. 22 - 7. 05(m, 3H), 6. 23(dd, J = 8.4, 5. 4

' Hz, 1H), 3. 61(dd, /=14.4, 7. 2 Hz, 1H), 3. 51 - 3. 23(m,

2H), 2. 57(s, 3H), 1. 52(t, J = 7. 0 Hz, 3H); ESI MS m/z
• 383 ［C21H19FN2O2S + H］ + ; HPLC 96. 1%(AUC), t« = 8. 85 min.

實施例 1133

9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-6-氯-8-每基嗟吩并［2, 3-c］嗤

<-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基 4-(6 -氯-8-甲氧基-4- 
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側氧基-4, 5-二氫瘗吩并[2, 3-c]唾喙-9-基)苯乙基胺基 

甲酸酯(79 mg, 0. 25 mmo 1)以 BBr3 (1. 0 Μ 於 CH2CI2. 9 mL, 

9 mmol)處理以獲得所望產物黃色固體(1 2 mg, 20%). Ή 

NMR( 500 MHz, CD3OD) & 7. 61(d, 7= 5. 4 Hz, 1H), 7. 49(d, 

J = 8. 1 Hz, 2H), 7. 31(d, J = 7. 0 Hz, 3H), 6. 10(d, J 

= 5.4 Hz, 1H), 3. 37 - 3. 27(m, 2H), 3. 12(t, 7 = 7. 6 Hz, 

2H); ESI MS m/z 371 [C19H15C1N2O2S + H] + ; HPLC 96. 9%(AUC), 

t r = 8. 8 3 m i n.

實施例 1142

9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-6-澳-8-疼基囈吩并[2, 3-c]

依照一般程序F，使第三丁基4-(6 -氯-8 -甲氧基-4- 

側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]唆啡-9-基)苯乙基胺基甲 

酸酯(410 mg, 0. 76 mmo 1)以 BBr3( 1. 0 Μ 於 CH2CI2, 1 0 mL, 

1 0 mmo 1)處理以獲得所望產物灰白色固體(58 mg, 18%): 'Η 

NMRC500 MHz, CD3OD) 5 7. 62(d, 7= 5. 4 Hz, 1H), 7. 53 - 

7. 45(m, 3H), 7. 31(d, 7 = 8. 1 Hz, 2H), 6. 10(d, 7=5.4 

Hz, 1H), 3. 31 - 3. 28(m, 2H), 3. ll(t, 7 = 7. 6 Hz, 2H); 

ESI MS m/z 415 [+ H] + ; HPLC 94. 9%(AUC), tR 

=9. 02 min.

實施例1176

5
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（R）-9-（4-（1 -胺基丙- 2-基）苯基）-6-澳-8-輕基藝吩并

鹽酸鹽

依照一般程序F，使（R）-第三丁基 2-（4-（8-甲氧基

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］ ^<-9-基）苯基）丙

基胺基甲酸酯(60 mg, 0.11 mmo 1)與 BBr3( 1. 0 Μ 於 CH2CI2,

6 mL, 6 mmol）反應以獲得所望產物灰白色固體（24 mg,

51%): 'HNMRC500 MHz, CDaOD) ά 7. 64(d, /= 5. 4 Hz, 1H),

7. 56(dd, J = 7.9, 1.9 Hz, 1H), 7. 50 7. 45(m, 2H),

7. 37(dd, J = 7. 9, 1.8 Hz, 1H), 7. 32(dd, J = 7. 7, 1. 7

Hz, 1H), 6. 12(d, 7=5.4 Hz, 1H), 3. 36 3. 18(m, 3H),

1.49(d, 7=6.5 Hz, 3H) ; ESI MS m/z 429 [C2oHi7BrN202S

+ H] + ; HPLC >99%(AUC), tR = 9. 30 min.

實施例 1136

9-（4-（1-胺基丙-2-基）苯基）-6-氯-8-每基囈吩并［2, 3-c］

依照一般程序F，使第三丁基2-（4-（6-氯-8-甲氧基

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗟咻-9-基）苯.基）丙基

胺基甲酸酯(40 mg, 0. 08 mmol)與 BBr3( 1. 0 Μ 於 CH2CI2. 3 
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mL, 3 mmol)反應以獲得所望產物黃色固體(13 mg, 40%): Ή 

NMR( 500 MHz, CDsOD) ά 7. 63(d, 7= 5. 4 Hz, 1H), 7. 56(dd, 

/=7.9, 1.8 Hz, 1H), 7. 48(dd, 7=7.8, 1.8 Hz, 1H), 

7. 40 - 7. 28(m, 3H), 6. 12(d, 7=5.4 Hz, 1H), 3. 29 -

3. 19(m, 3H), 1. 49(d, J = 6. 3 Hz, 3H) ; ESI MS m/z 385 

[C20H17CIN2O2S + H] + ; HPLC 99%(AUC), tR = 8. 12 min. 

實施例1132

(R)-6-氯-8-超基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)苯基)嗟吩并 

[2,3-c]唾啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使(R)-第三丁基1-(4-(6-氯-8-甲 

氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]磴啡-9-基)苯基) 

乙基(甲基)胺基甲酸酯(43 mg, 0. 09 mmol以BBrs( 1. 0 Μ 

於CH2C12, 4 mL, 4 mmol)處理以獲得所望產物白色固體(1 5 

mg, 45%): Ή NMR(500 MHz, CD3OD) ό 7. 69 - 7. 59(m, 3H), 

7. 45(ddd, J = 7. 0, 5. 8, 2. 1 Hz, 2H), 7. 30(s, 1H),

6. 03(d, 7= 5. 4 Hz, 1H), 4. 48(q, 7=6.9 Hz, 1H), 2. 72(s, 

3H), 1. 79(d, J = 6. 9 Hz, 3H): ESI MS m/z 385 

[C2oHi7ClN202S + H] + ; HPLC 97. 1%(AUC), tR = 8. 85 min. 

實施例 1219

9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-6-氯-8-翹基囈吩并
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［2, 3-c ］哇- 4( 5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基4-(6 -氯-8-甲氧基-4- 

側氧基-4, 5 -二氫囈吩并［2, 3-c］唾*# -9 -基)-2-氟苯乙基 

胺基甲酸酯(70 mg, 0. 14 mmo 1)以 BBrs( 1. 0 Μ 於 CH2CI2, 6 

mL, 6 mmo 1)處理以獲得所望產物白色固體(26 mg, 48%); Ή 

NMRC500 MHz, CDaOD) δ 7. 67(d, 7=5.4 Hz, 1H), 7. 51(t, 

J = 7. 7 Hz, 1H), 7. 30(s, 1H), 7. 17 - 7. ll(m, 2H),

6. 18(d, 7=5.4 Hz, 1H), 3. 35 - 3. 20(m, 2H), 3. 14 -

3. 04(m, 1H); ESI MS m/z 389 ［匕9山疋1 FN2O2S + H『；HPLC 

>99%(AUC), tR = 8. 93 min.

實施例 1228 

9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-8-超基-6-甲基嗟吩 

并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮 鹽酸鹽
«θ ・hci

依照一般程序F，使第三丁基2-(4-(8-甲氧基-6-甲 

基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］磴啡-9-基)苯 

基)-2-甲基丙基胺基甲酸酯(40 mg, 0. 08 mmo 1)以BBr3( 1. 0 

Μ於CH2C12. 4 mL, 4 mmol)處理以獲得所望產物棕 色固體
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(21 mg, 67%); NMR(500 MHz, CDsOD) 6 7. 64(d, 7=8.4

Hz, 2H), 7. 58(d, 7=5.4 Hz, 1H), 7. 36(d, 7=8.3 Hz, 

2H), 7. 09(s, 1H), 6. 18(d, 7= 5. 4 Hz, 1H), 3. 28(s, 2H),

2. 58(s, 3H), 1. 58(s, 6H); ESI MS m/z 379 [C22H22N2O2S 

+ H] + ; HPLC 96.5%(AUC), ΐκ = 9. 04 min.

實施例 1242

9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-8-^基-6-甲基囈吩并[2, 3-c]

依照一般程序F，使第三丁基1-(4-(8-甲氧基-6-甲 

基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]磴嚥-9-基)苯基)丙 

-2-基胺基甲酸酯(90 mg, 0.19 mmo 1)以 BBr3( 1. 0 Μ 於 

CH2C12, 8 mL, 8 mmol)處理以獲得所望產物淡棕 色固體(25 

mg, 5 3%): Ή NMR( 500 MHz, CDaOD) 5 7. 57(d, 7=5.4 Hz, 

1H), 7. 45(dd, J = 20. 6, 7. 8 Hz, 2H), 7. 32 - 7. 26(m,

2H), 7. 09(s, 1H), 6. 12(d, 7 = 5. 4 Hz, 1H), 3. 65(dd,

J - 13. 7, 6. 9 Hz, 1H), 3. 14 - 2. 99(m, 2H), 2. 57(s,

3H), 1. 41(d, 7=6.6 Hz, 3H) ; ESI MS m/z 365 [CzZNCbS

+ H] + ; HPLC 98. 6%(AUC), tR = 8. 68 min.

實施例 1191

9-(4-(2 -胺基乙基)苯基)-8-短基-6-甲基藝吩并[2,3-c]
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依照一般程序F，使第三丁基 4 -(8-甲氧基- 6 -甲基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］嗖嘛-9-基)苯乙基胺 

基甲酸酉旨(30 mg, 0. 06 mmo 1 以 BBr3( 1. 0 Μ 於 CH2CI2, 4 mL, 

4 mmol)處理以獲得所望產物淡黃色固體(20 mg, 90%): Ή 

NMR(500 MHz, CDaOD) 5 7. 55(d, 7=5.4 Hz, 1H), 7. 47(d, 

7=8.1 Hz, 2H), 7. 30(d, 7=8.1 Hz, 2H), 7. 07(d, J 

=0. 8 Hz, 1H), 6. 14(d, 7= 5. 4 Hz, 1H), 3. 34 - 3. 27(m, 

2H), 3. ll(t, 7 = 7. 5 Hz, 2H), 2. 57(s, 3H); ESI MS m/z 

351 ［C2oHi8N202S + H］ + ; HPLC 98. 4%(AUC), tR = 8. 32 min. 

實施例 1364

8-翹基-6-甲基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)囈吩并

鹽酸鹽

依照一般程存F，使8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(2-(甲 

基胺基)乙基)苯基)嚏吩并［2, 3-c］嗤啡-4(5H)-酮(32 mg,

0. 06 mmo 1 )以 BBr3( 1. 0 Μ 於 CH2CI2. 3 mL, 3 mmo 1 )處理 

以獲得所望產物淡黃 色固體(15 mg, 62%) : Ή NMRC500 MHz, 

CDsOD) <5 7. 55(d, 7=5.4 Hz, 1H), 7. 47(d, 7 = 8. 1 Hz,
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2H), 7. 34 - 7. 27(m, 2H), 7. 07(d, J = 0. 7 Hz, 1H),

6. 12(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 39(t, J = 7. 6 Hz, 2H),

3. 18 - 3. 10(m, 2H), 2. 79(s, 3H), 2. 57(s, 3H); ESI MS

m/z 365 [C21H20N2O2S + H] + ; HPLC >99%(AUC), tR = 8. 41 min.

實施例 1307

(R)-8-懇基-6-甲基- 9- (4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基)

嗟吩并[
H.C

h3c

2, 3-c] -4(5H)-酮 ，臭化氫鹽
HO ，HBr

oKCH3
wH

0

依照一般程序F，使(R)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基 

-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]嚨嘛-9-基)苯 

基)丙基(甲基)胺基甲酸酯(2. 08 g, 4. 23 mmol )以BBr3(l. 0 

Μ於CH2CI2, 40 mL, 40 mmol)處理以獲得所 望產物 黃色固 

體(1. 05 g, 65%); Ή NMRC 500 MHz, CDaOD) 5 7. 60 -

7. 54(m, 2H), 7. 46(dd, /=7.8, 1.9 Hz, 1H), 7. 37(dd, 

7 = 7. 9, 1. 8 Hz, 1H), 7. 31(dd, /=7.7, 1.7 Hz, 1H),

7. 08(d, J = 0. 8 Hz, 1H), 6. 16(d, J = 5. 4 Hz, 1H),

3. 37 - 3. 24(m, 3H), 2. 74(s, 3H), 2. 57(s, 3H), 1. 50(d, 

7=6.8 Hz, 3H); ESI MS m/z 379 [C22H22N2O2S + H] + ； HPLC 

>99%(AUC), tR = 8. 74 min.

實施例 1169

(R)-9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-M基-6-甲基嗟吩并

[2, 3-c ] -4(5H)-酮 澳化氫鹽
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依照一般程序F，使(R) -第三丁基 2-(4-(8 -甲氧基

-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗤嘛-9-基)苯

基)丙基(甲基)胺基甲酸酯(2. 20 g, 4. 60 mmo 1 )以BBr3( 1. 0 

Μ於CH2CI2, 50 mL, 50 mmo 1 )處理以獲得所望產物黃色固 

體(1.50 g, 73%): Ή NMR(500 MHz, CD3OD) 5 7. 58(d, J 

= 5.4 Hz, 1H), 7. 55(dd, 7=7.9, 1. 8 Hz, 1H), 7. 45(dd,

7 = 7. 8, 1.9 Hz, 1H), 7. 35(dd, /=7.9, 1.7 Hz, 1H),

7. 30(dd, J= 7. 7, 1. 6 Hz, 1H), 7. 08(d, /= 0.8 Hz, 1H),

6. 17(d, 7 = 5. 4 Hz, 1H), 3. 36 - 3. 19(m, 3H), 2. 57(d,

7=0.6 Hz, 3H), 1. 50(d, 7=6.4 Hz, 3H); ESI MS m/z 

365 [C21H2oN202S + H] + ; HPLC 98. 3%(AUC), tR = 8. 64 min. 

實施例587

第三丁基 4-(6-澳-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

[2,3-c.1墜麻-9-基)-2-氟苯乙基胺基甲酸酯
F

BocHN-Z

0

依照一般程序I，使第三丁基2-氟-4-(8-甲氧基-4-

側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嘩啡-9-基)苯乙基胺基

甲酸酯(1.1 g, 2. 3 mmo 1)與 NBS( 540 mg, 3. 1 mmo 1)反應 

S
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以獲得所望產物(920 mg, 70%)棕邑固體。ESI MS m/z 547

［C25H24BrFN2O4S + H］+ »

實施例 588

第三丁基 2 -(4 -(6-澳' - 8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯基)-2-甲基丙基胺基甲酸酯

ο

依照一般程序I，使第三丁基2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基

- 4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c] <-#-9-基)苯基)-2-甲基丙基

胺基甲酸酯(600 mg, 1. 3 mmo 1)與 NBS(330 mg, 1. 9 mmo 1) 

反應以獲得所望產物(350 mg, 51%)黃色固體： ESI MS 

m/z 557 [C27H29BrN2O4S + H?。

實施例 589

第三丁基 2-(4-(6-澳-甲氧基-4-側氧基-4, 5 -二氫囈吩

依照一般程序I，使第三丁基 2-(2-氟-4-(8 -甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唆唏-9-基)苯基)丙基 

胺基甲酸酯(500 mg, 1. 0 mmo 1)與 NBS(220 mg, 1. 2 mmo 1) 

反應以獲得所望產物(280 mg, 48%)棕色油。ESI MS m/z 561
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[C26H26BrFN204S + H]+.

實施例 590

第三丁基 4-（6-澳-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫藝吩并

［2,3-（:］磴啡-9-基）苯乙基胺基甲酸酯

BocHN
Br

依照一般程序I，使第三丁基 4-（8-甲氧基- 4 -側氧基

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唆啡-9-基）苯乙基胺基甲酸酯 

(600 mg, 1. 3 mmo 1)與 NBS(280 mg, 1. 5 mmol )反應以獲 

得所 望產物(410 mg, 60%)淡紅棕 色固體。ESI MS m/z 529 

[C25H25BrN2O4S + H]+.

實施例 591

（R）-第三丁基 2-（4-（6-漠-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫

囈吩并［2, 3-c］＜^-9-基）苯基）丙基胺基甲酸酯

ο

依照一般程序I，使（R）-第三丁基 2-（4-（8-甲氧基

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］磴啡-9-基）苯基）丙基

胺基甲酸酯(220 mg, 0. 39 mmo 1)與 NBS( 90 mg, 0. 51 mmol ) 

反應以獲得所望產物(60 mg, 28%)淡紅色油：ESI MS m/z 

543 [C26H27BrN2O4S + H]+。
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實施例 592

第三丁基2-氟-4-(8-甲氧基-6 -甲基-4-側氧基-4, 5-二氫

依照一般程序I，使第三丁基 4-(6 -澳-8 -甲氧基-4- 

側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嚨啡-9-基)-2-氟苯乙基 

胺基甲酸酯(300 mg, 0. 55 mmo 1)與三甲基硼氧煙三聚物 

(207 mg, 1.65 mmo 1)及 Pd(pph3)4(63 mg, 0. 05 mmo 1) 

反應以 獲得所 望產物(1 55 mg, 58%)棕 色固體。ESI MS m/z 

483 ［C26H27FN2O4S + H］+。

實施例 593

第三丁基 2-(2-氟-4-(8 -甲氧基-6 -甲基-4-側氧基-4, 5 -

依照一般程序I，使第三丁基2-(4-(6-澳-8 -甲氧基

二氫囈吩并 ［2,3-c］瘦啡-9 -基)苯基)丙基胺基甲酸酯
F h3coOXch3

£

0

- 4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］磴啡-9-基)-2-氟苯基)

丙基胺基甲酸酯(282 mg, 0. 50 mmo 1與三甲基硼氧煙三聚 

物(170 mg, 1.35 mmo 1)及 Pd(pph3)4(50 mg, 0. 04 mmo 1 ) 

反應以獲得所望產物(130 mg, 52%)黃色固體。ESI MS m/z
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497 [C27H29FN2O4S + 。

實施例 1216

9-（4-（2-胺基乙基）-3-氟苯基）-8-甲氧基-6-甲基囈吩并

鹽酸鹽

依照一般程序C，使第三丁基 2-氟-4-（8-甲氧基-6- 

甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］磴啡-9-基）苯乙

基胺基甲酸酯(50 mg, 0.10 mmo 1)與TFA( 2 mL)反應以獲 

得所望產物(32 mg, 80%)黃色固體NMR(500 MHz, CD3OD) 

5 7. 62(d, 7=5.4 Hz, 1H), 7. 48(dd, 7 = 9. 7, 6. 1 Hz,

1H), 7. 29(s, 1H), 7. 08(ddd, 7=9.0, 6. 2, 1. 6 Hz, 2H),

6. 12(d, 7=5.4 Hz, 1H), 3. 75(s, 3H), 3. 34 - 3. 27(m,

1H), 3.27 - 3. 06(m, 3H), 2. 64(s, 3H); ESI MS m/z 383 
• [C2皿 19FN2O2S + H] + ; HPLC 97.6%(AUC), tR = 9. 22 min.

實施例 1161

（R）-9-（4-（l-胺基丙-2-基）苯基）-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］

依照一般程序C，使（R）-第三丁基 2-（4-（8-甲氧基
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-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]嚨啡-9-基)苯基)丙 

基胺基甲酸酯(200 mg, 0. 55 mmol)與TFA(10 mL)反應以 

獲得所望產物(51 mg, 26%)白色固體：Ή NMRC500 MHz, 

CDsOD)(5 7. 61 - 7. 44(m, 4H), 7. 39(d, 7=9.1 Hz, 1H), 

7. 30(ddd, J = 13.2, 7. 9, 1.7 Hz, 2H), 6. 00(d, 7=5.4 

Hz, 1H), 3. 33 - 3. 18(m, 3H), 1. 49(d, 7=6.6 Hz, 3H); 

ESI MS m/z 365 [C21H20N2O2S + H] + ; HPLC 97. 6%(AUC), tR 

=8. 88 min 

實施例 1305

(R)-9 -(4-(1 -胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基-6-甲基嚏吩 

并[2, 3-c] -4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序C，使(R)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基 

- 6-甲基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]唾麻-9 -基)苯 

基)丙基胺基甲酸酯(1.5 g, 3. 1 mmo 1)與 TFA( 30 mL)反應 

以獲得所望產物(520 mg, 47%)黃色固體：勺NMR(500 MHz, 

CD3OD) δ 7. 56(d, 7=5.4 Hz, 1H), 7. 50(dd, J = 7.8, 

1.8 Hz, 1H), 7. 45(dd, 7=7.7, 1. 9 Hz, 1H), 7. 28(ddd, 

J = 9. 4, 7. 0, 1. 7 Hz, 3H), 6. 01(d, J = 5. 4 Hz, 1H),

3. 75(s, 3H), 3. 36 - 3. 18(m, 3H), 2. 64(s, 3H), 1. 48(d, 

7=6.6 Hz, 3H) ; ESI MS m/z 379 [C22H22N2O2S + H] + ; HPLC 

99%(AUC), tR = 8. 81 min.
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實施例 1201

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-6-氯-8-甲氧基囈吩并

［2, 3 - c］唾-4(5H)-酮 鹽酸鹽

ο

依照一般程序C，使(R) -第三丁基2-(4-(6-氯-8-甲 

氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］瘦嘛-9-基)苯基) 

• 丙基胺基甲酸酯(60 mg, 0.12 mmol )與 TFA(4 mL)反應以 

獲得所望產物(28 mg, 52%)黃色固體：Ή NMRC500 MHz, 

CDaOD) b 7.61(d, /= 5.4 Hz, 1H), 7. 54 - 7. 50(m, 2H), 

7. 48(dd, J = 7.8, 1.7 Hz, 1H), 7. 32 - 7.255, 2H),

- 5. 97(d, 7=5.4 Hz, 1H), 3. 76(s, 1H), 3. 29 - 3. 17(m,

_ 3H), 1. 48(d, J = 6. 5 Hz, 2H); ESI MS m/z 399

［C2H9CIN2O2S + H「； HPLC >99%(AUC), tR = 9. 65 min.

. 實施例 1298

(R)-8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基) 

藝吩并［2, 3-。］唆啡-4(511)-酮 鹽 酸鹽

依照一般程序C，使(R)-第三丁基 2-(4-(8 -甲氧基

-6-甲基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］磴嘛-9-基)苯 

基)丙基(甲基)胺基甲酸酯(600 mg, 1. 2 mmol)與TFA(20 mL) 

s
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反應以獲得所望產物(330 mg, 69%)淡黃色固體：Ή 

NMRC500 MHz, CD3OD) 5 7. 56(d, 7= 5. 4 Hz, 1H), 7. 52(dd, 

J = 7. 9, 1.9 Hz, 1H), 7. 47(dd, J = 7. 7, 1.9 Hz, 1H), 

7.28(ddd, J = 14. 7, 7. 9, 1.7 Hz, 3H), 6. 00(d, 7=5.4 

Hz, 1H), 3. 36 - 3. 26 (m, 3H), 2. 76(s, 3H), 2. 64(s, 3H),

1. 48(d, 7=6.7 Hz, 3H); ESI MS m/z 393 [C23H24N2O2S + 

H] + ; HPLC 98.6%(AUC), tR = 8. 96 min.

實施例 594

(斤)-第三丁基2-(4-(6-氯-8 -甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫

口塞吩并[2, 3-c]嗤啡-9-基)苯基)丙基胺基甲酸酯

依照一般程序使(斤)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唾啡-9-基)苯基)丙 

基胺基甲酸酯(400 mg, 0. 86 mmo 1)與 NCS(138 mg, 1.03 

mmol)反應以獲得所望產物(210 mg, 49%)棕色固體。ESI 

MS m/z 499 ［C26H27C1N2O4S + H?。

實施例 595

第三丁基 4-(6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫瘗吩并

［2,3-c］嚨啡-9-基)苯乙基胺基甲酸酯

BocHN

0
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依照一般程序Η，使第三丁基4 - ( 8 -甲氧基- 4 -側氧基 

-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]唆啡-9-基)苯乙基胺基甲酸酯 

(200 mg, 0. 43 mmol)與 NCS( 68 mg, 0. 52 mmo 1 )反應以獲 

得所望產物(79 mg, 38%)棕色固體。 ESI MS m/z 485 

[C25H25CIN2O4S + Η ]+ °

實施例 596

第三丁基 2-(4-(6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

苯基)丙基胺基甲酸酯

依照一般程序使第三丁基2-(4-(8-甲氧基-4-側

- 氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2,3-c]嗤啡-9 -基)苯基)丙基胺基

甲酸酯(180 mg, 0. 39 mmo 1)與 NCS( 57 mg, 0. 42 mmo 1)反 

應以獲得所望產物(110 mg, 56%)淡黃色固體。ESI MS m/z 

. 499 [C26H27CIN2O4S + H]+。

實施例 597

(R)-第三丁基1-(4-(6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囉吩并[2, 3-c]^-#-9-基)苯基)乙基(甲基)胺基甲酸酯

依照一般程序使(R)-第三丁基1-(4-(8-甲氧基
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-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗤麻-9-基)苯基)乙基

(甲基)胺基甲酸酯(200 mg, 0. 43 mmo 1)與 NCS(69 mg, 0. 5 2 

mmol)反應以獲得所望產物(43 mg, 20%)淡黃色固體。ESI 

MS m/z 499 ［C26H27C1N2O4S + H］ + .

實施例 598

第三丁基 4-(6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3~c］嗟啡-9 -基)-2 -氟苯乙基胺基甲酸酯

依照一般程序使第三丁基 2 -氟-4-(8-甲氧基-4 - 

側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆嘛-9 -基)苯乙基胺基甲 

酸酯(300 mg, 0. 64 mmo 1)與 NCS( 94 mg, 0. 71 mmol )反應 

以獲得所望產物(150 mg, 46%)黃色固體。ES I MS m/z 503 

［C25H24CIFN2O4S + H?。

實施例 373

9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］墜

對於 2-(4-(8-甲 氧基-4-側氧基-4,5-二氫嗟吩并

［2,3-门唆啡-9-基)苯基)丙睛(1.4g, 4. 0 mmol)於甲苯 
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(10 mL)的溶液，於 0 °C 添加 BH3 · THF (1. 0 Μ 於 THF, 1 0 mL, 

10 mmo 1)，將反應物加溫至室溫5並加熱回流4小時。將 

反應物藉由添加0 °C的甲醇(1 mL)淬滅。將得到的混合物 

濃縮，並以製備性HPLC純化(C18二氧化矽，乙睛/水(有 

0. 05% TFA)梯度)。將所望產物溶於HC1水溶液，於高真空 

濃縮及乾燥以獲得所望產物(352 mg, 24%)棕色固體：ESI 

MS m/z 365 [C21H20N2O2S + H]+ °

實施例 1 Π 2

9-(4-(1-( 甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8- 基嗟吩并 

[2, 3-c] -4(5Η)-酮 鹽酸鹽

ο

依照實施例1 387概述的程序，使9-(4-(1-胺基丙-2- 

基)苯基)-8-殘基囈吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮鹽酸鹽

(15 mg, 0. 040 mmo 1)與三聚甲醛(4.0 mg, 0.13 mmo 1)反 

應，於純化後將所得的材料如一般程序D-2所揭示，轉換 

為鹽酸鹽，以獲得所望產物(12 mg, 75%)淡黃色固體：Ή 

NMRC500 MHz, CDsOD) ό 7.66 - 7. 51(m, 3H), 7. 47 - 

7. 30(m, 3H), 7. 18(d, J = 8.9 Hz, 1H), 6. 12(d, 7=5.4 

Hz, 1H), 3. 67 - 3. 57(m, 1H), 3. 51 - 3. 38(m, 2H),

2. 95(d, J = 16. 0 Hz, 6H), 1. 49(d, J = 6. 5 Hz, 3H); ESI 

MS m/z 379 [C22H22N2O2S + H] + ; HPLC >99%(AUC), tR = 8. 46

min.

S
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實施例 1126

(R)-6-氯-9-(4-(1 -(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-每基嗟吩

并[2,3-c]嚨啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照實施例1 387概述的程序，使(R)-9-(4-(1-胺基乙 

基)苯基)-6-氯-8-翹基囈吩并[2, 3-cM'#-4(5H)-酮鹽酸 

鹽(120 mg, 0. 32 mmol )與三 聚甲醛(29 mg, 0. 97 mmo 1) 

反應，純化後將得到的材料如一般程序D-2揭示，轉換為 

鹽酸鹽以獲得所望產物(21 mg, 16%)淡黃色固體：Ή 

NMRC500 MHz, CD3OD) δ 7. 71(dd, J = 10. 5, 7. 8 Hz, 2H), 

7. 64(d, 7-5.4 Hz, 1H), 7. 47(t, /=7.1 Hz, 2H), 7. 31(s, 

1H), 6. 01(d, 7=5.4 Hz, 1H), 4. 66(q, 7=6.9 Hz, 1H), 

2.97(s, 3H), 2. 86(s, 3H), 1. 86(d, 7=7.0 Hz, 3H). ESI 

MS m/z 399 [C21H19C1N2O2S + ΗΓ; HPLC 97.5%(AUC), tR =

9. 96 min.

(R)-9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8-幾基嚏吩并

實施例 1188

[2, 3-c] -4(5H)-酮 鹽酸鹽
h3c h3c j -

H3C

〜HO »HC1

0
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依照實施例1 387概述的程序，使(R)-8-甲氧基 

-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基)囈吩并［2,3-c］唾啡 

-4(5H)-酮鹽酸鹽(40 mg, 0.11 mmo 1)與三聚甲醛(7 mg, 

0. 21 mmol)反應，於純化後將所得材料如一般程序D-2揭 

示轉換為鹽酸鹽以獲得所望產物(28 mg, 67%)白色固體：勺 

NMR(500 MHz, CDsOD) 5 7. 65 - 7.52(m, 3H), 7.44 - 

7. 32(m, 3H), 7. 18(d, 7 = 8. 9 Hz, 1H), 6. 12(d, 7=5.4 

Hz, 1H), 3. 62(d, J = 3. 1 Hz, 1H), 3. 46(dd, J = 13.2,

4. 7 Hz, 2H), 2.97(s, 3H), 2. 94(s, 3H), 1. 49(d, /=6.6 

Hz, 3H); ESI MS m/z 379 ［C22H22N2O2S + H］ + ; HPLC >99%(AUC), 

tR = 8.57 min.

實施例 1193

9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2 -基)-3 -氟苯基)-8-短基-6 -甲 

基囈吩并［2, 3-c］磴嘛-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照實施例1387概述的程序，使9-(4-(1-胺基丙-2- 

基)-3-氟苯基)-8-鏗基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］嗟 

-4( 5H)-酮 鹽酸鹽(30 mg, 0. 08 mmo 1)與三聚甲醛(9 mg, 

0. 31 mmol)反應，於純化後將所得材料如一般程序 D-2 

揭示轉換為鹽酸鹽以獲得所望產物(25 mg, 75%)淡黃色固 

體：Ή NMR(500 MHz, CDaOD) 0 7.67- 7. 51(m} 2H),

5
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7. 26 - 7. 10(m, 2H), 7. 08(dd, J = 1. 6,

6. 20(dd, J = 8.1, 5. 4 Hz, 1H), 3. 88

3. 0

ESI MS

2. 96(m, 6H), 2. 57(s, 3H), 1.57 

m/z 411 [C23H23FN2O2S + H] + ； HPLC

9. 14 min.

實施例 1347

0. 8 Hz, 1H),

3. 40(m, 3H),

1.46(m, 3H);

>99%(AUC), ΐκ

（R ） - 6 -氯-9-（4-（1 -（二甲基胺基）丙-2-基）苯基）-8-輕.基

囈吩并[2, 3 - c]°^麻-4(5H)-酮 鹽酸鹽 

h3c 理 ho .HC1
N

h3c C1

NH

Ο

依照實施例1387概述的程序，使（R）-9-（4-（1-胺基丙

-2-基）苯基）-6-氯-8-短基囈吩并［2, 3-c］唾啡-4（5Η）-酮

鹽酸鹽(30 mg, 0.10 mmol)與三聚甲醛(6 mg, 0.20 mmol )

反應，於純化後將所得材料如一般程序D-2揭示轉換為鹽

酸鹽以獲得所望產物（12 mg, 29%)黃色固體：Ή NMRC500

MHz, CDsOD) ά 7.66 -

Hz, 1H), 7. 40 - 7. 27(m,

3. 62(dd, /= 12.2, 8. 9

7. 57(m, 2Η), 7. 55(d, 7 = 7. 8 

3H), 6. 07(d, 7=5.4 Hz, 1H),

Hz, 1H), 3. 46(ddd, J = 11. 7, 

9. 3, 6. 3 Hz, 2H), 2. 98(s, 3H), 2. 94(s, 3H), 1. 48(d,

J = 6. 5 Hz, 3H); ESI MS m/z 413 [C22H21CIN2O2S + H] + ; HPLC 

>99%(AUC), tR = 9. 46 min.

實施例 1379

（R） - 9-（4 -（1-（乙基（甲基）胺基）丙-2 -基）苯基）-8-幾.基

S
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- 6-甲基嗟吩并［2, 3-c］^-#-4(5H)-酮 鹽酸鹽
HO ・HC1 
bcH,

H3C ho ・HC1

依照實施例1387概述的程序，使((R)-8-短基-6-甲 

基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基)囉吩并[2,3-c]唆 

-4(5H)-酮鹽酸鹽(15 mg, 0. 04 mmol)與乙醛(5 uL, 

0. 08 mmo 1)反應5於純化後將所得材料如一般程序 D-2 

揭示轉換為鹽酸鹽以獲得所望產物(8 mg, 50%)黃色固體： 

Ή NMRC 500 MHz, CDaOD) (5 7.66 - 7. 49(m, 3H), 7. 42 - 

7. 27(m, 2H), 7. 08(s, 1H), 6. 13(dd, J = 19. 9, 5. 4 Hz, 

1H), 3. 70(dd, J = 12.8, 10. 3 Hz, 1H), 3. 58 - 3. 14(m, 

4H), 2. 91(d, J = 23.4 Hz, 3H), 2.57(s, 3H), 1. 49(dd, 

J = 6. 8, 3. 3 Hz, 3H), 1. 36(dt, J = 12. 8, 7. 3 Hz, 3H); 

ESI MS m/z 407 [C24H26N2O2S + H] + ; HPLC >99%(AUC), tR = 

9.16 min.

實施例 1324 

(R)-9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8-超基-6-甲 

基嗟吩并[2, 3-c]<-#-4(5H)-酮 鹽酸鹽
h3c ho ・hci

依照實施例1 387概述的程序，使(R)-9-(4-(l-胺基

丙-2-基)苯基)-8- Μ基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］哇啡
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-4(5H)-酮 澳化氫鹽(100 mg, 0. 26 mmo 1 )與三聚甲醛(24 

mg, 0. 80 mmo 1) 反應，於純化後將所得材料如一般程序 

D-2揭示轉換為鹽酸鹽以獲得所望產物(34 mg, 34%)白色 

固體：Ή NMRC500 MHz, CDsOD) 5 7.61 - 7. 55(m, 1H),

7. 53(dd, /=7.8, 1.8 Hz, 1H), 7. 36(dd, /=7.9, 1. 7 

Hz, 1H), 7. 31(dd, 7 = 7.7, 1.7 Hz, 1H), 7. 08(s, 1H), 

6. 12(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 61(dd, J = 12.3, 9. 3 Hz, 

1H), 3. 45(dt, 7=9.1, 6. 2 Hz, 2H), 2. 97(s, 1H), 2. 94(s, 

1H), 2. 57(s, 1H), 1.48(d, J = 6. 6 Hz, 1H) ; ESI MS m/z 

393 [C23H24N2O2S + H] + ; HPLC >99%(AUC), tR = 8. 90 min. 

實施例 1306

(R)-8 -超基-6 -甲基- 9- (4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基) 

囈吩并[2, 3-c]<^-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序 D-3，使(R)-8-惫基-6-甲基 

-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基)藝吩并［2, 3-c］磴啡 

-4(5H)-酮渙化氫鹽(120 mg, 0.26 mmol )於 HC1 水溶液(100 

mmol)並於室溫攪拌濃縮2小時，於高真空濃縮及乾燥以獲 

得所望產物鹽酸鹽。將所望產品於高真空乾燥以獲得所望 

產物淡黃色固體(27 mg, 28%): NMR(500 MHz, CDsOD) δ

7. 61 - 7. 53(m, 2H), 7. 46(dd, J = 7. 8, 1.8 Hz, 1H),

7. 36(dd, J = 7.9, 1.6 Hz, 1H), 7. 31(dd, J = 7.7, 1. 7
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Hz, 1H), 7. 08(s, 1H), 6. 16(d, 7=5.4 Hz, 1H), 3. 41 -

3. 24(m, 3H), 2. 74(s, 3H), 2. 57(s, 3H), 1. 50(d, 7=6.8 

- Hz, 3H); ESI MS m/z 379 [C22H22N2O2S + H] + ; HPLC

,.98. 7%(AUC), tR = 8. 82 min.

實施例 408

N-第三丁基-4-(8-甲 氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

[2, 3-c]唆啡 ~

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唾

- 啡-4(5H)-酮(5.0 g, 1 6 mmol)與 4-(N -第三丁基胺磺醯

. 基)苯基有機硼酸(5.4 g, 21 mmo 1)反應以獲得所望產物

(4. 3 g, 60%)黃色固體：ESI MS m/z [ C22H22N2O4S2 + Η]+ θ

• 實施例 409

9 - (1Η - °5Ι哇-6-基)-8 -甲氧基囈吩并[2, 3~c]磴啡-4 (5 Η)-

依照一般程序Β，使9-澳-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］睦

-4(5H)-酮(100 mg, 0. 32 mmol)與 6-(4,4,5,5-四甲基 
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-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)- 1H-0引。坐(120 mg, 0. 48 mmo 1) 

反應以獲得所望產物(35 mg, 31%)棕色固體：ESI MS m/z 

348 [CisHi.NaOzS + H]l

實施例 169

9-[4-(2-胺基乙基)苯基]-8-甲氧基瘗吩并[2, 3-c]唆啡

依照一般程序C，使第三丁基4-(8-甲氧基-4-側氧基 

-4, 5-二氫瘗吩并[2, 3-c]嗤啡-9-基)苯乙基胺基甲酸酯 

(310 mg, 0. 69 mmol)與TFA(2 mL)反應以獲得所望產物(220 

mg, 90%)灰白色固體：Ή NMRC500 MHz, DMSO-de) δ 

7. 91(s, 1Η), 7. 91(br s, 2H), 7. 71(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 

7. 52(d, J = 9. 1 Hz, 1H), 7. 40(m, 3H), 7. 22(d, J = 8. 1 

Hz, 2H), 5. 80(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 68(s, 3H),

3. 20 - 3.17(m, 2H), 3. 02 - 2. 99 (m, 2H) ； ESI MS m/z 351 

[C2oHi8Nz02S + H] + ; HPLC 98. 8%(AUC), tR = 8. 32 min. 

實施例 145

9-(4 - {3-[2-(二乙基胺基)乙基胺基]丙氧基}苯基)-8-甲 

氧基嗟吩并[2, 3-c ]< *# -4 (5H)-酮

402



1503323

Η

CH3

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］唆

啡-4(5H)-酮(100 mg, 0. 33 mmol)與 2 - 二乙基

-N2-{3-[4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2- 二氧雜硼烷-2-基)

苯氧基]丙基}乙-1, 2-二胺(250 mg, 0. 67 mmol )反應以獲 

得所望產物(58 mg, 37%)棕 色固體：P NMRC500 MHz, CDaOD) 

(5 7. 56(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 52(d, J = 9. 1 Hz, 1H),

7. 36(d, J = 9. 1 Hz, 1H), 7. 18(d, J = 8. 6 Hz, 2H), 7. 12(d,

J = 8. 6 Hz, 2H), 6. ll(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 25(t, J

= 5.7 Hz, 2H), 3. 74(s, 3H), 3. 74 - 3. 43(m, 4H), 3. 42(t,

J = 7. 4 Hz, 2H), 3. 34 - 3. 33(m, 4H), 2. 35 - 2. 25(m, 2H),

1. 37(t, J = 7. 3 Hz, 6H) ; ESI MS m/z 480 [C27H33N3O3S + 

• H] + ; HPLC 98. 6%, tR = 8. 42 min.

實施例 41 0

第三丁基 4-[4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

[2, 3-c]嗟嘛-9-基)苯基]哌口井-1-竣酸酯

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］嗖

< -4(5H)-酮(80 mg, 0. 26 mmol)與第三丁基
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4-［4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基)苯基］哌 

哄-1 -竣酸酯(170 mg, 0. 44 mmo 1)反應以獲得所望產物(68 

mg, 32%)黃色固體：ESI MS m/z 492 ［C27H29N3O4S + 。

實施例 411

8-甲氧基-9-［4-(哌哄-1-基)苯基］。塞吩并［2, 3-c］磴啡

依照一般程序C，使第三丁基 4-［4-(8-甲氧基-4-側 

氧基-4, 5-二氫藝吩并［2, 3-c］唆嘛-9-基)苯基］哌哄-1- 

竣酸酯(160 mg, 0. 33 mmo 1)與TFA( 4 mL)反應以獲得所望 

產物(23 mg, 22%)淡黃色固體：P NMR( 500 MHz, DMSO-de) 

<5 11. 84(s, 1H), 8. 72(s, 2H), 7. 76(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 

7. 49(d, J = 9. 0 Hz, 1H), 7. 37(d, J = 9. 1 Hz, 1H), 

7. 20 - 7. 03(m, 4H), 5. 95(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 68(s, 

3H), 3. 52 - 3. 41(m, 4H), 3. 31(s, 4H)。

實施例 412

8-甲氧基-9-{4-［4-(甲基磺醯基)哌π#-1-基］苯基}囈吩并 

［2, 3-c ］唆啡-

4(5Η)-酮
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對於8-甲氧基- 9-[4-(哌阱-1-基)苯基]囈吩并[2, 3-c] 

唾·#-4(5H) - 酮(89 mg, 0. 23 mmo 1)於二氯甲烷(2 mL)的溶 

液'添加Ν, N-二異丙基乙胺(0.42 mL, 0. 68 mmo 1)及甲

烷磺醯氯(45 /ί L, 0. 27 mmol)，將該反應混合物攪拌1 

• 小時。將該反應混合物以水淬滅並分層。將水層以乙酸乙

酯萃取，將合併的有機層以Na2S04乾燥，過濾、濃縮'將

殘渣以製備性HPLC(C18二氧化矽，乙睛/水，有0.05%

TFA梯度)純化以獲得所望產物(72 mg, 68%)棕色固體：ESI

MS m/z 470 [C23H23N3O4S2 + Η]* °

實施例 41 3

第三丁基 4-(8-甲氧基-2-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫噬吩

并[2,3-c]墜啡-9-基)节基胺基甲酸酯

依照一般程序B A，使9-澡-8-甲氧基-2-甲基囈吩并

[2,3-c]墜麻-4(5H)-酮(100 mg, 0. 31 mmol)與 4-[(第三 

丁氧基幾基胺基)甲基]苯基有機硼酸(120 mg, 0. 40 mmol)

反應以提供所望產物(80 mg, 55%)棕色固體：ES I MS m/z

451 [C25H26N2O4S + H]+。

s
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實施例 414

N-［4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嗟啡

-9-基)苯基］甲烷磺醯胺

依照一般程序B之步驟1，使9-澳-8-甲氧基囉吩并 

［2, 3-c ］隆啡-4( 5H) - 酮(50 mg, 0.10 mmol)與 4-(甲基磺 

醯胺)苯基有機硼酸(52 mg, 0. 24 mmol)反應以獲得所望產 

物(40 mg, 62%)棕色固體：ESI MS m/z 400 ［ C19H16N2O4S2 +

。

實施例 41 5

第三丁基 1-［4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并 

［2,3-c］嗤啡-9 -基)苯基］乙基胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9-澡-8 -甲氧基嗟吩并［2,3-c］唾 

啡-4(5H)-酮(600 mg, 2.0 mmo1)與第三丁基 

1-［4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基］ 

乙基胺基甲酸酯(340 mg, 39%)反應棕色固體：ESI MS m/z 

451 ［C25H26N2O4S +

實施例 416

8-甲氧基-9-{4-［1-(哌噪-1-基)乙基］苯基}藝吩并［2, 3-c］
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嗥 -4(5H)-酮

依照一般程序B，使9-澡-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］瘦 

麻 - 4(5H) - 酮(150 mg, 0. 48 mmo 1)與 4- ［ 1 -(哌噪-1 - 基)乙 

基］苯基有機硼酸(170 mg, 0. 73 mmol)反應以獲得所望產 

物(10 mg, 5%)黃色固體：Ή NMRC500 MHz, CD3OD) (5 

7. 74 - 7. 66(m, 2H), 7. 62 - 7. 53(m, 2H), 7. 49 - 7. 34(m, 

3H), 5. 94(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 61(q, J = 6. 9 Hz, 1H),

2-［2-氟-4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］ 

囈啡-9-基）苯基］乙睛

3. 86 一 3.78(m, 1H), 3. 76(s, 1H), 3. 47(d, J = 12. 6 Hz,

1H), 3.10- 2.98(m, 1H), 2. 96 - 2.82(m, 1H),

2. 11 - 1. 91 (m, 2H), 1. 89(d, J = 7. 0 Hz, 2H),

1. 85 - 1. 70(m, 1H).

實施例 417

依照一般程序使9 -澳-8 -甲氧基嗟吩并［2,3-c］唾

-4（5H）-酮（ 350 mg, 1. 1 mmol）與 2 - ［2 - 氟-4-（4, 4, 5, 5-

四甲基-1,3,2 -二氧雜硼烷-2 -基）苯基］乙睛（440 mg, 1. 7

407
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mmol）反應以獲得所望產物（400 mg, >99%）棕色固體：ESI

MS m/z 365 [C20H13FN2O2S +

實施例 265

9 - [4-（2 -胺基乙基）-3 -氟苯基]- 8-甲氧基囈吩并[2,3-c]

對於 2 - ［ 2 -氟-4-(8 -甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫口塞吩 

并［2,3-c］唆啡-9-基)苯基］乙 Μ (49 mg, 0.14 mmol)於甲 

苯的溶液(3 mL) 5添加硼烷(1.0 Μ於THF, 3. 0 mL, 0. 30 

mmo 1)，將反應物加熱回流3小時。將反應混合物冷卻為 

室溫，濃縮並將殘渣以製備性HPLC純化。將殘渣溶於HC1 

水溶液，於高真空濃縮及乾燥以提供鹽酸鹽(4. 5 mg, 9%) 

棕色固體：P NMR(500 MHz, CD3OD) 5 7. 63(d, J = 5. 4 

Hz, 1H), 7. 56(d, J = 9. 0 Hz, 1H), 7. 50(t, J = 7. 8 Hz, 

1H), 7. 40(d, J = 9. 1Hz, 1H), 7.11-7. 05(m, 2H), 6. ll(d, 

J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 76(s, 3H), 3. 25 - 3. 08(m, 4H),

2. 75(br s, 3H); ESI MS m/z 369 ［C2H7FN2O2S + H?; HPLC 

95. 0%(AUC), tR = 7. 89 min.

實施例 418

(S)-第三丁基1 - ［4-(8 -甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩 

并［2, 3-c ］睦啡-
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依照一般程序B，使9-澳-8 -甲氧基嗟吩并［2, 3-c］囈 

麻-4（5H）-酮（280 mg, 0. 89 mmol）與（S）-第三丁基 

1-［4-（4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基）苯基］

乙基胺基甲酸酯(320 mg, 1. 1 mmol)反應以獲得所望產物

(220 mg, 55%)白色固體：ESI MS m/z 351 [C25H26N2O4S - 

Boc ] *。

實施例 232

（S）-9-［4-（1-胺基乙基）苯基］-8-甲氧基囉吩并［2, 3-c］唆

依照一般程序C，使（S）-第三丁基1 - ［ 4- （8-甲氧基

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]唾啡-9-基)苯基]乙 

基胺基甲酸酯(90 mg, 0.12 mmol )與 TFA( 3 mL)反應以獲 

得所望產物(11 mg, 15%)灰白色固體：'H NMR( 500 MHz, 

CD3OD) ά 7. 65 - 7. 62(m, 2H), 7. 56 - 7. 54(m, 2H), 

7.40 - 7.38(m, 3H), 6. 04(d, J = 5. 5 Hz, 1H), 4. 62(q, 

J = 7.0 Hz, 1H), 7. 73(s, 3H), 1. 77(d, J = 6. 9 Hz, 3H); 

ESI MS m/z 351 [C20H18N2O2S + H] + ; HPLC 97. 6%(AUC), tR =

s
409



1503323

8. 33 min.

實施例 216

8-甲氧基-9- {4 - [1-(毗咯唳-1-基)乙基]苯基}嗟吩并

[2,3-(?]唾啡-4(511)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序B，使9-漠-8-甲氧基嗟吩并[2, 3-c]<

-4(5Η)-酮(120 mg, 0. 39 mmo 1)與 4- [ 1 -(毗咯 口定-1- 

基)乙基]苯基有機硼酸(170 mg, 0. 77 mmol )反應以獲得所 

望產物(70 mg, 45%)白色固體：Ή NMR(500 MHz, CD3OD) 

ά 7. 69 - 7. 67(m, 2H), 7. 60(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 56(d, 

J = 9. 0 Hz, 1H), 7. 44 - 7. 40(m, 3H), 5. 96(d, J = 5. 4 

Hz, 1H), 4. 54(q, J = 6. 8 Hz, 1H), 3. 89 - 3. 84(m, 1H),

3. 76(s, 3H), 3. 38 - 3. 16(m, 3H), 2. 29 - 2. 00(m, 4H),

1. 87(d, J = 6. 9 Hz, 3H); ESI MS m/z 405 [C24H24N2O2S + 

H] + ; HPLC >99%, tR = 8. 98 min.

實施例 41 9

8-甲氧基-9-{4-[l-(哌哽-1-基)乙基]苯基}嗟吩并[2, 3-c] 

嗟啡-4(5H) -酮
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依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基嚏吩并［2, 3-c］唆

-酮(150 mg, 0. 48 mmo 1 )與 4- ［ 1 -(哌吹-1 - 基)乙

基］苯基有機硼酸(170 mg, 0. 73 mmol)反應以獲得所望產 

物(10 mg, 5%)黃色固體：Ή NMR(500 MHz, CDaOD) 5

7. 74 - 7. 66(m, 2H), 7. 62 - 7. 53(m, 2H), 7. 49 - 7. 34(m,

3H), 5. 94(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 61(q, J = 6. 9 Hz, 1H),

3. 86 - 3. 78(m, 1H), 3.76(s, 1H), 3. 47(d, J = 12. 6 Hz,

1H), 3.10-2. 98(m, 1H), 2. 96 - 2. 82(m, 1H),

2.11- 1. 91(m, 2H), 1. 89(d, J = 7. 0 Hz, 2H),

1.85- 1.70(m, 1H).

實施例 420

. 2-[2-氟-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]

隆麻-9 -基)苯基]乙睛

依照一般程序B之步驟1，使9-澳-8-甲氧基囈吩并 

[2, 3-c]磴啡-4(5H)-酮(350 mg, 1. 1 mmol)與 2- [ 2-氟 

-4-(4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基]乙精 

(440 mg, 1. 7 mmol )反應以獲得所望產物(400 mg, >99%)
S
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棕色固體：ESI MS m/z 365 ［C20H13FN2O2S + Η?.

實施例 421

9-［4-(3-胺基丙基)苯基］-8-甲氧基。塞吩并［2, 3-c］唾啡

依照實施例 265概述的程序，使3-［4-(8-甲氧基-4- 

側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］隆啡-9-基)苯基］丙睛 

(250 mg, 0. 69 mmo 1)與硼烷(1. 0 Μ 於 THF, 1 0 mL, 1 0 mmo 1 ) 

反應以獲得所望產物(150 mg, 60%)棕 色油：ESI MS m/z 365 

［C21H20N2O2S + ΗΓ。

實施例 274

(R)-9-［4-(l-胺基乙基)苯基］-8-甲氧基嚏吩并［2, 3-c］唆 

<-4(5H)-酮鹽酸鹽

依照一般程序C，使(R)-第三丁基 1-［4-(8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆麻-9-基)苯基］乙 

基胺基甲酸酯(50 mg, 0.11 mmo 1)與TFA( 3 mL)反應以獲 

得所望產物(11 mg, 26%)灰白色固體：Ή NMR(500 MHz, 

CDsOD) 5 7. 63 - 7. 62(m, 2H), 7. 56 - 7. 55(m, 2H),
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7. 40 - 7. 37(m, 3H), 6. 04(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 62(q,

J = 6. 9 Hz, 1H), 3. 79(s, 3H), 2. 77(br s, 3H), 1. 76(d, 

• J = 6. 9 Hz, 3H) ; ESI MS m/z 351 [CzoHibNMzS + H] + ; HPLC 

.,98. 7%(AUC), tR = 8. 24 min.

實施例 422

（R）-第三丁基 l-［4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

并［2, 3-c］嘩啡-9-基）苯基］乙基胺基甲酸酯
BocHN 〜H3CO

h3c

0

依照一般程序B之步驟

［2, 3-c］磴·#-4（5Η）-酮（480 

基 1-［4-（4, 4, 5, 5-四甲基- 

基］乙基胺基甲酸酯（800 mg,

1，使9-澳-8-甲氧基囈吩并 

mg, 1. 5 mmo 1）與（R）-第三丁

1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基）苯

2. 3 mmol ）反應以獲得所望產

物(410 mg, 59%)棕色固體：ESI MS m/z 451 [C25H26N2O4S + 

• H] + .

實施例 423

2-[4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]嗤唏

-9-基）苯基］-2-甲基丙睛

依照一般程序B 使9-澳-8 -甲氧基嗟吩并［2,3-c］唾

啡-4(5H)-酮(380 mg, 1. 2 mmol )與 2-甲基
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-2 - [4-(4,4,5,5 -四甲基-1,3,2 -二氧雜硼烷- 2-基)苯基] 

丙睛(500 mg, 1. 9 mmol )反應以獲得所望產物( 260 mg, 56%) 

棕色固體：ESI MS m/z 375 [C22H18N2O2S + H]+.

實施例 424

9-［4-（1-胺基-2-甲基丙-2-基）苯基］-8-甲氧基嗟吩并

酮

依照實施例 2 65概述的程序，使2 - ［4-（8 -甲氧基-4-

側氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］磴咻-9-基）苯基］-2-甲基

丙睛(250 mg, 0.67 mmo 1)與硼烷反應(1.0 Μ 於 THF, 1 0 mL,

10. 0 mmol)以獲得所望產物(100 mg, 40%)黃色固體：ESI

MS m/z 379 [C22H22N2O2S + 。

實施例 425

9-{3-氟- 4-［（3-幾基毗咯唳-1-基）甲基］苯基}-8-甲氧基

囈吩并［2, 3-c］ -4（5H）-酮

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］＜

-4（5H）-酮（180mg, 0.58 mmo 1 ）與 1-［2 - 氟-4-（4, 4, 5, 5-

四甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基）节基］毗咯吹-3 -醇（280
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mg, 0. 87 mmol)反應以獲得所望產物(130 mg, 48%)棕色固 

體：Ή NMR(500 MHz, CDaOD) ά 7. 79 - 7. 72(m, 1H),

• 7. 66(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 58(d, J = 9. 1 Hz, 1H), 7. 42(d,

. J = 9. 1 Hz, 1H), 7. 33 - 7. 21(m, 2H), 6. 09(td, J = 5. 3,

2.4 Hz, 1H), 4. 75 - 4. 53(m, 3H), 3. 91 - 3. 66(m, 4H), 

3. 66 - 3. 34(m, 3H), 2. 55 - 2. 44(m, 1H), 2. 28 - 2. 15(m, 

1H), 2. 14 - 2. 04(m, 1H)。

實施例 426

第三丁基5-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c] 

唾啡-9-基)-2, 3-

二氫-1H-^P -2-基胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］嚨 

啡-4(5H) - 酮(1.1 g, 3. 6 mmol)與第三丁基 5-澳-2,3-二 

氫- 1H-苛-2-基胺基甲酸酯(2.0 g, 5. 6 mmol)反應以獲得 

所 望產物(250 mg, 15%)棕 色 固體：ESI MS m/z 363 

［C26H26N2O4S + Η - 100］+。

實施例 427

1-［4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］墜嘛 

-9-基)苯基］環丙睛

S
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依照一般程序B，使1-(4-澳苯基)環丙睛(1. 5 g, 7. 1 

mmol)與雙戊醯二硼(2.7 g, 1 0 mmo 1)反應以提供粗製有機 

硼酸酯，再與9-渙-8 -甲氧基囈吩并［2, 3-c］唾啡-4(510-

酮(1.3 g, 4. 2 mmo 1)反應以獲得所望產物(378 mg, 29%) 

白色固體：ESI MS m/z 373 ［C22Hi6N 202S + H］+。

實施例 428

第三丁基 7-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

嗤啡-9-基)-3,4-二氫異墜啡-2(1H)-轅酸酯

依照一般程序B，使9-湊-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唾 

酮(1 g, 3. 3 mmol)與第三丁基 7-(4, 4, 5, 5-四 

甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)-3, 4-二氫異隆啡- 2(111)- 

竣酸酯(1.8 g, 5. 0 mmo 1 )反應以獲得所望產物(720 mg, 

48%)棕色固體：ESI MS m/z 463 ［C26H26N2O4S + H「。

實施例 429

8-甲氧基-9-(1, 2, 3, 4-四氫異唆啡-7-基)囈吩并［2, 3-c］

-酮

ς
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- 依照一般程序C，使第三丁基7-(8 -甲氧基-4-側氧基

. -4,5-二氫嗟吩并［2,3-c］嚨1#-9 -基)-3,4-二氫異墜啡

-2(1H)-竣酸酯(260 mg, 0. 53 mmo 1)與 TFA(5 mL)反應以 

獲得所望產物(180 mg, 20%)白色固體：Ή NMRC 500 MHz,
• CDsOD) ό 7. 61 - 7. 56(m, 1H), 7. 55(dd, J = 9. 0, 3. 2 

Hz, 1H), 7. 44(d, J = 7. 8 Hz, 1H), 7. 41 - 7. 36(m, 1H), 

7. 22(d, J = 7. 8 Hz, 1H), 7. 16(s, 1H), 6. 13(d, J = 5. 4

Hz, 1H), 4. 42(s, 2H), 3. 73(s, 3H), 3. 68 - 3. 54(m, 2H),

3. 29 - 3. 20(m, 2H)。

實施例 430

第三丁基1 - ［2 -氟-4 -(8 -甲氧基-4 -側氧基-4, 5-二氫u塞吩

并［2, 3-c ］嗤啡-

9-基)苯基］乙基胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基藝吩并［2, 3-c］磴

-4(5H)-酮(800 mg, 2. 6 mmoL)與第三丁基 1-［2 - 氟

-4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基)苯基］乙基 

胺基甲酸酯(1.4 g, 3. 9 mmo 1)反應以獲得所望產物(480 mg, 
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40%)棕色固體：ESI MS m/z 469 ［ C25H25FN2O4S + H? ° 

實施例 431

3-［4-(8-甲 氧基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唆啡

-9-基)苯基］丙睛

依照一般程序B，使9-漠-8 -甲氧基囈吩并［2, 3-c］睦 

^-4(5Η) -酮(400 mg, 1. 3 mmo 1 )與 3- ［ 4-(4, 4, 5, 5-四甲 

基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷- 2-基)苯基］丙Μ ( 600 mg, 1. 9 

mmol)反應以獲得所望產物(320 mg, 69%)棕 色固體：ESI MS 

m/z 361 ［C21H16N2O2S + H?。

實施例 432

9-(4-乙醯基苯基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］嗤嘛-4(5Η)-

酮

依照一般程序Β，使9-渙-8-甲氧基嚏吩并［2, 3-c］唆

-4( 5H)-酮(1.0 g, 3. 2 mmo 1)與 1 -［4-(4, 4, 5, 5-四甲基 

-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基)苯基］乙酮(1.2 g, 4. 8 mmol)

反應以獲得所望產物(520 mg, 46%)棕色固體：Ή NMR(500 

MHz, CD3OD) 5 8. 16(d, J = 8. 1 Hz, 2H), 7. 61 - 7. 54(m, 

2H), 7. 45 - 7. 39(m, 3H), 6. 05(d, J - 5. 4 Hz, 1H),
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3.75(s, 3H), 2. 71(s, 3H)。

實施例 433

9-{4-[l-(環戊基胺基)乙基]苯基}-8-甲氧基囈吩并

[2, 3-c]唆-4(5H)-酮

Ο

依照一般程序Ε，使N-[l-(4-澳苯基)乙基]環戊胺 

( 600 mg, 2. 3 mmo 1)與雙戊醯二硼(410 mg, 1. 6 mmo 1)反 

應以獲得粗製有機硼酸酯，再與9-澳-8-甲氧基嚏吩并

[2, 3-c]磴啡-4(5H)-酮(250 mg, 0. 81 mmol)反應以獲得所 

望產物(330 mg, 97%)棕色固體：Ή NMR(300 MHz, CDaOD) 

ό 7. 73 - 7. 64(m, 2H), 7. 60 - 7. 50(m, 2H),

7. 47 - 7. 34(m, 3H), 6. 01(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 57(q,

• J = 6. 8 Hz, 1H), 3. 74(s, 3H), 3. 62 - 3. 45(m, 1H),

2.30-2.02(m, 2H), 1.93 - 1. 85(m, 2H), 1. 81(d, J = 6. 7

Hz, 3H), 1.77- 1. 51(m, 4H)。

實施例 434

第三丁基 l-[4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

[2, 3-c]睦麻-9-基)苯基]丙基胺基甲酸酯
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依照一般程序使9-?Μ· -8-甲氧基嗟吩并[2, 3-c]«t 

啡-4(5H)-酮(1.1 g, 3.7 mmol) 與第 三丁基 

1-[4-(4,4,5,5-四甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基)苯基]
« .

丙基胺基甲酸酯(2.0 g, 5. 5 mmol)反應以獲得所望產物 

(1. 2 g, 68%)白色固體：ESI MS m/z 465 [C26H28N2O4S + H?。 

實施例 337

9-[4-(1-胺基丙基)苯基]-8-甲氧基囈吩并[2, 3-c] <

依照一般程序C，使第三丁基 1-［4-(8 -甲氧基-4-側 

氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯基］丙基胺基 

甲酸酯(30 mg, 0. 064 mmo 1 )與TFA( 2 mL)反應以獲得所 

望產物(17 mg, 72%)白色固體：Ή NMR(500 MHz, CDsOD) 

δ 7. 64 - 7. 57(m, 2H), 7. 54(d, J = 2. 0 Hz, 1H), 7. 53(d, 

J = 1. 6 Hz, 1H), 7. 39 - 7. 35(m, 3H), 5. 98(d, J = 5. 4 

Hz, 1H), 4. 32(q, J = 5. 1 Hz, 1H), 5. 53(s, 3H),

2. 17 - 2. 07(m, 2H), 1. 03(t, J = 7. 4 Hz, 3H); ESI MS m/z 

365 ［C21H2oN202S + H］ + ; HPLC >99%(AUC), ts = 9. 47 min. 

實施例 435

(S)-第三丁基l-［4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩 

并［2, 3-c］瘦啡-9-基)苯基］乙基胺基甲酸酯
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依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基囈吩并[2, 3-c]磴 

啡-4(5H)-酮(760 mg, 2. 4 mmol)與(S)-第三丁基 

1-[4-(4,4,5,5 -四甲基-1,3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基]乙

基胺基甲酸酯(1. 3 g, 3. 7 mmol)反應以獲得所望產物(730 

mg, 66%)淡黃 色固體：ESI MS m/z 451 [C25H26N2O4S + H]+。 

實施例 436

9-{4-[1-(二甲 基胺基)乙基]苯基}-8-甲氧基囈吩并

[2, 3-c]墜-4(5H)-酮

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基藝吩并[2, 3-c]磴

• ·#-4(5Η)-酮(1.5 g, 4. 8 mmol)與 4 - [1-(二甲基胺基)乙

基]苯基有機硼酸(1.5 g, 6. 3 mmol)反應以獲得所望產物 

(1. 1 g, 58%)白色固體：ESI MS m/z 379 [C22H22N2O2S + H]+。

實施例 139

第三丁基 {1 - [4-(8-甲氧基-4 -側氧基-4,5-二氫囈吩并

[2, 3-c]唾啡-9 -基)节基]

哌咗-4-基}甲基胺基甲酸酯
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依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］^

啡-4(5H)-酮(110 mg, 0. 31 mmol)與 4-({4-[(第三丁乙

基羨基胺基)甲基］哌碇-1-基｝甲基)苯基有機硼酸(80 mg,

0. 26 mol)反應以獲得所望產物(25 mg, 20%)黃色玻璃：F

NMRC500 MHz, CDaOD) 5 7. 69 - 7. 66(m, 2H),

7. 57 - 7.54(m, 2H), 7. 41 - 7. 38(m, 3H), 5. 96 - 5. 95(m,

1H), 4. 48 - 4. 44(m, 2H), 3. 75(s, 3H), 3. 70 - 3. 64(m,

2H), 3. 27 - 2. 91(m, 4H), 2. 25 - 1. 95(m, 2H), 1.57(s,

1H), 1. 52 - 1. 42(m, 10 H); ESI MS m/z 5 34 [C30H35N3O4S

+ H]+; HPLC 97.6%(AUC), tR = 14. 10 min.

實施例 437

(E)-第三丁基l-［3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

4-基胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9-,臭- 8 -甲氧基囈吩并［2, 3-c］瘦

■# -4(5H)-酮(180 mg, 0. 48 mmol)與(E)- 第三丁基

1-[3-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷- 2-基)烯丙基]

哌唳-4 -基胺基甲酸酯(100 mg, 0. 32 mmo 1)反應以獲得所 

望產物(86 mg, 57%)棕 色固體：ESI MS m/z 470 [C25H31N3O4S
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+ H]+。

實施例 152

• (E)-9-[3-(4-胺基哌唳-1-基)丙-1 -烯基]-8-甲氧基嚏吩

依照一般程序C，使(E) -第三丁基1 - [3-(8 -甲氧基
• -4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并[2, 3-c]唆啡-9-基)烯丙基] 

哌噪-4 -基胺基甲酸酯(40 mg, 0. 085 mmo 1 )與 TFA( 1 mL) 

反應以獲得所望產物(15 mg, 86%)黃色固體：Ή NMRC500

MHz, CDsOD) 5 7. 94(d, J = 5. 3 Hz, 1H), 7. 86(d, J =

- 5. 3 Hz, 1H), 7. 34(d, J = 9. 1 Hz, 1H), 7. 24(d, J = 9. 1

. Hz, 1H), 7. 06(d, J = 16. 0 Hz, 1H), 6. 14 - 6. 08(m, 1H),

4. 12(d, J = 7. 1 Hz, 2H), 3. 84(br s, 2H), 3. 55(br s,

• 1H), 3. 26(br s, 3H), 2. 38(d, J = 13. 3 Hz, 2H),

2. 12 - 2. 07(m, 2H), 1. 35 - 1. 31(m, 1H), 0. 96 - 0. 90(m, 

1H); ESI MS m/z 370 [C2oH23N302S + H] + ; HPLC 95. 6%(AUC), 

tR = 6. 78 min.

實施例 164

9-{4-[(二甲基胺基)甲基]苯基}-8-甲氧基藝吩并[2, 3-c] 

哇啡- 4(5H) -酮
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依照實施例 460概述的程序，使9-［4-(胺基甲基)苯

基］-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮(100 mg, 0. 27

ramol)與甲醛反應(37% 於水，20 mg, 0. 67 mmol)以獲得獲 

得所望產物(45 mg, 47%): Ή NMR(500 MHz, CD3OD) 6 

7. 67(d, J = 8. 2 Hz, 2H), 7. 58 - 7. 54(m, 2H),

7. 42 - 7. 38(m, 3H), 5. 96(d, J = 5. 5 Hz, 1H), 4. 47(s, 

2H), 3. 75(s, 3H), 2. 98(s, 6H) ; ESI MS m/z 365 

[C21H20N2O2S + H] + ; HPLC >99%(AUC), tR = 8. 50 min.

實施例 438

9-{4-［(二乙基胺基)甲基］苯基}-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］

逢-4(5H)-酮

依照一般程序E，使N-(4-澳节基)-N-乙基乙胺( 200 mg,

0. 83 mmol )與雙戊醯二硼(230 mg, 0.91 mmol )反應以獲得 

粗製有機硼酸酯，再與9-澳-8-甲氧基嗟吩并［2,3-c］唾啡 

-4(5H)-酮(260 mg, 0. 83 mmol )反應以獲得所望產物(58 mg, 

25%)白色固體：F NMR( 500 MHz, CD3OD) 5 7. 69(d, J = 8. 2

Hz, 2H), 7. 60 - 7. 54(m, 2H), 7. 46 - 7. 43(m, 2H), 7. 41(d,

J = 9. 1 Hz, 1H), 5. 99(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 50(s, 2H),
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3. 75(s, 3H), 3. 41 - 3. 32(m, 4H), 1. 44(t, J = 7. 3 Hz, 

6H) °

實施例 188

8-甲氧基-9-{4-［（甲基胺基）甲基］苯基}嗟吩并［2, 3-c］哇

依照一般程序E，使1-（4-，臭苯基）-N-甲基甲胺（200 mg,

1. 0 mmo 1 )與雙戊醯二硼(280 mg, 1. 1 mmo 1)反應以獲得粗 

製有機硼酸酯，再與9-澳-8 -甲氧基嗟吩并［2,3-c］嗖·# 

~4(5H) -酮(310 mg, 1. 0 mmol)反應以獲得所望產物(145 mg,

- 42%)白色固體：中 NMR( 500 MHz, CDsOD) 5 7. 65(d, J =

. 8. 1 Hz, 2H), 7. 58 - 7. 52(m, 2H), 7. 42 - 7. 35(m, 3H),

6. 02(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 33(s, 2H), 3. 73(s, 3H), 

. 2.83(s, 3H)。

實施例 439

第三丁基 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

嗤啡-9-基）节基胺基甲酸酯

依照一般程序B 使9-澳-8 -甲氧基囈吩并［2, 3-c ］

-4(5H)-酮(150 mg, 0. 48 mmol）與4-［（第三丁氧基辣基
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胺基)甲基］苯基有機硼酸(180 mg, 0. 73 mmol)反應以獲得

所望產物(180 mg, 83%)棕色固體：ESI MS m/z 437

［C24H24N2O4S + Η］* °

實施例 440

9-{4-［(異丙基胺基)甲基］苯基}-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］

唾 -4(5H)-酮

依照一般程序E，使N-(4 -澳节基)丙-2-胺(200 mg, 

0. 88 mmol)與雙戊醯二硼(240 mg, 0. 96 mmol )反應以獲 

得粗製有機硼酸酯，再與9-澳-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］＜ 

啡-4(5H)-酮(270 mg, 0. 88 mmol)反應以獲得所望產物

實施例 269

(190 mg, 57%)淡棕色固體： Ή NMR( 500 MHz, CD3CD2OD) δ

7. 68 -7. 63(m, 2H), 7. 56 --7. 49(m, 2H), 7. 41 - 7. 345,

3H), 6. 04(dd, J = 5. 4, 2. 4 Hz, 1H), 4. 33(s, 2H),.

3. 72 -3. 67(m, 3H), 3. 56 -3. 50(m, 1H), 1.45(dd, J =

6. 6, 2. 2 Hz, 6H)。

9-{4-［(乙基胺基)甲基］苯基}-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］隆

-4(5H)-酮 鹽酸鹽
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. 依照一般程存E，使N-(4-湊节基)乙胺(300 mg, 1. 4

mmo 1)與雙戊醯二硼(390 mg, 1. 5 mmo 1 )反應以獲得粗製有 

機硼酸酯，再與9-,臭- 8-甲氧基囈吩并]2,3-。]磴啡-4(511)- 

酮(430 mg, 1. 4 mmol)反應以獲得所望產物(160 mg, 31%)

• 棕色固體：P NMR( 500 MHz, CDsOD) ό 7. 67(d, J = 8. 1 

Hz, 2H), 7. 57 - 7. 54(m, 2H), 7. 39 - 7. 36(m, 3H), 6. 03(d, 

J = 5. 5 Hz, 1H), 4. 34(s, 2H), 3. 72(s, 3H), 3. 23(q, J 

=7. 3 Hz, 2H), 1. 97(s, 2H), 1. 42(t, J = 7. 3 Hz, 3H); 

ESI MS m/z 365 [C21H20N2O2S + H] + ; HPLC >99%(AUC), tR =

8.61 min.

實施例 441

(E)-第三丁基 l-［3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩

并［2,3-c］唆麻-9-基)烯丙基］哌噪-3 -基胺基甲酸酯

依照一般程序B，使9-澡-8 -甲氧基嗟吩并［2, 3-cJ^t

< -4(5H)-酮(530 mg, 1. 7 mmol)與(E)-第三丁基 

1-［3-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)烯丙基］ 

哌唳-3 -基胺基甲酸酯(320 mg, 0. 88 mmol )反應以獲得所
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望產物(190 mg, 47%)淡棕色固體：ESI MS m/z 456

[C24H29N3O4S + H]+。

實施例 442

第三丁基 4-(6-氟-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

[2, 3-c]嗤啡-9-基)节基胺基甲酸酯

依照一般程序 B，使 9-澳-6-氟-8-甲氧基囈吩并 

[2, 3-c ]唾啡-4(5H)-酮(150 mg, 0.50 mmo 1)與第三丁基 

4-(4, 4, 5, 5 -四甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基)节基胺基 

甲酸酯(200 mg, 0. 60 mmol )反應以獲得所望產物(1 00 mg, 

48%)棕色固體：ESI MS m/z 455 [C24H23FN2O4S + 。

實施例 257

9-[4-(胺基甲基)苯基]-6-氟-8-甲氧基藝吩并[2, 3-c]< 

■#-4(5H) -酮 鹽酸鹽
h2n h3co

依照一般程序D-1，使第三丁基 4-(6 -氟-8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]磴啡-9-基)节基胺基 

甲酸酯(1 5 mg, 0.030 mmol )與 HC1 ( 2 N in 二乙基 ether, 

1. 5 mL)反應以獲得所望產物(10 mg, 90%)白色固體：Ή 

NMRC 500 MHz, CD3OD) δ 7.63(d, J = 8. 1 Hz, 2H),
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7. 58(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 36(d, J = 8. 1 Hz, 2H), 7. 32(d,

J = 12. 7 Hz, 1H), 6. 04(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 27(s, 2H),

• 3. 72(s, 3H); ESI MS m/z 355 [C19H15FN2O2S + H] + ; HPLC

99%(AUC), t« = 10. 64 min.

實施例 443

9 - {4 - [1 -(二甲基胺基)乙基]苯基} _ 6, 7-二氟-8-甲氧基囈

4(5H)-酮

依照一般程序B，使9-澡-6, 7 -二氟-8 -甲氧基囈吩并

[2,3-(：]磴啡- 4(5H)-酮(150 mg, 0. 40 mmo 1 )與 4-[1-(二 

甲基胺基)乙基]苯基有機硼酸(120 mg, 0. 50 mmol)反應以 

獲得所 望產物(55 mg, 35%)灰白色固體：ESI MS m/z 415 

[C22H20F 2N2O2S + Η ]+ °

實施例 444

9 - {4 - [2-(二甲基胺基)乙基]苯基}-8-甲氧基囈吩并

[2, 3-c]唾啡-4(5Η)-酮

依照實施例 460概述的程序，使9-[4-(2-胺基乙基)

苯基]-8-甲氧基囈吩并[2, 3-c]嚨啡-4(5Η)-酮(100 mg,
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0. 30 mmo 1 )與甲醛反應(100 mg, 1. 0 mmo 1)以獲得所望產 

物(85 mg, 84%)白色固體：勺 NMR( 500 MHz, CD3CN + D2O) ό

7. 54 - 7. 50(m, 2H), 7. 42(d, J = 7. 8 Hz, 2H), 7. 32(d,
L ♦

J = 9. 1 Hz, 1H), 7. 13(d, 7. 8 Hz, 2H), 5. 83(d, J = 5. 3 

Hz, 1H), 3. 69(s, 3H), 3.43 - 3.40 5, 2H), 3.16- 3. 13(m, 

2H), 2. 92(s, 6H).

實施例 445

9-(4-胺基-3-甲氧基苯基)-8-甲氧基嗟吩并［2,3-c］噬啡 

-4(5H)-酮

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基嚏吩并［2, 3-c］＜

-4(5H)-酮(100 mg, 0. 30 mmol)與 2- 甲氧基 

-4 -(4, 4, 5, 5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯胺(150 

mg, 0. 50 mmo 1)反應以獲得所望產物(64 mg, 60%)棕色固 

體：中 NMRC 500 MHz, CD3OD) ό 7. 61(d, J = 5. 3 Hz, 1H), 

7. 58 - 7. 53(m, 2H), 7. 41(d, J = 5.3 Hz, 1H), 7. 16(s, 

1H), 7. 01(d, J = 5. 3 Hz, 1H), 6. 09(d, J = 5. 1 Hz, 1H),

3. 93(s, 3H), 3. 77(s, 3H)。

實施例 222

9 - {4 - ［1-(二甲基胺基)乙基］苯基}-6 -氟-8-甲氧基囈吩并

［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽
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F

依照一般程序 B，使 9-漠- 6 -氟-8 -甲氧基嗟吩并

[2, 3-ο]<·#-4(5Η)~酮(100 mg, 0. 30 mmo 1)與 4-[1-(二

甲基胺基）乙基］苯基有機硼酸（100 mg, 0. 45 mmo 1)反應以

獲得所望產物（49 mg, 41%）白色固體： Ή NMRC500 MHz,

DMSO-de) ό 10. 28(s, 1H), 7. 77(d, J = 5. 4 Hz, 1H),

7. 71(q, J = 8. 0 Hz, 2H), 7. 46(d, J 12. 8 Hz, 1H),

7. 38(d, J = 8. 2 Hz, 2H), 5. 69(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 64(t,

J = 6. 0 Hz, 1H), 3. 71(s, 3H), 2. 82(d, J = 4. 2 Hz, 3H),

2. 70(d, J = 4. 4 Hz, 3H), 1. 74(d, J = 6. 8 Hz, 3H); ESI

MS m/z 397 [C22H21FN2O2S + t r = 9. 8 5H]+; HPLC >99%(AUC),

min.

實施例 446

第三丁基｛l-［2-氟-4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈

吩并［2, 3-c］哇嘛-9-基）节基］哌噪-4-基｝甲基胺基甲酸酯

BocHN

依照一般程序 B，使9-澳-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］嘩

<-4(5H)-酮(100 mg, 0.30 mmo 1 )與第三丁基｛1 - [ 2 -氟 

-4-（4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷- 2-基）节基］哌唳
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-4-基｝甲基胺基甲酸酯(150 mg, 0. 36 mmol)反應以獲得所

望產物(81 mg, 49%)黃 色固體：ESI MS m/z 552 [C30H34FN3O4S

+ ΗΓ。

實施例 447

第三丁基 ［5-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］嗟啡-9-基)囈吩-

2-基］甲基胺基甲酸酯

BocHN

依照一般程序使9-澳-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］＜

-4(5H)~ 酮(150 mg, 0. 48 mmo 1)與 5 - [(第三丁氧基隸.基

胺基)甲基］嗟吩-2-基有機硼酸(1 30 mg, 0. 53 mmo 1)反應

以獲得所 望產物(30 mg, 18%)灰白色固體：'HNMR(500 MHz,

CDsOD) δ 7. 74(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 56(d, J - 9. 1

Hz, 1H), 7. 36(d, J = 9. 1 Hz, 1H), 6. 49(d, J = 3. 1 Hz,

1H), 6. 40(br s, 1H), 6. 01(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 27(s,

2H), 3. 82(s, 3H), 1. 39(s, 9H) °

實施例 448

2-氟基乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫

囈吩并［2, 3-c］唆啡-

9-基)苯磺醯胺
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依照一般程序E，使4-澳-2 -氟- N- (2-幾.基乙基)苯磺 

醯胺(3. 30 mg, 1. 1 mmol)與雙戊醯二硼反應(300 mg, 1. 2 

mmol)以獲得粗製有機硼酸酯'再與9-澡-8-甲氧基噬吩并

[2, 3-c]唆-4(5H)-酮(310 mg, 1. 0 mmo 1 )反應以獲得所 

望產物(68 mg, 13%) 灰白色固體：Ή NMR(300 MHz, 

DMSO-de) 5 11. 95(s, 1H), 8. 04(t, J = 5. 8 Hz, 1H),

Hz, 1H), 3. 72(s, 3H), 3. 46(q, J = 6. 2 Hz, 2H), 3. 05(m,

7. 93(t, J = 7. 8 Hz, 1H), 7. 93(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 57(d,

J = 9. 1 Hz, 1H), 7. 49 - 7. 43(m, 2H), 7. 30(dd, J = 8. 0,

1. 5 Hz, 1H), 5. 89(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 78(t, J = 5. 6

2H)。

實施例 449

• 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唾啡-9-

基)-N,N-二甲基苯磺醯胺

依照一般程序B 5使9-湊-8-甲氧基嚏吩并［2,3-c］哇

-4(5H)-酮(10 0 mg, 0. 32 mmo 1 )與 Ν, N-二甲基

-4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯磺醯胺

(110 mg, 0. 35 mmol)反應以獲得所望產物(33 mg,粗製)

S
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棕色固體：ESI MS m/z 415 [C20H18N2O4S2 + H]+ °

實施例 450

N-（2-幾基乙基）-4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

[2, 3-c]^<-9-基）苯磺醯胺

依照一般程序B，使9-澳-8-甲氧基0塞吩并［2, 3-c］唾 

■# -4(5H)-酮(50 0 mg, 1. 5 mmol)與 N_(2- 翹基乙 

基)-4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯磺 

醯胺(450 mg, 1. 5 mmo 1 )反應以獲得所望產物(1 3 0 mg, 20%) 

灰白色固體：P NMR(300 MHz, DMSO-de) d 11. 93(s, 

1H), 7. 94(d, J = 8. 4 Hz, 2H), 7. 78 - 7. 74(m, 2H), 

7. 58 - 7. 42(m, 4H), 5. 74(d, J = 5.4 Hz, 1H), 4. 78(t, 

J = 5. 6 Hz, 1H), 3. 71(s, 3H), 3. 45(q, J = 6. 1 Hz, 2H),

2. 93(q, J = 6. 2 Hz, 2H) °

實施例 333

N-(2-氟乙基)-4-(8- f氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并 

［2, 3-c］瘦啡-9 -基)苯磺醯胺

對於N-（2-罐基乙基）-4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二

氫囈吩并[2, 3-c] < -9-基）苯磺醯胺（120 mg, 0. 28 
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mmo 1 )於二 氯甲烷(10 mL)及THF(6 mL)的溶液，於-78 °C 

氮氣下5添加 DAST(89 mg, 0. 56 mmol)，將反應混合物

- 於-78 °C攪拌2小時，並回溫至室溫，再攪拌16小時。

. 將反應混合物濃縮並將殘渣以管柱層析純化(二氧化矽凝 

膠，乙酸乙酯/己烷梯度)。將獲得的粗製殘渣於二氯甲烷

* 中磨碎並過濾以獲得所望產物(90 mg, 75%)灰白色固體：Ή

NMR(500 MHz, DMSO-de) ό 11. 92(s, 1Η), 8.10(t, J =

5. 9 Hz, 1H), 7. 95(d, J = 8. 4 Hz, 2H), 7. 76(d, J - 5. 4
• Hz, 1H), 7. 56(d, J = 9. 1 Hz, 1H), 7. 51(d, J = 8. 4 Hz,

2H), 7. 43(d, J = 9. 2 Hz, 1H), 5. 75(d, J = 5. 4 Hz, 1H),

4. 51(t, J = 4. 9 Hz, 1H), 4. 42(t, J = 4. 9 Hz, 1H), 3. 71(s, 

3H), 3. 24(q, J = 5. 2 Hz, 1H), 3. 19(q, J = 5. 2 Hz, 1H);

- ESI MS m/z 433 [CzoHwFNzChS? + H] + ; HPLC 93. 4%(AUC),

. =15.64 min.

實施例 4 51

. 第三丁基 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c] 

唾啡-9-基)节基胺基甲酸酯

BocHN _H3CC\

依照一般程序E，使第三丁基 4-澳茉基胺基甲酸酯 

(2. 9 g, 10 mmo 1)與雙戊醯二硼反應(2.8 g, 11 mmo 1 )以 

獲得粗製有機硼酸酯，再與9-澡-8-甲氧基嗟吩并[2, 3-c] 

唾嘛-4(5H)-酮(2. 8 g, 9. 0 mmo 1 )反應以獲得所望產物
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(2. 7 g, 68%)棕 色固體：ESI MS m/z 437 [C24H24N2O4S + H]+。 

實施例 452

第 三丁基 4-(6-澳-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并 

[2, 3-c] < -

對於第三丁基 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩 

并[2, 3-c] < # -9-基)节基胺基甲酸酯(29 mg, 0. 055 

mmol)於 DMF ( 1 mL)的溶液添加 N-》臭琥珀 醯亞胺(12 mg, 

0. 066 mmol)，將反應混合物於室溫攪拌1小時，於5 0 °C 

加熱2小時。將反應混合物濃縮，並將殘渣以製備性TLC(二 

氧化矽，甲醇/二氯甲烷梯度)純化以獲得所望產物(10 mg, 

35%): ESI MS m/z 516 [C24H23BrN2O4S + 。

實施例 453

第三丁基 2-[4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并 

[2, 3-c]^<-9-基)苯基]

丙-2-基胺基甲酸酯

依照一般程序E，使第三丁基2-(4臭苯基)丙-2-基

胺基 甲酸酯(160 mg, 0. 50 mmol)與雙戊 醯二硼(140 mg, 
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0. 55 mmol)反應以獲得粗製有機硼酸酯，再與 9-澳-8-甲 

氧基囈吩并[2, 3-c ]嗟·#-4 (5H) - 酮(140 mg, 0. 45 mmo 1) 

反應以獲得所望產物(110 mg, 4 7%)棕色固體：ESI MS m/z 

465 [C26H28N2O4S + H]+。

實施例 454

第三丁基 4-(6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

[2, 3-c]唆啡-

9-基)节基胺基甲酸酯

將第三丁基 4-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二氫囈吩并

[2,3 - c]唆啡-9 -基)节基胺基甲酸酯(45 mg, 0.10- mmo 1)

、 及N-氯琥珀 醯亞胺(17 mg, 0.13 mmo 1 ) 於DMF (1 mL)的溶 

液，於50 °C加熱3小時。將反應混合物於減壓下濃縮。

• 將殘渣以製備性HPLC(水/乙睛，有0. 05% TFA梯度)純化 

以獲得所望產物(15 mg, 32%)棕色固體：ESI MS m/z 471 

[C24H23CIN2O4S + H]+。

實施例455

第三丁基 2-[4-(6-氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

并[2, 3-c] < < -

9-基)苯基]丙-2-基胺基甲酸酯

S
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將第三丁基 2-[4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并[2,3-c]唾啡-9-基)苯基]丙-2-基胺基甲酸酯(130 

mg, 0. 27 mmo 1 )及 N-氯琥珀醯亞胺(47 mg, 0. 35 mmo 1)於 

DMF(3 mL)的溶液，於70 °C加熱2小時。將反應混合物 

冷卻至室溫，以水淬滅，將水層以二氯甲烷/甲醇(9:1)萃 

取。將合併的有機層以硫酸錮乾燥，過濾、濃縮，並將殘 

渣以管柱層析純化(二氧化矽，甲醇/二氯甲烷梯度)以獲 

得所望產物(42 mg, 31%)棕色固體：ESI MS m/z 500 

[C26H27CIN2O4S + H]+。

實施例 456

N-[4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c] < < 

-9-基)-2-甲基苯基]甲烷磺醯胺

依照一般程序E，使N-(4-澳-2-甲基苯基)甲烷磺醯胺

(130 mg, 0. 50 mmo 1 )與雙戊醯二硼(140 mg, 0. 55 mmo 1) 

反應以獲得粗製有機硼酸酯，再與9-澳-8-甲氧基囈吩并 

[2, 3-c ]磴啡-4( 5H) - 酮(140 mg, 0.45 mmo 1)反應以獲得所 

望產物(51 mg, 27%)棕 色固體：ES I MS m/ζ 415 [C2OH18N2O4S2
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+盯。

實施例 599

(R)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二

氫嚏吩并［2, 3-c］唾麻-9-基)苯基)丙基胺基甲酸酯

依照一般程序E，使(R) _第三丁基2 -(4-澳苯基)丙基 

胺基甲酸酯(60 mg, 0. 20 mmo 1)與9-,臭-8 -甲氧基-6-甲基 

噬吩并［2, 3-c］ < -4(5Η)-酮(60 mg, 0. 20 mmo 1)反應以

獲得所望產物(52 mg, 62%)棕色固體：ESI MS m/z 479 

［C27H30N204S］ +

實施例 600

第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈

吩并［2, 3-c］墜啡-9 -基)

ο

苯基)丙- 2-基胺基甲酸酯

依照一般程序Ε，使•第三丁基 2-(4 -，臭苯基)丙- 2-基

胺基甲酸酯(0. 44 g, 1. 4 mmol)與9-澳-8-甲氧基-6-甲 

基囈吩并[2, 3 - c]唾嘛-4(5H)-酮(0.45 g, 1. 4 mmo 1 )反應 

以獲得所望產物(0. 53 g, 79%)棕色固體：ESI MS m/z 479 

[C27H3oN2O4S + H]+。

s
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實施例 601

第三丁基 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

隆嘛-9-基)节基胺基甲酸酯

依照一般程序E，使第三丁基 4-澡节基胺基甲酸酯 

(0. 78 g, 2. 7 mmol)與 9-澳-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c ］ < 

-4(5H) -酮(0. 7 6 g, 2. 5 mmo 1)反應以獲得所望產物(0. 66 g, 

62%)棕色固體：ESI MS m/z 437 ［C24H24N2O4S + H? ° 

實施例 602

(R)-第三丁基1-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二 

氫嗟吩并［2, 3-c］嗟啡-9 -基)苯基)乙基胺基甲酸酯

依照一般程序E，使(R) -第三丁基1-(4-澳苯基)乙基 

胺基甲酸酯C60 mg, 0. 20 mmol)與9-澳-8 -甲氧基-6-甲基 

嗟吩并［2, 3-c］墜嘛-4(5町-酮(60 mg, 0. 20 mmo 1)反應以 

獲得所望產物(52 mg, 62%)棕色固體：

實施例 603

(R) -第三丁基 1-(4-(8 -甲氧基-4-側氧基-4, 5 -二氫囈吩 

并［2,3-c］唆啡-9 -基)苯基)乙基胺基甲酸酯
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依照一般程序E，使(R)-第三 丁基1-(4-澡苯基)乙基

胺基甲酸酯(1.5 g, 5 mmol)與 9-澳-8-甲氧基囈吩并

[2, 3-c]磴嚥-4(5H)-酮(1. 4 g, 4. 6 mmol)反應以獲得所望

產物(0. 90 g, 43%)棕 色固體：ESI MS m/z 451 [C25H26N2O4S

+ H]+。

實施例 604 

(S)-第三丁基1-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4,5-二

依照一般程序E，使(S) -第三丁基1 -( 4 -澳苯基)乙基

胺基甲酸酯(60 mg, 0. 20 mmo 1 )與9-澳-8-甲氧基-6 -甲基

©塞吩并[2, 3-c ]嗟啡-4 ( 5H) - 酮(60 mg, 0. 20 mmol)反應以

獲得所望產物(52 mg, 62%)棕色固體：ESI MS m/z 465 

[C26H28N2O4S + H]+。

實施例 605

第三丁基 1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

[2, 基)苯基)乙基胺基甲酸酯
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依照一般程序E，使第三丁基1 -(4 -澳苯基)乙基胺基 

甲酸酯(3.0 g, 1 0 mmo 1)與9-,臭-8-甲氧基11塞吩并［2,3-c］ 

隆啡-4(5H)-酮(2. 8 g, 9. 0 mmo 1 )反應以獲得所望產物 

(2. 0 g, 50%)棕 色固體：ESI MS m/z 451 ［C25H26N2O4S + H］+。 

實施例 606

(R)-第三丁基1-(4-(6 -氯-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫

9-基)苯基)丙基胺基甲酸酯

依照一般程序H，使(R)-第三丁基1-(4-(8-甲氧基

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗖啡-9-基)苯基)丙基

胺基甲酸酯(0. 67 g, 1. 5 mmol)與"-氯琥珀醯亞胺(0. 29 g,

1. 6 mmol) 於 DMF(10 mL)反應以獲得所望產物(0. 28 g,

35%)棕色固體：ESI MS m/z 499 [C26H27C1N2O4S + H]+ °

實施例 607

第三丁基1-(4-(6-澳-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩

并［2,3 - c］嚨啡-9-基)苯基)乙基胺基甲酸酯
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依照一般程序I，使第三丁基 1-(4-(8 -甲氧基-4-側 

氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］ ^<-9-基)苯基)乙基胺基

甲酸酯(1. 0 g, 2. 2 mmo 1)與臭琥珀醯亞胺(0. 45 g, 2. 5 

mmo 1)於DMF(1 0 mL)反應以獲得所望產物(0. 35 g, 29%) 

棕色固體：ESI MS m/z 529 ［+ H? ° 

實施例 608

第三丁基 4-(6-澳-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并 

［2, 3-c］哇嚇-9-基)节基胺基甲酸酯

依照一般程序I，使第三丁基 4 -( 8 -甲氧基-4 -側氧基
• -4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嗟麻-9-基)节基胺基甲酸酯

(0. 66 g, 1. 5 mmo 1 )與漠琥珀醯亞胺(0. 30 g, 1. 7 mmo 1) 

於 DMF(10 mL)反應以獲得所望產物(0. 39 g, 51%)棕色固 

體：ESI MS m/z 515 ［+ H］+ °

實施例 609

第三丁基 4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩

并［2, 3-c］唆啡-9 -基)节基胺基甲酸酯
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依照一般程序J，使第三丁基4-(6-澳-8 -甲氧基-4- 

側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唾啡-9-基)节基胺基甲 

酸酯(52 mg, 0.10 mmol)與三甲基硼氧煙三聚物(1 3 mg, 

0.10 mmo 1)反應以獲得所望產物(43 mg, 95%)灰色固體： 

ESI MS m/z 451 ［C25H26N2O4S + Η「。

實施例 61 0

第三丁基1-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟

苯基)乙基胺基甲酸酯吩并[2, 3-c ] < -9-基）

依照一般程序J，使第■三丁基1-(4 -(6-澳、-8 -甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嗤啡-9-基)苯基)乙基 

胺基甲酸酯(32 mg, 0. 060 mmol)與三甲基硼氧煙三聚物(8 

mg, 0. 060 mmo 1)反應以獲得所望產物(20 mg, 61%)灰色固 

體：ESI MS m/z 465 ［C26H28N2O4S + H］+ °

實施例 1168 

fR)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-翹基-6-甲基嗟吩并

[2, 3-c ] -4(5H)-酮
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依照一般程序 F，使(R)-第三丁基 2-(4-(8 -甲氧基 

-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]嚨啡-9 -基)苯 

基)丙基胺基甲酸酯(43 mg, 0. 095 mmol)與三澳硼烷(1. 0 Μ 

於二氯甲烷，1. 0 mL, 1. 0 mmol)反應以獲得所望產物(18 

mg, 51%)灰色固體：P NMRC300 MHz, DMSO6)5 10. 75 - 

10.655, 1H), 9.14(s, 1H), 8. 09(s, 3H), 7. 68(d, J =

5. 4 Hz, 1H), 7. 43(d, 7=8.4 Hz, 2H), 7. 21(d, /=8.3

Hz, 2H), 7. 05(s, 1H), 5. 86(d, 7=5.4 Hz, 1H), 3. 27 -

2. 95(m, 3H), 1. 38(d, 7=6.6 Hz, 3H); ESI MS m/z 365 

[C2iH2oN202S + H] + ; HPLC 98. 6%, tR = 8. 42 min.

實施例 1122 

(>?)-9-(4-(l-胺基乙基)苯基)-8- 基-6-甲基囈吩并

依照一般程序 F，使(R)-第三丁基 1-(4-(8-甲氧基 

-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］噬啡-9 -基)苯

基)乙基胺基甲酸酯(43 mg, 0. 095 mmol )與三澡硼烷(1. 0 Μ 

於二氯甲烷，1. 0 mL, 1. 0 mmol)反應以獲得所望產物(18
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mg, 51%)灰色固體：中 NMR(300 MHz, DMSO-丛)5 10. 72(s, 

1H), 8. 52(s, 3H), 7. 65(dd, J = 13. 3, 6. 8 Hz, 3H),

7. 30(d, /= 8.2 Hz, 2H), 7. 06(s, 1H), 5. 87(d, 7=5.4 

Hz, 1H), 4. 64 - 4.45(m, 1H), 2. 50(s, 3H), 1. 63(d, J 

= 6.8 Hz, 3H); ESI MS m/z 480 [C27H33N3O3S + H] + ; HPLC 

98. 6%, tR = 8. 42 min.

實施例 1212

9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-^基-6-甲基嚏吩并[2, 3-c]唾

依照一般程序F，使第三丁基4-(8-甲氧基- 6-甲基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]< -9-基)节基胺基

甲酸酯(43 mg, 0. 095 mmol)與三澳硼烷(1.0 Μ於二氯甲 

烷,1.0 mL, 1. 0 mmo 1)反應以獲得所望產物(18 mg, 51%) 

灰色固體：NMRC500 MHz, CDaOD) 5 7. 62(d, 7= 8. 1 Hz, 

2H), 7. 53(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 39(d, 7 = 8. 0 Hz, 2H), 

7. 07(s, 1H), 6. 10(d, 7=5.4 Hz, 1H), 4. 26(s, 1H), 

2. 57(s, 3H); ESI MS m/z 335 [C1H6N2O2S - H]*; HPLC 96. 7%, 

tR = 7. 99 min.

實施例1225

(S)-9-(4-(l-胺基乙基)苯基)-8- Μ基-6-甲基囈吩并 

[2, 3-c]唆啡-4(5!1)-酮
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h2n HO
Λh3c

O

依照一般程序F，使（S）-9-（4-（1-胺基乙基）苯基）-8-

瘵基-6-甲基嗟吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H)-酮(52 mg, 0.11 

mmo 1 )與三澳硼烷(1.0 Μ於二氯甲烷，1. 0 mL, 1. 0 mmo 1 ) 

反應以獲得所望產物(20 mg, 46%) 灰白色固體：Ή 

NMR(500 MHz, CDaOD) δ 7. 62(d, /=7. 4 Hz, 2H), 7. 54(d, 

7=5.4 Hz, 1H), 7. 39(d, 7 = 7. 4 Hz, 2H), 7. 07(s, 1H),

6. 09(d, 7=5.4 Hz, 1H), 4. 61(q, 7=6.9 Hz, 1H), 2. 57(s, 

3H), 1. 76(d, 7=6.9 Hz, 3H); ESI MS m/z 351 ［CzohWChS 

+ ΗΓ; HPLC > 99%, tR = 8. 40 min.

實施例 1032

9-（4-（1-胺基乙基）苯基）-6-澳-8-輕.基囈吩并［2, 3-。］嗥

依照一般程序F，使第三丁基1-（4-（6-涣-8-甲氧基

- 4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗤啡-9-基）苯基）乙基 

胺基甲酸酯（17 mg, 0. 032 mmol）與三渙硼烷（1.0 Μ於二 

氯甲烷，1. 0 mL, 1. 0 mmol）反應以獲得所望產物（8 mg, 55%） 

淡黃色固體：1H NMRC500 MHz, MeOD） δ 7. 62（d, J = 7. 4
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Hz, 2H), 7. 54(d, 7=5.4 Hz, 1H), 7. 42 - 7. 37(m, 2H),

7. 07(d, J = 0. 7 Hz, 1H), 6. 09(d, J = 5. 4 Hz, 1H),

4. 67 - 4. 56 (m, 1H), 2. 57(s, 3H), 1. 76(d, 7=6.9 Hz, 

3H) ; ESI MS m/z 415 [C^H^BrNzChS + H?; HPLC 95.0%, tR 

=12.16 min.

實施例 1066

9-(4-( 1-胺基乙基)苯基)-8~·理.基-6 -甲基嚏吩并[2, 3-c]

< 啡-4(5H)-酮

依照一般程序F，使9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-8-M基 

-6-甲基囈吩并[2, 3-c] -4(5Η)-酮(20 mg, 0. 043 mmol )

與三澳硼烷(1.0 Μ於二氯甲烷，1. 0 mL, 1. 0 mmo 1)反應 

以獲得所望產物(10 mg, 60%)淡灰色固體：lHNMR(500 MHz, 

MeOD) ό 7. 62(d, J = 7. 4 Hz, 2H), 7. 54(d, J = 5. 4 Hz, 

1H), 7. 42 - 7. 37(m, 2H), 7. 07(d, J = 0. 7 Hz, 1H),

6. 09(d, 7=5.4 Hz, 1H), 4. 67 - 4. 56(m, 1H), 2. 57(s, 

3H), 1. 76(d, 7=6.9 Hz, 3H) ; ESI MS m/z 351 [C2oHi8N202S 

+ H] + ; HPLC > 99%, tR = 8. 40 min.

實施例 1123

(R)-9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-6-渙-8-翹基嚏吩并[2,3-c] 

嚨-4(5H)-酮
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依照一般程序F，使(R)-第三丁基1-(4-(6-澳-8 -甲

氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗟■#-9-基)苯基) 

乙基胺基甲酸酯(24 mg, 0. 045 mmol )與三澡硼烷(1.0 Μ 

於二氯甲烷，1.0 mL, 1. 0 mmol)反應以獲得所望產物(18 

mg, 88%)淡灰色固體：Ή NMR(500 MHz, MeOD) ό 7. 64(dd, 

J = 10. 4, 3. 5 Hz, 3H), 7. 61(d, 7= 5. 4 Hz, 1H), 7. 47(s, 

1H), 7. 42(d, /= 7.5 Hz, 2H), 6. 07(d, 7 = 5. 4 Hz, 1H),

4. 65 - 4. 59(m, 1H), 1. 76(d, J = 6. 9 Hz, 3H); ESI MS 

m/z 415 ［Ci9Hi5BrN2O2S + H?; HPLC 97.0%, tR = 8. 74 min. 

實施例 115 9

(R)-9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-6-氯-8-幾基囈吩并［2, 3-c］

依照一般程序F，使(R)-第三丁基1-(4-(6-氯-8-甲 

氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2,3-c］磴嘛-9 -基)苯基) 

丙基胺基甲酸酯(30 mg, 0. 063 mmol )與三澳硼烷(1.0 Μ 

於二氯甲烷，1.0 mL, 1. 0 mmol)反應以獲得所望產物(22 

mg, 87%)淡黃 色固體：Ή NMR(500 MHz, CD3OD) (57.63-
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7. 56(m, 2H), 7.53(d, 7=5.4 Hz, 1H), 7. 40(t, 7=6.6

Hz, 3H), 7. 08(s, 1H), 6. 04(d, 7=5.4 Hz, 1H), 4. 31(dd,

J = 9. 2, 5. 9 Hz, 1H), 2. 57(s, 3H), 2. 21 - 2. 01(m,

2H), 1.03(t, J =7. 4 Hz, 3H); ESI MS m/z 383

[C2oH17C1N202S - ΗΓ■; HPLC 96. 9%, tR =8. 69 min.

實施例 1157

6?丿-9-(4-(1 -胺基 丙基）苯基 )- 8 - Μ 基-6-甲基囈 吩并

[2, 3-c]<^-4(5H) -酮鹽酸鹽

o

依照一般程序F，使(R) -第三丁基 1-(4-(8 -甲氧基 

- 6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]吹咻-9-基)苯 

基)丙基胺基甲酸酯(30 mg, 0. 063 mmol)與三漠硼烷(1. 0 Μ 

於二氯甲烷，1. 0 mL, 1. 0 mmol)反應以獲得所望產物(22 

mg, 87%)淡灰 色固體：P NMR(500 MHz, CDsOD) δ 7. 63 - 

7. 56(m, 2Η), 7. 53(d, 7=5.4 Hz, 1H), 7. 40(t, 7=6.6 

Hz, 3H), 7. 08(s, 1H), 6. 04(d, 7=5.4 Hz, 1H), 4. 31(dd, 

J = 9.2, 5. 9 Hz, 1H), 2. 57(s, 3H), 2. 21 - 2. 01(m, 

2H), 1. 03(t, 7- 7. 4 Hz, 3H) ; ESI MS m/z 365 [C21H20N2O2S 

+ ΗΓ; HPLC > 99%, tR = 8. 69 min.

實施例 1330

9-(4-(2-胺基丙-2-基)苯基)-8- 基-6-甲基嗟吩并 

[2, 3-c 酮
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依照一般程序F '使(S)-9 -(4-(1 -胺基乙基)苯基)-8-

痙基-6-甲基嗟吩并［2, 3 - c］磴 嘛-4(5H)-酮(52 mg, 0.11 

mmo 1)與三澳硼烷(1.0 Μ於二氯甲烷，1. 0 mL, 1. 0 mmol) 

反應以獲得所望產物(20 mg, 46%) 灰白色固體：Ή 

NMR(500 MHz, CDsOD) 5 7. 68(d, 7=8.4 Hz, 2H), 7. 54(d, 

/= 5.4 Hz, 1H), 7. 41(d, 7=8.4 Hz, 2H), 7. 07(s, 1H), 

6. 08(d, 7=5.4 Hz, 1H), 2. 57(s, 3H), 1. 86(s, 6H); ESI

MS m/z 363 ［C2岀20N2O2S - ΗΓ； HPLC 98. 7%, tR = 8. 51 min.

實施例 611 982

9-澳-8-甲氧基-6-甲基-5-((2-(三甲基矽基)乙氧基)甲基)

瘗吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮

對於 9-澳-8-甲氧基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］唆·#

- 4(5H)-酮(2.2 g, 6. 8 mmol)懸浮於 DMF(15 mL)與 THF(15 

mL)的混合物的懸浮液，於0 °(3添加氫化鈿(60%, 0. 54 g, 

13.6 mmol)。於加入(2-(氯甲氧基)乙基)三甲基矽烷(3.4g,

20 mmol)前，將反應混合物於0 °C攪拌30 min。將獲得的 

混合物於室溫攪拌過夜，然後倒入冰水(50 mL)中。將獲得 
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的沉澱物過濾*並以管柱層 析純化(二氧化矽，庚烷/乙酸 

乙酯)以獲得所望產物(2. 7 g, 87%)淡黃色固體：ESI MS 

m/z 454 [C19H24BrN03SSi + H]+。

實施例 612

9-漠-8-甲氧基-2, 6-二甲基-5-((2-(三甲基矽基)乙氧基)

對於攪拌過中的二異丙基胺(85 uL, 0. 6 mmol)於 

THF(2. 5 mL)的溶液，於- 78 °C 添加 n-BuLi(2. 5 Μ, 0. 24 

mL, 0.60 mmol ) 5再將反應混合物於0 °C攪拌1 Omin，然 

後冷卻至-78 °C °滴加 9-澳-8-甲 氧基-6-甲 基 

-5-((2-(三甲基矽基)乙氧基)甲基)瘗吩并[2, 3-c]唆啡 

-4(5H)-酮(0.23 g, 0. 50 mmo 1)於 THF (1 mL)的溶液，將 

反應混合物於-78 °C攪拌30 min°添加碘甲烷(93 μί, 1. 5 

mmol)，將反應混合物於- 78 °C攪拌2小時，再藉由添加 

飽和氯化銭水溶液淬滅，並以二氯甲烷萃取。將有機層以 

Na2S04乾燥，過濾、於真空濃縮，將殘渣以管柱層析純化(二 

氧化矽，庚烷/乙酸乙酯)以獲得所望產物(0. 13 g, 55%) 

白色固體：ESI MS m/z 468 [CzoHzeBrNOsSSi + 。

實施例 613

(R)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-2, 6-二甲基-4-側氧基 

-5-((2-(三甲基矽基)乙氧基)甲基)- 4,5-二氫嗟吩并
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［2, 3-c］^^-9-基）苯基）丙基胺基甲酸酯

依照一般程序B，使“丿-第三丁基2-（4-（4, 4, 5, 5-四

甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基）苯基）丙基胺基甲酸酯

<0. 12 g, 0. 33 mmol)與 9-澳-8- 甲氧基-2,6-二甲基 

-5-((2-(三甲基矽基)乙氧基)甲基)嗟吩并[2, 3-c]嗤啡 

-4(5H)-酮(0. 12 g, 0. 33 mmol)反應以獲得所望產物(78 mg, 

45%)固體：ESI MS m/z 623 [CsMsNOSSi + H]+ °

實施例 1341 

（R）-9-（4-（1-胺 基丙-2-基）苯基）-8-甲氧基-2, 6-二甲基

嗟吩并［2, 酮 鹽酸鹽

3

對於（R）-第三丁基 2-（4-（8-甲氧基-2, 6-二甲基-4-

側氧基-5-（（2-（三甲基矽基）乙氧基）甲基）-4, 5-二氫囈

吩并［2, 3-c］唆啡-9-基）苯基）丙基胺基甲酸酯（24 mg, 

0. 039 mmol ）於CH2C12 （ 1 mL）的溶液 > 於室溫添加三氟乙酸

（1.0 mL），將反應物於室溫攪拌2小時。將混合物濃縮'

並將殘渣溶於甲醇（2 mL），以ΝΗ4Η（2 mL）處理。將獲得的

混合物於室溫攪拌2小時'並以製備性HPLC（C18二氧化 
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矽，乙購/水(有0. 05% TFA)梯度)純化。合併所望的區分， 

濃縮，將殘渣溶於HC1水溶液，於高真空濃縮及乾燥以獲 

得所 望產物(5 mg, 3 0%)鹽酸鹽：P NMR( 500 MHz, CDsOD) d 

7. 52(dd, J = 7.8, 1.5 Hz, 1H), 7. 47(dd, 7 = 7.7, 1. 5

Hz, 1H), 7. 32(s, 1H), 7. 31 - 7. 22(m, 2H), 5. 30(d, J 

= 2.7 Hz, 1H), 3. 29 - 3. 18(m, 3H), 2. 63(s, 3H), 1. 47(d, 

J = 6. 1 Hz, 3H); ESI MS m/z 392 [C23H24N2O2S + H]+。 

實施例 1340

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-超基-2, 6-二甲基嗟

對於（R）-第三丁基 2-（4-（8-甲氧基-2, 6-二甲基-4- 

側氧基-5-（（2-（三甲基矽基）乙氧基）甲基）-4, 5-二氫嗟 

吩并［2, 3-c］嚨麻-9-基）苯基）丙基胺基甲酸酯（40 mg, 

0. 064 mmol ）於 CH2C12（ 1 mL）的溶液，於 0 °C 添加 BBr3（ 1. 0 

Μ於二氯甲烷，1. 0 mL, 1. 0 mmol），將反應物於該溫度攪 

拌1小時，並藉由倒入水或冰水中以淬滅。將獲得的混合 

物濃縮，將殘渣溶解於甲醇（2 mL），以NH4OH（2 mL）處理。 

將獲得的混合物於室溫攪拌2小時，以製備性HPLCCC18二 

氧化矽，乙睛/水（有0. 05% TFA）梯度）純化。合併所望的 

區分，濃縮，並將殘渣溶於HC1水溶液，於高真空濃縮及 

乾燥以獲 得所望產物鹽 酸鹽：Ή NMR（500 MHz, CD3OD） ό
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=1. 1 Hz, 1H), 3. 29 - 3. 13(m, 3H), 2. 55(s, 3H),

7. 55(dd, J = 7.9, 1.9 Hz, 1H), 7. 45(dd, J = 7.7, 1. 9

Hz, 1H), 7. 34(dd, J = 7. 9, 1.8 Hz, 1H), 7. 28(dd, J =

7. 7, 1. 7 Hz, 1H), 7. 06(d, 7=0.7 Hz, 1H), 5. 70(d, J

2. 30(d, J = 1. 0 Hz, 3H), 1. 50(d, J = 6. 5 Hz, 3H); ESI

MS m/z 378 [C22H22N2O2S + H]+ °

實施例 614 

9-澳-2-氯-8-甲氧基-6-甲基-5-((2-(三甲基矽基)乙氧基)

對於已攪拌的二異丙基胺(85 uL, 0. 6 mmol)於 

THF(2. 5 mL)的溶液，於-78 °C 添加 n-BuLi (2. 5M, 0. 24 mL, 

0. 6 mmol) °將獲得的混合物於 0 °C攪拌10 min，然後 

於-78 °C冷卻。滴加9-澳-8-甲氧基-6-甲基-5-((2-(三 

甲基矽基)乙氧基)甲基)嗟吩并[2,3-c]唆嘛-4(5H) -酮 

(0. 23 g, 0. 50 mmol)於THF ( 1 mL)的溶液，並將獲得的混 

合物於-78 °C攪拌3 0 min。滴加六氯乙烷(0. 24 g, 1. 0 

mmol) ＞並將混合物於-78 °C攪拌2小時，並回溫至室溫。 

將反應物藉由添加飽和氯化銭淬滅，並以二氯甲烷(2x)萃 

取。將合併的萃取物以Na2S04乾燥，過濾並於真空中濃縮。 

將殘渣以管柱層析純化(庚烷/乙酸乙酯)以獲得所望產物 

(0.13 g, 52%)白色固體：ESI MS m/z 488 

[Ci9H23BrClNO3SSi+ H]+。

s
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實施例 61 5

（R） -第三丁基 2-（4-（2-氯-8-甲氧基-6-甲基-4 -側氧基 

-5-（（2-（三甲基矽基）乙氧基）甲基）-4, 5-二氫囉吩并 

［2, 3-c］瘦麻-9-基）苯基）丙基胺基甲酸酯

依照一般程序E，使（R）-第三丁基2-（4-澳苯基）丙基 

胺基甲酸酯［97 mg, 0. 31 mmol）與 9-澳-8 -甲氧基-2, 6- 

二甲基-5-（（2-（三甲基矽基）乙氧基）甲基）囈吩并［2, 3-c］

酮（0.10 g, 0. 21 mmol）反應以獲得所望產物 

（62 mg, 46%）固體:ESI MS m/z 643 ［CssLCNOsSSi + H］+。 

實施例 1354

（R）-9-（4-（l-胺基丙-2-基）苯基）-2-氯-8-甲氧基-6-甲基 

嗟吩并［2, 3-c］嗟麻-4（5H） -酮鹽酸鹽

對於（R）-第三丁基 2-（4-（2-氯-8-甲氧基-6-甲基-4- 

側氧基-5-（（2-（三甲基矽基）乙氧基）甲基）-4, 5-二氫嗟吩 

并［2,3-叨磴嘛-9-基）苯基）丙基胺基甲酸酯（11 mg, 0. 017 

mmol）於 CH2C12（ 1 mL）的溶液，於室溫添加三氟乙酸（1. 0 

mL），並將反應物於室溫攪拌2小時。將混合物濃縮，並將 
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殘渣溶解於甲醇(2 mL)，並以NH40H(2 mL)處理。將獲得的 

混合物於室溫攪拌2小時，以製備性HPLC(C18 二氧化矽，

• 乙睛/水(有0.. 05% TFA)梯度)純化。合併所望的區分，濃

, 縮並將殘渣溶於HC1水溶液，於高真空濃缩及乾燥以獲得 

所望產物(7 mg, 92%)鹽酸鹽：Ή NMR(500 MHz, CDaOD) 5

7.52(dd, J = 7. 8, 1.5 Hz, 1H), 7. 47(dd, J = 7.7, 1. 5

Hz, 1H), 7. 32(s, 1H), 7. 31 - 7. 22(m, 2H), 5. 30(d, J 

= 2.7 Hz, 1H), 3. 29 - 3. 18(m, 3H), 2. 63(s, 3H), 1. 47(d,
> 7-6.1 Hz, 3H); ESI MS m/z 413 ［C22H21CIN2O2S + 。

實施例 1353

(R)-9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-2-氯-8-懇基-6-甲基囈 

吩并［2, 3-c］唆嘛- 4(5H) -酮鹽酸鹽

• 對於（斤）-第三丁基 2-（4-（2-氯-8-甲氧基-6-甲基-4-

側氧基-5-（（2-（三甲基矽基）乙氧基）甲基）-4, 5 -二氫嚏 

吩并［2, 3-c］睦啡-9-基）苯基）丙基胺基甲酸酯（32 mg, 

0. 050 mmo 1）於 CH2CI2 的溶液，於 0 °C 添加 BBr3（ 1. 0 Μ 

於二氯甲烷，1.0 mL, 1.0 mmol），將反應物於該溫度攪拌 

1小時，並藉由倒入水或冰水中以淬滅。將獲得的混合物 

濃縮，並將殘渣溶解於甲醇（2 mL），以N£OH（2 mL）處理。 

將獲得的混合物於室溫攪拌2小時，以製備性HPLCCC18二 

氧化矽，乙睛/水（有0. 05% TFA）梯度）純化。將所望的區 

S
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分合併，濃縮並將殘渣溶於HC1水溶液，於高真空濃縮及 

乾 燥以獲 得所望 產物鹽 酸鹽：1H NMR(500 MHz, MeOD) 5 

7.57(dd, J = 7. 9, 1.8 Hz, 1H), 7. 48(dd, J = 7. 8, 1. 8 

Hz, 1H), 7. 35(dd, /=7.9, 1.7 Hz, 1H), 7. 29(dd, J = 

7. 8, 1. 6 Hz, 1H), 7. 10(d, 7=0.7 Hz, 1H), 5. 75(s, 1H),

3. 28 - 3. 19(m, 3H), 2. 55(s, 3H), 1. 50(d, 7=6.4 Hz, 

3H). ESI MS m/z 399 [C21H19C1N2O2S + H『。

實施例 61 6

9-漠-2-氟-8-甲氧基-6-甲基-5-((2-(三甲基矽基)乙氧基) 

甲基)囈吩并[2, 3-c ] -4(5H)-酮

ο

對於已攪拌的二異丙基胺(84 pL 0. 6 mmol)於THF(2. 5 

mL)的溶液，於-78 °C 加入 n-BuLi (2. 5M, 0. 24 mL, 0. 6 

mmol) 0將獲得的混合物於0 °C攪拌10 min ＞然後於- 78 

°C冷卻。滴加9-澳-8-甲氧基-6-甲基-5-((2-(三甲基矽基) 

乙氧基)甲基)嚏吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮(0. 23 g, 0. 50 

mmol)於 THF(1 mL)的溶液，並將獲得的混合物於-78 °C 

攪拌 30 min °加入氟苯磺醯亞胺(0. 32, 1. 0 mmol)於

THF(1 mL)的溶液，並將該混合物於- 78 °C攪拌2小時。 

將反應物藉由添加飽和氯化銭淬滅，並以二氯甲烷萃取 

(2x)。將合併的萃取物以Na2SO4乾燥，過濾並於真空中濃 

縮。將殘渣藉由管柱層析純化(庚烷/乙酸乙酯)以獲得所望
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產 物(98 mg, 41%)白色 固體：ESI MS m/z 472

[C19H23BrFN03SSi + H]+。

實施例 61 7

(R)-第三丁基 2-(4-(2-氟-8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基

-5-((2-(三甲基矽基)乙氧基)甲基)-4, 5-二氫囈吩并

[2,3-c]嗖啡-9-基)苯基)丙基胺基甲酸酯

依照一般程序B，使(R)-第三丁基2-(4-(4, 4, 5, 5-四 

甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)丙基胺基甲酸酯 

(0.11 g, 0.31 mmo 1 )與 9-漠-2- 氟 - 8-甲氧基-6 -甲基

" -5-((2-(三甲基矽基)乙氧基)甲基)瘗吩并[2, 3-c]嗤嚥

- -4(5H)-酮(98 mg, 0. 21 mmol)反應以獲得所望產物(0. 11 g,

85%)固體：ESI MS m/z 627 [C33H43FN2O5SSi + H]+ ° .

• 實施例1375

(R)-9-(4-(1 -胺基丙-2-基)苯基)-2-氟-8-甲氧基-6-甲基 

囈吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮

對於(R)-第三丁基 2-(4-(2 -氟-8-甲氧基-6-甲基-4-

側氧基-5-((2-(三甲基矽基)乙氧基)甲基)-4, 5-二氫嗟吩
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并［2, 3-c］唾啡-9 -基）苯基）丙基胺基甲酸酯（17 mg, 0. 027 

mmol）於 CH2C12（ 1 mL）的溶液，於室溫 添加三 氟乙酸（1. 0 

mL），將反應物於該溫度攪拌2小時。將混合物濃縮，並將

殘渣溶於甲醇（2 mL），以NH40H（2 mL）處理。將獲得的混合 

物於室溫攪拌2小時，以製備性HPLC（C18二氧化矽，乙 

睛/水（有0. 05% TFA）梯度）純化。合併所望區分，濃縮並

將殘渣溶於HC1水溶液，於高真空濃縮及乾燥以獲得所望 

產物（5 mg, 43%）鹽酸鹽：Ή NMRC 500 MHz, CD3OD） δ

7. 52(dd, J = 7.8, 1.5 Hz, 1H), 7. 47(dd, J = 7. 7, 1. 5

Hz, 1H), 7.32(s, 1H), 7. 31 - 7. 22(m, 2H), 5. 30(d, J

=2. 7 Hz, 1H), 3. 29 - 3. 18(m, 3H), 2. 63(s, 3H), 1. 47(d,

7=6.1 Hz, 3H); ESI MS m/z 397 [C22H21FN2O2S + H「。

實施例 1383

（R）-9-（4-（l-胺基丙-2-基）苯基）-2-氟-8-瘵基-6-甲基嗟

對於（R）-第三丁基 2-（4-（2-氟-8-甲氧基-6-甲基-4- 

側氧基-5-（（2-（三甲基矽基）乙氧基）甲基）-4, 5-二氫囈吩 

并［2,3-c］嚨啡-9 -基）苯基）丙基胺基甲酸酯（60 mg, 0. 096 

mmol）於 CH2C12（ 1 mL）的溶液‘於 0 °C 加入 BBr3（ 1. 0 Μ 於

二氯甲烷，1. 0 mL, 1. 0 mmol），並將反應物於該溫度攪 

拌1小時，藉由倒入水或冰水中以淬滅。將獲得的混合物 
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濃縮，將殘渣溶於甲醇(2 mL) *以NH40H(2 mL)處理。將獲 

得的混合物於室溫攪拌2小時，並以製備性HPLCCC18二 

氧化矽，乙睛/水(有0. 05% TFA)梯度)純化。合併所望的
t

區分，濃縮並將殘渣溶於HC1水溶液，於高真空濃縮及乾 

燥以獲得所望產物鹽 酸鹽：Ή NMR( 500 MHz, CDsOD) δ

7. 55(dd, J = 7. 9, 1.7 Hz, 1H), 7. 46(dd, /=7.8, 1. 8 

Hz, 1H), 7. 32(dd, J = 23. 9, 7. 9 Hz, 2H), 7. 10(s, 1H),

5. 46(d, 7 = 2. 9 Hz, 1H), 3. 28 - 3. 15(m, 3H), 2. 55(s, 

3H), 1. 49(d, 7=6.3 Hz, 3H) ; ESI MS m/z 383 [C21H19FN2O2S 

+ H]+。

實施例 61 8

第三丁基 1-(4-(8- 基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并 

[2,3-c]磴啡-9-基)苯基)乙基胺基甲酸酯

對於第三丁基 1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫 

嚏吩并［2,3-c］嘩啡-9-基)苯基)乙基胺基甲酸酯(0. 96 g, 

2. 1 mmo 1 )於二氯甲烷(15 mL)的溶液，於0 °C加入BBr3( 1. 0 

Μ於二氯甲烷，15 mL, 15 mmol)，將反應物於該溫度攪拌 

1小時，並藉由倒在水或冰水上以淬滅。將沉澱過濾，並 

懸浮於DMF(8 mL)。加入二第三丁基碳酸氫酯(0. 85 g, 3. 9 

mmo 1)及三乙胺(1.1 mL, 7.8 mmol)，並將混合物於室溫攪 

拌2小時。加入水並將沉澱以管柱層析純化以獲得所望產

461



1503323

物固體：ESI MS m/z 437 [C24H24N2O4S + H]+ °

實施例 61 9

第三丁基1-(4 -(8-(異丙氧基炭氧基)-4-側氧基-4, 5-二

對於第三丁基 1-(4-(8 -超基-4-側氧基-4,5~二氫囈 

吩并[2,3-c]嚨咻-9-基)苯基)乙基胺基甲酸酯(44 mg, 

0.10 mmo 1 )於 THF (2 mL)的溶液，於 0 °C 加入 NaH(60%, 6 

mg, 0.15 mmo 1)，將反應物於該溫度攪拌1小時°加入氯 

甲酸異丙酯(21 “L, 0.15 mmol) 5並將獲得的混合物於室 

溫攪拌3小時。加水並將該混合物以二氯甲烷萃取(2 X 15 

mL)。將合併的萃取物以Na2SO4乾燥，過濾並於真空中濃 

縮。將殘渣以管柱層析純化(庚烷/乙酸乙酯)以獲得所望產 

物(26 mg, 50%)固體：ESI MS m/z 523 [C28H30N2O6S + Η]+ 0 

實施例1077

9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并
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依照一般程序C，使第三丁基1-（4 -（8-（異丙氧基锁 

基氧）-4-側氧基- 4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嘩啡-9-基）苯

• 基）乙基胺基甲酸酯（20 mg, 0.038 mmol ）與三氟乙酸（3 mL） 

. 反應以獲得所望產物（18 mg, quant.）淡黃色固體：ESI MS 

m/z 423 ［C23H22N2O4S + H］+。

實施例 620

9-（4-（1-（第三丁氧基辣基胺基）乙基）苯基）-4-側氧基

,3-c］唆麻-8 -基乙酸酯

依照程序製備 第 三丁基 1 -（4-（8-（異丙 氧基辣.基

氧）-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2,3-c］唆啡-9-基）苯基） 

乙基胺基甲酸酯（44 mg, 0. 10 mmol） »與乙酸阡反應（11 “ L,

0.12 mmo 1)以獲得所望產物(30 mg, 63%)固體：ESI MS m/z

479 [C26H26N2O5S + H]+。

實施例 1 0 9 9

9-（4-（1-胺基乙基）苯基）-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］唾嘛-8-基 乙酸酯 鹽酸鹽

ο

S
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實施例 621

2-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

依照一般程序E，使2-(4-澳苯基)丙-1 -磺醯胺(0. 12 g,

0. 43 mmo 1 )與9-澳-8 -甲氧基-6-甲基囈吩并[2, 3-c ]

-4(5H)-酮(0. 14 g, 0. 44 mmo 1)反應以獲得所望產物(16 mg,

8%)棕色固體：ESI MS m/z 443 [C22H22N2O4S2 + H]+ °

實施例 1419

2-(4-(8-^基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

磴啡-9 -基)苯基)丙烷-1-磺醯胺
小HO

H2NO2S-^^

WH0
依照一般程序F，使2-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧

基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-9 -基)苯基)丙-1-磺醯胺

(16 mg, 0. 036 mmol)與三澳硼烷(1.0 M於二氯甲烷，1. 0

mL, 1. 0 mmol)反應以獲得所望產物(7. 0 mg, 44%)淡棕色

固體：F NMRC 500 MHz, CDaOD) 5 7. 68(d, 7= 8. 4 Hz, 2H),

7. 54(d, 7=5.4 Hz, 1H), 7. 41(d, 7= 8. 4 Hz, 2H), 7. 07(s,

1H), 6. 08(d, 7=5.4 Hz, 1H), 2. 57(s, 3H), 1. 86(s, 6H);
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ESI MS m/z 429 [CziIboNzihS? + H] + ; HPLC 98. 7%, tR = 8. 51 

min.

• 實施例1057

. N-（l-翹基丙-2-基）-4-（8-甲 氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并[2, 3-c]唆啡-9-基）苯磺醯胺

依照一般程序B，使Ν-（l-Μ基丙-2-基）-4-（4, 4, 5, 5-

四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基）苯磺醯胺（570 mg, 1. 7 

- mmo 1）與 9-澳-8- 甲氧基 11塞吩并[2, 3-c] -4（5H）-酮

. （471 mg, 1. 5 mmo 1 ）以獲得所望產物（109 mg, 16%）灰白

色粉末。ESI MS m/z 445 [C21H20N2O5S2 + H] + ;

. 實施例 1062

N-（1-澳 丙-2-基）-4 -（8-翹 基- 4-側 氧 基-4, 5-二 氫11 塞吩 并

[2, 3-c]嘩啡-9 -基）苯磺醯胺

依照一般程序F，使N-（l-幾基丙-2-基）-4-（8 -甲氧基

S
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-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］ < ^-9-基)苯磺醯胺

(55 mg, 0.12 mmo 1 )與三澳硼烷(0.2 mL)反應以獲得所望 

產物(48 mg, 79%)灰白色固體：

!H NMR( 500 MHz, CD3OD); ESI MS m/z 494 ［C2oHi7BrN204S2 

+ ΗΓ； HPLC 99. 0%(AUC), ΐκ = 11. 39 min;

實施例 1090

N-C2-M基乙基)-4-(8-甲 氧基-4-側氧基-2, 3, 4, 5-四氫

-1H-環戊［c］睦麻-9-基)苯磺醯胺

依照一般程序B，使N-(2-翹基乙基)-4-(4, 4, 5, 5-四 

甲基-1, 3, 2~二氧雜硼烷-2 -基)苯磺醯胺(268 mg, 0.82 

mmol)與 9-澳-8- 甲氧基-2,3-二氫-II{-環戊［c］唆啡 

-4(5H)-酮(268 mg, 0. 68 mmo 1)反應以獲得所望產物(68 mg, 

16%) 灰白色固體： Ή NMR:(300 MHz, DMSO-〃6) ESI MS 

刃/n 415M21H22N2O5S + 盯；HPLC >99%(AUC), tr = 11. 73 min; 

實施例 1094

N-(2-，臭乙基)-4-(8-^基-4 -側氧基-2, 3, 4, 5-四氫-1H-環 

戊［c］嗤啡-9-基)苯磺醯胺
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. 依照一般程序F，使N-(2-翹基乙基)-4-(8-甲氧基-4-

側氧基-2, 3, 4, 5-四氫-1H-環戊［c］唆嚇-9-基)苯磺醯胺

(55 mg, 0.13 mmo 1)與三澳硼烷(0.2 mL)反應以獲得所望

• 產物(11 mg, 18%)灰白色固體：

Ή NMRC500 MHz, CDaOD) ESI MS m/z 464 ［C2oHi9BrN204S +

H「； HPLC 94.9%(AUC), tR = 14. 88 min;

實施例 622

2-（4-（8-甲氧基-4-側氧基-2, 3, 4, 5-四 氫-1H-環戊［c］瘦 

啡-9 -基）苯基磺醯胺）乙基甲烷磺酸酯

HN

對於已攪拌的N-（2-翹基乙基）-4-（8-甲氧基-4-側氧 

基- 2, 3, 4, 5-四氫 -1H-環戊［c］唾嘛-9-基）苯磺醯胺（230 

mg, 0. 555 mmol ）與三乙胺（168 mg, 1.66 mmol）於無水四 

氫咲喃（10 mL）的溶液，添加甲烷磺醯氯（88 mg, 0. 666 

mmol） ο將該反應混合物於室溫攪拌20小時。之後將反應 

S
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混合物過濾以移除白色沉澱，將其以四氫咲喃洗滌(3 0 

mL)。將濾液於減壓下濃縮成橙色固體。將殘渣以閃式層析 

純化以獲得所望產物棕 色固體(141 mg, 51%). ESI MS 

m/z 493 ［C22H24N2O7S2 + H?

實施例 1145

Ν-(2-氯乙基)-4-(8-痙基-4-側氧基-2, 3, 4, 5-四氫-1Η-環

戊［cM^-9-基)苯磺醯胺

對於已攪拌的2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-2, 3, 4, 5-四 

氫-1Η-環戊［c］唾啡-9-基)苯基磺醯胺)乙基甲烷磺酸酯 

(141 mg, 0. 286 mmo 1)於無水二氯乙烷(10 mL)的溶液，添 

加氯化鋁(1 90 mg, 1.43 mmo 1) 0將反應混合物回流攪拌 

20小時。之後將反應物冷卻至室溫，並於減壓下濃縮。將 

殘渣以甲醇(10 mL)處理，使於室溫靜置1小時。於靜置時

產生沉澱 ' 由母液過濾出來°將該沉澱以製備性HPLC (C18

二氧化矽，乙睛/水，有0. 05% TFA梯度)純化以獲得所望

產物(9 mg, 7.5%)灰白色固體：中 NMR(500 MHz, DMSO-/)

ESI MS m/z 419 [C20H19C1N2O4S H] + ; HPLC 97. 6%(AUC), ts

=15.94 min.

實施例1154
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(S)-6-氯-8-輕基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙基)苯基)嚏吩并

[2, 3-c]唆麻-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使(S)-第三丁基1-(4-(6-氯-8-甲 

氧基-4-側氧基-4, 5- 二氫囈吩并[2, 3-c] < -9-基)

苯基)丙基(甲基)胺基甲酸酯(1 00 mg, 0.194 mmo 1 )與三 

澳硼烷(1.0 Μ於二氯甲烷 1.16 mL, 1.16 mmol)反應以獲 

得所 望產物(35 mg, 45%)白色固體：P NMR(500 MHz, DMSO) 

δ 10. 81(d, J = 10. 5 Hz, 1H), 9. 83(s, 1H), 9. 70 -

9. 45(m, 1H), 9. 28(s, 1H), 7. 73(d, J = 5. 4 Hz, 1H),

7. 70 - 7. 60(m, 2H), 7. 38(dd, J = 12.4, 4. 7 Hz, 3H),

5. 70(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 19(dt, J = 12. 1, 6. 0 Hz,

1H), 2. 51(s, 3H), 2. 20(ddd, J= 14. 4, 9. 5, 5. 9 Hz, 1H),

2. 02 - 1. 89(m, 1H), 0. 84(t, J = 7. 4 Hz, 3H); ESI MS 

m/z 399 [C22H22N2O2S + H] + ; HPLC 96. 9%(AUC), tR = 9. 36 

min.

實施例 1148

(S)-8 -輕基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙基)苯基)嗟吩并 

[2, 3-c]唾-4(5H)-酮 鹽酸鹽
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H?「、…

H3C

依照一般程序F，使(S)-第三丁基 1-(4-(8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并[2, 3-c]睦啡-9-基)苯基) 

丙基(甲基)胺基甲酸酯(135 mg, 0. 282 mmol )與三澳硼烷 

(1.0 Μ於二氯甲烷，1. 69 mL, 1. 69 mmol)反應以獲得所 

望產物(48 mg, 47%)白 色固體："HNMR(500 MHz, MeOD) δ 

7. 62(ddd, J = 11.7, 8. 0, 1.7 Hz, 2H), 7. 56(d, 7=5.4 

Hz, 1H), 7. 51 - 7. 40(m, 3H), 7. 19(d, 7 = 8. 9 Hz, 1H),

5. 97(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 22(dd, J = 10. 7, 4. 6 Hz, 

1H), 2. 70(s, 3H), 2. 34 -· 2. 02(m, 2H), 1. 04 - 0. 96(m, 

3H); ESI MS m/z 365 [C2iH2oN202S + H] + ; HPLC 95. 9%(AUC), 

tR = 8. 38 min.

實施例 1181

(S) - 9-(4-(1 -胺基丙-2-基)苯基)-6-氯-8-短基嗟吩并 

[2, 3-c ]唾嚇-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使（S）-第三丁基2-（4-（6-氯-8-甲 

氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］哇啡-9 -基）苯基） 

丙基胺基甲酸酯（100 mg, 0. 20 mmol）與三漠硼烷（1.0 Μ 
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於二氯甲烷，1.2 mL, 1. 2 mmol)反應以獲得所望產物(35 

mg, 46%)白色固體：中 NMR(500 MHz, MeOD) δ 7. 62(d, J

• =5.4 Hz, 1H), 7. 56(dd, 7 = 7.9, 1. 9 Hz, 1H), 7. 48(dd,

. J = 7. 8, 1. 9 Hz, 1H), 7. 36(dd, J = 7. 9, 1. 7 Hz, 1H),

7. 34 - 7. 29(m, 2H), 6. 12(d, 7=5.4 Hz, 1H), 3. 29 -

3. 15(m, 3H), 1. 49(d, J = 6.5 Hz, 3H); ESI MS m/z 385 

[C2OH17CIN2O2S + ΗΓ; HPLC >99%(AUC), tR = 8. 74 min.

實施例 1163

(^)-9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-翹基囈吩并[2, 3-c]

°έ^-4(5Η) -酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使(S)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]唆啡-9-基)苯基)丙 

基胺基甲酸酯(110 mg, 0. 236 mmol)與三澳硼烷(1.0 Μ於 

二氯甲烷，1. 42 mL, 1. 42 mmol)反應以獲得所望產物(38 

mg, 47%)白色固體：Ή NMRC500 MHz, MeOD) ό 7.61 -

7. 53(m, 2H), 7. 47(dd, J = 7.8, 1.9 Hz, 1H), 7. 41(dd,

J = 10.9, 6. 1 Hz, 1H), 7. 37(dd, J = 7. 9, 1. 7 Hz, 1H),

7. 32(dd, /=7.7, 1. 7 Hz, 1H), 7. 18(d, 7= 8. 9 Hz, 1H),

6. 15(d, 7=5.4 Hz, 1H), 3. 29 - 3.17(m, 3H), 1. 50(d,

7=6.4 Hz, 3H); ESI MS m/z 351 + H] + ; HPLC

s
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>99%(AUC), tr = 8. 58 min.

實施例 1116

9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-6-氯-8-幾基囈吩并

[2, 3-c ]唾啡-4 (5H) -酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基(1-(4-(6-氯-8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2,3-c]磴啡-9-基)苯基)環丙 

基)甲基胺基甲酸酯(50 mg, 0. 09 mmol)與三澳硼烷(1.0 Μ 

於二氯甲烷，0. 58 mL, 0. 58mmo 1)反應以獲得所望產物(19 

mg, 48%)白色固體：Ή NMR;( 500 MHz, MeOD) ά 7. 66 -

7. 58(m, 3H), 7. 38 - 7. 27(m, 3H), 6. 14(d, 7-5.4 Hz, 

1H), 3. 26(s, 2H), 1. 19(t, 7=5.5 Hz, 2H), 1. ll(t, J 

= 5.5 Hz, 2H) ; ESI MS m/z 397 [C2H7CIN2O2S + H] + ; HPLC 

98. 4%(AUC), tR = 9. 24 min.

實施例 1401

9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-67臭-8-務基嚏吩并

[2, 3-c ]哇啡-4 (5H) -酮 鹽酸鹽

h2n^
•hci

依照一般程序F，使9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯
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基)-6-澳 -8-甲氧基嗟吩并[2, 3-c]唆-4( 5H)-酮鹽酸鹽

(100 mg, 0. 22 mmol)與三澳硼烷(1. 0 Μ於二氯甲烷，1. 32 

mL, 1.32 mmo 1 )反應以獲得所望產物(52 mg, 54%)白色固 

體：P NMRC500 MHz, MeOD) ό 7. 63(t, 7=6.8 Hz, 3H),

7. 48(s, 1H), 7. 33(d, 7=8.2 Hz, 2H), 6. 14(d, 7 = 5. 4 

Hz, 1H), 3. 26(s, 2H), 1. 19(t, 7=5.6 Hz, 2H), 1. 12(t,

J= 5. 5 Hz, 2H); ESI MS m/z 442 [C2iHi7BrN2O2S + H] + ; HPLC 

>99%(AUC), tR = 9. 25 min.

實施例 1254

9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-8-^基-6-甲基嗟吩并

[2, 3-c]嚨啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽
•HC1

nh2

依照一般程序F，使第三丁基(1-(4-(8-甲氧基-6-甲 

基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]唆啡-9-基)苯基)環 

丙基)甲 基胺基甲酸酯(120 mg, 0. 24 mmol) was reacted 

w i th 三澳硼烷(1.0 M 於二氯甲烷，1.46 mL, 1. 46mmo 1) 

以獲得所望產物(38 mg, 42%)白色固體：Ή NMR(500 MHz, 

MeOD) ό 7. 60(ddd, J = 12. 3, 7. 1, 3. 6 Hz, 3H), 7. 34 - 

7.29(m, 2H), 7. 08(d, 7=0.6 Hz, 1H), 6. 19(d, 7=5.4 

Hz, 1H), 3. 25(s, 2H), 2. 57(s, 3H), 1. 22 - 1. 06(m, 4H); 

ESI MS m/z 377 [C23H22N2O2S + H] + ; HPLC 98.6%(AUC), t«
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=8. 97 min.

實施例 1215

（S）-8-恐基-6-甲基-9-（4-（1-（甲基胺基）丙-2-基）苯基）

4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使（S）-第三丁基 2-（4-（8-甲氧基 

-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆麻-9-基）苯

基）丙基（甲基）胺基甲酸酯（50 mg, 0.10 mmol ）與三澳硼烷

(1.0 Μ 於.二氯甲烷，0. 61 mL, 0. 61 mmo 1 ）反應以獲得所

望產物（12 mg, 32%)淡黃色固體：Ή NMRC500 MHz, MeOD)

ά 7. 60 - 7. 53(m, 2H), 7. 47(dd, J= 7. 8, 1.8 Hz, 1H),

7. 35(dd, J = 7.9, 1.7 Hz, 1H), 7. 30(dd, J = 7.7, 1. 7 

Hz, 1H), 7. 08(s, 1H), 6. 15(d, 7 = 5. 4 Hz, 1H), 3. 40 -

3. 27(m, 3H), 2. 74(s, 3H), 2. 57(s, 3H), 1. 50(d, 7= 6. 6

Hz, 3H) ; ESI MS m/z 379 [C22H22N2O2S + H?; HPLC >9 9%(AUC), 

tR = 8. 88 min.

實施例1232

（^）-9-（4-（1-胺基丙-2-基）苯基）-8-^基-6-甲基嚏吩并

［2, 3-c］嚨啡-4（5H）-酮 鹽酸鹽
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依照一般程序F，使（S）-第三丁基 2-（4-（8-甲氧基

-6-甲基-4-側 氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］磴啡-9-基）苯

基）丙基胺基甲酸酯（100 mg, 0. 209 mmol ）與三澳硼烷（1.0

Μ於二氯甲烷，1.25 mL, 1.25 mmol）反應以獲得所望產物 

(38 mg, 52%)白色固體：叩 NMR( 500 MHz, MeOD) δ 7. 60

7. 52(m, 2H),

J = 7.9, 1. 7

7. 08(s, 1H),

3H), 2. 57(s,

7. 45(dd, 7=7. & 1. 9 Hz, 1H), 7. 35(dd,

Hz, 1H), 7. 29(dd, 7 = 7.7, 1.7 Hz, 1H),

6. 16(d, 7=5.4 Hz, 1H), 3. 29 - 3. 17(m,

3H), 1. 50(d, J = 6. 4 Hz, 3H); ESI MS m/z

365 [C21H20N2O2S + ΗΓ; HPLC 98. 0%(AUC), tR = 8. 63 min.

實施例 1264

9-（4-（2 -胺基乙基）-3-氯苯基）-8 -翹基-6-甲基吩并

［2, 3-c ］ -4（ 5H）-酮鹽酸鹽
Η0

η2ν·—7 \
•HC1 CHs 0
依照一般程序F，使第三丁基 2-氯- 4-（8 -甲氧基-6- 

甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2,3-c］睦啡-9-基）苯乙

基胺基甲酸酯（120 mg, 0. 24 mmol）與三澳硼烷（1.0 Μ於

二氯甲烷，1.45 mL, 1.45 mmo 1 ）反應以獲得所望產物（52 
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mg, 57%)白色固體：P NMRC500 MHz, MeOD) d 7. 64(d, J 

=5. 4 Hz, 1H), 7. 54(d, J = 7. 8 Hz, 1H), 7. 37(d, J =

1. 4 Hz, 1H), 7. 23(dd, J = 7. 7, 1. 4 Hz, 1H), 7. 08(s, 

1H), 6. 19(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 42 - 3. 14(m, 4H),

2. 56(s, 3H); ESI MS m/z 385 [C20H17C1N2O2S + H] + ; HPLC 

98.2%(AUC), tr = 8. 55 min.

實施例 1268

9-(4-(2-胺基乙基)-3-氯苯基)-6-氯-8-軽基嗟吩并

[2, 3-c ] -4(5H) -酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基 2 -氯-4-(6-氯-8-甲氧 

基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]隆啡-9-基)苯乙基 

胺基甲酸酯(80 mg, 0. 154 mmol )與三澳硼烷(1.0 Μ於二 

氯甲烷，0. 92 mL, 0. 92 mmol)反應以獲得所望產物(37 mg, 

5 9%)白色固體：中 NMR( 500 MHz, MeOD) 5 7. 68(d, 7=5.4 

Hz, 1H), 7. 56(d, J = 7. 8 Hz, 1H), 7. 42(d, J = 1. 7 Hz, 

1H), 7. 30(s, 1H), 7. 27(dd, /=7.8, 1. 7 Hz, 1H), 6. 17(d, 

J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 39 - 3. 25(m, 4H); ESI MS m/z 405 

[CigHuChNzOzS + H] + ; HPLC 98. 1%(AUC), tR = 9. 17 min. 

實施例 1262

基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)苯基)嚏吩 

并[2, 3-c]嗟啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽
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依照一般程序F，使(斤)-第三丁基1-(4-(8 -甲氧基

• -6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并[2, 3-c]磴嘛-9-基)苯

• 基)乙基(甲基)胺基甲酸酯(150 mg, 0.313 mmol )與三澳硼

烷(1.0 Μ於二氯甲烷，1. 9 mL, 1. 9 mmol)反應以獲得所 

望產物(85 mg, 74%)白色固體：P NMR( 500 MHz, MeOD) δ
• 7. 63(ddd, J = 7.0, 5. 5, 2. 2 Hz, 2H), 7. 57(d, 7=5.4

Hz, 1H), 7. 43(ddd, J = 7. 4, 6. 1, 2. 1 Hz, 2H), 7. 08(s,

1H), 6. 05(d, 7=5.4 Hz, 1H), 4. 47(q, 7=6.9 Hz, 1H),

2. 71(s, 3H), 2. 57(s, 3H), 1. 79(d, 7=6.9 Hz, 3H); ESI 

. MS m/z 365 [C21H20N2O2S + H] + ; HPLC >99%(AUC), tR = 8. 40

min.

實施例 1135

（*）-6-澳-8-超基-9-（4-（1-（甲基胺基）乙基）苯基）囈吩并

［2, 3-c ］唆啡-4（ 5H）-酮 鹽酸鹽
HO

依照一般程序F，使（斤）-第三丁基 1-（4 -（6-,臭-8 -甲

氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嚨啡-9-基）苯基）

乙基（甲基）胺基甲酸酯（100 mg, 0. 18 mmol）與三澳硼烷

（1.0 Μ於二氯甲烷，1. 1 mL, 1. 1 mmol）反應以獲得所望 
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產物(38 mg, 48%)白色固體：*H NMR( 500 MHz, DMSO) d

10. 20(s, 1H), 9. 88(s, 1H), 9. 76 - 9. 59(m, 1H), 

9. 37 - 9. 21(m, 1H), 7. 78(d, 7 = 5. 4 Hz,

7. 64(m, 2H), 7. 54(s, 1H), 7. 40 - 7. 33(m, 

7=5.4 Hz, 1H), 4. 44(dd, J= 12.5, 6. 4 Hz,

3H), 1. 68(d, J = 6.8 Hz, 3H); ESI 

1H), 7. 74

2H), 5. 77(d,

1H), 2. 50(s,

MS m/z 429

[C2oHi7BrN202S + H?; HPLC >99%(AUC), tR = 9. 00 min.

實施例 1271

9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-^基嚏吩并

酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基 2-(2-氟-4 -(8 -甲氧基

-4 -側氧基-4,5-二氫嗟吩并[2,3-c]嗤嚇■-9 -基)苯基)-2- 

甲基丙基胺基甲酸酯(130 mg, 0. 26 mmol)與三澡硼烷(1. 0

Μ於二氯甲烷，1.57 mL, 1. 57 mmol)反應以獲得所望產物 

(35 mg, 35%)白色固體：P NMRC500 MHz, DMSO) δ 11. 81(s,

1H), 9. 34(s, 1H), 7. 98(s, 3H), 7. 72(d, 7=5.4 Hz, 1H), 

7. 49(t, 7=8.5 Hz, 1H), 7. 40(d, 7=8.9 Hz, 1H), 7. 17(t, 

7=9.0 Hz, 1H), 7. 12(ddd, J = 10. 7, 9. 7, 1.7 Hz, 2H),

6. 02(d, 7 = 5. 4 Hz, 1H), 3. 25(s, 2H), 1. 51(d, /=9.1

Hz, 6H); ESI MS m/z 383 [C21H19FN2O2S + H] + ; HPLC
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>99%(AUC), tR = 8. 77 min.

實施例 1278

• 9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-幾基-6-甲

- 基囈吩并[2, 3 - c]唆啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基 2-(2-氟-4-(8-甲氧基 

- 6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3 - c]磴啡-9 -基) 

苯基)-2-甲基丙基胺基甲酸酯(50 mg, 0. 10 mmol)與三澳 

硼烷(1.0 Μ於二氯甲烷， 0. 58 mL, 0. 58 mmo 1)反應以獲 

得所望產物(22 mg, 58%)白色固體：P NMR(500 MHz, MeOD) 

5 7.64(d, 7=5.4 Hz, 1H), 7. 57(t, 7=8.4 Hz, 1H),

7. 15(ddd, J = 15.1, 10. 7, 1. 7 Hz, 2H), 7. 08(d, 7=0.7 

Hz, 1H), 6. 26(d, /=5.4 Hz, 1H), 3. 31(s, 2H), 2. 57(s, 

3H), 1. 62(d, 7=5.6 Hz, 6H) ; ESI MS m/z 397 [C22H21FN2O2S 

+ H] + ; HPLC >99%(AUC), tR = 9. 07 min.

實施例 1291

9-(4-(1-胺基丁 -2-基)苯基)-8- 基-6-甲基囈吩并 

[2, 3-c] ^^-4(511)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-6-甲

S
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基-4-側氧基-4, 5-二氫"塞吩并［2, 3-c ］ -9-基)苯基)丁

基胺基甲酸酯(100 mg, 0. 23 mmol)與三澳硼烷(1.0 Μ於 

二氯甲烷， 1.4 mL, 1. 4 mmol))反應以獲得所望產物(42 

mg, 55%)白色固體：F NMRC500 MHz, MeOD) ό 7.57 - 

7.505, 2Η), 7.40(ddd, J = 18. 8, 7. 8, 1. 8 Hz, 2H), 

7. 31(dd, /=7.7, 1. 7 Hz, 1H), 7. 09(d, 7= 0. 8 Hz, 1H), 

6. 13(d, 7=5.4 Hz, 1H), 3. 25(ddd, J = 26. 6, 13.1, 7. 1 

Hz, 2H), 2. 93(dq, 7 = 15.3, 5. 2 Hz, 1H), 2. 57(d, J = 

0. 6 Hz, 3H), 1. 97 - 1. 74(m, 2H), 0. 99(t, 7=7.4 Hz, 

3H) ; ESI MS m/z 379 ［C22H22N2O2S + H］ + ; HPLC >99%(AUC), 

tR = 9. 21 min.

實施例 1120

(S)-9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-8-^基囈吩并［2, 3-c］唆·# 

-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使(S)-第三丁基 1-(4-(8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗤啡-9 -基)苯基)丙基 

胺基甲酸酯(100 mg, 0. 22 mmol)與三澳硼烷(1.0 Μ於二 

氯甲烷， 1.3 mL, 1. 3 mmo 1)反應以獲得所望產物(28 mg, 

38%)白色固體：'H NMRC 500 MHz, MeOD) δ 7. 65 - 7. 58(m, 

2H), 7. 54(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 46 - 7. 40(m, 3H),
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7. 18(d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 03(d, J = 5. 4 Hz, 1H),

4. 32(dd, J = 9. 2, 5. 9 Hz, 1H), 2. 21 - 2. 03(m, 2H),

1. 04(t, 7=7.4 Hz, 3H); ESI MS m/z 351 [C20H18N2O2S + 

H] + ; HPLC >99%(AUC), t« = 8. 24 min.

實施例 1290

9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-8-短基-6-甲基囈吩并 

[2, 3-c]嘩啡-4(511)-酮 鹽酸鹽

、 ο

依照一般程序F，使第三丁基(1-(4-(8-甲氧基-6-甲 

基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并[2, 3-c]嗖咻-9-基)苯基)環 

丁基)甲基胺基甲酸酯(130 mg, 0. 32 mmol )與三渙硼烷 

(1. 0 Μ於二氯甲烷， 1.9 mL, 1. 9 mmol)反應以獲得所望 

產物(82 mg, 65%)白色固體：P NMR(500 MHz, MeOD) δ 

7. 63(d, 7=5.4 Hz, 1H), 7. 46 - 7. 41(m, 2H), 7. 38 - 

7. 32(m, 2H), 7. 09(d, 7-0.7 Hz, 1H), 6. 26(d, 7 = 5. 4 

Hz, 1H), 3. 36 - 3. 33(m, 2H), 2. 65(dd, 7 = 21.2, 9. 3 

Hz, 2H), 2. 58(s, 3H), 2. 45 - 2. 37(m, 2H), 2. 27(ddd, 

J = 17. 7, 11.5, 8. 6 Hz, 1H), 2.12 - 2.015, 1H) ; ESI 

MS m/z 391 [C23H22N2O2S + H] + ; HPLC >99%(AUC), tR = 9. 37 

min.

實施例 1300

9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-8-Μ基嗟吩并[2, 3-c]

S
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依照一般程序F，使第三丁基(1-(4-(8-甲氧基-4-側 

氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]唆啡-9-基)苯基)環丁基)甲 

基胺基甲酸酯(100 mg, 0. 20 mmol)與三澳硼烷(1.0 Μ於 

二氯甲烷， 1. 23 mL, 1. 23 mmol )反應以獲得所望產物(52 

mg, 68%)白色固體：P NMRC 500 MHz, MeOD) δ 7. 64(d, J 

=5. 4 Hz, 1H), 7. 44(ddd, J = 17. 8, 10. 5, 3. 8 Hz, 3H), 

7. 39 - 7. 35(m, 2H), 7. 19(d, 7=8.9 Hz, 1H), 6. 25(d, 

7=5.4 Hz, 1H), 3. 44(s, 2H), 2. 65(dd, J = 21.3, 9. 4 

Hz, 2H), 2. 46 - 2. 36(m, 2H), 2. 33 - 2. 20(m, 1H),

2. 14 - 2. 00(m, 1H); ESI MS m/z 377 [C22H20N2O2S + H] + ;

HPLC >99%(AUC), tR = 9. 00 min.

實施例1309

9-(4-(1-胺基丁 -2-基)苯基)-8-M基囈吩 并［2, 3-c］唆啡

依照一般程序F，使第三丁基 2-(4-(8 -甲氧基-4-側

氧基-4, 5二氫囈吩并［2, 3 -(3］嗟啡-9-基)苯基)丁基胺基

甲酸酯(100 mg, 0. 21 mmol)與三澳硼烷 (1.0 Μ 於二氯
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HPLC >99% (AUC), tR = 8. 15 min.

甲烷， 1.25 mL, 1. 25 mmol）反應以獲得所望產物 (45 mg,

60%)白 色固體 : Ή NMR (500 MHz, MeOD) ά 7.58 - 7. 50

(m, 2H), 7. 46 一 7. 36 (m, 3H), 7. 32 (dt, J = 12. 4, 6. 2

Hz, 1H), 7. 19 (d, J = 9 Hz, 1H), 6. 11 (d, J = 5. 4

Hz, 1H), 3. 40 一 3. 19 (m, 2H), 2. 95 (dq, J = 15. 3, 5. 2

Hz, 1H), 1. 98 一 1. 85 ,1H), 1.86 -1. 71 (m 5 1H),

1. 06 - 0. 91 ( m, 3H); ESI MS m/z 365 ［C21H2ON2O2S + ΗΓ；

實施例1312

9-（4-（1-胺基丁 -2-基）苯基）-6-氯-8-鑒基囈吩并[2, 3-c]

瘦麻-4（5H） -酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基 2-(4-(6-氯-8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唾啡-9-基)苯基)丁 

基胺基甲酸酯 (65 mg, 0.13 mmo 1) 與三澳硼烷 (1.0 Μ 

於二氯甲烷， 0. 76 mL, 0. 76 mmol)反應以獲得所望產物 

(28 mg, 56%)白色固體：F NMR(500 MHz, MeOD) ό 7. 60 

(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 54 (dd, J = 7. 9, 1. 8 Hz, 1H), 

7. 44 (dd, J = 7. 7, 1.8 Hz, 1H), 7. 39 (dd, J = 7. 9, 1. 8

Hz, 1H), 7. 35 - 7. 30 (m, 2H), 6. 08 (d, J 5. 4 Hz,

1H), 3. 38 - 3. 22 (m, 2H), 2. 98 - 2. 89 (m, 1H), 1. 97 -
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1. 85 (m, 1H), 1. 85 - 1. 72 (m, 1H), 0. 98 (t, J = 7. 4

Hz, 3H); ESI MS m/z 399 [C21H19C1N2O2S + H] + ; HPLC >99% 

(AUC), tR = 10.29 min.

實施例385

9-(4-(1-(乙基胺基)乙基)苯基)-8-巍基嗟吩并[2, 3-c]墜 

*#-4(5H) -酮鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基 乙基(1-(4-(8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3 -。]唆麻-9 -基)苯基)乙基) 

胺基甲酸酯 (150 mg, 0. 31 mmol)與三澳硼烷 (1.0 Μ 於 

二氯甲烷， 1.9 mL, 1. 9 mmol)反應以獲得所望產物(37 

mg, 33%)白色玻璃：!H NMR( 500 MHz, MeOD); ό 7. 65 (dd, 

J = 13. 2, 4. 9 Hz, 2H), 7. 57 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 48 -

7. 39 (m, 3H), 7. 18 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 04 (d, J =

5. 4 Hz, 1H), 4. 53 (q, J = 6. 8 Hz, 1H), 3.20 - 3. 08

(皿，1H), 3. 08 - 2. 96 (m, 1H), 1. 79 (d, J = 6. 9 Hz,

3H), 1. 36 (t, J = 7. 3 Hz, 3H). ESI MS m/z 365 [+ H] + ; 

HPLC >99% (AUC), tR = 12.05 min.

實施例1165

6-氯-8-短基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)囈吩并

[2, 3-c] -4(5H)-酮 鹽酸鹽
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HN
H3C

_ 依照一般程序F，使第三丁基 4-(6-氯-8-甲氧基-4-

' 側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2,3-c]唆嘛-9-基)苯乙基(甲基)

* 胺基甲酸酯(60 mg, 0.12 mmo 1)與三澳硼烷 (1.0 Μ於二 

氯甲烷， 0. 72 mL, 0. 72 mmol)反應以獲得所望產物 (22 

mg, 50%)白色固體：中 NMR( 500 MHz, DMSO-de) 5 10. 77
• (s, 1H), 9. 72 (s, 1H), 8. 72 (s, 1H), 7. 76 (d, J = 5. 4

Hz, 1H), 7. 42 (d, J = 8. 1 Hz, 2H), 7. 31 (s, 1H), 7.24

(d, J = 8. 1 Hz, 2H), 5. 85 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 30 -

3. 23 (m, 2H), 3. 09 - 3.02 (m, 2H), 2. 65 (s, 3H); ESI

- MS m/z 385 [C20H17C1N2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 

. 9.03 min.

實施例1197

. (S)-8-罐基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基)囈吩并

[2, 3-c ]唾啡-4( 5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使（S）-第三丁基 2-（4-（8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］唾啡-9-基）苯基）丙基 

（甲基）胺基甲酸酯 （100 mg, 0. 21 mmol ）與三澳硼烷 （1.0 

Μ 於二氯甲烷， 1.25 mL, 1.25 mmo 1 ）反應以獲得所望產

S
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(AUC), tR = 8. 36 min.

物 ( 31 mg, 4 1%) 白色 固體:

7. 61 - 7. 53 (m, 2H), 7. 48

7. 44 - 7. 37 (m, 2H), 7. 33

7. 18 (d, J = 8. 9 Hz, 1H),

3. 41 - 3. 25 (m, 3H), 2. 75

Hz 3H) ;ESI MS m/z 365 [ι

!H NMRC500 MHz, MeOD) δ

(dd, J = 7. 8, 1. 9 Hz, 1H),

(dd, J = 7. 7, 1. 7 Hz, 1H),

6. 14 (d, J = 5.4 Hz, 1H),

(s, 3H), 1 .50 (d, J :=6. 8

' 2 1 H 2 0 N2O2S + ΗΓ; H PLC >99%

實施例1224

9-(4-(2-胺基乙基)-2-澳'-5-痙基苯基)-8-幾基囈吩并

[2, 3-c ] < -4(5H)-酮 鹽酸鹽

s '0
依照一般程序F，使(第三丁基 5-澳-2-罐基-4-(8- 

甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]<-#-9-基)苯 

乙基胺基甲酸酯 (50 mg, 0. 90 mmo 1)與三澳硼烷 (1.0 Μ 

於二氯甲烷， 0. 54 mL, 0. 54 mmol )反應以獲得所望產物 

(18 mg, 48%)白色固體：P NMR(500 MHz, MeOD) 5 7. 68 

(d, J = 5. 5 Hz, 1H), 7. 58 (s, 1H), 7. 44 (d, J = 9. 0 

Hz, 1H), 7. 18 (d, J = 9. 0 Hz, 1H), 6. 82 (s, 1H), 6.33 

(d, J = 5. 5 Hz, 1H), 3. 25 (m, 2H), 2. 95 (m, 2H); ESI 

MS m/z 432 [Ci9Hi5BrN203S + H?; HPLC 96.9% (AUC), tR = 

8.10 min.

實施例1082
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(S)-8-輕基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)苯基)囈吩并

酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使(S)-第三丁基 1-(4-(8 -甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]唆啡-9-基)苯基)乙基 

(甲基)胺基甲酸酯 (100 mg, 0. 22 mmol)與三澳硼烷 (1.0 

Μ於二氯甲烷， 1. 30 mL, 13. 0 mmol)反應以獲得所望產 

物 (50 mg, 66%)白色固體：!H NMR(500 MHz, MeOD) ό 

7. 68 - 7. 61 (m, 2H), 7. 57 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 49 - 

7. 39 (m, 3H), 7. 18 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 04 (d, J =

5. 4 Hz, 1H), 4. 48 (q, J = 6. 8 Hz, 1H), 2. 72 (s, 3H),

1. 80 (d, J = 6.9 Hz, 3H); ESI MS m/z 351 [C20H18N2O2S 

+ H] + ; HPLC 96.9% (AUC), tR = 7. 68 min.

實施例1088

9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-6-氯-8-輕基藝吩并[2, 3-c] <

依照一般程序F，使第三丁基 1-(4-(6-氯-8-甲氧基

饲鹽酸鹽

・HC1

-4-側氧基-4, 5- 二氫囈吩并［2, 3-c］嗟啡-9-基)苯基)丙 

基胺基甲酸酯 (40 mg, 0.08 mmo 1 )與三澳硼烷 (1.0 Μ 於

S
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二氯甲烷， 0. 48 mL, 0. 48 mmol)反應以獲得所望產物 

(12 mg, 40%)白色固體：中 NMRC500 MHz, MeOD) ό 7. 65 - 

7. 56 (m, 3H), 7. 46 - 7. 39 (m, 2H), 7. 30 (s, 1H), 6. 02

(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 32 (dd, J = 9. 1, 6. 0 Hz, 1H),

2. 21 - 2. 02 (m, 2H), 1. 03 (t, J = 7. 4 Hz, 3H); ESI

MS m/z 385 [C20H17C1N2O2S + H] + ; HPLC 95.9% (AUC), tR =

9.15 min.

實施例1087

(S)-6-氯-8-罐基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)苯基)嚏吩并 

[2, 3-c ] <^-4(511)-酮 鹽酸鹽

θΛ1

依照一般程序F，使(S) -第三丁基 1-(4-(6 -氯-8-甲 

氧基-4-側氧基-4, 5- 二氫囈吩并[2, 3-c]嚨嘛-9-基)苯 

基)乙基(甲基)胺基甲酸酯(40 mg, 0. 08 mmol)與三澳硼 

烷 (1.0 Μ 於二氯甲烷， 0. 48 mL, 0. 48 mmol)反應以獲 

得所望產物 (18 mg, 60%)白色固體：Ή NMRC500 MHz, 

MeOD) δ 7.72 - 7. 60 (m, 3Η), 7. 49 - 7. 39 (m, 2H), 

7. 30 (s, 1H), 6. 03 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 49 (q, J =

6. 9 Hz, 1H), 2. 73 (d, J = 4.3 Hz, 3H), 1.80 (d, J =

6. 9 Hz, 3H); ESI MS m/z 385 [C20H17C1N2O2S + H] + ； HPLC 

>99% (AUC), tr = 13.60 min.

實施例1209
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9-(4-(3-(胺基甲基)戊-3-基)苯基)-8-翹基嗟吩并［2, 3-c］

依照一般程序F，使第三丁基2-乙基- 2 -(4-(8 -甲氧

基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］哇嘛-9-基)苯基)

丁基胺基甲酸酯 (200 mg, 0. 40 mmol)與三澳硼烷 (1.0 Μ

於二氯甲烷， 2. 37 mL, 2. 37 mmo 1 )反應以獲得所望產物

(120 mg, 78%)白色固體：F NMRC 500 MHz, MeOD) δ 7. 62

(d, J = 8. 4 Hz, 2H), 7. 54 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 41

(dd, J = 15. 2, 8. 6 Hz, 3H), 7. 19 (d, J = 8. 9 Hz, 1Η),

6. 08 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 34 (s, 2H), 2. 05 1. 88

(m, 4H), 0. 93 (t, J = 7. 4 Hz, 6H); ESI MS m/z 393

[C23H24N2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 9. 38 min.

實施例1271

9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-務基囈吩并

［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基2-(2-氟-4-(8 -甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯基)-2-

甲基丙基胺基甲酸酯 (80 mg, 0.16 mmo 1)與三澳硼烷

s
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(1. 0 Μ於二氯甲烷， 1.0 mL, 1. 0 mmo 1)反應以獲得所

邑玻璃：中NMRC 500 MHz, MeOD) ά望產物(35 mg, 56%)黃

7. 67 (d, J - 5. 4 Hz, 1H), 7. 59 (t, J

7. 44 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 20 (d, J

6. 25 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 54 (d, J

3. 28 (s, 1H), 1. 63 (d, J = 4. 6 Hz, 6H)

13. 0

= 8.4

=8. 9

Hz,

Hz,

Hz,

1Η),

3H),

2H),

;ESI MS m/z 383

[C2iHi9FN2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 8. 89 min.

實施例623 

第三丁基 (1-(4-(6-漠-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫＜

吩并［2, 3-c］唾咻- 9-基)苯基)環丙基)甲基胺基甲酸酯
h3co

BocHN
Br

NH

Ο

依照一般程序I，使第三丁基 (1-(4-(8-甲氧基-4-側

氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗤啡-9 -基)苯基)環丙基)甲

基胺基甲酸酯(750 mg, 1.57 mmol)與 NBS (280 mg, 1.57 

mmo 1))反應以獲得所望產物(473 mg, 54%)黃色固體：ESI

MS m/z 555 [C27H27BrN204S + H]+ °

實施例624

(S)-第三丁基 2-(4-(6-澳-8 -甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫

囈吩并 ［2, 3-c］嘩啡-9-基)苯基)丙基(甲基)胺基甲酸酯 
h3co

h3c

BocN~

Ό~^·βγ

/ NH

s ο
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依照一般程序I，使（S）-第三丁基 2-C4-C8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嚨麻-9-基）苯基） 

丙基（甲基）胺基甲酸酯（1.0 g, 2.0 mmol ）與NBS （446 mg, 

2. 5 mmol）反應以獲得所望產物（500 mg, 43%）黃色固體： 

ESI MS m/z 557 ［C27H29BrN2O4S + H］+ °

實施例625

（R）-第三丁基1-（4-（6-澳-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫

囈吩并［2, 基）苯基）乙基（甲基）胺基甲酸酯

依照一般程序I，使（R）-第三丁基 1-（4-（8-甲氧基 

- 4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗟啡-9-基）苯基）乙基

（甲基）胺基甲酸酯 （400 mg, 0. 86 mmo 1 ）與 NBS （184 mg,

1. 03 mmol）反應以獲得所望產物（285 mg, 61%）黃色固體：

ESI MS m/z 543 ［C26H3oBrN204S + H］+ °

實施例1263

9-（4-（2-胺 基乙基）-3-氯苯基）-8-甲氧基-6-甲基嗟吩并

[2, 3-c ]嘩啡- 4( 5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序C，使第三丁基2-氯-4-（8-甲氧基-6- 

甲基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2,3-c］唆啡-9 -基）苯乙
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基胺基甲酸酯 (50 mg, 0.10 mmo 1)與TFA (3. 0 mL)反應

以獲得所望產物淡黃色固體 (27 mg, 68%): !H NMR (500

MHz, MeOD) δ 7. 62 (t, J = 5. 8 Hz, 1H), 7. 53 (d, J =

7. 8 Hz, 1H), 7. 35 (d, J = 1. 6 Hz, 1H), 7.29 (s, 1H),

(R)-8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)苯基)囈

7. 21 (dd, J = 7. 7, 1. 7 Hz, 1H), 6. 11 (d, J = 5.4 Hz,

1H), 3. 75 (d, J = 7. 4 Hz, 3H), 3. 38 - 3 · 16 (m, 4H),

2. 64 (s, 3H); ESI MS m/z 399 [C 21H19CIN2O2S + H] + ; HPLC

98.8% (AUC), tR = 9. 50 min.

實施例1265

吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序C，使(R)-第三丁基1-(4-(8-甲氧基 

-6-甲基-4-側氧基-4, 5- 二氫囈吩并[2, 3-c]唾啡-9-基) 

苯基)乙基(甲基)胺基甲酸酯(50 mg, 0.10 mmol )與TFA 

(3. 0 mL)反應以獲得所望產物黃色固體25 mg, 63%): *H NMR 

(500 MHz, MeOD) ό 7. 64 (d, J = 8.4 Hz, 2H), 7. 57 (d, 

J - 5. 4 Hz, 1H), 7. 38 (d, J = 8. 6 Hz, 2H), 7. 29 (s, 

1H), 5. 99 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4.48 (q, J = 6.8 Hz, 

1H), 3. 73 (s, 3H), 2. 72 (s, 3H), 2. 64 (s, 3H), 1. 80 

(d, J = 6. 9 Hz, 3H). ESI MS m/z 379 [C22H22N2O2S + H] + ; 

HPLC 98. 0% (AUC), tR = 9. 51 min.
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實施例1277

9-(4-(1-胺基丁-2-基)苯基)-8-甲氧基-6-甲基嗟吩并

［2, 3 - c］嘩啡-4(5町-酮 鹽酸鹽

依照一般程序C，使第三丁基2-(4-(8 -甲氧基-6-甲

基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2,3-c］喳啡-9-基)苯基)

丁基胺基甲酸酯 (40 mg, 0. 08 mmo 1)與 TFA (3. 0 mL)反

應以獲得所望產物白色固體 14 mg, 44%): Ή NMR (500 MHz,

MeOD) ό 7. 54 -7. 47 (m, 2H), 7. 42 (dd, J = 7. 7, 1. 8

Hz, 1H), 7. 35 7. 25 (m, 3Η), 5.96 (d, 5. 4 Hz,

1H), 3. 75 (s, 3H), 3. 37 - 3. 26 (m, 2H), 3. 02 2. 89

(m, 1H), 2. 64 (s, 3H), 1.97 - 1.85 (m, 1H), 1. 81

1. 67 (m, 1H), 0. 96 (t, J = 7. 3 Hz, 3H); ESI MS m/z 393

[C23H24N2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 9. 74 min.

J

實施例1064

(S)-8-甲氧基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)苯基)囈吩并

[2, 3-c] -4(5Η)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序C，使(S) -第三丁基1-(4-(8 -甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唾啡-9-基)苯基)乙基
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(甲基)胺基甲酸酯 (30 mg, 

反應以獲得所望產物(15 mg, 

MHz, MeOD); δ 7.64 (d, J

(m, 2H), 7. 45 - 7. 36 (m,

0. 06 mmo1)與 TFA (1.5 mL)

65%) 白色固體 :Ή NMR (500

:8. 5 Hz, 2H), 7. 61 - 7. 52

3H), 5. 98 (d, J = 5. 4 Hz,

1H), 4. 48 (q, J = 6. 8 Hz, 1H), 3. 74 (s, 3H), 2.73 (s,

3H), 1. 79 (t, J = 8. 0 Hz, 3H). ESI MS m/z 365

[C2iH2oN202S+ H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 13. 69 min.

實施例1121

(S)-9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唆

啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序C，使(S)-第三丁基1-(4-(8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]嗥啡-9-基)苯基)丙基 

胺基甲酸酯 (40 mg, 0. 09 mmo 1)與 TFA (2.0 mL)反應以 

獲得所 望產物(15 mg, 49%)淡黃 色玻璃：中NMR (500 MHz, 

MeOD) ) d 7. 60 (tt, J = 7. 1, 3. 6 Hz, 2H), 7. 57 - 7. 51

(m, 2H), 7. 42 - 7. 36 (m, 3H), 6. 00 (d, J = 5. 4 Hz, 

1H), 4. 32 (dd, J = 9. 2, 6. 0 Hz, 1H), 3. 73 (s, 3H), 2. 11 

(qdd, J = 13. 6, 8. 3, 6. 7 Hz, 3H), 1. 08 - 0. 98 (m, 3H); 

ESI MS m/z 3 65 [C21H2ON2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR 

=8. 74 min.

實施例1391
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(500 MHz, MeOD) ό 7. 63 - 7. 51 (m, 3H), 7. 32 - 7.23 

(m, 3H), 6. 02 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 74 (s, 3H), 3. 28 

(s, 2H), 2.64 (s, 3H), 1.21 - 1. 08 (m, 4H); ESI MS 

m/z 391 [C23H22N2O2S + H] + ; HPLC 95. 7% (AUC), tR = 9. 15

實施例1297

9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-8-甲氧基-6-甲基嗟吩

并［2, 3-c］嗤啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照亠般程序C 5使第三丁基(1-(4 -(8 -甲氧基- 6-甲 

基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]唆啡-9-基)苯基) 

環 丁基)甲基胺基甲酸酯 (200 mg, 0. 42 mmol) TFA (5. 0 mL) 

反應以獲得所望產物(150 mg, 89%)白色固體：PNMR (500 

MHz, MeOD) d 7. 61 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 47 - 7. 41

(m, 2H), 7.35 - 7. 30 (m, 3H), 6. 07 (d, J = 5. 4 Hz, 

1H), 3. 76 (s, 3H), 3. 46 (s, 2H), 2. 65 (s, 3H), 2. 64 -

2. 57 (m, 2H), 2. 47 - 2. 37 (m, 2H), 2. 32 - 2. 15 (m, 

1H), 2. 12 - 1. 97 (m, 1H); ESI MS m/z 405 [C24H24N2O2S 

+ H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 12.27 min.

實施例1321

9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-6-氯-8-甲氧基囈吩并 

[2,3-。]嗤啡-4(51!)-酮 鹽酸鹽
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S ο

依照一般程序C，使第三丁基(1-(4-(6-·氯-8-甲氧基

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］^<-9-基)苯基)環

T基)甲基胺基甲酸酯 (25 mg, 0. 05 mmo 1 )與TFA (2. 5 mL) 

反應以獲得所望產物(16 mg, 80%)白色固體：勺NMR (500

MHz, MeOD) <5 7. 66 (s, 1H), 7. 55 (s, 1H), 7. 47 (s, 2H),

7. 34 (s, 2H), 6. 04 (s, 1H), 3. 77 (s, 3H), 3. 47 (s, 2H),

2. 68 2. 54 (m, 2H), 2. 47 - 2. 35 (m, 2H), 2. 31

2. 20 (m, 1H), 2. 12 - 2. 02 (m, 1H); ESI MS m/z 426

[C23H21CIN2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 9. 87 min.

實施例1154

(S)-6-氯-8-幾基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙基)苯基)囈吩并

[2, 3-c] -4(5H)-酮 鹽酸鹽

s ο

依照一般程序F 5使(S)-第三丁基1-(4-(6-氯-8-甲

氧基-4-側氧基-4, 5- 二氫囈吩并［2,3-c］磴嘛-9-基)苯 

基)丙基(甲基)胺基甲酸酯 (100 mg, 0. 194 mmol )與三澳 

硼烷 (1.0 Μ 於二氯甲烷 1. 2 mL, 1.16 mmo 1)反應以獲 

得所望產物(35 mg, 45%)白色固體：P NMR ( 500 MHz, DMSO) 

ά 10. 81 (d, J = 10. 5 Hz, 1H), 9. 83 (s, 1H), 9. 70 -

s
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9. 45 (m, 1H), 9. 28 (s, 1H), 7. 73 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

7. 70 - 7. 60 (m, 2H), 7. 38 (dd, J = 12. 4, 4. 7 Hz, 3H),

5. 70 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 19 (dt, J = 12.1, 6. 0 Hz,

1H), 2. 51 (s, 3H), 2. 20 (ddd, J = 14. 4, Z

實施例626

(S)-第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二

氫嗟吩并［2, 3-c］磴啡-9-基）苯基）丙基（甲基）胺基甲酸酯

ο
依照一般程序J，使（S） -第三丁基2-（4 -（6-澳-8 -甲

氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嚨啡-9-基）苯基）

丙基（甲基）胺基甲酸酯 （150 mg, 0. 269 mmol）與三甲基 

硼氧婕三聚物 （102 mg, 0. 8 mmo 1）反應以獲得所望產物 

（95 mg, 75%）棕邑固體：ESI MS m/z 493 ［C2sH32BrN204S + 

ΗΓ。

實施例1372

9-（4-（1-（（二甲基胺基）甲基）環丁基）苯基）-8-極基-6-甲

基嗟吩并［2, 3-c ］ -4（5H）-酮 鹽酸鹽

依照實施例460揭示的程序，使9-（4-（1-（胺基甲基）

環丁基）苯基）-8-超基 -6-甲基囈吩并［2,3-c］嗥啡 

S
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-4 (5H)-酮 鹽酸鹽 (110 mg, 0. 28 mmol ))與甲醛(37% 於 

水，22 mg, 0. 70 mmol)反應以獲得所望產物白色固體 (28 

mg, 25%): Ή NMR ( 500 MHz, MeOD) δ 7. 65 (t, J = 7. 4
. ·

Hz, 3H), 7. 43 (d, J = 8. 1 Hz, 2H), 7.12 (s, 1H), 6. 24

(d, J = 5. 3 Hz, 1H), 3. 80 (s, 2H), 2. 86 (s, 6H), 2. 77 -

2. 67 (m, 2H), 2. 60 (s, 3H), 2.52 (dt, J = 11. 9, 8. 8

Hz, 2H), 2. 30 - 2. 17 (m, 1H), 2. 17 - 2. 05 (m, 1H);

ESI MS m/z 419 [C25H26N2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR 

=9.51 min.

實施例1172

(S)-9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8-^基囈吩并

[2, 3-c ] -4( 5H)-酮 鹽酸鹽
HO

依照實施例460揭示的程序，使 (S)-9-(4-(1 -胺基丙 

-2-基)苯基)-8- 幾基瘗吩并[2,3-(3]^·^Κ-4(5Η)-酮 鹽 

酸鹽 (20 mg, 0. 06 mmo 1))與甲醛(37% 於水，5. 0 mg, 

0. 15 mmol)反應以獲得所望產物白色固體 (15 mg, 70%): 

Ή NMR (500 MHz, MeOD)(5 7. 64 - 7. 51 (m, 3H), 7. 45 - 

7. 37 (m, 2H), 7. 34 (dd, J = 7. 7, 1.7 Hz, 1H), 7. 19 (t, 

J = 7. 7 Hz, 1H), 6. 12 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 62 (td, 

J = 11.5, 2. 6 Hz, 1H), 3. 50 - 3. 40 (m, 2H), 2. 97 (s, 

3H), 2.94 (s, 3H), 1.48 (d, J = 6. 6 Hz, 3H); ESI MS

S
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m/z 379 [C22H22N2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR 

min.

實施例1128

(S)-9-(4 -(1 -(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-幾基

［2, 3-c］睦啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽

8. 63

吩并

s ο

依照實施例460揭示的程序，使(S)-9-(4-(1-

基)苯基)-8-翹基嗟吩并［2, 3-c ］磴啡-4(5Η)-酮

(25 mg, 0. 07 mmo 1))與甲醛(37%於水，5. 5 mg, 0.18 

反應以獲得所望產物白色固體(12 mg, 45%) : Ή ΝΜΙ 

MHz, MeOD) δ 7. 66 (ddd, J = 19. 7, 7. 7, 1. 6 Hz,

7. 55 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 52 - 7. 45 (m, 2H),

(d, J - 8. 9 Hz, 1H), 7. 20 (d, J = 8. 9 Hz, 1H),

(d, J = 5.4 Hz, 1H), 4. 38 (dd, J = 11.3, 4. 4 Hz,

2. 99 (d, J = 2. 1 Hz, 3H), 2. 85 (d, J = 3. 2 Hz,

2. 40 - 2. 18 (m, 2H), 1. 03 -0. 93 (m, 3H); ESI

379 [C22H22N2O2S + ΗΓ; HPLC 98. 4% (AUC), tR = 8.

實施例1127

(S ) - 9 -( 4-( 1 -(乙基胺基)丙基)苯基)-8-幾基

[2,3-c]°t*#-4(5H)-酮 鹽酸鹽

芬基丙 

I酸鹽 

mmo 1 ) 

:(500

2H),

7. 43

5. 95

1H),

3H), 

[S m/z 

:min.

吩并
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依照實施例460揭示的程序'使(S ) - 9 -( 4 -( 1 -胺基丙

基)苯基)-8-幾基嚏吩并［2, 3-c］嗖-4(5H)-酮鹽酸鹽 

(30 mg, 0.09 mmol ))與甲醛(37% 於水，9. 5 mg, 0. 21 mmol)

反應以獲得所望產物白色固體 (15 mg, 46%) : Ή NMR (500

MHz, MeOD) ό 7. 68 - 7. 57 (m, 2H), 7. 54 (d, J = 5. 4

Hz, 1H), 7. 45 (ddd, J = 17. 0, 10.1, 5. 3 Hz, 3H), 7. 19

(d, J = 8. 9 Hz, 1H), 5. 97 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 26

(dd, J = 11.1, 4. 3 Hz, 1H), 3. 11 (tt, J 14. 6, 7. 3

Hz, 1H), 3. 05 2. 95 (m, 1H), 2. 25 (ddd, J = 13. 0,

7. 4, 4. 4 Hz, 1H), 2. 09 (ddd, J =13. 1, 11. 2, 7. 4 Hz,

1H), 1. 35 (t, J = 7. 3 Hz, 3H); ESI MS m/z 379 [C22H22N2O2S

+ H] + ; HPLC 98. 4% (AUC), tR = 8. 51 min.

實施例1095

9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-8- 基囈吩并［2, 3-c］磴啡

依照一般程序F，使第三丁基1-(4-(8-甲氧基-4-側氧

基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嗟啡-9-基)苯基)丙-2・基胺基

甲酸酯 (650 mg, 1.40 mmol)與 BBr3 (1.0 Μ 於 CH2CI2. 10 
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mL, 10 mmol)反應以獲得所望產物(152 mg, 31%)淡黃色固 

體：巾 NMR (500 MHz, CDsOD) 5 7. 56 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 

7. 49 (d, J = 7. 9 Hz, 1H), 7. 43 (dd, J = 13. 3, 8. 3 Hz, 

2H), 7. 34 (d, J = 7. 9 Hz, 2H), 7.18 (d, J = 8.9 Hz, 

1H), 6. 11 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 71 - 3. 60 (m, 1H), 

3. 05 (dd, J = 7. 2, 2. 2 Hz, 2H), 1.40 (d, J = 6. 6 Hz, 

3H); ESI MS m/z 351 [C2H8N2O2S + H] + ; HPLC 98. 6% (AUC), 

tR = 8. 08 min.

實施例1106

9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-6-氯-8-務基嗟吩 并[2, 3-c]唾

-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基1-(4-(6-氯-8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]痊麻-9-基)苯基)丙 

-2-基胺基甲酸酯 (55 mg, 0.11 mmol )與 BBrs (1.0 Μ 於 

CH2CI2, 2 mL, 2 mmol)反應以獲得所 望產物(28 mg, 66%)白 

色固體：勺 NMR (500 MHz, CD3OD) δ 7. 61 (d, J = 5. 4 Hz, 

1H), 7. 47 (dd, J = 22. 8, 7. 8 Hz, 2H), 7. 36 - 7. 29 (m, 

3H), 6. 08 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 65 (dd, J = 13. 7, 6. 9 

Hz, 1H), 3. 05 (ddd, J = 34. 9, 13. 6, 7. 3 Hz, 2H), 1. 39 

(d, J = 6. 6 Hz, 3H); ESI MS m/z 385 [1N2O2S + H] + ; 

HPLC >99% (AUC), tR = 8. 77 min.
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實施例379

9-(4-(1-((二甲基胺基)甲基)環丙基)苯基)-8-輕基囉吩

并[2, 3-c ] 啡-4(511)-酮 鹽酸鹽

依照實施例1387揭示的程序，使9-(4-(1-(胺基甲基)

環丙基)苯基)-8-魏基囈吩并［2, 3-c］瘦啡-4( 5H)-酮 鹽酸 

鹽 (10 mg, 0. 03 mmo 1)與三聚甲醛(8 mg, 0.11 mmo 1)反

應，於過濾後將獲得的材料如一般程序D-2概述者轉換為

鹽酸鹽以獲得所望產物(7. 0 mg, 87%)淡黃色固體：Ή NMR

(500 MHz, CDaOD) δ 7.70 (d, J =7. 9 Hz, 2H), 7. 58 (d,

(d,

(s,

5. 4 Hz, 1H),

J = 8. 9 Hz,

6H), 1.34

7. 39 (dd, J =

1H), 6. 12 (d

25. 8, 8. 4 Hz, 3H),

J = 5. 4 Hz, 1H),

1. 25 (m, 2H), 1. 23 - 1.14 (m,

7. 18

2. 94

2H);

J

ESI MS m/z 391 [C23H22N2O2S + H] + ; HPLC 96.7% (AUC), tR

=8. 72 min.

實施例373

9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基囉吩并［2, 3-c］唾

對於 2-(4-(8-甲 氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并
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[2,3-c]唾嚥-9 -基)苯基)丙睛(50 mg, 0. 14 mmol)於甲 

苯(13 mL)的溶液，於 0 °C 加入 BH3 · THF (1.0 Μ, 13 mL, 

1 3 mmo 1) 5將反應物回溫至室溫並加熱回流4小時。將此 

反應藉由倒在水或冰水上以淬滅，並將獲得的混合物濃縮 

並以製備性HPLC (Cl8二氧化矽，乙睛/水 (有0. 05% TFA) 

梯度)純化。將所望產物溶於HC1水溶液、濃縮並於真空下 

乾燥以獲得所望產物淡黃色固體(5.4 mg, 10%): Ή NMR 

(500 MHz, CDsOD) ά 7. 60 - 7. 49 (m, 3H), 7. 47 (dd,

J = 7. 7, 1. 7 Hz, 1H), 7. 39 (d, J = 9. 1 Hz, 1H), 7. 34 -

7. 25 (m, 2H), 6. 00 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 75 (s, 3H),

3. 30 - 3.18 (m, 3H), 1.49 (d, J = 6. 5 Hz, 3H); ESI

MS m/z 365 [C2iH2oN202S + H] + ; HPLC 99% (AUC), tR = 8. 76 

min.

實施例1218

9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-6-氯-8-甲氧基藝吩并

依照一般程序F，將第三丁基 2-氟-4-(8-甲氧基-4- 

側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]<^-9-基)苯乙基胺基甲 

酸酯(70 mg, 0. 14 mmo 1)以 BBr3 (1.0 Μ 於 CH2CI2, 5 mL, 

5 mmol)處理以獲得所望產物白色固體(17 mg, 30%): Ή 

NMR ( 500 MHz, CDsOD) ά 7. 66 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 54
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(s, 1H), 7. 50 (t, J = 7. 9 Hz, 1H), 7. 10 (d, J = 7. 9 

Hz, 2H), 6. 09 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 76 (s, 3H), 3. 25 -

3. 06 (m, 4H) ; ESI MS m/z 403 [CzoHM 1FN2O2S + H] + ; HPLC 

97.9% (AUC), tR = 9. 63 min.

實施例1247

9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-6-澳-8-超基囈吩并

[2, 3-c ] -4( 5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，將第三丁基 2-(4-(6-澳-8 -甲氧基 

- 4 -側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]唾啡- 9 -基)苯基)-2- 

甲基丙基胺基甲酸酯 (110 mg, 0. 20 mmol)以BBr3 (1.0 Μ 

於CH2C12. 10 mL, 10 mmol)處理以獲得所望產物棕 色固體 

(39 mg, 45%): ESI MS m/z 443 [CzihBrNQS + H] + ; HPLC 

96.3% (AUC), tr = 9.56 min.

實施例1245

6 -，臭- 9-(3 -氟-4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)-8-幾基囈吩

并[:2, 3-c]°t啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽 
F

h3c 
HN-

V HO .HC1

WH

0

依照一般程序F，將第三丁基 4-(6-澳-8-甲氧基-4- 
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側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]嗤啡-9 -基)-2-氟苯乙基 

(甲基)胺基甲酸酯 (90 mg, 0. 16 mmol)於CH2CI2於0 °C 

添加 BBr3 (1.0 Μ 於 CH2CI2, 6 mL, 6 mmol)，將反應物回 

溫至室溫4小時。此反應藉由倒在水或冰水上淬滅，將獲 

得的混合物濃縮，並以製備性HPLC (C18二氧化矽，乙睛 

/水 (有0. 05% TFA)梯度)純化。將所望產物溶於HC1水溶 

液、濃縮並於高真空下乾燥以獲得所望產物白色固體 (15 

mg, 21%) : ESI MS m/z 447 [CzHeBrFWCbS + H] + ; HPLC >99% 

(AUC), tR = 9. 26 min.

實施例1258

9 -(3-氟- 4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)-8-懇基-6-甲基0塞

依照一般程序F，對第三丁基 2 -氟-4-(8-甲氧基-6- 

甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]<^-9-基)苯乙 

基(甲基)胺基甲酸酯 (60 mg, 0.12 mmo 1)於CH2CI2於 0 

°C 添加 BBrs (1.0 Μ 於 CH2CI2, 6 mL, 6 mmo 1)，將反應物 

回溫至室溫4小時。此反應藉由倒在水或冰水上淬滅，將 

獲得的混合物濃縮，並以製備性HPLC (C18二氧化矽，乙 

睛/水 (有0. 05% TFA)梯度)純化。將所望產物溶於HC1水 

溶液、濃縮並於高真空下乾燥以獲得所望產物灰白色固體 

(31 mg, 67%): *H NMR (500 MHz, CDaOD) 5 7. 63 (d, J =
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5. 4 Hz, 1H), 7. 51 (t, J = 7. 9 Hz, 1H), 7. 15 - 7. 06 

(m, 3H), 6. 20 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 42 - 3. 35 (m, 

2H), 3. 30 - 3. 10 (m, 2H), 2.80 (s, 3H), 2. 57 (s, 3H);
* ,

ESI MS m/z 383 [C2H9FN2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR 

=8. 65 min.

實施例12 6 0

9-(4-(1-胺基- 2-甲基丙-2 -基)苯基)-6-氯-8-超基嚏吩并

酮 鹽酸鹽

ο
依照一般程序F，對第三丁基 2-(4-(8-甲氧基-4-側 

氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]磴嘛-9-基)苯基)-2-甲基丙 

基胺基甲酸酯 (70 mg, 0.14 mmo 1)於CH2CI2於0 °C 加 

入 BBr3 (1.0 Μ 於 CH2CI2, 5 mL, 5 mmol)，將反應物回溫 

至室溫4小時。此反應藉由倒在水或冰水上淬滅5將獲得 

的混合物濃縮，並以製備性HPLC (C18二氧化矽，乙睛/ 

水(有0.05% TFA)梯度)純化。將所望產物溶於HC1水溶 

液、濃縮並於高真空下乾燥以獲得所望產物棕色固體 (12 

mg, 38%): Ή NMR (500 MHz, CD3OD) ά 7. 66 (d, J = 8. 4

Hz, 2H), 7. 63 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 36 (d, J = 8. 4

Hz, 2H), 7. 32 (s, 1H), 6. 13 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 29

(s, 2H), 1. 58 (s, 6H); ESI MS m/z 399 [C21H19CIN2O2S +

H] + ; HPLC 98.8% (AUC), tR 二 9. 26 min.
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實施例1280

9-（4-（1-胺基丙- 2-基）-3-氯苯基）-8-痙基嗟吩并[2, 3-c]

依照一般程序F，對第三丁基2-(2 -氯-4 -(8 -甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］墜啡-9-基)苯基)丙 

基胺基甲酸酯 (120 mg, 0. 24 mmo 1)於CH2CI2於0 °C加 

入 BBr3 (1.0 Μ 於 CH2CI2, 15 mL, 15 mmol)，將反應物回 

溫至室溫4小時。此反應藉由倒在水或冰水上淬滅，將獲 

得的混合物濃縮，並以製備性HPLC (C18二氧化矽，乙睛 

/水 (有0. 05% TFA)梯度)純化。將所望產物溶於HC1水溶 

液、濃縮並於高真空下乾燥以獲得所望產物棕色固體(40 

mg, 43%):中 NMR (500 MHz, CD3OD) 5 7. 6 5 (ddd, J = 9. 9, 

9. 3, 6. 1 Hz, 2H), 7. 46 - 7. 36 (m, 2H), 7. 33 - 7. 27 

(m, 1H), 7. 18 (t, J = 9. 0 Hz, 1H), 6. 10 (dd, J = 28. & 

5. 4 Hz, 1H), 3. 86 - 3. 66 (m, 1H), 3. 29 - 3. 12 (m,

2H), 1. 44 - 1. 28 (m, 3H); ESI MS m/z 385 ［1N2O2S 

+ H］+; HPLC >99% (AUC), tR = 9. 07 min.

實施例1111

9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-^基嗟吩并［2, 3-c］磴嘛 

-4(5H)-酮鹽酸鹽
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依照一般程存F，對9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8- 

甲氧基囈吩并[2, 3-c] -4( 5Η)-酮 (120 mg, 0. 33

mmo 1 )於 CH2CI2 於 0 °C 加入 BBre (1.0 Μ 於 CH2CI2, 5 mL, 

5 mmo 1)，將反應物回溫至室溫4小時。此反應藉由倒在水

或冰水上淬滅，將獲得的混合物濃縮，並以製備性HPLC

(C18二氧化矽，乙睛/水(有0. 05% TFA)梯度)純化。將

所望產物溶於HC 1水溶液、濃縮並於高真空下乾燥以獲得

所望產物淡黃色固體 (48 mg, 42%): Ή NMR (500 MHz,

CDsOD) ό 7. 57 (dd, J = 12.7, 6. 7 Hz, 2H), 7. 47 (d,

J = 6. 9 Hz, 1H), 7. 42 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 37 (d,

J = 7. 9 Hz, 1H), 7. 32 (d, J = 7. 7 Hz, 1H), 7. 18 (d,

J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 15 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 28 - 3. 17

(m, 3H), 1. 50 (d, J = 6. 1 Hz, 3H); ESI MS m/z 351 

[C2oH18N202S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tn = 8. 25 min.

實施例1151

(R)-9-(4-(1 -(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-翹基嚏吩并

[2, 3-c ]墜啡-4( 5H)-酮 鹽酸鹽

ο
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依照實施例1387揭示的程序，使（R）-9-（4-（1-胺基丙

基）苯基）-8-甲氧基囈吩并［2,3-c］嗤咻-4（5町-酮鹽酸鹽

(20 mg, 0. 06 mmo 1)與三聚甲醛反應(10 mg, 0.17 mmol) 5

於過濾後將獲得的材料如一般程序D-2概述者轉換為鹽酸

鹽以獲得所望產物 (5 mg, 24%）淡黃色固體：1 H NMR (500

MHz, CD3OD) δ 7. 71 (dd, J - 10.5, 7. 8 Hz, 2H), 7. 64

(d, J = 5.4 Hz, 1H), 7. 47 (t, J = 7. 1 Hz, 2H), 7. 31

(d, J =8. 9 Hz, 2H), 6. 01 (d, J = 5.4 Hz, 1H), 4. 66

(q, J = 6.9 Hz, 1H), 2 .97 (s, 3H), 2. 86 ( s, 3H), 2. 20 -

2. 00 (m, 2H), 1. 86 (d, J =7. 0 Hz, 3H); ESI MS m/ z 379

[C22H22N2O2S + H] + ; HPLC 95.6% (AUC), tR = 8. 92 min.

實施例1162

2-（4 -（8-輕基-4-側氧基-4, 5-二氫©塞吩并［2, 3-（:］哇啡-9-

基）苯基）丁睛

依照一般程序F，對2-（4-（8-甲氧基-4-側氧基-4,5-

二氫囈吩并］2,3-c］嚨啡-9 -基）苯基）丁睛（80 mg, 0.21 

mmol）於 CH2CI2 於 0 °C 添加 BBr3 （1.0 Μ 於 CH2CI2, 3 mL, 

3 mmo 1 ） 5 5將反應物回溫至室溫4小時。此反應藉由倒在

水或冰水上淬滅，將獲得的混合物濃縮，並以製備性HPLC 

（C18二氧化矽，乙睛/水（有0. 05% TFA）梯度）純化。將 

所望產物溶於HC1水溶液、濃縮並於高真空下乾燥以獲得
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所望產物 淡黃色固 體 (4. 3 mg, 6%): Ή NM R (5 00 MHz,

CDa(3D) δ 7. 56 (dd, J =10.8, 4 .6 Hz, 3H), 7. 43 一 7. 31

(m, 3H), 7. 17 (d, J =8. 9 Hz, 1H), 6. 00 (d, J = 5. 4

Hz, 1H), 4. 15 (t, J = 7.2 Hz, 1H), 2. 07 (P, J = 7. 3

Hz, 2H), 1.16 (t, J =7. 4 Hz, 3H) ;ESI MS m/z 361

[C21!H16N2O：?S + Η丁； HP!LC 98. 5% (AUC), t R = 12 .2 min.

實施例1174

9-(4-(1-胺基丙- 2-基)- 3 -氟苯基)-8-起.基囈吩并[2, 3-c]

嗟麻-4(5H) -酮 鹽酸鹽

* 依照一般程序C，使第三丁基2-(2-氟-4-(8 -甲氧基

- -4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2,3-c]哇嘛-9 -基)苯基)丙基

胺基甲酸酯(120 mg, 0. 25 mmo 1)與TFA (10 mL)反應以

• 獲得所望產物'(35 mg, 37%)灰白色固體：F NMR (500 MHz, 

CD3OD) δ 7. 64 (dd, J = 5. 4, 3. 1 Hz, 1H), 7. 54 (ddd,

J = 25. 0, 11.7, 5.2 Hz, 2H), 7. 40 (dd, J = 9. 1, 1. 1

Hz, 1H), 7. 18 - 7. 06 (m, 2H), 6. 10 (dd, J = 27. 5, 5. 4

Hz, 1H), 3. 77 (s, 3H), 3. 64 - 3. 43 (m, 1H), 3. 42 -

3. 22 5, 2H), 1. 51 (d, J = 7. 0 Hz, 3H) ; ESI MS m/z 383 

[C2iHi9FN2O2S + H] + ; HPLC 96. 5% (AUC), tR = 9. 07 min.

實施例1189
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（R）-8-甲氧基-9-（4-（1-（甲基胺基）丙-2-基）苯基）囈吩并

［2, 3 - c］唾啡-4（5H） -酮 鹽酸鹽

ο
依照一般程序C，使（R）-第三丁基 2-（4-（8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］ <^-9-基）苯基）丙

基（甲基）胺基甲酸酯 （120 mg, 0. 25 mmo 1）與TFA （8 mL）

反應以獲得所望產物（56 mg, 59%)白色固體：P NMR (500

MHz, CDaOD) 5 7. 60 7. 51 (m, 3H), 7. 48 (dd, J = 7. 8,

1. 9 Hz, 1H), 7. 39 (d, 9. 1 Hz, 1H), 7. 31 (ddd, J

15. 8, 7. 8, 1. 8 Hz, 2H), 5. 99 (d, J - 5. 4 Hz, 1H),

3. 75 (s, 3H), 3. 46 3. 36 (m, 1H), 3. 37 - 3. 24 (m,

J =

2H), 2. 76 (s, 3H), 1. 49 (d, J = 6. 7 Hz, 3H); ESI MS 

m/z 379 [C22H22N2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 8. 96 

min.

實施例1131

（R）-9-（4-（l-胺基丙基）苯基）-8-短基囈吩并［2, 3-c］唆啡

依照一般程序F，對（R）-第三丁基 1-（4-（8-甲氧基

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-9-基）苯基）丙 
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基胺基甲酸酯(70 mg, 0.15 mmol)於CH2CI2於0 °C 添 

加 BBr3 (1.0 Μ 於 CH2CI2, 3 mL, 3 mmo 1) » 將反應 物回溫 

至室溫4小時。此反應藉由倒在水或冰水上淬滅，將獲得

的混合物濃縮'並以製備性HPLC (C18二氧化矽，乙睛/

水 (有0.05% TFA)梯度)純化。將所望產物溶於HC1 水溶

液、濃縮並於高真空下乾燥以獲得所望產物淡黃色 固體

(35 mg, 67%) : Ή NMR (500 MHz, CDaOD) 5 7. 61 (s, 2H),

7. 55 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 45 - 7. 40 (m, 3H), 7. 18

(d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 03 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 32

(dd, J = 9. 2, 5. 9 Hz, 1H), 2. 23 - 2. 01 (m, 2H), 1. 04

(t, J = 7. 4 Hz, 3H); ESI MS m/z 351 [C20H18N2O2S + H「;

HPLC >99% (AUC), tR = 8. 06 min.

實施例1150

(R)-9-(4-(1 -胺基丙基)苯基)-6-澳-8-短基嚏吩并［2, 3-c］

依照一般程序 F，對(R)-第三丁基 1-(4-(6-渙-8-甲

氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唾咻-9 -基)苯基)

丙基胺基甲酸酯 (50 mg, 0. 09 mmol)於CH2CI2於0 °C加 

入 BBr3 (1.0 Μ 於 CH2CI2, 5 mL, 5 mmol)，將反應物回溫 

至室溫4小時。此反應藉由倒在水或冰水上淬滅，將獲得 

的混合物濃縮'並以製備性HPLC (C18二氧化矽，乙睛/ 
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水(有0. 05% TFA)梯度)純化。將所望產物溶於HC1水溶 

液、濃縮並於高真空下乾燥以獲得所望產物淡黃色固體 

(36 mg, 92%): Ή NMR (500 MHz, CDsOD) <5 7. 65 - 7. 57 

(m, 3H), 7. 50 - 7. 46 (m, 1H), 7. 45 - 7. 39 (m, 2H),

6. 02 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 32 (dd, J = 9. 2, 6. 0 Hz, 

1H), 2.20 - 2. 00 (m, 2H), 1. 03 (t, J = 7. 4 Hz, 3H);

ESI MS m/z 429 [C2oHi7BrN202S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR 

=9.17 min.

實施例254

N-[4-(8-M 基-4-側氧基 -4, 5- 二氫囈吩并[2, 3-c ] < -9-

基)-2-甲基苯基]

依照一般程序F，使N-[4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5- 

二氫0塞吩并[2,3 - c]隆啡-9 -基)-2-甲基苯基]甲烷磺醯胺 

(47 mg, 0.11 mmol)與三澳硼烷 (1.0 Μ 於二氯甲烷，3. 0 

mL, 3. 0 mmol )反應以獲得所望產物(17 mg, 39%)灰白色固 

體：P NMR (500 MHz, CDsOD) ό 7. 58 (d, J = 5. 4 Hz,

1H), 7. 55 (d, J = 8. 1 Hz, 1H), 7. 39 (d, J = 8. 9 Hz,

1H), 7. 21 (s, 1H), 7. 17 - 7. 14 (m, 2H), 6. 10 (d, J =

5. 4 Hz, 1H), 3. 40 (s, 3H), 2. 43 (s, 3H); ESI MS m/z
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401 [C19H16N2O4S2 + H] + ; HPLC 96. 4% (AUC), tR = 10.23 min.

實施例334

9-［4-(2-胺基丙-2-基)苯基］-6-氯-8-幾基囈吩并［2, 3-c］

依照一般程序F，使第三丁基2- ［ 4- (6-氯-8-甲氧基

-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］磴啡-9-基)苯基］丙 

- 2-基胺基甲酸酯 (10 mg, 0. 020 mmol)與三澳硼烷 (1.0

Μ於二氯甲烷，1. 0 mL, 1. 0 mmol)反應以獲得所望產物

(9. 7 mg, 97%)灰白色固體NMR ( 500 MHz, CDsOD) 5

7. 71 (d, J = 8. 4 Hz, 2H), 7. 60 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

7. 42 (d, J = 8. 4 Hz, 2H), 7. 30 (s, 1H), 6. 06 (d, J =

5. 4 Hz, 1H), 1. 86 (s, 6H) ; ESI MS m/z 385 [CzoHitC 1N2O2S

+ H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 10. 89 min

實施例329

9-［4-(胺基甲基)苯基］-6-氯-8-瘵基嗟吩并［2,3-c］嗟嘛

依照一般程序F，使第三丁基 4-(6-氯-8-甲氧基-4-

側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唾啡-9-基)节基胺基甲酸 
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酯 (15 mg, 0. 032 mmo 1)與三渙硼烷 (1.0 Μ 於二氯甲 

烷，1 mL, 1 mmo 1)反應以獲得所望產物(10 mg, 80%)棕色 

固體：P NMR (500 MHz, CDsOD) ό 7. 64 (d, J = 8. 2 Hz, 

2H), 7. 59 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 43 - 7. 38 (m, 2H), 7. 30 

(s, 1H), 6. 08 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 27 (s, 2H) ; ESI

MS m/z 357 [ C^HuC 1N2Q2S + H?; ESI MS m/z 357 

[&8H13CIN2O2S + ΗΓ; HPLC 98.4% (AUC), tR = 8. 62 min.

實施例457
第三丁基 4-(8-務基-4-側氧基-4, 5-二氫囉吩并［2, 3-c］ ·

<■#-9-基)节基胺基甲酸酯

依照實施例463的程序，使9-［4-(胺基甲基)苯基］-8-

鑒基嗟吩并］2, 3 - c］唆麻-4(5H)-酮 (320 mg, 1. 0 mmo 1)

與二第三丁基碳酸氫酯(260 mg, 1. 2 mmol )反應以獲得所 

望產物(150 mg, 36%): ESI MS m/z 323 [C23H22N2O4S + 。

實施例319

9-［4-(2-胺基丙-2-基)苯基卜8-罐基囈吩并［2, 3-c］睦啡

依照一般程序F，使第三丁基 2-［4 -(8 -甲氧基-4-側 

S
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氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]嚏啡-9-基)苯基]丙-2-基胺 

基甲酸酯 (29 mg, 0. 063 mmol)與三澳硼烷 (1.0 Μ, 1. 0 

mL, 0. 10 mmol)反應以獲得所望產物(12 mg, 52%)白色固 

體：Ή NMR (500 MHz, CD30D) ό 7. 70 (d, J = 8. 4 Hz, 

2H), 7. 55 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 46 - 7. 37 (m, J =

8. 6, 7. 7 Hz, 3H), 7. 17 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 07 (d, 

J = 5. 4 Hz, 1H), 1. 86 (s, 6H); ESI MS m/z 351 [C20H18N2O2S 

+ H]+; HPLC 98. 3% (AUC), tR = 10.48 min.

實施例270

9 - [ 4 -(胺基甲基)苯基6-澳-8-痙基囈吩并[2, 3 - c]嗤啡

-4(5H) -酮鹽酸鹽
h2n HOoK. -HCI

WH
0

依照一般程序 「使第三丁基 4-(6-澳-8-甲氧基-4-

側氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］唆咻-9 -基)节基胺基甲酸

酯 (10 mg, 0.019 mmo 1)與三澳硼烷 (1.0 Μ 於二氯甲烷，

1. 0 mL, 1. 0 mmo 1 )反應以獲得所望產物(3. 9 mg, 47%)白

色固體：巾 NMR (500 MHz, CDaOD) 5 7. 64 (d, J = 8. 1

Hz, 2H), 7. 60 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 47 (s, 1H), 

7. 42 - 7. 40 (m, 2H), 6. 08 (d, J = 5. 5 Hz, 1H), 4. 27 (s,

2H) ; ESI MS m/z 403 [ (C^IbsBrNzOzS + 2) + H] + ; HPLC 97. 1% 

(AUC), tR = 7. 90 min.

實施例210
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N-（2-渙 乙基）-4-（8-超基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

[2,3-c]墜啡-9-基）苯磺醯胺

Br

依照一般程序F，使N-（2-務基乙基）-4-（8 -甲氧基-4-

側氧基-4, 5-二氫 < 吩并[2, 3-c] < < -9-基）苯磺醯胺

min.

(1.7 g, 3 .9 mmo 1 ）與三澳硼烷 (3.7 mL, 24 mmo 1)反應以

獲得所望產物（1 · 7 g, 91%）灰白 色固 體： Ή NMR (500 MHz,

DMSO-de) 5 11 .84 ( s, 1H), 9. 4E! (s, 1H), 8. 16 (t, J

= 5.9 Hz, 1H), 7. 94 (d, J = 8. 3 Hz, 2H), 7. 75 (d, J

= 5.4 Hz, 1H), 7. 52 (d, J = 8. 3 Hz, 2H), 7. 41 (d, J

=8. 9 Hz, 1H), 7. 19 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 5. 83 (d, J

=5. 4 Hz, 1H), 3. 51 (t, J = 6. 4 Hz, 2H), 3. 28 (q, J

= 6.2 Hz, 2H); ESI MS m/z 478 [C 1 9 Hi5BrN2()4S2 + H] + ;HPLC

98.5% (AUC), tR = 15. 23

實施例458

2-{4-[8-M基-4-側 氧基-4, 5-二氫囈吩并2, 3-c）哇啡-9-

基]苯基磺醯胺基}乙基甲烷磺酸酯

Ο
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對於N-(2-短基乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二 

氫囈吩并[2,3-c]痙嘛-9 -基)苯磺醯胺 (390 mg, 0. 90 

mmol )及三乙基胺(450 mg, 4. 5 mmo 1)於無水 THF (20 mL) 

的溶液，添加甲烷磺醯氯(0. 21 mL, 2. 7 mmol)，將反應混 

合物於室溫攪拌20小時。將獲得的沉澱過濾，以THF (50 

mL)洗滌濾餅。將濾液濃縮，並將殘渣以閃式層析純化(二

氧化矽，乙酸乙酯/己烷梯度)以獲得所望產物棕色固體

[2, 3- c]唾嚇-基)苯磺醯胺

(25 0 mg, 55%). Ή NMR (300 MHz, DMSO-de) 5 11. 93 (s,

1H), 8. 14 (t, J = 11. 7 Hz, 1H), 7. 95 (d, J = 8.4 Hz,

2H), 7. 79 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7.56 (d, J =9. 0 Hz,

1 Η), 7. 53 (d, J = 8. 4 Hz, 2H), 7.43 (d, J =9. 0 Hz,

1Η), 5. 74 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 24 (t, J = 10. 5 Hz,

2H), 3. 71 (s, 3H), 3. 20 (q, J = 11.7 Hz, 2 H) ESI MS

m/z 509 [C21H20 N2O7S3 + H]+

實施例332

N-(2-氯乙基)·-4-(8-翹基-4-側氧基-4, 5- 氫嚏吩并

C1

對於 2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二 氫嚏吩并

[2, 3-c] < -9-基)苯基磺醯胺基)乙基甲烷磺酸酯 (250 

mg, 0. 49 mmo 1)溶於無水二氯乙烷的溶液添加氯化鋁(330
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mg, 2. 5 mmo 1 ) 5將反應混合物加熱回流20小時。將反應 

物冷卻至室溫，濃縮並以甲醇(10 mL)淬滅。將獲得的混合 

物於室溫靜置1小時，將獲得的沉澱過濾並乾燥以獲得所

望產#勿(88 mg, 41% )灰白 色固 體：巾 NMR (500 MHz, DMSO-de)

d 11 .83 (s, 1H), 9. 42 (s, 1H), 8. 13 (t, J = 7. 2 Hz,

1H), 7. 94 (d, J :=5. 1 Hz, 2H), 7. 74 (d, J = 3. 3 Hz,

1H), 7. 51 (d, J :=5. 1 Hz, 2H), 7. 41 (d, J = 5. 4 Hz,

1H), 7. 18 (d, J :=5. 4 Hz, 1H), 5. 82 (d, J = 3. 3 Hz,

1H), 3. 65 (t, J :=3. 9 Hz, 2H), 3. 22 (q, J = 3. 6 Hz,

2H); ESI MS m/z 435 [ C19H1 5CIN2O 4S2 + H] + ; HPL,C 97 .2%

(AUC), tR = 14. 98 min,

實施例304

4-(8- Μ 基 -4-側氧基 -4, 5 -二氫 < 吩并[2, 3-c] < 啡-9- 

基)-N, N-二甲基苯磺醯胺

依照一般程序F，使來自實施例74的粗製產物，4-(8- 

甲 氧基-4-側氧基-4,5-二氫 < 吩并[2,3-c] 啡-9- 

基)-N, N-二甲基苯磺醯胺 (33 mg, 0. 080 mmol)與三澡硼 

烷(0.2讥)反應以獲得所望產物(9 mg, 2步驟7%)棕色固 

體：勺 NMR (500 MHz, DMSO-de) ά 11. 85 (s, 1H), 9. 44 

(s, 1H), 7. 88 (dd, J = 6. 8, 1. 6 Hz, 2H), 7. 79 (d, J
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=5. 4 Hz, 1H), 7. 57 (dd, J = 6. 6, 1. 7 Hz, 2H), 7. 42 

(d, J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 20 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 5. 69 

(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 2. 71 (s, 6H); ESI MS m/z 401 

[C19H16N2O4S2 + H] + ; HPLC 94. 5% (AUC), tR = 14. 84 min. 

實施例297

N -(2-澳 乙基)-2-氟- 4-(8-痙基-4 -側氧基-4, 5-二氫囉吩

依照一般程序F，使2-氟-N -（2-輕基乙基）-4-（8 -甲氧

基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-9-基）苯磺醯

胺 (52 mg, 0.12 mmo 1)與三澳硼烷 (0.80mL, 0. 23 mmol)

(500反應以獲得所望產物（47 mg, 81%）白色固體：P NMR

MHz, DMSO-d 6 ) 5 11 .86 ( s, 1H), 9. 52 (s, 1H), 8. 45

(t, J =5. 7 Hz, 1H), 7. 92 (t, J = 7.8 Hz, 1H), 7. 80

(d, J = 5.5 Hz, 1H), 7. 46 (d, J = 10. 9 Hz, 1H), 7. 42

(d, J =8. 9 Hz, 1H), 7. 30 (dd, J = 8. 0, 1. 4 Hz, 1H),

7. 19 (d, J =9. 0 Hz, 1H), 6. 00 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

3. 53 (t, J =6. 3 Hz, 2H), 3. 42 (q, J = 6. 0 Hz, 2H);

ESI MS m/z 499 [+ H] + ; HPLC 98. 3% (AUC),

tR = 15.61 min.

實施例266
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9-［5-（胺基 甲基）囈吩-2-基］-8-輕 基囈吩 并［2, 3-c］ <

-4 （5 Η ）-酮

依照一般程序F，使第三丁基［5-(8-甲氧基-4-側氧 

基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗥麻-9 -基)囈吩-2-基］甲基胺 

基甲酸酯 (30 mg, 0. 067 mmo 1)與三澳硼烷 (0.50 mL)反 

應以獲得所望產物(25 mg, 91 %)灰白色固體：Ή NMR (500 

MHz, CDsOD) ό 7. 67 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 43 (d, J 

=9. 0 Hz, 1H), 7. 16 - 7. 14 (m, 2H), 6. 86 (d, J = 3. 5 

Hz, 1H), 6. 35 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 12 (s, 2H); ESI 

MS m/z 329 ［C16H12N2O2S2 + H］ + ; HPLC 95.6% (AUC), tR =

9. 59 min.

實施例235

9 - {4 - ［（4-（胺基甲基）哌噪-1-基）甲基］- 3-氟苯基-8-幾基

依照一般程序F，使第三丁基{1-［2 -氟-4-（8 -甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗤啡-9-基）节基］哌唳
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- 4-基｝甲基胺基甲酸酯 (10 mg, 0. 020 mmol)與三澳硼

烷 (1.0 Μ 於二氯甲烷，0. 20 mL, 0. 20 mmo 1 )反應以獲

得所望產物(6.0 mg, 65%)淡黃色固體：Ή NMR (500 MHz,

CDaCN + D2O) δ 7. 73 (t, J = 7. 8 Hz, 1H), 7. 63 (d,

J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 46 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 24 (d,

J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 21 - 7. 18 (m, 2H), 6. 07 (d, J = 5. 4

Hz, 1H), 4. 45 (q, 14. 0 Hz, 2H), 3. 15 - 3. 11 (m, 2H),

2. 94 - 2. 90 (m, 2H), 2. 51 (s, 2H), 2. 09 - 2. 06 (m, 3H),

2. 00 - 1. 96 (m, 4H) ; ESI MS m/z 438 [C24H24FN3O2S + H] + ;

HPLC 94. 6% (AUC), tR = 7. 26 min.

實施例225

9-｛4-［2-(二甲基胺基)乙基］苯基｝-6-氟-8-铿基嗟吩并

[2, 3-c ] -4( 5H)-酮

依照一般程序F，使9 - ｛4-［1-(二甲基胺基)乙基］苯

基｝-6-氟-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］磴啡-4(5H)-酮 (6. 0

mg, 0.015 mmol)與三澳硼烷 (1.0M於二氯甲烷，O.lOmL,

0. 075 mmol)反應以獲得所望產物(5. 2 mg, 90%)灰白色固

體： *H NMR (500 MHz, CDsOD) ό 7. 72 (t, J ==9. 4 Hz,

2H), 7. 63 (d, J =5. 4 Hz, 1H), 7. 46 (t, J ==7. 6 Hz,

2H), 7. 04 (d, J =12. 0 Hz, 1H), 6. 02 (d, J :=5. 4 Hz,

1H), 4. 68 (q, J = 4.3 Hz, 1H), 2 .98 ( s, 3H), 2. 87 (s,
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3H), 1. 87 (d, J = 7. 0 Hz, 3H); ESI MS m/z 383

［C21H19FN2O2S + ΗΓ; HPLC 96. 0 % (AUC), t« = 9. 97 min. 

實施例217

9-(4-胺基-3-鏗基苯基)-8- 基嚷吩并［2, 3-c］磴啡

依照一般程序F，使9-(4-胺基-3-甲氧基苯基)-8-甲 

氧基 ©塞吩并［2, 3-c ］座啡-4(5H)-酮 (20 mg, 0. 060 mmo 1) 

與澳硼烷 (1.0 Μ 於二氯甲烷，0. 20 mL, 0.18 mmo 1)反 

應以獲得所望產物(16 mg, 84%)灰白色固體：Ή NMR (500 

MHz, CDsOD) δ 7. 62 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 48 (d, J 

=8. 0 Hz, 1H), 7. 42 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 18 (d, J 

=8. 9 Hz, 1H), 6. 97 (d, J = 1. 7 Hz, 1H), 6. 91 (dd, J 

=8. 0, 1. 7 Hz, 1H), 6. 21 (d, J = 5. 4 Hz, 1H); ESI MS 

m/z 325 ［C17H12N2O3S + H］ + ; HPLC 94.3% (AUC), tR = 8. 17 

min.

實施例93

9-{4-[2-(二甲基胺基)乙基]苯基}-8-幾基囈吩并[2, 3-c]

唾啡-4(5H)-酮

ο
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依照一般程序F，使9-{4 - [2-(二甲基胺基)乙基]苯 

基}-8-甲氧基嗟吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮 (25 mg,

0. 060 mmol)與三澳硼烷 (1.0 Μ於二氯甲烷，0. 20 mL, 

0. 18 mmol)反應以獲得所望產物(20 mg, 89%)黃色固體： 

Ή NMR (500 MHz, CDsCN + D2O) 5 7. 55 (d, J = 5. 4 Hz, 

1H), 7. 43 - 7. 41 (m, 3H), 7. 22 - 7. 18 (m, 3H), 5. 99 (d, 

J = 5.4 Hz, 1H), 3.00 (s, 4H), 2. 56 (s, 6H); ESI MS 

m/z 365 [C21H2ON2O2S + H] + ; HPLC 98. 3% (AUC), tR = 9. 24 

min.

實施例341

9-{4 - [1 -(二甲基胺基)乙基]苯基} - 6, 7 -二氟-8 -短基嚏吩

• 依照一般程序F，使9-{4 - [1-(二甲基胺基)乙基]苯

基}_6, 7-二氟-8-甲氧基囈吩并[2, 3-c]唾啡-4(5H)-酮 

(20 mg, 0. 050 mmo 1)與三澡硼烷 (1.0 Μ 於二氯甲烷， 

0. 50 mL, 0. 50 mmol)反應以獲得所望產物(15 mg, 72%) 

灰白色固體：Ή NMR (500 MHz, CDsCN + D2O) ό 

7. 68 - 7. 67 (m, 2H), 7. 61 - 7. 59 (m, 1H), 7. 43 - 7. 41 (m, 

2H), 5. 86 - 5. 84 (m, 1H), 4. 58 - 4. 54 (m, 1H), 2. 86 (s, 

3H), 2. 76 (s, 3H), 1. 79 - 1. 77 (m, 3H); ESI MS m/z

5
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401 [C21H18F2N2O2S + ΗΓ; HPLC 97. 8% (AUC), tR = 9. 35 min.

實施例256

9-［4-(胺基甲基)苯基］-6-氟-8-遞基囈吩并［2,3-c］磴啡

依照一般程序F，使第三丁基 4-(6 -氟-8-甲氧基-4-

側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆麻-9-基)节基胺基甲酸

酯 (30 mg, 0. 075 mmo 1)與三澳硼烷 (1.0 Μ 於二氯甲 

烷，0. 75 mL, 0. 75 mmol)反應以獲得所望產物(22 mg, 88%)

灰白色固體：

8. 0 Hz, 2H),

8. 0 Hz, 2H),

Ή NMR ( 500 MHz, CD3OD) (5 7. 64 (d, J

7. 58 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 39 (d, J =

7. 02 (d, J = 12. 0 Hz, 1H), 6. 07 (d, J

5. 4 Hz, 1H), 4. 28 (s, 2H); ESI MS m/z 341 [C18H13FN2O2S

+ H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 8. 34 min.

實施例335

(S)-9-{4-[1-(二 甲基胺基)乙基］苯基｝-8-翹基嚏吩并

[2, 3-c ]磴啡-
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依照實施例460揭示的程序，使(S)-9-[4-(1-胺基乙 

基)苯基]-8-殛基囈吩并[2, 3-c ] -4 (5H)-酮(100 mg,

. 0. 30 mmo 1)與甲醛(37% 於水，27 mg, 0. 89 mmol)反應，並

於過濾後將獲得的材料如一般程序D-2概述者轉換為鹽酸

• 鹽以獲得所望產物 (43 mg, 40%)白色固體：Ή NMR (500

- MHz, CDsOD) δ 7. 69 (q, J = 7. 8 Hz, 2H), 7. 58 (d, J

=5. 4 Hz, 1H), 7. 48 - 7. 42 (m, 3H), 7. 18 (d, J = 8. 9 

Hz, 1H), 6. 01 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 65 (q, J = 6. 6
• Hz, 1H), 2. 97 (s, 3H), 2. 87 (s, 3H), 1. 86 (d, J = 7. 0

Hz, 3H); ESI MS m/z 365 [C2iH2oN202S + H] + ; HPLC >99%

(AUC), tR = 9. 30 min.

實施例459

. (E)-9-[3-(3-胺基哌唳-1-基)丙-1-烯基卜8-幾基囈吩并

[2, 3-c] < -4(5H)-酮

依照一般程序F，使（E）-第三丁基 1 - ［ 3- （8-甲氧基 

-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3 - c］唾啡-9-基）烯丙基］哌 

噪-3 -基胺基甲酸酯 （320 mg, 0. 88 mmol ）與三湊硼烷 

（1.0 Μ 於二氯甲烷，4. 0 mL, 4. 0 mmol）反應以獲得所望

產物（100 mg, 41%）黃色固體 :*H NMR (500 MHz, CDsOD)

8. 00 (dd, J = 19.3, 5. 4 Hz, 2H), 7. 32 (d, J = 8. 9

Hz, 1H), 7. 24 (d, J = 16.0 Hz, 1H), 7. 12 (d, J = 8. 9
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Hz, 1H), 6. 39 - 6. 25 (m, 1H), 4. 25 (d, J = 6. 8 Hz, 1H),

3. 94 (d, J = 11.4 Hz, 1H), 3. 83 (d, J = 11.9 Hz, 1H),

3. 76 - 3. 65 (m, 1H), 3. 28 - 3.10 (m, 2H), 2. 24 (dd, J

=35. 1, 13. 6 Hz, 2H), 2. 06 - 1. 98 (m, 1H), 1.81- 1. 68 

(m, 1H).

實施例460

(E)-9-{3-[3-(二甲基胺基)哌 ^-1-基]丙-1-烯基 J-8-M 

基瘗吩并[2, 3-c]<<-4(5H)-酮

將 (E)-9~［3-(3~胺基哌噪-1-基)丙-1-烯基］-8 - Μ基 

囈吩并［2,3-c］唾啡-4(5Η)-酮(60 mg, 0.15 mmol)及甲醛 

(37%於水，13 mg, 0. 44 mmol)於甲醇(1 mL)的溶液於室溫 

攪拌30 min，再添加氯基硼氫化錮(28 mg, 0. 44 mmo 1 ) ° 

將該反應混合物於室溫攪拌過夜，濃縮並在水與乙酸乙酯 

間分層。將層體分離，並將水層以二氯甲烷萃取。將合併 

有機層以鹵水洗滌，以硫酸錮乾燥、過濾並濃縮。將殘渣 

以製備性HPLC (C18二氧化矽，水/乙睛 w/0. 05% TFA梯 

度)純化以獲得所望產物(30 mg, 53%)黃色固體：Ή NMR 

( 500 MHz, CDsOD) δ 7. 97 (dd, J = 19. 4, 5. 3 Hz, 2H),

7. 30 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 23 (d, J = 15. 9 Hz, 1H),

7. 07 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 33 - 6. 22 (m, 1H),

4. 32 - 4. 18 (m, 3H), 3. 90 - 3. 77 (m, 2H), 3. 47 (t, J =
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11.6 Hz, 1H), 3.18 (t, J = 11. 3 Hz, 1H), 3. 01 (s, 6H),

2. 40 - 2. 23 (m, 2H), 2.10- 1. 84 (m, 2H)。

實施例298

9-{3-[3-（二甲基胺基）哌唳-1-基]丙基}-8-痙基嗟吩并

酮 鹽酸鹽

對於（E）-9-{3-[3-（二甲基胺基）哌噪-1 -基]丙-1-烯

基｝-8-幾基囈吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮 (20 mg, 0. 052 

mmol ）於甲醇（10 mL）的溶液，於氮氣下添加Pd碳 （10 w t%,

12 mg），將反應混合物置於Parr 振盪器於氫氛圍（40 psi）

放置18小時。將反應混合物以矽藻土過濾，將濾液過濾。 

將殘渣以製備性 HPLC （C18 Silica, 水/乙睛 有0.05%

TFA梯度）純化‘並將於過濾材料如一般程序D-2概述者轉

換為鹽酸鹽以獲得所望產物 (5.6 mg, 40%)白色固體：F 

NMR (500 MHz, CDsOD) ό 8. 08 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 8. 03 

(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 27 (d, J = 8. 8 Hz, 1H), 7. 11

(d, J = 8. 8 Hz, 1H), 3. 94 - 3. 87 (m, 1H), 3. 72 - 3. 61

(m, 2H), 3. 45 - 3. 35 (m, 4H), 2. 99 - 2. 94 (m, 1H), 2. 94

(s, 6H), 2.26- 2.14 (m, 4H), 1.90 - 1.72 (m, 2H), 1. 24

(s, 2H), 1. 20 (s, 1H) ; ESI MS m/z 386 [C21H27N3O2S + H] + ;

HPLC >99% (AUC), tR = 6. 71 min.

實施例267
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9-{4-［（乙基胺基）甲基］苯基}-8-^基囈吩并［2, 3-c］磴啡

依照一般程序F，使9 - {4 - [(乙基胺基)甲基]苯基}-8- 

甲氧基囈吩并[2, 3-c] -4(5H) -酮 (70 mg, 0.19 mmo 1)

與三澳硼烷 (1.0 Μ 於二氯甲烷，1. 2 mL, 1. 2 mmo 1)反 

應以獲得所望產物(42 mg, 63%)黃色固體：Ή NMR (500 

MHz, CDsOD) δ 7. 66 (d, J = 8.2 Hz, 2H), 7. 55 (d, J 

= 5.4 Hz, 1H), 7. 43 - 7. 41 (m, 3H), 7. 17 (d, J = 8. 9 

Hz, 1H), 6. 08 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 34 (s, 2H), 3. 22 

(q, J = 7. 3 Hz, 2H), 1. 41 (t, J = 7. 3 Hz, 3H); ESI MS 

m/z 351 [C20H18N2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 8. 01 

min.

實施例229

8-翹基-9 - {4 - [(異丙基胺基)甲基]苯基}囈吩并[2, 3-c]瘦

-4(5H)-酮鹽酸鹽

依照一般程序F，使9-{4-［（異丙基胺基）甲基］苯

基}-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］嗖啡-4（5H）-酮與三澡硼烷 
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(1.0 Μ 於二氯甲烷，1. 6 mL, 1. 6 mmol)反應以獲得所望 

產物(48 mg, 50%)淡棕色玻璃：Ή NMR (500 MHz, CD3OD) 

6 7. 70 (d, J = 7. 6 Hz, 2H), 7. 58 (d, J = 9. 7 Hz, 1H), 

7. 44 - 7. 41 (m, 3H), 7. 18 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 12 (d, 

J = 5. 1 Hz, 1H), 4. 37 (s, 2H), 3. 59 - 3. 55 (m, 1H), 1. 48 

(d, J = 6. 5 Hz, 6H); ESI MS m/z 365 [C21H2ON2O2S + H] + ; 

HPLC >97.8% (AUC), tR = 7. 93 min.

實施例212

N-［4-（8-疼基-4 -側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嚨啡-9-

基）节基］甲烷磺醯胺

h3co2shn

將9-［4-（胺基甲基）苯基］-8-疼基嚏吩并［2, 3-c］唾啡 

-4( 5H)-酮 (50 mg, 0.16 mmo 1)與甲烷磺醯氯(43 mg, 0. 37 

mmo 1）於二氯甲烷 （5 mL）的溶液1於室溫攪拌10 min。添 

加Ν,Ν-二異丙基乙基胺（48 mg, 0. 37 mmol），將反應混合

物攪拌1. 5小時，於減壓下濃縮，將殘渣以製備性HPLC （Cl8

二氧化矽，水/乙購有 0. 05% TFA梯度）純化以獲得所望

產 物（ 28 mg, 45%) 白ί生固體 :Ή N MR (500 MHz, DMS O-de)

b 11 .77 (s, 1H), 9. 22 (s, 1H), 7. 70 - 7. 67 (m, 2H),

7. 49 (d, J =:8. 0 Hz, 2H), 7. 36 (d, J = 8. 9 Hz, 1H),

7. 23 (d, J =:8. 0 Hz, 2H), 7. 15 (d, J = 8. 9 Hz, 1H),

5. 89 (d, J =:5. 4 Hz, 1H), 4. 29 (d, J = 6. 4 Hz, 2H),
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2. 94 (s, 3H) ; ESI MS m/z 401 [CM^NQS + H] + ; HPLC >99% 

(AUC), tR = 12.12 min.

實施例187

8-輕基-9-{4-[(甲基胺基)甲基]苯基}囈吩并[2, 3 - c]嗟嚇· 

-4(5H)-酮
oh

依照一般程序F，使8-甲氧基-9-{4-[(甲基胺基)甲基] 

苯基} ©塞吩并[2, 3-c ] -4(5H)-酮(100 mg, 0. 29 mmo 1)

與三澳硼烷 (1.0 Μ 於二氯甲烷，1. 7 mL, 1. 7 mmo 1)反 

應以獲得所望產物(28 mg, 30%)白色固體：Ή NMR (500 

MHz, CDaOD) 5 7. 65 (d, J = 8. 1 Hz, 2H), 7. 55 (d, J 

=5. 4 Hz, 1H), 7. 44 - 7. 41 (m, 3H), 7. 17 (d, J - 8. 9 

Hz, 1H), 6. 05 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 33 (s, 2H), 2. 83 

(s, 3H); ESI MS m/z 337 [C19H16N2O2S + H] + ; HPLC > 99% 

(AUC), tR - 10. 02 min.

實施例184

9-{4 - [(二乙基胺基)甲基]苯基}-8-務基囈吩并[2, 3~c ]

-4(5Η)-酮
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依照一般程序F，使9-{4-［(二乙基胺基)甲基］苯

基}-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮 (30 mg,

0. 076 mmol)與三澳硼烷 (1.0 Μ 於二氯甲烷，0. 46 mL,

0. 46 mmol)反應以獲得所望產物(12 mg, 42%)白色固體：

Ή NMR (500 MHz, CDsOD) 5 7. 69 (d, J = 8. 1 Hz, 2H),

7. 56 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 48 - 7. 42 (m, 3H), 7. 18 (d,

J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 03 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 50 (s,

2H), 3. 36 - 3. 31 (m, 4H), 1. 43 (t, J = 7. 3 Hz, 6H); ESI

MS m/z 379 [C22H22N2O2S + H] + ; HPLC 97. 2 % (AUC), t R =

8. 27 min.

實施例165

9-{4-［(二甲基胺基)甲基］苯基}-8-翹基囈吩并［2, 3-c］嗖

嘛-4(5H)-酮

依照一般程序F，使9-{4-[(二甲基胺基)甲基]苯基}-8- 
甲氧基嚏吩并[2, 3-c]唆啡 - 4(5H)-酮 (30 mg, 0. 082 mmo 1 ) 
與三澳硼烷 (1.0 Μ 於二氯甲烷，0. 49 mL, 0. 49 mmo 1) 
反應以獲得所望產物(11 mg, 40%)白色固體：P NMR (500 
MHz, CDsOD) 5 7. 54 - 7. 50 (m, 3H), 7. 39 (d, J = 8. 9 
Hz, 1H), 7. 29 (d, J = 8. 0 Hz, 2H), 7. 18 (d, J = 8. 9 
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Hz, 1H), 5. 99 (d, J = 5. 5 Hz, 1H), 3. 64 (s, 2H), 2. 36 
(s, 6H); ESI MS m/z 351 [C20H18N2O2S + H?; HPLC 98. 5% 
(AUC), tR = 7. 71 min.
實施例191
9-{4-[l-(二甲基胺基)乙基]苯基}-8-M基嚏吩并[2, 3-c] 
哇啡-4(5H)-酮 ’

依照實施例460揭示的程序，使9-[4-(1-胺基乙基) 

苯基 J-8-M 基囈吩并[2, 3-c]唾啡-4(5Η)-酮 (40 mg, 0. 12 

mmo 1)與甲醛(37%於水，14 mg, 0. 50 mmo 1)反應，過濾後 

將所獲材料如一般程序D-2概述者轉換為鹽酸鹽以獲得所 

望產物 (20 mg, 42%)白色固體：吨 NMR ( 500 MHz, CDsOD) 

5 7. 71 - 7. 67 (m, 2H), 7. 58 (d, J = 4. 4 Hz, 1H), 

7. 48 - 7. 41 (m, 3H), 7. 18 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 01 (d,

J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 65 (q, J = 7. 0 Hz, 1H), 2. 97 (s,

3H), 2. 87 (s, 3H), 1. 86 (d, J = 7. 0 Hz, 3H); ESI MS

m/z 365 [C2iH2oN2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 7. 86

實施例192

9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-铿基囈吩并[2, 3-c]

嚨14(5H)-酮鹽酸鹽
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依照一般程序F，使9 - {4 - ［1-(二甲基胺基)乙基］苯

基}-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］嗥啡-4(5H)-酮(3.2 g, 7. 1

mmo 1)與三〉臭硼烷 (1.0 Μ於二氯甲烷，43 mL, 43 mmo 1)

反應，將所獲材料如一般程序D-2概述者轉換為鹽酸鹽以

獲得所望產物(1. 3 g, 92%) 白色固體：Ή NMR (500 MHz,

CDsOD) 5 7. 71 - 7. 67 (m, 2H), 7. 58 (d, J 4. 4 Hz,

1H), 7. 48 - 7. 41 (m, 3H), 7. 18 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 01

(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 65 (q, J =7. 0 Hz, 1H), 2. 97

(s, 3H), 2. 87 (s, 3H), 1. 86 (d, J 7. 0 Hz, 3H); ESI

MS m/z 365 [C21H20N2O2S H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 7. 86

min.
實施例7 2

9-［4-(胺基 甲 基)苯基］-8-翹 基 囈吩并［2, 3-c］磴啡

-4(5H)-酮

依照一般程序F，使第三丁基 4-(8-甲氧基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)节基胺基甲酸酯(70

mg, 0.16 mmo 1 )與三澳硼烷 (1.0 Μ 於二氯甲烷，0. 96 mL,
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0. 96 mmo 1)反應以獲得所望產物(37 mg, 60%)白色固體：

Ή NMR (500 MHz, DMSO- de) 5 11. 80 (s, 1H), 9. 28 (s,

1H), 8 .25 (br s, 2H), 7. 68 (d, J = 5.4 Hz, 1H), 7. 60

(d, J =8. 0 Hz, 2H), 7. 39 (d, J =8. 9 Hz, 1H), 7. 33

(d, J =8. 1 Hz, 2H), 7. 17 (d, J =8. 8 Hz, 1H), 5. 92

(d, J =5. 4 Hz, 1H), 4. 18 (m, 2H); E SI M：S m/z 323

[Ci8HuN202S + H] + ; HPLC 98. 3% (AUC), tR = 10. 74 min.

實施例73

9-[4-(胺基甲基)苯基]-8-幾基囈吩并[2, 3-c]磴啡

依照一般程序F，使第三丁基4-(8-甲氧基-4-側氧基 

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嗤啡-9-基)节基胺基甲酸酯 

(260 mg, 0.60 mmol )與三澳硼烷 (1.0M 於二氯甲烷，3. 6 

mL, 3. 6 mmo 1)反應，將所獲材料如一般程序D-2概述者轉 

換為鹽酸鹽以獲得所望產物(120 mg, 50%)灰白色固體：P

NMR (500 MHz, DMSO-de) (5 11 .80 (s, 1H ),9. 28 (s, 1H),

8. 25 (br s, 2H), 7. 68 (d, J = 5.4 Hz, 1H), 7. 60 (d,

J =8. 0 Hz, 2H), 7. 39 (d, J -8. 9 Hz, 1H), 7. 33 (d,

J =8. 1 Hz, 2H), 7. 17 (d, J = 8.8 Hz, 1H), 5. 92 (d,

J = 5.4 Hz, 1H), 4. 18 (m,2H); ESI MS m/z 323 [.C18H14N2O2S

+ H]1; HPLC 98.3% (AUC ), t R = 10.7 4 m i n.
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實施例233

(S)-9-［4-(l-胺基乙基)苯基］-8-遞基嗟吩并［2,3-c］嗤

依照一般程序F，使(S)-9- ［4-(1-胺基乙基)苯基］- 8-

甲氧基嚏吩并［2, 3-c ］噪啡-4(5H)-酮(100 mg, 0. 22 mmol) 

與三澳硼烷 (3.0 mL)反應以獲得所望產物(16 mg, 22%) 

黃 色固體：F NMR (500 MHz, CDsOD) ό 7. 63 - 7. 61 (m, 

2H), 7. 56 - 7. 5 5 (m, lH), 7. 43 - 7. 41 (m, 3H), 7. 17 (d, 

J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 08 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 61 (q, 

J = 4. 7 Hz, 1H), 1. 76 (d, J = 6. 9 Hz, 3H); ESI MS m/z 

337 ［C19H16N2O2S + H］ + ; HPLC 98.6% (AUC), tR = 7. 62 min.

實施例347

(S)-N-{ 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

口奎啡- 9 -基)苯基］乙基}甲烷磺醯胺

依照實施例301揭示的程序，使 (S)-9-［4-(l-胺基乙

基)苯基］-8-幾基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮 (100 mg,

0. 30 mmo 1)與甲烷磺醯氯 (100 mg, 0. 89 mmo 1 )反應以獲 

得所望產物(70 mg, 56%)淡棕色固體：Ή NMR ( 500 MHz, 
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CDaOD) 6 5. 89 - 7. 55 (m, 2H), 7. 52 (d, J = 5. 4 Hz, 

1H), 7. 38 (d J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 30 - 7. 28 (m, 2H), 7. 15 

(d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 00 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 71 

(q, J = 7. 1 Hz, 1H), 2. 82 (s, 3H), 1. 61 (d, J = 7. 0 

Hz, 3H); ESI MS m/z 415 [。2。山8恥0& + H] + ; HPLC >99% 

(AUC), tR = 12.43 min.

實施例339

9-{4-[1-(二甲基胺基)丙基]苯基}-8-翹基囈吩并[2, 3-c]

依照實施例460揭示的程序，使9 - [4-(1 -胺基丙基) 

苯基]-8 - Μ 基 11塞吩并[2, 3-c] -4(5H) -酮 (100 mg,

0. 29 mmo 1)與甲醛(26 mg, 0. 86 mmol)反應，將所獲材料 

如一般程序D-2概述者轉換為鹽酸鹽以獲得所望產物 (62 

mg, 58%)白色固體：Ή NMR (500 MHz, CDsOD) d 

7. 69 - 7. 64 (m, 2H), 7. 56 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

7. 51 - 7. 47 (m, 2H), 7. 43 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 19 (d, 

J = 8. 0 Hz, 1H), 5. 95 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 38 (dd, 

J = 11.3, 4. 3 Hz, 1H), 2. 99 (s, 3H), 2. 85 (s, 3H),

2. 32 - 2. 25 (m, 2H), 0. 98 (t, J = 7. 3 Hz, 3H)； ESI MS 

m/z 379 [C22H22N2O2S + ΗΓ; HPLC 97. 2% (AUC), tR = 9. 45
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min.

實施例338

9 - {4-[1-（二乙基胺基）丙基]苯基}-8 -懇基囈吩并[2, 3-c]

. 依照實施例460揭示的程序，使(9-[4-(1-胺基丙基)

苯基]-8-瘵基瘗吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮 (100 mg,

0. 29 mmol )與甲醛(38 mg, 0. 86 mmo 1)反應，將所獲材料 

如一般程序D-2概述者轉換為鹽酸鹽以獲得所望產物 (52 

mg, 45%)淡棕 色固體：Ή NMR ( 500 MHz, CDaOD) d 7. 71

■ (dd, J = 7. 7, 1. 8 Hz, 1H), 7. 66 (dd, J = 7. 9 Hz, 1. 9

- Hz, 1H), 7. 54 (d, J = 5. 5 Hz, 1H), 7. 49 - 7. 45 (m, 2H),

7. 42 (d, J = 5. 5 Hz, 1H), 7. 19 (d, J = 4. 2 Hz, 1H),

• 5. 95 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 48 (dd, J = 11.7, 3. 8 Hz,

1H), 3. 47 - 3. 40 (m, 3H), 3. 12 - 3. 08 (m, 1H),

2. 35 - 2. 21 (m, 2H), 1. 45 (t, J = 7. 3 Hz, 3H), 1. 35 (t, 

J = 7. 3 Hz, 3H), 0. 95 (t, J = 7.3 Hz, 3H); ESI MS m/z

407 [C24H26N2O2S + H「； HPLC 96. 3% (AUC), tR = 10. 74 min. 

實施例336

9-[4-(l-胺 基 丙 基)苯基]-8-幾 基 囈吩并[2,3-c]°t·#

-4(5H)-酮 鹽酸鹽
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依照一般程序F，使第三丁基 1 - [4-(8 -甲氧基-4-側 

氧基-4,5-二氫嗟吩并[2,3-门唾嘛-9-基)苯基]丙基胺基 

甲酸酯 (70 mg, 0.15 mmo 1)與三澳硼烷 (1.0 Μ 於二氯 

甲烷，0. 90 mL, 0. 90 mmo 1 )反應以獲得所望產物(35 mg, 

52%)淡黃色固體：Ή NMR ( 500 MHz, CDsOD) δ 

7. 63 - 7. 58 (m, 2H), 7. 53 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 

7. 42 - 7. 39 (m, 3H), 7. 17 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 02 (d, 

J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 32 (q, J = 5. 9 Hz, 1H), 2. 17 - 2. 08 

(m, 2H), 1. 03 (t, J = 7. 4 Hz, 3H) ; ESI MS m/z 351 

[C20H18N2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tn = 9. 39 min. 

實施例314

9-{4-[1-(環戊基胺基)乙基]苯基}-8-Μ基嚏吩并[2, 3-c] 

< -4(5H)-酮鹽酸鹽

依照一般程序F，使9 - {4-[1-(環戊基胺基)乙基]苯 

基}-8-甲氧基嗟吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮 (200 mg,

0. 48 mmol )與三澳硼烷 (15 mL)反應以獲得所望產物(25
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mg, 13%)棕色固體：Ή NMR (300 MHz, CDaOD) ό

7. 71 - 7. 64 (m, 2H), 7. 56 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

7. 48 - 7. 41 (m, 3H), 7. 18 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 06 (d,

J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 57 (q, J = 6. 8 Hz, 1H), 3. 59 - 3. 49

(m, 1H), 2. 26 - 2. 08 (m, 2H), 1.87 - 1. 62 (m, 9H); ESI

MS m/z 405 [C24H24N2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 8. 84

min.
實施例313

• 8-铿基-9 - ［4-(1-翹基乙基)苯基］嗟吩并［2,3-c］瘦啡

將 9-(4-乙醯基苯基)-8- Μ基囈吩并［2,3-c］嚨啡

-4( 5H)-酮 (200 mg, 0. 59 mmo 1)於乙醇(4 mL)的溶液冷卻 

至0 °C，添加硼氫化鈿 (45 mg, 1. 2 mmo 1) 0將反應混合 

物於室溫攪拌18小時，然而仍有起始材料。將反應物冷卻

至 0 °C，添加氫化鏗鋁(1. 0 Μ 於 THF, 1. 2 mL, 1. 2

mmol)，將反應混合物於室溫攪拌2小時。將反應物冷卻 

至0 °C ＞以甲醇淬滅並濃縮。將殘渣以製備性HPLC (C18

二氧化矽，水/乙購 有 0. 05% TFA梯度)純化以獲得所望 

產物(2. 6 mg, 1 %)淡棕色固體：Ή NMR (300 MHz, CD3OD) 

ό 7. 59 - 7. 52 (m, 3H), 7. 39 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 

7. 29 - 7. 25 (m, 2H), 7. 16 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 03 (d, 
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J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 97 (q, J = 6. 4 Hz, 1H), 1. 56 (d, 

J = 6. 5 Hz, 3H); ESI MS m/z 338 [CisHuNOsS + H] + ; HPLC 

98. 6% (AUC), tR = 9. 78 min.

實施例308

9-{4-[l-(二甲基胺基)-2-甲基丙-2-基]苯基}-8-M基囈 

吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮 鹽酸鹽
H3Cy^^ HO

依照實施例460揭示的程序，使9 - [ 4 -( 1 -胺基- 2 -甲 

基丙-2-基)苯基J-8-M基囈吩并[2, 3-c]唾嘛-4(5H)-酮 

(30 mg, 0.082 mmo 1)與甲醛反應(7. 4 mL, 0. 25 mmol) 5 

將所獲材料如一般程序D-2概述者轉換為鹽酸鹽以獲得所 

望產物 (7 mg, 22%)淡黃色固體：P NMR ( 500 MHz, CDsOD) 

(5 7. 71 (d, J = 8. 3 Hz, 2H), 7. 56 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

7. 40 (q, J = 6. 6 Hz, 3H), 7. 17 (d, J = 8. 9 Hz, 1H),

6. 07 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 68 (s, 2H), 2. 81 (s, 6H),

1. 62 (s, 6H); ESI MS m/z 393 [C23H24N2O2S + H] + ; HPLC

97. 5% (AUC), tR = 8. 46 min.

實施例301

(R)-N-{l-[4-(8-m 基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c] 

瘦啡-9-基)苯基]乙基}甲烷磺醯胺
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將(R)-9 -[4-(1-胺基乙基)苯基]-8-翹基囈吩并 

[2, 3-c] -4(5H)-酮

(28 mg, 0. 83 mmo 1 )及甲烷磺醯氯 (82 μ. L, 1. 0 mmo 1 ) 

於1:1二氯甲烷/THF (6 mL)及 DMF (1.5 mL)的溶液於 

室溫攪拌1 Omin，再加入Ν,Ν-二異丙基乙胺 (170 “L, 1.0 

mmol) θ將反應混合物攪拌1. 5小時，濃縮並以製備性HPLC 

(C18二氧化矽， 水/乙睛 有 0.05% TFA梯度)純化以獲 

得所望產物(8.9 mg, 2%)淡棕色固體：Ή NMR ( 500 MHz, 

CDsOD) δ 7. 59 - 7. 55 (m, 2H), 7. 53 (d, J = 5. 5 Hz, 

1H), 7. 39 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 31 - 7. 30 (m, 2H), 7. 16 

(d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6.02 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 71 

(q, J = 4. 6 Hz, 1H), 2. 82 (s, 3H), 1. 62 (d, J = 7. 0 

Hz, 3H); ESI MS m/z 415 [C20H18N2O4S2 + H] + ; HPLC 96.4% 

(AUC), tR = 10. 14 min.

實施例296

9-（4-乙醯基苯基）-8-殛基嗟吩并［2, 3-c］唆·#-4（5Η）-酮
ο HO

h3c

Ο

依照一般程序F，使9-（4-乙醯基苯基）-8-甲氧基嘍吩
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并[2, 3-c ]唾麻-4(5H)-酮 (450 mg, 1. 3 mmo 1 )與三,臭硼烷 

(15 mL)反應以獲得所望產物(320 mg, 74%)淡棕色固體：Ή 

NMR (500 MHz, DMSO-de) (5 11. 82 (s, 1H), 9. 38 (s, 1H), 

8. 10 (d, J = 8. 3 Hz, 2H), 7. 74 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

7. 44 - 7. 39 (m, 3H), 7. 18 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 5. 90 (d, 

J = 5. 4 Hz, 1H), 2. 68 (s, 3H) ; ESI MS m/z 336 [C^H^NOsS 

+ H] + ; HPLC 98. 3 % (AUC), tR = 10. 59 min.

實施例290

3-[4-(8-M 基-4-側氧基 -4, 5 -二氫嚏吩并[2, 3-c ] < -9-

依照一般程序F，使3-［4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-

二氫嗟吩并［2,3-c］瘦啡-9 -基）苯基］丙睛（45 mg, 0. 13

mg,mmol）與三涣硼烷 （3 mL）反應以獲得所望產物（5. 6

13%)ί白 色固 體：ί H NMR (500 MHz, CDsOD) 5 7. 53 (d,

J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 48 (d, J = 7. 9 Hz, 2H), 7. 39 (d,

J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 28 (d, J = 7. 9 Hz, 2H), 7. 16 (d,

J = 8. 9 Hz, 1H), 5. 96 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 10 (t,

J = 3. 8 Hz, 2H), 2. 89 (t, J = 7. 1 H z, 21H); E SI MS m/z

H] + ; HPLC347 [C20H14N2O2S + >99% (AUC), tR = 10.99 min.

實施例356

9 - {4-［1-（二乙基胺基）乙基］-3-氟苯基}-8-輕基嗟吩并
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[2, 3-c ] -4(5H)-酮 鹽酸鹽

•HCl

將 9-(4-(1-胺 基乙基)-3-氟苯基)-8-短 基 嚏吩并 

[2, 3-c ] ■# -4(5H)-酮 (40 mg, 0.11 mmo 1 )及乙醛 (25

mg, 0. 45 mmol)於甲醇(2 mL)的溶液，於室溫攪拌30 min » 

再添加氯基硼氫化鈿(28 mg, 0. 452 mmol ) 5將反應混合物 

於室溫攪拌1 8小時。將反應混合物濃縮，於水與乙酸乙酯 

間分層，將層體分離。水層以二氯甲烷萃取，並將合併的 

有機層以鹵水洗滌，以無水硫酸鈿乾燥、過濾並濃縮。將

殘渣以製備性HPLC (C18二氧化矽，水/乙睛 有 0.05%

TFA梯度)純化，將所獲材料如一般程序 D-2概述者轉換為

(30 mg, 65%)鹽酸鹽以獲得所望產物 黃色固體：Ή NMR

(500 MHz, CDaOD) (5 7. 84 - 7. 82 (m, 1H), 7. 67 - 7. 65

(m, 1H), 7. 44 (dd, J = 9. 1, 1. 5 Hz, 1H), 7. 34 - 7. 28

(m, 2H), 7. 19 (dd, J = 8. 9, 2. 5 Hz, 1H), 6. 14 (t, J

=5. 1 Hz, 1H), 5.16- 5. 06 (m, 1H), 3. 46 - 3. 35 (m, 3H),

3. 30 - 3.15 (m.,1H), 2. 79 (s, 1H), 1.88 (t, J = 6. 2 Hz,

3H),. 1. 48 -1. 37 (m, 6H); ESI MS m/z 411 [C23H23FN2O2S

+ H]+; HPLC >99% (AUC), tR = 8. 57 min.

實施例359
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9-［4-（1 -胺基乙基）-3-氟苯基卜8-輕基囈吩并［2, 3-c］磴

< -4（5H）-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基1-［2 -氟-4 -(8 -甲氧基 

-4-側 氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］磴啡-9-基)苯基］乙基 

胺基甲酸酯 (400 mg, 0. 856 mmo 1 )與三澳硼烷 (4 mL)反 

應以獲得所望產物(99 mg, 33%)白色固體：P NMR (300 MHz, 

CDsOD) 5 7. 70 - 7. 60 (m, 2H), 7:43 (d, J = 8. 9 Hz, 

1H), 7. 27 - 7. 15 (m, 3H), 6. 18 (q, J = 3. 0 Hz, 1H), 1. 78 

(t, J = 6. 5 Hz, 3H); ESI MS m/z 355 ［C19H15FN2O2S + H］ + ; 

HPLC >99% (AUC), tR = 7. 84 min.

實施例353

8-痙基-9-(1, 2, 3, 4-四氫異唾啡-7-基)囈吩并［2,3-c］唾

< -4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使8 -甲氧基- 9-（1,2,3,4 -四氫異睦 

啡-7-基）囈吩并［2, 3-c］墜喙-4（5H）-酮 （40 mL, 0.11 

mmo 1）與三澡硼烷 （2 mL）反應以獲得所望產物（26 mg, 
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68%)灰白色固體：P NMR (500 MHz, CDaOD) 6 7. 56 (d, 

J = 5. 5 Hz, 1H), 7. 45 (d, J = 8. 0 Hz, 1H), 7. 40 (d, 

J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 27 - 7. 25 (m, 1H), 7. 19 (br s, 1H), 

7. 16 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 17 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

4. 12 (s, 2H), 3. 67 - 3. 57 (m, 2H), 3. 29 - 3. 22 (m, 2H);

ESI MS m/z 349 [C20H16N2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR 

=7. 82 min.

實施例349
• 9-{4-[l-（二甲基胺基）乙基]-3-氟苯基}-8-M基囈吩并

[2, 3-c ]嚨啡- 4( 5H) -酮 鹽酸鹽
•HC1

依照實施例 460揭示的程序'使 9-[4-（1-胺基乙

基)-3-氟苯基]-8-M基囈吩并[2, 3-c]唆啡-4(5H)-酮 (40

mg, 0.11 mmo 1)與甲醛反應 (14 mg, 0. 45 mmo 1)以獲得所 

望產物(23 mg, 53%)黃色固體」H NMR ( 500 MHz, CD3OD)

ό 7. 81 - 7. 73 (m, 1H), 7. 66 (q, J = 4. 3 Hz, 1H), 7. 44

(dd, J 8. 9, 2. 3 Hz, 1H), 7. 34 - 7. 29 (m, 2H),

7. 20 - 7. 18 (m, 1H), 6. 14 (t, J 6. 0 Hz, 1H),

5. 03 - 4. 92 (m, 1H), 3. 03 - 2. 86 (m, 6H), 2. 78 (br s,

1H), 1.88 (dd, J = 7. 0, 2. 4 Hz, 3H); ESI MS m/z 383

[C2H9FN2O2S + H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 8. 04 min.

S
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實施例361

1 - ［4-（8 -超基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］墜嚇·-9-

基）苯基］環丙睛

依照一般程序F，使1 - ［ 4 - （8 -甲氧基- 4 -側氧基- 4, 5 - 

二氫囈吩并［2,3 - c］唾啡-9-基）苯基］環丙睛 （340 mg, 

0. 91 mmol）與三澡硼烷 （1.3 mL）反應以獲得所望產物（9 0 

mg, 28%）淡棕色固體：ESI MS m/z 359 ［C21H14N2O2S + H?。 

實施例348

9-{4-［1-（胺基甲基）環丙基］苯基}-8-超基嚏吩并［2, 3-c］

般程序D-2概述者轉換為鹽酸鹽以獲得所望產物（20 mg,

依照實施例265揭示的.程序5使1 - ［ 4 - （8 -痙基- 4 -側 

氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗖啡-9-基）苯基］環丙睛 

（80 mg, 0.11 mmo 1 ）與硼烷（3 mL）反應，將所獲材料如一

28%）棕色固體： !H NMR (500 MHz, CD3OD) ό 7. 62 (d, J

=8. 1 Hz, 2H), 7. 58 (d, J = 5.4 Hz, 1H), 7. 41 (d, J

=8. 9 Hz, 1H), 7. 34 (d, J =8. 0 Hz, 2H), 7. 18 (d, J
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=8. 9 Hz, 1H), 6. 17 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 25 (s, 2H), 

1.21- 1.12 (m, 4H); ESI MS m/z 363 [C21H18N2O2S + H] + ; 

HPLC 97. 3% (AUC), tR = 8. 38 min.

實施例345

9 -(2 -胺基 -2, 3- 二氫-1Η - Ep - 5- 基)-8 -幾基嚏吩并[2, 3-c]

瞬啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使第三丁基5-(8-甲氧基-4-側氧基

-4, 5- 二氫囈吩并[2, 3 - c]瘦嘛 -9 - 基)-2, 3- 二氫 - 1H-苛-2- 

基胺基甲酸酯 (210 mg, 0.59 mmo 1)與三澳硼烷 (10 mL) 

反應以獲得所望產物(55 mg, 27%)黃色固體：

主要異 構物： Ή NMR ( 500 MHz, CD3OD) δ 7. 56 (d, J = 

2. 4 Hz, 1H), 7. 49 (d, J = 7. 7 Hz, 1H), 7. 39 (d, J =

1.3 Hz, 1H), 7. 26 (s, 1H), 7.19- 7.15 (m, 2H), 6. 14

(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 24 - 4.20 (m, 1H), 3. 62- 3. 49 

(m, 2H), 3. 22 - 3. 07 (m, 2H); ESI MS m/z 349 [C20HUN2O2S

+ H] + ; HPLC 60. 4% (AUC), tR = 7. 89 min;

次要異構物： Ή NMR (500 MHz, CDsOD) ό 7. 55 (d, J = 

2. 4 Hz, 1H), 7. 46 (d, J = 7. 7 Hz, 1H), 7. 41 (d, J = 

1.3 Hz, 1H), 7. 24 (s, 1H), 7.19-7.15 (m, 2H), 6. 26 

(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 24 - 4. 20 (m, 1H), 3. 62 - 3. 49 
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(m, 2H), 3. 22 - 3. 07 (m, 2H); ESI MS m/z 349 [C2oHi6N202S 

+ H] + ; HPLC 39.5% (AUC), tR = 7. 65 min.

實施例327

9-{4 - [2 -(二甲基胺基)乙基]- 3-氟苯基}-8-幾基©塞吩并 

[2, 3-c ]嚨啡-4 (5H) -酮 鹽酸鹽
•HC1

依照一般程序F 5使9 - [ 4 - (2 -胺基乙基)-3-氟苯 

基]-8-铿基囈吩并]2, 3 - c]囈啡-4(5H) - 酮 (25 mg, 0. 063 

mmo 1 )與三澳硼烷 (3 mL)反應以獲得所望產物(3. 5 mg,

13%)棕 色固體：Ή NMR ( 50 0 MHz, CD3OD) δ 7. 62 (d, J

=5. 4 Hz, 1H), 7. 55 (t, J = 7. 9 Hz, 1H), 7. 42 (d, J

=8. 9 Hz, 1H), 7. 18 - 7. 11 (m, 3H), 6. 15 (d, J = 5. 4

Hz, 1H), 3. 52 (t, J = 8. 2 Hz, 2H), 3.26- 3.19 (m, 1H),

3. 04 (s, 6H); ESI MS m/z 383 [C21H19FN2O2S + H] ; HPLC 

96. 2% (AUC), tR = 8. 06 min.

實施例278

9-{3-氟-4-[(3-疼基毗咯噪-1-基)甲基]苯基}-8-鑒基嗟 

吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮 鹽酸鹽
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' 依照一般程序F，使9 - { 3 -氟-4 - [(3 -痙基毗咯唳-1 -

- 基)甲基]苯基}-8-甲氧基囈吩并[2, 3-c]磴啡-4(5H)-酮 

(90 mg, 0. 21 mmo 1)與三，臭硼烷 (2 mL)反應以獲得所望產 

物(32 mg, 34%)淡黃色固體：Ή NMR (500 MHz, CDsOD) 5
• 7. 78 - 7. 75 (m, 1H), 7. 65 (d, J = 5. 3 Hz, 1H), 7. 44 (d,

J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 30 - 7. 27 (m, 2H), 7. 19 (d, J = 8. 9 

Hz, 1H), 6. 15 - 6. 13 (m, 1H), 4. 76 - 4. 57 (m, 3H),

3. 86 - 3. 72 (m, 1H), 3. 62 - 3. 53 (m, 1H), 3. 49 - 3. 40 (m, 

. 1H), 2. 78 (br s, 1H), 2. 54 - 2. 46 (m, 1H), 2. 22 - 2. 20

(m, 1H), 2.15-2.05 (m, 1H); ESI MS m/z 411 [C22H19FN2O3S 

+ ΗΓ; HPLC >99% (AUC), tR = 7. 58 min.

實施例277

9-［4-（l-胺基-2-甲基丙-2-基）苯基卜8-幾基囈吩并

[2, 3-ο]°έ·#-4(5Η) -酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使9-［4-（1-胺基-2-甲基丙-2-基）

苯基］-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］囈啡-4（5町-酮 （100 mg,

0. 27 mmol）與三澳硼烷 （3 mL）反應以獲得所望產物（25

S
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HPLC 96. 9 % (AUC), tR = 9. 47 min.

mg, 22%) 灰 白 色固 體： Ή NMR (500 MHz, C D3OD) （5 7. 66

(d, J = & 4 Hz, 2H), 7. 59 (d, J = 5.4 Hz, 1H), 7. 42

(d, J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 37 (d, J =8. 3 Hz, 2H), 7. 19

(d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 16 (d, J = 5.4 Hz, 1H), 3. 28

(s, 2H), 1. 5 9 (s, 6H) ;ESI MS m/z 365 [C 2 1 H20N 2O2S Ί-盯;

實施例276

9-［4-（2-胺基乙基）-3-氟苯基卜8-輕基囈吩并［2, 3-c］嗤

-4（5H）-酮鹽酸鹽

依照一般程序 F，使9-［4-（2 -胺基乙基）-3-氟苯

基]-8-甲氧基 11 塞吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮 (260 mg,

0. 71 mmol）與三澳硼烷 （6 mL）反應以獲得所望產物（1 2

mg, 12%)淡黃色固體：F NMR (500 MHz, CDsOD) (5 7. 63

(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 52 - 7. 49 5, 1H), 7. 42 (d, J

= 8.9 Hz, 1H), 7. 17 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 7.15- 7. 12

(m, 2H), 6. 20 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 30 - 3. 23 (m, 2H),

3. 12 - 3. 06 (m, 2H), 2. 79 (br s, 3H); ESI MS m/z 355

[C19H15FN2O2S + H] + ； HPLC 94. 9% (AUC), t« = 7. 80 min.

實施例275

（R）-9-［4-（l-胺基乙基）苯基J-8-M基嚏吩并［2, 3-c］嚨
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啡-4(5H)-酮 鹽酸鹽

依照一般程序F，使(R)-第三丁基 1-［4-(8-甲氧基

-4-側 氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嚨啡-9-基)苯基］乙基

胺基甲酸酯 (350 mg, 0. 78 mmol)與三湊硼烷 (15 mL)

反應以獲得所望產物(120 mg, 42%)灰白色固體：Ή NMR

(500 MHz, CDsOD) ό 7. 65 - 7. 62 (m, 2H), 7. 55 (d, J

= 5.4 Hz, 1H), 7. 42 - 7. 41 (m, 3H), 7. 17 (d, J = 8. 9

Hz, 1H), 6. 08 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 61 (q, J = 4. 5

Hz, 1H), 2. 78 (br s, 3H), 1. 76 (d, J = 6. 9 Hz, 3H);

ESI MS m/z 337[C19H16N2O2S + H]+; HPLC >99% (AUC), tR =

7. 49 min.

實施例273

• 9-［4-(3-胺基丙基)苯基］-8-每基嗟吩并［2, 3-c］唆嘛

依照一般程序F，使9-［4-(3-胺基丙基)苯基］-8-甲氧

基嚏吩并［2, 3-c］ -4(5H) -酮 (140 mg, 0. 39 mmol )與

三渙硼烷 (6 mL)反應以獲得所望產物(18 mg, 12%)淡黃色
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固體：叩 NMR (500 MHz, CD3OD) δ 7. 53 (d, J = 5. 5 Hz,

1Η), 7. 43 (d, J = 8. 0 Hz, 2H), 7. 39 (d, J = 8. 9 Hz,

1H), 7. 26 (d, J = 8. 1 Hz, 2H), 7. 16 (d, J = 8. 9 Hz,

1H), 6. 02 (d, J = 5. 5 Hz, 1H), 3. 04 (t： J = 7. 7 Hz,

2H), 2. 88 (t, J = 7.7 Hz, 2H), 2. 11-2 .08 (m, 2H); ESI

MS m/z 351 ［C20H18N2O2S + ΗΓ; HPLC 96. 2%, ts = 8. 91 min.

實施例65

4-(8-^基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唾麻-9-基)

依照一般程序F，使N -第三丁基-4-(8-甲氧基-4-側氧 

基-4,5-二氫囈吩并［2,3 - c］磴啡-9-基)苯磺醯胺(4.3 g,

9. 9 mmol)與三澳硼烷 (1.0 Μ 於二氯甲烷，48 mL, 48 

mmol)反應以獲得所望產物(3. 4 g, 94%)淡紅色固體：Ή 

NMR (300 MHz, DMSO-de) 5 11. 83 (s, 1H), 9. 12 (s, 1H), 

7. 96 - 7. 95 (m, 2H), 7. 76 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

7. 48 - 7. 47 (m, 4H), 7. 41 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 18 (d, 

J = 8.9 Hz, 1H), 5. 91 (d, J = 5. 4 Hz, 1H) ; ESI MS m/z 

373 ［C17H12N2O4S2 + H］ + ; HPLC 98. 1% (AUC),

tR = 10.29 min.

實施例61

8 - 幾基 - 9 - (1Η - 哇-6 - 基)嗟吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮

554



1503323

依照一般程序F，使9-(1Η"引哇-6-基)-8-甲氧基嚏吩

并[2, 3 - c] 啡-4(5H)-酮 (35 mg, 0.10 mmo 1)與三澳硼烷 

(1.5 mL, 0. 15 mmol)反應以獲得所望產物(3. 6 mg, 11%) 

淡棕色固體：P NMR (500 MHz, CDsOD) 6 8. 17 (s, 1H), 

7. 75 - 7. 73 (m, 2H), 7. 48 (d, J = 5. 5 Hz, 1H), 7. 42 (d,

J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 34 (d, J = 9. 2 Hz, 1H), 7. 19 (d,

J = 8. 9 Hz, 1H), 5. 91 (d, J = 5. 5 Hz, 1H); ESI MS m/z

334 [C18H11N3O2S + H] + ; HPLC 96. 3% (AUC), tR = 9. 20 min.

實施例193

N-{1-［4-(8-恐基-4-側氧基-4, 5-二氫。塞吩并［2, 3-c］唾啡

-9-基)苯基］乙基}甲烷磺醯胺

將9-［4-(1-胺基乙基)苯基］-8-魏基囈吩并［2, 3-c］嗤

-4(5H)-酮 (30 mg, 0. 089 mmol)與甲烷磺醯氯 (9. 0 

“ L, 0.11 mmol )於2 : 1二氯甲烷/THF ( 3 mL)的溶液於室 

溫攪拌lOmin，再添加Ν,Ν-二異丙基乙基胺 (19 μ. L, 0. 11 

mmol) °將反應混合物攪拌1. 5小時，濃縮並以製備性HPLC 

(C18二氧化矽，水/乙睛有 0.05% TFA梯度)純化以獲
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得所望產物(7.2 mg, 20%)不定形棕色固體：Ή NMR (500 

MHz, CDaOD) ά 7. 57 - 7. 56 (m, 2H), 7. 53 (d, J = 5. 4 

Hz, 1H), 7. 39 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 32 - 7. 30 (m, 2H),

7. 16 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 02 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

4. 71 (q, J = 4. 6 Hz, 1H), 2. 82 (s, 3H), 1. 62 (d, J =

7. 0 Hz, 3H); ESI MS m/z 415 ［C20HUN2O4S2 + H］ + ; HPLC >9 9%,

tR = 1 0. 1 & min.

實施例175

9-［4-(2-胺基乙基)苯基］-8-翹基嗟吩并［2, 3-c］磴啡

依照一般程序F，使9-［4-(2-胺基乙基)苯基］-8-甲氧 

基嗟吩并［2, 3 - c］唾啡-4(5H)-酮 (800 mg, 1. 8 mmo 1 )與三 

澡硼烷 (10 mL)反應以獲得所望產物(520 mg, 88%)灰白色 

固體：P NMR ( 500 MHz, DMSO-de) (5 11. 78 (s, 1H), 9. 20

(s, 1H), 7. 88 (br s, 2H), 7. 69 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

7. 41 - 7. 36 (m, 3H), 7. 22 (d, J = 8. 1 Hz, 2H), 7. 15 (d,

J = 8. 9 Hz, 1H), 5. 88 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 21 - 3. 14

(m, 2H), 3. 01 - 2. 98 (m, 2H); ESI MS m/z 337 ［CioH^NzOzS 

+ ΗΓ; HPLC >99% (AUC), tR = 7. 72 min.

實施例176

9 - ［4-(2 -胺基乙基)苯基］-8 - Μ基嗟吩并［2, 3 - c］隆啡
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依照一般程序F，使9-［4-（2 -胺基乙基）苯基］- 8-甲氧

基嗟吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮(800 mg, 1. 8 mmol)與三

澳硼烷（10 mL）反應'將所獲材料如一般程序D-2概述者

轉換為鹽酸鹽以獲得所望產物 （520 mg, 88%）灰白色固體：

Ή NMR (500 MHz, DMSO-d6) δ 11. 78 (s, 1H), 9. 20 (s,

1H), 7. 88 (br s, 2H), 7. 69 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

7. 41 - 7. 36 (m, 3H), 7. 22 (d, J = 8. 1 Hz, 2H), 7. 15 (d,

J = 8. 9 Hz, 1H), 5. 88 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 21 - 3. 14

(m, 2H), 3. 01 - 2. 98 (m, 2H) ; ESI MS m/z 337 [C19H16N2O2S

+ H]+; HPLC >99% (AUC), tR = 7. 72 min.

實施例112

8-輕基- 9-{4-［4-（甲基磺 醯基）哌哄-1-基］苯基}嚏吩并

依照一般程序F，使8-甲氧基-9-{4-［4-（甲基磺醯基）

哌咲-1-基］苯基}藝吩并［2, 3-c ］墜啡-4（5H）-酮 （32 mg, 

0. 068 mmol）與三澳硼烷 （1.0 mL）反應以獲得所望產物
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(5. 2 mg, 17%)灰白色固體：P NMR ( 500 MHz, CDsOD) ό

7. 58 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 37 (d, J = 8. 9 Hz, 1H),

7. 20 (s, 4H), 7. 15 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 16 (d, J =

5. 4 Hz, 1H), 3. 44 - 3. 43 (m, 8H), 2. 92 (s, 3H); ESI MS 

m/z 456 [C22H21N3O4S2 + H]+; HPLC >99%, tR = 10.47 min. 

實施例95

9-[4-(胺基甲基)苯基]-8-罐基-2-甲基囈吩并[2, 3-c]磴 

啡-4(5H)-酮

依照一般程序F，使第三丁基 4-(8-甲氧基-2-甲基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]<#-9-基)节基胺基 

甲酸酯 (80 mg, 0.17 mmo 1)與三澳硼烷 (2.0 mL)反應以 

獲得所望產物(20 mg, 37%)灰白色固體：P NMR (500 MHz, 

CDsOD) ό 7. 63 (d, J = 8. 9 Hz, 2H), 7. 40 - 7. 37 (m, 

3H), 7. 15 (d, J = 8. 1 Hz, 1H), 5.76 (s, 1H), 4. 28 (s, 

2H), 2. 33 (s, 3H); ESI MS m/z 337 [C19H16N2O2S + H] + ; HPLC 

>99%, tR = 5.91 min.

實施例84

8-痙基-9-(1, 2, 3, 6-四氫毗噪-4-基)囈吩并[2, 3-c]嗖啡 

-4(5H)~酮
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般程序B，使9-澳-8-（第三丁基二甲基矽基氧）

' 嚏吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮 (80 mg, 0. 20 mmo 1)與第三

• 丁 基 4-(4, 4, 5, 5-tetra 甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷 -2- 基) 

環己-3-烯基胺基甲酸酯 (90 mg, 0. 29 mmol)反應以獲得 

所 望產物(140 mg, 23%)灰白邑固體：Ή NMR (500 MHz,
• CDaOD) 6 8. 01 - 7. 98 (m, 2H), 7. 35 (d, J = 8. 9 Hz,

1H), 7. 12 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 5. 80 (s, 1H), 4. 01 - 3. 91 

(m, 2H), 3. 63 - 3. 60 (m, 2H), 2. 88 - 2. 84 (m, 1H), 

2. 57 - 2. 53 (m, 1H) ; ESI MS m/z 299 ［C16H14N2O2S + H］ + ; 

HPLC >99% (AUC), tR = 6. 70 min.

實施例77

N - ［4-（8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3 - c］磴啡-9-

基）苯基］甲烷烷磺醯胺

依照一般程序F，使N-［4-（8-甲氧基-4-側氧基-4,5-

二氫嗟吩并［2,3-c］睦咻-9 -基)苯基］甲烷磺醯胺 (40 mg,

0. 10 mmol)與三澳硼烷 (3. 0 mL)反應以獲得所望產物(3.8 

mg, 10%)灰白色固體：Ή NMR (500 MHz, CDsOD) δ 7. 61 

(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 7. 44 - 7. 43 (m, 2H), 7. 39 (d, J 
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=5. 4 Hz, 1H), 7. 29 - 7. 27 (m, 2H), 7. 16 (d, J = 8. 4 

Hz, 1H), 6. 12 (d, J = 5. 0 Hz, 1H), 3. 09 (s, 3); ESI 

MS m/z 387 [C18H14N2O4S2 + H] + ; HPLC >99%, tR = 9. 69 min.

實施例1 9 6

9 - {4-［l -(二乙基胺基)乙基］苯基} ~ 8 - Μ基口塞吩并

[2, 3-c]嚨啡-4(5Η)-酮 鹽酸鹽
H.C

7
HO

-Hc,

WH

0

依照實施例460揭示的程序，使9-［4-(1-胺基乙基) 

苯基］-8-罐基瘗吩并］2, 3-c］ -4(5H) -酮 (30 mg,

0. 081 mmol )與甲醛 (37% 於水，1 5 mg, 0.26 mmo 1 )反應‘ ‘

將所獲材料如一般程序D-2概述者轉換為鹽酸鹽以獲得所 

望產物 (7. 2 mg, 21%)淡棕色固體：中 NMR (500 MHz, CDsOD)

5 7. 73 (q, J = 6. 9 Hz, 2H), 7. 58 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

7. 48 - 7. 45 (m, 2H), 7. 43 (d, J = 8.9 Hz, 1H), 7. 19 (d,
J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 02 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 78 (q,

J = 4. 7 Hz, 1H), 3. 51 - 3. 34 (m, 3H), 3. 19 - 3. 12 (m,

1H), 1. 86 (d, J 6. 9 Hz, 3H), 1.43 (t, J = 7. 3 Hz,

3H), 1. 37 (t, J 7. 3 Hz, 3H) ; ESI MS m/z 393 [C23H24N2O2S

+ H] + ; HPLC >99% (AUC), tR = 8. 29 min.

實施例195

9-［4_(l_胺基乙基)苯基］-8 - Μ基嗟吩并［2, 3 - c ］磴啡
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-4(5H)-酮 鹽酸鹽
H0N ,_ HO

h3c -HC1

WH
0

依照一般程序F，使第三丁基1 - ［ 4-(8-甲氧基-4-側

氧基-4, 5 -二氫囈吩并［2, 3 - c］嗟啡- 9 -基)苯基］乙基胺基

甲酸酯 (320 mg, 0. 71 mmol)與三澳硼烷 (10 mL)反應以 

獲得所望產物(160 mg, 59%)淡棕色固體：F NMR (500 MHz, 
• CD3OD) (5 7. 64 - 7. 63 (m, 2H), 7. 55 (d, J = 5.4 Hz,

1H), 7. 43 - 7. 40 (m, 3H), 7. 17 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 08 

(d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 61 (q, J = 6. 9 Hz, 1H), 1.76 

(d, J = 6. 9 Hz, 3H); ESI MS m/z 337 [C19H16N2O2S + H] + ;

. HPLC 98. 1% (AUC), tR = 7. 63 min.

實施例194

8-疼基-9-{4-[1-(毗咯唳-1-基)乙基]苯基}囈吩并

鹽酸鹽[2, 3-c]唆·#-4(5Η)-酮

依照一般程序F，使8-甲氧基-9-{4-［1-(毗咯呢-1-

基)乙基］苯基}囈吩并 [2, 3-c ]哇啡-4( 5Η)-酮 (70 mg,

0. 17 mmol)與三澡硼烷 (2.0 mL)反應以獲得所望產物(43

mg, 58%)灰 白色固體：Ή NMR (500 MHz, CDsOD) 5
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7. 70 - 7. 66 (m, 2H), 7. 59 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

7. 48 - 7. 44 (m, 2H), 7. 42 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 18 (d,

J = 8. 9 Hz, 1H), 6. 01 (d, J 5. 4 Hz, 1H), 4. 53 (q,

J = 6.8 Hz, 1H), 3. 45 (br s, 1H), 3. 20 - 3. 10 (m, 1H),

2. 20 - 2. 00 (m, 4H), 1. 87 (d, J = 6. 9 Hz, 3H); ESI MS 

m/z 391 [C23H22N2O2S + H] + ; HPLC >99%, tR = 8. 21 min.

實施例272

(R)-9-{4 - [1-(二甲基胺基)乙基]苯基} - 8 - Μ基口塞吩并

[2, 3-c] < -4(5Η)-酮 鹽酸鹽

依照實施例460所揭示的程序，使(R)-9-[4-(1-胺基 

乙基)苯基]-8 - Μ基囈吩并[2, 3-c ]唾啡-4 (5Η)-酮(50 mg, 

0.15 mmol)與甲醛反應(14 mL, 0.45 mmol) »將所獲材料

(12如一般程序D-2概述者轉換為鹽酸鹽以獲得所望產物

7. 71mg, 20%：)灰白色固體： lH NMR (500 MHz, CE>30D) 5

(q, J = 2. 6 Hz, 2H), 7. 59 (d, J = 5.4 Hz, 1H),

(t, J = 7. 5 Hz, 2H), 7. 43 (d, J = 8. 9 Hz, 1H),

(d, J - 8. 9 Hz, 1H), 6. 02 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),

(q, J = 7. 1 Hz, 1H), 2. 97 ( s, 3H), 2. 87 (s, 3H),

(d, J = 7. 0 Hz, 3H); ESI MS；m/z 365 [C2 1 H20N2O2S

HPLC:97 .1% (AUC：),tR =8. 5 7 min.

7. 48

7. 19

4. 66

1. 86

H] + ;+

562



1503323

實施例262

8-錢基-9-{4-［l-（哌唳-1-基）乙基］苯基}嗟吩并

鹽酸鹽

依照一般程序F，使8-甲氧基- 9-{4 - ［1-（哌唳-1-基）

乙基］苯基}囈吩并［2, 3-c ］嗤啡-4( 5H)-酮(40 mg, 0.

mmo 1）與三澳硼烷（1.0 mL）反應以獲得所望產物（4. 9

096

mg,

13%）黃色固體：Ή NMR (500 MHz, CDsOD) 6 7. 73 (d,

8. 4 Hz, 1H), 7. 68 (d, J = 7. 8 Hz, 1H), 7. 58 (d,J

7. 42 (m, 3H), 7. 19 (d, J 8. 9J = 5. 5 Hz, 1H), 7. 48 -

Hz, 1H), 6. 01 (d, J = 5.4 Hz, 1H), 4. 60 (q, J = 4. 5

Hz, 1H), 3. 79 (d, J = 12.0 Hz, 1H), 3. 50 (d, J = 11.7

Hz, 1H), 3. 02 (t, J = 11.3 Hz, 1H), 2. 89 (t, J = 6. 0

Hz, 1H), 2. 09 -1. 72 (m, 8H), 1 .55 - 1. 45 (m, 1H); ESI

MS m/z 405 ［C24H24N2O2S + H］ + ; HPLC 95. 0% (AUC), tR = 7. 83

min.
實施例261

2-［2-氟-4-（8-^基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆

咻-

9-基）苯基］乙睛
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依照一般程序F 5使2 - [ 2 -氟- 4 -( 8 -每基-4 -側氧基 

-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c ] < -9-基)苯基]乙睛 (42 mg,

1. 2 mmo 1)與三澳硼烷 (12 mL, 12 mmo 1)反應以獲得所 

望產物(22 mg, 55%)淡棕色固體：Ή NMR ( 500 MHz, CDsOD) 

ά 7. 65 (m, 2H), 7. 42 (d, J = 8. 9 Hz, 1H), 7. 19 - 7. 14 

(m, 3H), 6. 16 (d, J = 5. 5 Hz, 1H), 4. 07 (s, 2H); ESI 

MS m/z 351 [C19H11FN2O2S + H?; HPLC 97.1% (AUC), tR = 

1 3. 67 min.

實施例81

2-[4-(8-痙基-4-側氧基 -4, 5-二氫瘗吩并[2, 3-0^^-9- 

基)苯基]乙睛

依照一般程序B，使9-渙-8-(第三丁基二甲基矽基氧) 

嗟吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮 (50 mg, 0.12 mmo 1 ) 與

4-(氯基甲基)苯基有機硼酸 (26 mg, 0. 18 mmol)反應，以 

獲得經TBS保護的中間產物，再以氫氧化鏗水溶液處理以 

獲得所望產物(20 mg, 50%)灰白色固體：*H NMR (500 MHz, 

DMSO-de) 5 9. 28 (s, 1H), 7. 73 (d, J = 5. 4 Hz, 1H),
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7. 50 (d, J = 8. 1 Hz, 2H), 7. 38 (d, J = 8. 9 Hz, 1H),

7. 29 (d, J = 8. 1 Hz, 2H), 7. 18 (m, 1H), 5. 90 (d, J =

5. 4 Hz, 1H), 4. 19 (s, 2H); ESI MS m/z 333 ［C19H12N2O2S 

+ ΗΓ; HPLC 96. 2% (AUC), tR = 12. 07 min.

實施例346

9 - {4 - ［1 -(二甲基胺基)乙基］苯基}囈吩并［2,3 - c］嗤嘛· 

-4(5H)-酮

對於9-{4-［1-(二甲基胺基)乙基］苯基}-8-幾基囈吩 

并［2, 3-c］墜啡-4(5H)-酮( 350 mg, 1. 0 mmol)於無水 THF 

(20 mL)的溶液，於0 °C添加氫化錮 (60 w t%, 1 60 mg, 5. 0 

mmol)，將該反應混合物加熱至60 °C 1小時。將反應混 

合物冷卻至0 °C，加入三氟-N-苯基-N-［(三氟甲基)磺醯 

基］甲烷磺醯胺 (450 mg, 1. 1 mmol)，將反應混合物回溫 

至室溫並攪拌1小時。將反應混合物以飽和氯化銭水溶液 

淬滅，並將層體分離。將水層以3:1氯仿/異丙醇萃取， 

將合併的有機層以無水硫酸錮乾燥，過濾並濃縮以獲得粗 

製三氟甲磺酸鹽(400 mg)棕色固體。將該粗製的三氟甲磺 

酸鹽於無水DMF (30 mL)，脫氣10 min，再加入三乙基胺 

(1. 7 mL, 12 mmol) ' 1, Γ -雙(二苯基麟)二茂鐵二氯齟 (II) 

(70 mg, 0. 080 mmo 1 )及甲酸(0.3 mL, 8. 00 mmol ) 0 將反 
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應混合物於10 0 °C 加熱24小時，冷卻、濃縮，將殘渣以 

製備性HPLC (C18二氧化矽，水/乙睛 有 0. 05% TFA梯 

度)純化以獲得所望產物(60 mg, 21%，2步驟)白色固體： 

Ή NMR (500 MHz, CDCh) 6 12. 00 (s, 1H), 7. 61 (d, 

J = 8. 0 Hz, 1H), 7. 51 (t, J = 7. 7 Hz, 1H), 7. 45 - 7. 42 

(m, 3H), 7. 35 - 7. 34 (m, 2H), 7. 16 (d, J = 7. 2 Hz, 1H),

6. 30 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 3. 45 (d, J = 6. 3 Hz, 1H), 

2. 32 (s, 6H), 1. 50 (d, J = 6. 6 Hz, 3H) ; ESI MS m/z 349 

[C2iH2oN2OS + ΗΓ; HPLC 98.5% (AUC), tR = 10. 86 min. 

實施例461

9-{4-[(第三丁氧基炭基胺基)甲基]苯基}-4-側氧基-4,5- 

二氫囈吩并[2, 3-c]^<-8-基 三氟甲烷磺酸鹽

對於第三丁基 4-(8-務基-4-側 氧基-4, 5-二氫口塞吩并 

[2, 3-c ] < -9-基)节基胺基甲酸酯(150 mg, 0.36 mmo 1 )

於THF (3 mL)的溶液，於0 °C加入氫化鈿(60w t%, 1 8 mg, 

0. 44 mmol)，將反應混合物於0 °C攪拌1小時。加入N- 

苯基-雙(三氟甲磺醯亞胺)(160 mg, 0. 44 mmol)，並將反 

應混合物回溫至室溫並攪拌18小時。將反應混合物以水淬 

滅，將水層以二氯甲烷萃取。將合併的有機層以無水硫酸 

鈿乾燥，過濾並濃縮，將殘渣以管柱層析純化(二氧化矽， 

甲醇/二氯甲烷梯度)以獲得所望產物(200 mg, 98%) : ESI
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MS m/z 555 [C24H21F3N2O6S2 + H]+。

實施例462 

第三丁基 4-（8-氯基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

哇嘛-9-基）节基胺基甲酸酯

將9 - {4-［（第三丁氧基辣基胺基）甲基］苯基}-4 -側氧

基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嗤啡-8-基三氟甲磺酸鹽（176 

mg, 0. 320 mmol)、氯化鋅(75 mg, 0. 640 mmol)、1,1'-

雙（二苯基勝）二茂鐵（18 mg, 0. 032 mmol）及參（二节叉丙

酮)二境巴(0 ) (15 mg, 0.016 mmo 1 )於無水 DMF (4 mL)的溶

液，於1 3 0 °C加熱3小時。將反應混合物冷卻，以水淬滅，

將獲得的沉澱過濾，並以管柱層析純化（二氧化矽，甲醇/ 

二氯甲烷梯度）以獲得所望產物（120 mg, 87%）棕色固體：

ESI MS m/z 432 [C24H21N3O3S + H?。

實施例326

9-［4-（胺基甲基）苯基］-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

•HC1

依照一般程序D-3，使第三丁基 4-（8-氯基-4-側氧基
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-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]嚨啡-9 -基)节基胺基甲酸酯(10 

mg, 0. 023 mmo 1)與 4 N HC1 ( 3 mL)反應以獲得所望產物 

(7. 4 mg, 74%)暗棕色固體：P NMR ( 500 MHz, CDsOD) ά

7. 89 (d, J = 8. 6 Hz, 1H), 7. 74 (t, J = 9. 5 Hz, 2H), 

7. 65 (dd, J = 14. 4, 7. 0 Hz, 2H), 7. 55 - 7. 53 (m, 2H),

6. 08 (d, J = 5. 4 Hz, 1H), 4. 32 (s, 2H); ESI MS m/z 330 

[CioHiaNsOS - H] - ; HPLC 98. 3% (AUC), tR = 9. 36 min. 

實施例627

(S)-4-茉基-3-(2-(4-澳-2-氟苯基)乙醯基)碼哇唳-2-酮

對於（2 -（4-澡-2 -氟苯基）乙酸）（3 g, 13 mmo 1）及三

乙基胺 （2.5mL, 14minol）於甲苯 （50mL）的溶液，於0 °C 

滴加三甲基乙醯氯 （6.1 mL, 65 mmo 1） ° 10 min後，將反 

應混合物冷卻至-78 °C。於分開的燒瓶，對於 （S）-（ + ）-4- 

节基-2-疇。坐唳酮 （2.5 g, 14 mmo 1）於四 氫咲喃（50 mL ） 

的溶液5於-78 °C加入 L i HMDS （1 Μ於己烷，17 mL, 17 

mmo 1 ））直到存留帶黃色的顏色。10 min後將獲得的溶液經 

由套管轉移到如上製備的混合無水物的懸浮液中。使反應 

混合物在4小時的期間到達室溫，然後以飽和重硫酸鈿稀 

釋（約20 mL），以乙酸乙酯萃取（約100 mL）。將萃取物以 

鹵水洗滌（2 X 50 mL），以硫酸錮乾燥，並於真空下蒸發， 

將殘渣進行閃式層析再磨碎（己烷）以獲得所望產物 （2. 1 

g, 42 %）白邑固體。ESI MS miz 393 [CisHisBrFNOa + H] +
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實施例628

(R)-4-节基-3-(2-(4-澡-2-氟苯基)乙醯基)曙哇唳-2-酮

依照實施例627揭示的程序，使(2-(4-澳-2-氟苯基) 

乙酸)(10.8g, 30. 7 mmol)與(S)-( + ) - 4-节基-2-嗨哇唳 

酮 (5. 44 g, 30. 7 mmol )反應以獲得所望產物 (4. 5 g, 36%) 

白色固體.ESI MS m/z 393 [CieHisBrFNOa + H] + 

實施例629

(S)-4-节基-3-((S)-2-(4-澳-2-氟苯基)丙 醯基)碼哇唳 

-2-酮

對於(S)-4-节基-3-(2-(4-澳-2-氟苯基)乙醯基)曙哇 

噪-2-酮 (3.6 g, 9. 2 mmo 1)於 THF (40 mL)的溶液，添加 

甲基碘的溶液(1 Μ甲苯溶液9. 6 mL, 9. 6 mmol)。將混合 

物冷卻至-78 °C，滴加雙(三甲基矽基)醯胺鋼(1M於THF, 

9. 6 mL, 9. 6 mmol)。將獲得的暗紅色混合物於約-78 °C攪 

拌15 min ＞使其回溫至室溫。3. 5小時後，將反應混合物 

以飽和重硫酸鈿水溶液稀釋(約 20 mL)，以乙酸乙酯萃取 

(1 X 5 0 mL)。將萃取物以鹵水洗滌(2 x 5 0 mL)，以硫酸 

錮乾燥，並於真空下蒸發。對殘渣進行閃式層析以獲得所 

望產物(1. 7 g, 45%)淡黃色固體：ESI MS m/z 407 

[CigHivBrFNOa + H] +
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實施例630

(R)-4-节基-3-((R)-2-(4-;M -2-氟苯基)丙醯基)疇哇噪

_2_酮

依照實施例628揭示的程序*使(R)-4-茉基- 3- (2-(4- 

澳-2-氟苯基)乙醯基)聘©坐除-2-酮(4.6 g, 1 2 mmo 1)與 

甲基碘反應 (1M甲苯溶液，12.3 mL, 12. 3 mmol)以獲得 

所望產物 (3.0 g, 60%) 淡黃色固體：ESI MS m/z 407 

[Ci9Hi7BrFNO3 + H] +

實施例631

(S)-2-(4-澳-2-氟苯基)丙-1-醇

對於((S)-4-节基- 3-((S)-2-(4->M -2-氟苯基)丙 醯 

基)口骂哇唳-2-酮)(1.7 g, 4. 2 mmol)於 THF (12 mL)的溶 

液加入硼氫化錮(700 mg, 21 mmol)於水 (2 mL)的溶液。 

將該反應混合物於室溫攪拌3小時。藉由緩慢加入鹽酸水 

溶液(1 N,約2. 9 mL)將多餘的氫化物淬滅。再將混合物 

以水 (10 mL)稀釋，以乙酸乙酯萃取(1 X 30 mL)。將合 

併的有機層以鹵水洗滌(2 X 10 mL)，以硫酸鈿乾燥，並於 

真空下蒸發。將殘渣以閃式層析純化，以獲得所望產物 

(0. 8 g, 82%)淡黃色油：ESI MS m/z 234 [CsHioBrFO + H] +
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實施例632

(R)-2-(4-，臭-2-氟苯基)丙-1-醇

施例 630揭示的程序 > 使 (R)-4-节基

. -3-((R)-2-(4-澳-2-氟苯基)丙醯基)碼哇噪-2-酮(3 g,

7. 4 mmo 1 )與硼氫化錮反應(1.2 g, 3 7 mmo 1)以獲得所望產 

物(1. 5 g, 87%)淡黃色油；ESI MS m/z 234 [CHoBrFO +

• H] +

實施例633

(S) - 2 -(2-(4-漠-2 -氟苯基)丙基)異11引13朵啡-1,3二酮

對於 (S)-2-(4-澳-2-氟苯基)丙-1-醇 (800 mg,

3. 43 mmol)、鄰苯二甲醯亞胺(554 mg, 3. 77 mmo 1)及三苯

基膵(1.34 g, 5. 14 mmo 1 )於 THF ( 2 mL)的溶液，滴加 DI AD 

(1 mL, 5. 14 mmol)。將反應混合物於室溫攪拌18小時， 

並於真空下蒸發。將殘渣進行閃式層析以獲得所望產物 (1

g, 81%)白色固體 ESI MS m/z 363 [CivHuBrFNOz + H] +

實施例634

(R) - 2-(2-(4 -，臭-2-氟苯基)丙基)異口弓I □朵啡-1, 3-二酮

Br

S
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依照實施例633揭示的程序，使(R)-2-(4-澳-2-氟苯 

基)丙-1-醇 (1. 5 mg, 6. 4 mmol)與鄰苯二甲醯亞胺 (1.0 

mg, 7. 008 mmo 1)反應以獲得所望產物 (1.6 g, 69%)白
. ・

色固體：ESI MS m/z 363 [CivHuBrFNOz + H] +

實施例635

(S)-第三丁基 2-(2-氟-4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧 

雜硼烷-2-基)苯基)丙基胺基甲酸酯

對於((S)-2-(2-(4-漠-2-氟苯基)丙基)異呎唏啡 

-1,3-二酮)(1.0 g, 2. 8 mmo 1 )於甲苯(10 mL)的溶液滴加 

Μ (1.3 mL, 41.5 mmo 1)。將該反應混合物於 80 - 90 °C 

加熱1小時，並冷卻至室溫。將上清傾倒，並將殘餘的固 

體以甲苯洗滌。將合併的溶液於真空下蒸發，溶於DCM (10 

mL)並冷卻至 0 °C。其次，加入 B0C2O (870 mg, 4 mmo 1) 

與 EtsN (0.5 mL, 4 mmol)，將反應混合物於室溫攪拌 30 

min。將反應混合物以DCM (20 mL)稀釋，並以IN HCl (1 xlO 

mL)、水 (1 X 2 0 mL)洗滌再以鹵水洗滌(1 x 10 mL) ?以 

硫酸鈿乾燥並於真空蒸發，以獲得所望產物(860 mg, 

99%)，其用在次一步驟而不經進一步純化。ESI MS m/z 333 

[Ci4Hi9BrFN02 + H] +

次一步驟依照程序G實施(流程11 ):使(S)-第三丁基 

2-(4-澳-2 -氟苯基)丙基胺基甲酸酯i860 mg, 2. 66)與 
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KOAc (833 mg, 8. 5 mmol)、Pd(dppf )C 1 2 ( 20 0 mg, 0. 26 mmol ) 

及雙戊醯二硼(863 mg, 3. 4 mmo 1 )反應以獲得(S)-第三丁

基 2 - (2 -氟-4 -(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基) 

苯基)丙基胺基甲酸酯無色糊狀物( 900 mg, 89%): ESI MS 

m/z 380 [C20H31BFNO4 + H] +

實施例636

(R) -第三 丁 基 2-(2- 氟- 4-(4, 4, 5, 5 -四甲基-1, 3, 2- 二氧 

雜硼烷-2-基)苯基)丙基胺基甲酸酯

依照實施例635揭示的程序，使(R)-2-(2-(4-漠-2- 

氟苯基)丙基)異11引唏啡-1,3二酮)(1.6 g, 4. 42 mmol )與 

腓(2.1 g, 66 mmo 1) ' B0C2O (2. 0 g, 8. 8 mmo 1)反應，再 

與雙戊醯二硼 (1.0 g, 4. 0 mmol)反應以獲得所望產物

(1. 1 g, 80%)無 色糊狀物：ESI MS m/z 380 [C20H31BFNO4 + 
• H] +

實施例637

(R)-第三 丁 基 2-(2-氟-4-(4, 4, 5, 5- 四甲基-1, 3, 2- 二氧

雜硼烷-2-基)苯基)丙基(甲基)胺基甲酸酯

依照實施例647揭示的程序，使(R)-第三丁基 2-(2- 

S
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氟-4-（4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基）苯基）丙 

基胺基甲酸酯 （400 mg, 1 mmol）與甲基碘（1M甲苯溶液， 

2 mL, 2 mmo 1）及 NaHMDS （1 Μ 溶液，2 mL, 2 mmo 1）反應 

以獲得所望產物（330 mg, 82%）黏稠物。ES I MS m/z 394 

[C21H38BFNO4 + H] +

實施例638

第三丁基 3-甲基-2-（4-（4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜 

硼烷-2-基）苯基）丁基胺基甲酸酯
HaC^CHa

BocHN. /L·

依照實施例647敘述的程序，使 2-（4-（4, 4, 5, 5-四甲 

基-1, 3, 2~二氧雜硼烷- 2-基）苯基）乙購（5.6 g, 2 3 mmo 1） 

與異丙基碘 （4g, 24 mmol） NaHMDS （1 Μ 溶液，24 mL, 24 

mmo 1 ）反應以獲得所望產物（2.1 g, 23%）黏稠物。ESI MS m/z 

390 [C22H36BNO4 + H] +

實施例639

第三丁基 2-（2 -氟-4 -（4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼 

烷-2 -基）苯基）-3 -甲基丁基胺基甲酸酯

BocHN、/V

依照實施例647敘述的程序，使2-（2 -氟-4 -（4,4,5,5-

四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基）苯基）乙睛（1.7 g, 6. 5 
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mmo 1 )與異丙基碘反應(1.1 g, 6. 8 mmol ) NaHMDS ( 1 M 溶 

液，7. 1 mL, 7. 1 mmo 1)以獲得所望產物(0.65 g, 24%)黏 

稠物。ESI MS m/z 408 [C22H36FBN04 + H] +

實施例640

第三丁基 2-環戊基-2-（4-（4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧

雜硼烷-2-基）苯基）乙基胺基甲酸酯

BocHN

依照實施例647敘述的程序，使2-（4-（4, 4, 5, 5-四甲

基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基)乙睛 (1.7 g, 7.16

mmo 1)與環戊基碘反應 (1 Μ甲苯溶液，7. 1 6 mL, 7. 1 6 mmol ) 

' and NaHMDS (1 M 溶液，7.16 mL, 7.16 mmo 1)以獲得所望

• 產物(1.6 g, 53%)黏稠物。ESI MS m/z 415 [C24H38BNO4

+ H?。

• 實施例641

第三丁基 甲基(3 -甲基- 2 -(4 -(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二

氧雜硼烷-2-基）苯基）丁基）胺基甲酸酯

實施例642

依照實施例 647敘述的程序，使第三丁基 3-甲基 

S
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-2-（4-（4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基）苯基） 

丁基胺基甲酸酯 （400mg, 1 mmol）與甲基碘（1M甲苯溶液， 

2 mL, 2 mmo 1）與 NaHMDS （1 Μ 溶液，2 mL, 2 mmo 1）反應 

以獲得所望產物（350 mg, 84%）黏稠物。ESI MS m/z 403 

[C23H38BNO4 + H]+。

實施例643

第三丁基 2 - （2 -氟-4-（4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼 

烷-2-基）苯基）-3-甲基丁基（甲基）胺基甲酸酯

依照實施例647敘述的程序，使第三丁基 2-（2-氟 

-4-（4,4,5,5 -四甲 基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基）苯基）-3- 

甲基丁基胺基甲酸酯 （650 mg, 1. 6 mmol ）與甲基碘（1M甲 

苯溶液，3. 2 mL, 3. 2 mmo 1）及 NaHMDS （1 Μ 溶液，4.8mL, 

4. 8 mmol ）反應以獲得所望產物（6 50 mg, 94%）黏稠物。 

ESI MS m/z 421 [C23H38FBNO4 + H?

實施例644

第三丁基 3-（4-澳苯基）哌唳-1-幾.酸酯

對於 3-(4-澳苯基)。比噪 (0. 4 g, 1.68 mmo 1)及 HC1

(1.0 N 水溶液，1. 7 mL, 1. 7 mmo 1)於 MeOH (20 mL)的溶 

液加入Pt02 (0. 5 g)，於室溫在氫氣氛圍(50 psi)於Parr 
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氫化裝置內攪拌24小時。將混合物經矽藻土過濾，將濾液 

於減壓下揮發。將獲得的白色固體溶於EtOAc (50 mL)，

以 1 N NaOH (10 mL)洗滌。將水相以 EtOAc (3 x 50 mL) 

萃取，並將合併的有機相乾燥(NazSOQ。溶劑蒸發獲得白

- 色固體再度溶於DCM ，於0 °C加入Boc20 再加入Et3N °

• 將該反應混合物於室溫攪拌1小時後，以DCM稀釋，依序

以1 N HC1 '水及鹵水洗滌，以硫酸錮乾燥，並於真空下

蒸發。將殘渣進行閃式層析以獲得所望產物黏稠物 (350
• mg, 61%) ESI MS m/z 341 [Ci6H22BrN02 + H]+ °

實施例645

第三丁基 3-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-

基)苯基)哌咤-1-竣酸酯

一般程序G 5係使第三丁基 3 -(4 -，臭苯基)哌噪-1-竣 

酸酯 (350 mg, 1)與雙戊醯二硼 (275, 1. 2 mmo 1)反應以 

獲得所望產物(190 mg, 48%)黏稠物：ESI MS m/z 388 

[C22H34BNO4 + H]+。

實施例646

3-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基)丙

—般程序G *係使第三丁基3-(4-澳苯基)哌噪-1-竣 
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酸酯 (350 mg, 1)與雙戊醯二硼 (275, 1. 2 mmo 1 )反應以 

獲得所望產物(190 mg, 48%)黏稠物：ESI MS m/z 388 

[C22H34BNO4 + H]+。

實施例647

N-甲基(R)-第三丁基 甲基(1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基

-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)乙基)胺基甲酸酯
Boc

0%

將(R)-第三丁基 1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧 

雜硼烷- 2-基)苯基)乙基胺基甲酸酯(1.0 g, 2.88 mmol.)

於無水THF (20 mL)的溶液冷卻至0 °C ‘並分次加入氫化

鈿(60 wt %, 330 mg, 8. 64 mmol)。將混合物攪拌 10 min » 

然後於60 °C加熱1小時。然後將燒瓶冷卻至室溫，加入 

甲基碘 (277 mL, 4.32 mmol)。將混合物再次於60 °(3加

熱12小時。LCMS顯示反應完成。將反應混合物以水淬滅， 

並以乙酸乙酯稀釋(200 mL) 0將層體分離，將有機層以無 

水硫酸錮乾燥，過濾、濃縮，將殘渣以管柱層析純化(二氧 

化矽，0-30%乙酸乙酯/庚烷)以獲得所望產物(520 mg, 

43%)白色固體：ESI MS m/z 306 [C20H32BNO4 - 56『。

實施例648

(R)-第三丁基 甲基(2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧

雜硼烷-2-基)苯基)丙基)胺基甲酸酯
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將(R)-第三丁基 2-(4-(4, 4, 5, 5-四 

' 雜硼烷-2-基)苯基)丙基胺基甲酸酯 0

於無水THF (120 mL)的溶液冷卻至0 °C 

mL, 2 9.9 mmo 1) °將該混合物攪拌1小時，

• mL, 29. 9)於 THF (40 mL)，並攪拌 14 ‘ 

物以水(20 mL)淬滅，以乙酸乙酯 (250 

分離，將有機層以無水硫酸錮乾燥，過;

以管柱層析純化(二氧化矽，0-30%乙2

- 得所望產物(6. 2 g, 66%)淡黃色油：

. [C21H34BNO4 +ΗΓ。

實施例649

• 2-(4-澳苯基)丙睛

Br

將2-(4-澳苯基)乙睛 (5.0g, 25. 5 

(70 mL)的溶液冷卻至0 °C 5分次加入氫 

g, 38. 3 mmol ) 0將該混合物於室溫攪拌 

入甲基碘 (1.8 mL, 28. 1 mmo 1) 5並將 

小時。將反應混合物小心地以水於0 °C : 

甲基-1, 3, 2-二氧 

).0 g, 24. 93 mmol) 

，加入 NaHMDS (30 

加入甲基碘 (1.9 

卜時。將反應混合 

mL)稀釋。將層體 

意、濃縮，將殘渣 

陵乙酯/庚烷)以獲

ESI MS m/z 376

> mmo 1 )於無水THF 

化鈿(60wt%, 1. 5 

1小時。之後，加 

該混合物攪拌14 

淬滅'並以乙酸乙
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酯稀釋（200 mL） °將層體分離，並將有機層以無水硫酸鈿 

乾燥，過濾、濃縮，將殘渣以管柱層析純化（二氧化矽， 

0 - 30%乙酸乙酯/庚烷）以獲得所望產物（3. 8 g, 72%）黃 

色油：ESI MS m/z 210 [C9H8BrN +H]+°

實施例650

2 -（2-氯苯基）丙睛 ·
NC^CHj

依照實施例649的程序，使2-（2-氯苯基）乙睛（15 g, ·

98. 9 mmo 1）與 NaHMDS （118 mL, 118 mmo 1）及甲基碘 （7.0

mL, 108 mmol）反應以獲得所望產物（14 g, 87%）棕 色油：

ESI MS m/z 166 [CsHsClN + H]+。

實施例651

2-（2-氯苯基）丙-1-胺

2-（2-氯苯基）丙睛 (14 g, 84. 8 mmo 1)於甲苯的

溶液，於0 °C加入BH3 · THF ( 1 27, 255 mmol)，將反應物

回溫至室溫，加熱回流4小時。將反應混合物冷卻，以水 

淬滅，濃縮並將殘渣以管柱層析純化（二氧化矽，乙酸乙酯 

/己烷梯度）以獲得所望產物 （13.9 g, 97%）帶紅色的油：

ESI MS m/z 170 [CsH^ClN + H?。

實施例652

N -（2-（4-澳-2 -氯苯基）丙基）-2, 2, 2-三氟乙醯胺
产
Λ
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將三氟乙酸酊 (12.8 mL, 90. 1 mmol)於無水二氯甲 

烷 (82 mL)的溶液冷卻至0 °C，並滴加於無水二氯甲烷 

(30 mL)中的 2-(2-氯苯基)丙-1-胺 (14 g, 82. 8 mmol) » 

將該混合物於室溫攪拌 1. 5小時。再次將燒瓶冷卻至0 

°C ' 一次加入甲烷磺酸(13 mL) 5再加入1,3-二澳-5,5-二

甲基乙內醯腺 (11.8 g, 41. 4 mmol)。將該混合物攪拌14

• h以水淬滅(30 mL)，以二氯甲烷(150 mL)稀釋。將層體

分離並將有機層以無水硫酸鈿乾燥、過濾、濃縮並將殘渣 

以管柱層析純化(二氧化矽，0-30%乙酸乙酯/庚烷)以

獲得所望產物(14 g, 50%)帶黃色的油：ESI MS m/z 344 

[CnHioBrCIFsNO + H]+。

實施例653

第三丁基 2 - (2 -氯- 4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼

烷-2-基)苯基)丙基胺基甲酸酯

將N -(2-(4-》臭-2-氯苯基)丙基)~2, 2, 2-三氟乙醯胺

(14 g, 40. 6 mmol) ' 甲醇 (200 mL)及氫氧化鋼(2M, 200

mL, 81.2 mmo 1)的混合物，於室溫攪拌14小時。LCMS顯

示反應完成。移除溶劑，以二氯甲烷 (200 mL)萃取，並濃

縮以獲得油。將殘渣溶於二氯甲烷 (100 mL)，冷卻至0

°C。將三乙基胺 (8. 3 mL, 61.0 mmol)、二第三丁基碳酸
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氫酯(13.3 g, 61.0 mmo 1)及該反應混合物於室溫攪拌 18 

小時。將反應混合物濃縮5並將殘渣以管柱層析純化(二氧 

化矽，乙酸乙酯/己烷梯度)以獲得所望產物 (13.8 g, 

90%)白色固體：ESI MS m/z 293 [CuHigBrC 1N02 - 56 ]+。 

實施例654

第三丁基 2-(2-氯- 4- (4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼 

烷-2-基)苯基)丙基胺基甲酸酯
NHBoc

依照一般程序G 5係使第三丁基2 - (4 -澳- 2 -氯苯基) 

丙基胺基甲酸酯 (12.0 g, 34. 5 mmol) 與雙戊醯二硼 

(13.2 g, 51. 7 mmol)反應以獲得所望產物(8. 0 g, 58%)不 

定形 帶紅色的油：ESI MS m/z 396 [C2qH3iBC 1N04 + H? ° 

實施例655

2-(4-(4,4,5,5-四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2 -基)苯基)丙 

睛
NC 十 CH3

依照一般程序G，係使2-(4-澳苯基)丙睛 (3. 5 g,

18.2 mmol)與雙戊醯二硼(4.6 g, 27. 1 mmol)反應以獲得
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所望產物(2. 5 g, 53%)棕 色固體：ESI MS m/z 258

[C15H20BNO2 + H]+。

實施例656

2-乙基-2-(4-(4, 4, 5, 5-四 基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2 -基)甲

苯基)丁購 

吁、

h3c
■CN

將 2-(4-(4,4,5,5-四 基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2 -基)

苯基)乙睛 (2. 0 g, 8. 23 mmol)於 DMF (40 mL)的溶液冷

甲

卻至 0 °C '分次添加氫化錮(60 wt %, 1. 2 g, 32. 9 

mmo 1)。將該混合物攪拌10 m i η ‘加入於THF (1 0 mL)的

乙基碘(0. 74 mL, 9. 05 mmol)。將該混合物於室溫攪拌12

小時。將反應混合物以水淬滅，以乙酸乙酯稀釋。將層體 

分離並將有機層以無水硫酸錮乾燥、過濾、濃縮並將殘渣 

以管柱層析純化 (二氧化矽，0-30%乙酸乙酯/庚烷)以 

獲得所望產物( 950 mg, 38%)棕色固體：ESI MS m/z 300 

[C18H26BNO2 +H]+。

實施例657

2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)丙

睛

S
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依照一般程序G，係使2-(4-澳苯基)丙睛 (5. 0 g, 

22. 3 mmo 1)與雙戊醯二硼(8.7 g, 33. 5 mmo 1)反應以獲得 

所 望產物(5.8 g, 95%)白色固體：ESI MS m/z 272 

[Ci6H22BNO2 + h]+。

實施例658

(R) - N-(2 -(4 -澳苯基)丙基)-2, 2, 2-三氟乙醯胺

將三氟乙酸Sf (11. 4 mL, 81.4 mmo 1 )於無水二氯甲烷 

(73 mL)的溶液冷卻至0 °C ，並滴加(R) - 2-苯基丙-1-胺 

(1 0 g, 73.9 mmol)於無水二氯甲烷 (20 mL)。將混合物於 

室溫攪拌1. 5小時。再次將燒瓶冷卻至0 °C，一次加入甲 

烷磺酸(12 mL)，再加入1,3-二澳-5,5-二甲基乙內醯腺 

(11 g, 36.9 mmol ) °將該混合物攪拌14小時，以水淬滅 (30 

mL)，並以二氯甲烷 (100 mL)稀釋。將層體分離並將有機 

層以無水硫酸鈿乾燥、過濾、濃縮並將殘渣以管柱層析純 

化(二氧化矽，0-30%乙酸乙酯/庚烷)以獲得所望產物 

(21 g, 91%)黃色固體：ESI MS m/z 310 [CnHuBrFsNO + H]+° 

實施例659

(R)-第三丁基 2-(4-澳苯基)丙基胺基甲酸酯
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將(R)-N_(2_(4 - 苯基)丙基)-2, 2, 2-三氟乙醯胺

(21 g, 68.3 mmol ) ' 甲醇(40 mL)及氫氧化鋪(2M, 68 mL, 

136 mmo 1)的混合物，於室溫攪拌14小時。LCMS顯示反應

完成。移除溶劑，以二氯甲烷 (250 mL)萃取，並濃縮以獲 

得油。將殘渣溶於二氯甲烷 (100 mL)並冷卻至0 °C。將

三乙基胺(14 mL, 102 mmol)及二第三丁基碳酸氫酯(22 g,

• 102 mmol)及反應混合物於室溫攪拌18小時。將反應混合

物濃縮，將殘渣以管柱層析純化(二氧化矽，乙酸乙酯/己

烷梯度)以獲得所望產物(19 g, 91%)黃色油：ESI MS m/z

257 [Ci4H2oBrN02 - 56「。

實施例660

(R)-第三丁基 2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷

- 2-基)苯基)丙基胺基甲酸酯

卄
依照一般程序G，係使(R)-第三丁基2-(4T臭苯基)丙 

基胺基甲酸酯 (19 g, 60. 5 mmol)與雙戊醯二硼 (24 g, 

94. 4 mmol)反應以獲得所望產物(22 g, 99%)淡黃色固體： 

ESI MS m/z 362 [C2OH32BNO4 + 。

實施例661

S
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(R) - N -(1-(4-澳苯基)丙基)-2, 2, 2-三氟乙醯胺

將三氟乙酸酹(5. 7 mL, 40. 7 mmo 1 )於無水二氯甲烷 r

(40 mL)的溶液冷卻至0 °C，並滴加於無水二氯甲烷 (10 

mL)之 (R)-l -苯基丙-1- 胺 (5 g, 36.9 mmol) ° 將混合

物於室溫攪拌1 · 5小時。再次將燒瓶冷卻至0 °C，並一次 

加入甲烷磺酸(6.3 mL) ?再加入1,3-二澳-5,5 -二甲基乙 .

內醯腺 (5.3 g, 18. 5 mmol)。將該混合物攪拌14小時， 

以水淬滅 (30 mL)，並以二氯甲烷 (50 mL)稀釋。將層體 

分離並將有機層以無水硫酸銷乾燥、過濾、濃縮並將殘渣 

以管柱層析純化(二氧化矽，0-30%乙酸乙酯/庚烷)以 

獲得所望產物(8.1 g, 73%)白色固體：ESI MS m/z 310 *

[CuHnBrFsNO + 。 -

實施例662

(R)-第三丁基1-(4-澳苯基)丙基胺基甲酸酯 ·

將(R)-N-(l -(4-澳苯基)丙基)-2, 2, 2 -三氟乙醯胺 

(8. 1 g, 68.3 mmo 1) ' 甲醇(20 mL)與氫氧化鋼(2M, 15 mL, 

30. 6 mmol)的混合物於室溫攪拌14小時。LCMS顯示反應 

完成。移除溶劑，以二氯甲烷(150 mL)萃取，並濃縮以獲 

得油。將殘渣溶於於二氯甲烷 (100 mL)並冷卻至0 °C。 

將三乙基胺 (2.2 mL, 15. 3 mmol)及二第三丁基碳酸氫酯
S

586



1503323

(3.3 g, 15. 3 mmol)及反應混合物於室溫攪拌18小時。將 

反應混合物濃縮，並將殘渣以管柱層析純化(二氧化矽，乙 

酸乙酯/己烷梯度)以獲得所望產物 (5.8 g, 70%) as 

off-white solid: ES I MS m/z 257 [ CuHzoBrNOz - 56 ]+ ° 

實施例663

(R)-第三丁基1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷 

-2-基)苯基)丙基胺基甲酸酯

依照一般程序G，使(R)-第三丁基1-(4-澳苯基)丙基 

胺基甲酸酯 (5.8 g, 18. 4 mmo 1 )與雙戊醯二硼(7. 03 g, 

27. 7 mmol)反應以獲得所望產物(6. 18 g, 92%)黃 色油： 

ESI MS m/z 362 [C20H32BNO4 + H]+。

實施例664

第三丁基1-(4-澳苯基)丙-2 -基胺基甲酸酯

對於1-(4-澳苯基)丙-2-酮 (5.0 g, 23. 4 mmol)於乙 

醇(115 mL)的溶液添加於甲醇 (9 N, 20. 2 mL, 140 mmol) 

的氨?再加入異丙氧钛(13.3 mL, 46. 9 mmo 1 ) 0將該混合 

物於50 °C加熱過夜。將燒瓶冷卻至0 °C，分幾次添加 

NaBHd (142 mg, 3. 76 mmol) θ 攪拌 1 小時後，加入 NH^OH (2 
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Ν, 4. 0 mL)，並將混合物攪拌1小時。濾去白色固體，並 

將濾液以二氯甲烷萃取。將溶劑移除，獲得的油溶於二氯 

甲烷 (100 H1L)並冷卻至0 °C。將三乙胺 (4.8 mL, 35. 2 

mmo 1 )、二第三丁基碳酸氫酯(10.2 g, 46. 9 mmo 1)及反應 

混合物於室溫攪拌1 8小時。將反應混合物濃縮，並將殘渣 

以管柱層析純化(二氧化矽，乙酸乙酯/己烷梯度)以獲得 

所望產物 (4. 2 g, 57%)白色固體：ESI MS m/z 257 

[Ci4H2oBrN02 - 56 ]+。

實施例665

第三丁基 1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1,3,2-二氧雜硼烷-2- 

基)苯基)丙-2-基胺基甲酸酯
NHBoc

依照一般程序G 9使第三丁基 1-(4 -漠苯基)丙-2 -基 

胺基甲酸酯 (8.8g, 28.03 mmol)與雙戊醯二硼 (10.7 g, 

42. 0 mmol)反應以獲得所望產物(10. 5 g, 99%)棕色油：ESI 

MS m/z 362 [C20H32BNO4 + H]+。

實施例666

第 三丁基 2-乙基-2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜 

硼烷-2-基)苯基)丁基胺基甲酸酯
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* 對於亂化合物(500 mg, 1.67 mmo 1)於甲苯(10 mL)的

- 溶液，於 0 °C 加入 BH3 · THF (1.0 Μ 於 THF, 16 mL, 10 

mmo 1)，將反應物回溫至室溫，並加熱回流4小時。將反應 

混合物冷確，以水淬滅，濃縮。將殘渣溶於於二氯甲烷 (30

• mL)，並冷卻至 0 °C。將 三乙胺 (0.36 mL, 2.51 mmo 1) ' 

二第三丁基碳酸氫酯(547 mg, 2. 51 mmol)及反應混合物 

於室溫攪拌18小時。將反應混合物濃縮，並將殘渣以管柱 

層析純化(二氧化矽，乙酸乙酯/己烷梯度)以獲得所望產

” 物 (480 mg, 71%)棕色固體：ESI MS m/z 404 [C23H38BNO4 

+叮。

實施例667

. 第三丁基 2-甲基- 2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜 

硼烷-2-基)苯基)丙基胺基甲酸酯
NHBoc

ο"、ο

依照實施例666揭示的程序，使2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲 

基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)丙睛 (5. 8 g, 21.4 

mmol)與 BHa - THF (1.0 Μ 於 THF, 64 mL, 64 mmol)與二 
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第三丁基碳酸氫酯(7.0 g, 32. 1 mmol)反應以獲得所望產 

物(6. 9 g, 86%)白色固體：ESI MS m/z 310 [C2H4BNO4 - 

56「。

實施例668

1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)環 

Τ Μ

對於2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基) 

苯基)乙睛 (7.0 g, 29 mmo 1)於THF的溶液，於0 °C加入 

NaHMDS (1. 0 Μ, 120 mL , 120mmol)。攪拌 20 min 後，加 

入1,3-二碘丙烷(26 g, 86 mmol)，並將反應混合物於室 

溫攪拌2小時。將反應混合物冷卻至0 °C，以MeOH (5. 0 mL) 

淬滅，並將殘渣以管柱層析純化(二氧化矽，乙酸乙酯/己 

烷梯度)以獲得所望產物(4. 0 g, 47%)黃色油：ESI MS m/z 

286 [C17H22BNO2 + ΗΓ。

實施例669

(1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基) 

環丁基)甲胺

依照實施例666揭示的程序，使1-(4-(4, 4, 5, 5-四甲 

基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基)環丁睛 (4.0 g, 14 

mmol)與 BHs · THF ( 1. 0 Μ 於 THF, 60 mL, 60 mmo 1 )反應 以
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獲得所 望產物（3. 7 g, 91 %） 黃 色油：ESI MS m/z 288

[C17H26BNO2 + 。

實施例670

第三丁基（1-（4-（4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-

基）苯基）環丁基）甲基胺基甲酸酯

□

BocHN

依照實施例463揭示的程序，使（1-（4-（4, 4, 5, 5-四甲

基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基）苯基）環丁基）甲 

13 mmol））與二第三丁基碳酸氫酯反應（3. 4

胺(3.7 g,

g,16 mmo1)

以獲得所望產物（3. 5 g, 71%）黃色油 :ESI MS m/z 388

[C22H34BNO4 + H? °

實施例6 71

4臭-2 -氯-1-（2-硝基乙烯基）苯 
C1

0迥
Br

對於 4-涣-2-氯 苯甲醛 （7. 5 g, 34 mmol ）於硝基甲

烷的溶液添加甲基胺鹽酸鹽 （1.3 g, 22 mmo1) 、 NaOAc

（1.8 g, 22 mmol） ＞將混合物於室溫劇烈攪拌18小時。將

反應混合物以水 （60 mL）稀釋'並以 CH2C12 （3x100 mL）

萃取'將有機相乾燥（NazSO。），蒸發以獲得所望產物（8.5

g. 95%)淡黃 色油：ESI MS m/z 262 [ CsthBrC 1NO2 + H]+ °

實施例672

2-（4-＞臭-2-氯苯基）乙胺

S
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對於已攪拌的 L1BH4 (2. 0 Μ, 73 mL, 145 mmol)於 THF 

(60 mL)的懸浮液5於室溫'花1 0分鐘滴加氯化三甲基矽烷 

(32 g, 290 mmo 1) °於室溫攪拌20 min後，對該混合物打 

入氮氣5分鐘以移除殘留的已形成三甲基矽烷。於室溫以 

攪拌狀態滴加4-澳-2 -氯-1-(2-硝基乙烯基)苯 (9.5 g, 

36. 2 mmo 1)於THF (60 mL)的溶液10分鐘。將獲得的混合 

物加熱回流1小時。將反應混合物於冰浴冷卻，並小心地 

以MeOH (100 mL)淬滅。將溶劑蒸發，並將殘渣於20 % KOH 

(120 mL)與CH2CI2 (60 mL)之間分層。將有機層乾燥、濃 

縮並以管柱層析純化(二氧化矽，乙酸乙酯/己烷梯度)以 

獲得所望產物 (8.5 g, 95%)淡黃色油：ESI MS m/z 234 

[C8H9BrClN + H]+。

實施例673

第三丁基4-澡-2-氯苯乙基胺基甲酸酯

依照實施例463揭示的程序，使 2-(4-澳-2-氯苯基) 

乙胺(7.5 g, 32 mmol)與二第三丁基碳酸氫酯(8. 3 g, 38 

mmo 1)反應以獲得所望產物(9. 7 g, 90%)白色固體：ESIMS 

m/z 334 [Ci3H!7BrCLNO2 + H]+。

實施例674

第三丁基 2-氯-4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷
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-2-基)苯乙基胺基甲酸酯

依照一般程序G 5使第三丁基4 -澳-2 -氯苯乙基胺基

' 甲酸酯 (9.6 g, 30 mmo 1 )與雙戊醯二硼 (llg, 45 mmo 1) 

反應以獲得所望產物(8. 2 g, 73%)無色油：ESI MS m/z 382 

[C19H29BCLNO2 + H]+。

實施例675

. 2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)丁

睛

H3C—\ /=\

依照實施例649揭示的程序，使2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲

- 基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯基)乙睛 (5.2g, 21 mmol))

. 與乙基澳(2. 6 g, 24 mmol)反應以獲得所望產物(3. 4 g,

59%)無色油：ESI MS m/z 272 [C16H22BNO2 + 。

. 實施例676

2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基)丁

_ ] _胺

依照實施例666揭示的程序，使2-(4-(4, 4, 5, 5-四甲 

基-1,3,2 - 二氧雜硼烷-2-基)苯基)丁睛(3.4 g, 12. 5 mmol) 

與 BIh ・ THF (1. 0 Μ 於 THF, 64 mL, 64 mmol)反應以獲得 

所望產物(3.2 g, 93%) 淡黃色油：ESI MS m/z 276
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[C16H26BNO2 + H]+。

實施例677

（1-（4-澳苯基）環丙基）甲胺

依照實施例666揭示的程序，使1-（4-澳苯基）環丙睛 

（2. 0 g, 9. 0 mmol）與 Bfh ・ THF （1.0 Μ 於 THF, 50 mL, 50 

mmol）反應以獲得所望產物（1. 9 g, 94%）黃色油：ESI MS 

m/z 226 [CioHi2BrN+ H]+。

實施例678

第三丁基 2-（4 -（4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2- 

基）

苯基）丁基胺基甲酸酯

依照實施例463揭示的程序，使2-（4-（4, 4, 5, 5-四甲 

基-1,3, 2 -二氧雜硼烷- 2-基）苯基）丁 T -胺 （2.9 g, 10.5

mmo 1）與二第三丁基碳酸氫酯反應 （2.8 g, 12.6 mmo 1）以 

獲得所望產物（2.4 g, 62%）淡黃色油：ESI MS m/z 376 

[C21H34BNO4 + H]+。

實施例679

第三丁基（1-（ 4-澳苯基）環丙基）甲基胺基甲酸酯

依照實施例463揭示的程序，使（1-（4-渙苯基）環丙 
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基)甲胺 (2.2 g, 9. 5 mmol)與二第三丁基碳酸氫酯反應 

(2. 5 g, 12 mmol)以獲得所望產物(1.5 g, 52%)黃色油： 

ESI MS m/z 326 [Ci5H2oBrNO2 + H]+ °

實施例680

第三丁基 (1-(4-(4, 4, 5, 5 -四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷- 2-

基)苯基)環丙基)甲基胺基甲酸酯

依照一般程序G，使第三丁基(1-(4-澳苯基)環丙基)

甲基胺基甲酸酯 (1.3 g, 4. 0 mmol)與雙戊醯二硼 (1.55

g, 6. 1 mmol)反應以獲得所望產物(1 · 8 g, 60%)無色油：

ESI MS m/z 374 [C21H32BNO4 + H]+。

實施例463

第三丁基 4-浪苯乙基胺基甲酸酯
NHBoc

Br

對於2-(4-湊苯基)乙胺 (3. 0 g, 15 mmol)於二氯甲 

烷 (75 mL)的溶液5於 0 °C加入三乙基胺 (2.5 mL, 18 

mmo 1)及二第三丁基碳酸氫酯(3. 9 g, 18 mmo 1) 5將反應混 

合物於室溫攪拌18小時。將反應混合物濃縮，並將殘渣以 

乙睛磨碎，過濾以獲得所望產物(3.5 g, 75%)黃色固體：

ESI MS m/z 301 [CisHisBrNO? + H]+ °

實施例464

S
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第三丁基 4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)

苯乙基胺基甲酸酯

一般程序G，使第三丁基 4-澳苯乙基胺基甲酸酯

(1.3 g, 4. 3 mmo 1)與雙戊醯二硼 (1.3 g, 5. 1 mmo 1)反應 

以獲得所望產物(1· 1 g, 70%)淡棕色固體：ESI MS m/z 348 

[C19H30BNO4 + H]+。

實施例465

第三丁基4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并[2, 3-c]

依照一般程序B 5使9臭- 8 -甲氧基囈吩并[2, 3 - c ]

啡-4(5H)-酮 (780 mg, 2. 5 mmo 1)與第三丁基 

4-(4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯乙基胺基 

甲酸酯(1.5g, 4. 3 mmol)反應以獲得所望產物(1. 0 g, 90%) 

棕色固體：ESI MS m/z 451 [C25H26N2O4S + H]+ °

實施例466

2-[4-(3-澳丙氧基)苯基]-4, 4, 5, 5 -四甲基-1, 3, 2-二氧雜
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硼烷

對於4-(3-澳丙氧基)苯基有機硼酸 (l.Og, 3. 9 mmol) 

於二乙瞇 (40 mL)的溶液，添加頻哪醇 (1.4 g, 12 

mmol)，並將反應混合物攪拌18小時並濃縮以獲得所望產

物(1. 5 g,粗製)淡棕色油，其用在次一步驟而不進一步純 

化：ESI MS m/z 247 [C15H22BB1O3 - 94「。

實施例467

Ν1, N1-二乙基-{3-[4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜

硼烷-2-基)苯氧基[丙基}乙-1, 2-二胺

h3c^.n

將2-[4-(3-澳丙氧基)苯基]-4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-

二氧雜硼烷 (500 mL, 2.02 mmol)、Ν1, Ν1 _ 二乙基乙 -1,2- 

二胺 (0.87 mL, 6. 1 mmol)及碳酸鉀(550 mg, 4. 0 mmo 1) 

於乙睛(15 mL)的溶液加熱至50 °C達3小時。將反應混

合物冷卻，過濾，將濾液濃縮以獲得所望產物(400 mg, 53%)

黃 色油：ESI MS m/z 377 [C21H37BN2O3 + H]+ °
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實施例468

第三丁基1 -(4-澳苯基)乙基胺基甲酸酯
^C^NHBoc
0

Br

依照實施例463揭示的程序，使1-(4-澳苯基)乙胺 

(3. 0 g, 15 mmo 1)與二第三丁基碳酸氫酯(3. 9 g, 18 mmo 1) 

反應以獲得所望產物(4. 2 g, 93%)白色固體：ESI MS m/z 

301 [CuHuBrNOz + H]+。

實施例469

第三丁基 1 - [4-(4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷- 2- 

基)苯基]乙基胺基甲酸酯

卄
依照一般程序G，使第三丁基1-(4-澳苯基)乙基胺基 

甲酸酯 (2.2g, 7. 3 mmol )與雙戊醯二硼(3. 9 g, 11 mmo 1 ) 

反應以獲得所望產物(1. 3 g, 53%)灰白色固體：ESI MS m/z 

247 [Ci9H3oBN04 + H]+。

實施例470

(S)-第三丁基1 -(4-澳苯基)乙基胺基甲酸酯
H3C. 、NHBoc
φ

Br
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依照實施例463揭示的程序，使(S)-l-(4-澳苯基)乙

胺 (500 mg, 2. 5 mmo 1)與二第三丁基碳酸氫酯(650 mg, 

■' 3. 0 mmol)反應以獲得所望產物(640 mg, 82%)白色固體：

- ESI MS m/z 247 [CuHuBrNOz + H]+ °

實施例471

(S)-第三丁基 1-[4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼

烷-2-基)苯基]乙基胺基甲酸酯

卄
依照一般程序G，使(S) -第三丁基1-(4-澳苯基)乙基

胺基甲酸酯 (630 mg, 2. 1 mmol)與雙戊醯二硼 (1. 1 g,

3. 1 mmol)反應以獲得所望產物(320 mg, 44%)棕色固體： 

ESI MS m/z 347 [SIhoBNCh - Boc『。

實施例472

2-[2-氟-4 -(4,4, 5, 5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-基)苯

基]乙睛

依照一般程序G，使2 -(4 -，臭-2 -氟苯基)乙睛(4. 0 g,

1 9 mmo 1)與雙戊醯二硼 (7.1 g, 28 mmol)反應以獲得所望 

產物(2. 5 g, 57%)棕色固體：ESI MS m/z 232 [C1H7BFNO2
S
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+ H]+。

實施例473

(R)-第三丁基1-(4-澡苯基)乙基胺基甲酸酯

依照實施例463揭示的程序，使(R)-l-(4-澳苯基)乙 

胺(1.0 g, 5. 0 mmol)與二第三丁基碳酸氫酯(1. 3 g, 5. 9 

mmol)反應以獲得所望產物(1. 2 g, 8 6%)灰白色固體：ESI 

MS m/z 301 [Ci3Hi8BrNO2 + Η]+ θ

實施例474

(R)-第三丁基1- [4-(4, 4, 5, 5 -四甲基-1,3, 2-二氧雜硼 

烷-2-基)苯基]乙基胺基甲酸酯

依照一般程序G，使(R) -第三丁基1-(4-澳苯基)乙基 

胺基甲酸酯(1.2g, 4. 0 mmol)與雙戊醯二硼 (1.5g, 6. 0 

mmo 1 )反應以獲得所望產物(1.0 g, 77%)無色油：ES I MS 

m/z 292 [C19H3oBNO4 - 55]+。

實施例475

2-甲基-2-[4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基) 

苯基]丙睛
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ch3
NC—I—CH3

• 9

0，、0

• 依照一般程序G，使2-(4-澡苯基)-2-甲基丙睛(l.Og,

. 4. 5 mmol )與雙戊醯二硼 (1.7 g, 6. 7 mmo 1 )反應以獲得所

望產物(980 mg, 81%)灰白色固體： ESI MS m/z 272

[C16H22BNO2 + H]+。

• 實施例476

l-[2-氟-4-(4, 4, 5, 5 -四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)节

基]毗咯噪-3-醇

澳 甲 基)-3-氟苯基]-4, 4, 5, 5-四甲基

-1, 3, 2-二氧雜硼烷 (300 mg, 0. 95 mmol)、 11比咯唳-3- 

醇 (99 mg, 1. 1 mmo 1)及碳酸鉀(160 mg, 1. 1 mmo 1)於

乙購 (5 mL)的溶液，加熱至50 °(3達3小時。將反應混合

物冷卻，過濾，將濾液濃縮以獲得所望產物(280 mg, 92%) 

紅色油：ESI MS m/z 322 [C17H25BFNO3 + H]+。

實施例477

第三丁基 5-漠-2, 3-二氫-1H-苛-2-基胺基甲酸酯

S
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463揭示的程序'使5-澳-2,3-二氫-1H-

荀-2-胺 (2.5 g, 8. 5 mmol)與二第三丁基碳酸氫酯反應 

(2. 8 g, 13

體：ESI MS

mmol)以獲得所望產物(2.5 g, 96 %)白色固 

m/z 313 LCuHisBrNOz + H]+。

實施例478

第三丁基 5-(4, 4, 5, 5-四 基-1,3,2-二氧雜硼烷-2-

基)-2, 3-二氫-

IH-Bp -2-基胺基甲酸酯

甲

依照一般程序G，使第 丁 基 5-,臭-2, 3 -二氫-1Η - bp

-2-基胺基甲酸酯(2. 5 g, 8. 0 mmo 1)與雙戊醯二硼 (3. 0

g, 12 mmol)反應以獲得所望產物(2. 1 g, 72%)無 色油：

ESI MS m/z 360 [C2oH3oBN04 + H]+。

實施例479 

第三丁基 7 -(4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二 氧雜硼 烷- 2 -

基)-3, 4-二氫異嘩嘛-2(111)-幾酸酯

依照一般程序G 5使第三丁基 7 - _ 3, 4 -二氫異唾啡
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-2(1H)-竣酸酯 (1.3g, 4. 4 mmo 1 )與雙戊醯二硼 (1.7g,

6. 6 mmo 1)反應以獲得所望產物(1. 1 g, 72%)無色油：ES I

MS m/z 360 [CzofboBNO。+ H]+。

實施例480

1 -（4-澳-2-氟苯基）乙胺

1-（4-〉臭-2-氟苯基）乙酮（2.0 g, 9. 2 mmol)

甲醇 （50 mL）的溶液添加氨 （7 N 於甲醇， 8. 0 mL, 55

於

mmo 1)及異丙氧鉢 (IV) (5. 4 mL, 18 mmol ) ° 將反應混合

物於室溫攪拌18小時，冷卻至0 °C，並加入硼氫化錮 （520

mg, 14 mmo 1） °將反應混合物回溫至室溫，攪拌20 min » 

以2 Μ氫氧化銭淬滅並過濾。將反應混合物以二氯甲烷萃 

取，並將合併的有機層以硫酸錮乾燥，過濾並濃縮以獲得 

所 望產物（1. 2 g, 63%）油：ESI MS m/z 219 [CsIbBrFN + 。

實施例481 

第三丁基1-（ 4-澳-2-氟苯基）乙基胺基甲酸酯 
H3Cx.NHBoc

Br

依照實施例463揭示的程序，使1-（4-澳-2-氟苯基） 

乙胺 (1.2g, 5. 6 mmol)與二第三丁基碳酸氫酯反應(1. 4 g,

6. 7 mmol)以獲得所望產物(1. 3 g, 73%)白色固體：ESI MS 

m/z 219 [C^HuBrFNOz + Η - 100]+ °
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實施例482

第三丁基 1 - [2 -氟-4 -(4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼

烷-2-基)苯基]乙基胺基甲酸酯

依照一般程序G，使第三丁基 1-(4-涣- 2 -氟苯基)乙 

基胺基甲酸酯(1.3 g, 4. 4 mmo 1)與雙戊醯二硼 (1.7 g, 

6. 6 mmol)反應以獲得所望產物(1. 5 g, 93%)白色固體： 

ESI MS m/z 266 [C19H29BFNO4 + Η - 100]+ °

實施例483

3-[4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷-2-基)苯基]丙 

睛
CN

依照一般程序G，使3-(4-澳苯基)丙睛(1.0 g, 4. 8 

mmol)與雙戊醯二硼 (1.8 g, 7. 1 mmol)反應以獲得所望產 

物(1. 1 g, 97%)淡棕色固體：ESI MS m/z 258 [CisHzoBNOz + 

H]+。

實施例484

Ν-(1-[4->Μ苯基)乙基]環戊胺
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對於1 -（4-澳苯基）乙酮（500 mg, 2. 5 mmol ）於乙醇（16. 

mL）的溶液添加環戊胺 （320 mg, 3. 8 mmol），將反應混合 

物於50 °C加熱18小時。將反應混合物冷卻至0 °C，添 

加硼氫化鈿 （140 mg, 3. 8 mmo 1） 5並將反應混合物回溫至 

室溫並攪拌30 min °將反應混合物以2 Μ氫氧化銭水溶液

淬滅，以二氯甲烷萃取。將合併的有機層以硫酸鋼乾燥， 

過濾並濃縮以獲得所望產物（ 600 mg, 90%）紅色油：ESI MS 

m/z 269 [Ci3H18BrN + H?。

實施例485 

第三丁基 1-[4-（4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼烷-2-

基）苯基]丙基胺基甲酸酯

依照一般程序G，使第三丁基1 -（4-澡苯基）丙基胺基

甲酸酯 (2.0 g, 6. 4 mmol)與雙戊醯二硼 (2.4 g, 9. 6 

mmol)反應以獲得所望產物(2. 1 g, 93%)黃色固體：ESI MS 

m/z 305 [C2OH32BNO4 - 56]+。

實施例486

（S）-第三丁基1-（4-澳苯基）乙基胺基甲酸酯
BocHN

依照實施例463揭示的程序，使 （S）-1-（4-澳苯基） 
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乙胺 （l.Og, 5. 0 mmol）與二第三丁基碳酸氫酯反應（1.3g, 

6. 0 mmol）以 獲得所 望產物（1. 3 g, 88%）白色固體：ESI MS 

m/z 300 [Ci3Hi8BrN02 + H]+。

實施例487

（S）-第三丁基 1- [4-（4, 4, 5, 5-四甲基-1,3, 2-二氧雜硼

烷-2-基）苯基]乙基胺基甲酸酯

依照一般程序G，使（S）-第三丁基1-（4 -，臭苯基）乙基

胺基甲酸酯 （1.3g, 4. 4 mmol）與雙戊醯二硼反應（1. 7 g, 

6. 6 mmol）以獲得所望產物（1. 4 g, 96%）棕色固體：ESI MS

m/z 348 [Ci9H3oBN04 + 。

實施例488

N-（4-澳节基）丙-2-胺
/Pr-HN^

Br

將1-澳-4-（澳甲基）苯（2.0 g, 8. 0 mmo 1 ） '異丙基胺 

(950 mg, 1 6 mmol)及碳酸鉀(2. 2 g, 16 mmo 1)於乙睛 (40

mL）的溶液，於室溫攪拌18小時。將反應混合物以水淬滅，

以乙酸乙酯萃取。將合併的有機層以鹵水洗滌，以無水硫 

酸錮乾燥5過濾並濃縮。將殘渣以管柱層析精製（二氧化 

矽，0-100%二氯甲烷/甲醇）以獲得所望產物（1. 4 g, 78%） 

棕色固體：ESI MS m/z 228 [CioHwBrN + Η]*。
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實施例489

4- ( {4-[(第三丁氧基務.基胺基)甲基]哌噪-1-基}甲基)苯

依照實施例488揭示的程序，使4-甲醯基苯基有機硼 

酸 (100 mg, 0. 47 mmo 1)與第三丁基 哌咬-4 -基甲基胺基 

甲酸酯 (70 mg, 0. 47 mmo 1)反應以獲得所望產物(1 20 mg, 

77%)棕色固體：ESI MS m/z 349 [CUH29BN2O4 + H? ° 

實施例490

(E) -第三丁基 1-[3 -(4,4,5,5 -四甲基-1, 3, 2 -二氧雜硼 

烷- 2-基)烯丙基]

哌唳-4-基胺基甲酸酯

依照實施例488揭示的程序，使(Z)-2-(3-氯丙-1-烯 

基)-4, 4, 5, 5-四甲基-1,3,2 - 二氧雜硼烷 (210 mg, 1. 1 

mmol)與第三丁基 哌噪-4 -基胺基甲酸酯反應(640 mg, 3. 2 

mmol)以獲得所望產物(100 mg, 30%)棕 色固體：ESI MS m/z 

367 [C14H27BN2O2 + H]+。

實施例491

1 -(4-澳苯基)-N-甲基甲胺
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CHq
HN

依照實施例488揭示的程序，使1-澳-4-(澳甲基)苯 

(1.0 g, 4. 0 mmo 1)與甲胺(620 mg, 20 mmol)反應以獲得 

所望產物(750 mg, 93%)棕色固體：ES I MS m/z 201 [ CeHioBrN 

+ ΗΓ。

實施例492

Ν-(4-澡节基)乙胺

依照實施例488揭示的程序，使1-澳-4-(澳甲基)苯 

(2. 0 g, 8. 0 mmo 1)與乙胺 (720 mg, 16 mmo 1)反應以獲得 

所望產物(1. 3 g, 75%)棕 色固體：ESI MS m/z 215 [C9Hi2BrN 

+ H]+。

實施例493

(E)-2-(3 -氯丙 -1- 烯基)-4, 4, 5, 5 -四甲基-1,3 2-二氧雜 

硼烷

將 (E)-3-氯丙-1-烯基有機硼酸 (5 g, 41 mmol)、 

頻哪醇(4.9 g, 41 mmo 1)及硫酸鎂(15 g, 120 mmo 1)於二 

氯甲烷 (100 mL)的溶液於室溫攪拌18小時。將反應混合 

物經過二氧化矽凝膠過濾，將濾餅以二氯甲烷洗滌。將濾
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液濃缩以獲得所望產物(4. 8 g, 60%)無色油：ESI MS m/z

203 [C9H16BCIO2 + H]+。

實施例494

(E)-第三丁基 1- [3-(4, 4, 5, 5 -四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼

烷- 2-基)烯丙基]

哌唳-3-基胺基甲酸酯 
BocHN B \ ο

依照實施例488揭示的程序5使(E) - 2 -( 3 -氯丙-1 -烯 

基)-4,4,5,5- 四甲基 -1, 3, 2 -二氧雜硼烷 (500 mg, 2. 5 

mmo 1)與第三丁基 哌咤-3 -基胺基甲酸酯 (740 mg, 3. 7 

mmol)反應以獲得所望產物(320 mg, 24%)黃色油：ESI MS 

m/z 367 [C19H35BN2O4 + H? °

實施例495

4-》臭- 2 -氟- Ν -(2-超基乙基)苯磺醯胺

對於 2-胺基乙醇(0.24 mL, 4. 0 mmol)及三乙基胺

(1.5 mL, 11 mmo 1 )於無水THF (15 mL)的溶液分部添加

4-,臭-2 -氟苯-1-磺醯氯(1.0 g, 3. 7 mmol)，將反應混合

物於室溫攪拌16小時。將反應物過濾，將濾液濃縮並將殘 

渣以管柱層析純化 (二氧化矽，乙酸乙酯/己烷梯度)以 

獲得所 望產物(850 mg, 77%); ESI MS m/z 298 [C8H9BrFN03S

+ H]+。

S
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實施例496

4-澳-N -(2 -懇基 乙基)苯磺 醯胺

對於 2-胺基乙醇(2.3 mL, 39 mmol)及三乙基胺 (16 

mL, 120 mmo 1)於無水THF (100 mL)的溶液分部添加4- 

澳苯-1-磺醯氯 (10 g, 39 mmol)，將反應混合物於室溫攪 

拌1 6小時。將反應物過濾，將濾液濃縮，將殘渣以管柱層 

析純化(二氧化矽，乙酸乙酯/己烷梯度)以獲得所望產物 

(5. 5 g, 50%): !H NMR ( 500 MHz, CDCh) 5 7. 74 (td, 

J = 9. 0, 2. 1 Hz, 2H), 7. 67 (td, J = 9. 0, 2.1 Hz, 2H),

5. 08 (s, 1H), 3. 72 (t, J = 5. 1 Hz, 2H), 3. 12 (t, J =

4. 8 Hz, 2H), 1.83 (s, 1H)。

實施例497

N-(2-痙基乙基)-4-(4, 4, 5, 5-四甲基-1, 3, 2-二氧雜硼烷 

-2-基)苯磺醯胺

依照一般程序G，使4-澳-N-(2-罐基乙基)苯磺醯胺 

(5. 0 g, 1 8 mmo 1)與雙戊醯二硼 (4.9 g, 20 mmol )反應以 

獲得所望產物(4.2 g, 40%)黃色固體」H NMR (300 MHz, 

CDCh) (5 7. 95 (d, J = 8. 3 Hz, 2H), 7. 85 (d, J = 8. 3 

Hz, 2H), 5. 14 (t, J = 6. 1 Hz, 1H), 3. 68 (t, J = 5. 0
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Hz, 2H), 3. 09 (q, J = 5. 4 Hz, 2H), 1. 36 (s, 12H)。

實施例498

(S)-第三丁基 1-(3-,臭-4-硝基苯基)0比咯唳-3 -基胺基

將2-澳-4-氟-1-硝基苯(1. 5 g, 6. 8 mmo1)、(S)-第

三丁基 毗咯噪-3-基胺基甲酸酯 (1.9 g, 1 0 mmo 1)及碳

酸氫鈿(1.7 g, 20 mmol)於 DMSO (40 mL)的溶液，於80 °C

加熱1小時。將反應混合物冷卻至室溫，倒進過量的水5 

將獲得的沉澱過濾。將固體以氯化銭水溶液、鹵水及水洗 

滌以獲得所望產物(2. 5 g, 96%) 黃色固體：387

[C15 IhoBrNsCh + Η ]+ °

實施例499

(S) -第三丁基 1-(4 -胺基-3 -澳苯基比咯唳-3 -基胺基

將(S)-第三丁基1-(3臭-4 -硝基苯基)毗咯噪-3 -基

胺基甲酸酯(2. 5 g, 6. 5 mmol)' 氯化銭(380 mg, 7. 1 mmo 1)

及鐵(1.8 g, 32 mmol)於乙醇(20 mL)與水 (10 mL)的溶液 
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加熱回流1小時。將反應混合物冷卻至室溫，經由矽藻土 

過濾。將濾液濃縮以獲得所望產物(2.3g, >99%)藍色固體： 

ESI MS m/z 357 [+ H]+ °

實施例500 

甲基 5-澳囈吩-2-幾酸酯

將5-澳嗟吩-2-幾酸(5. 0 g, 24 mmol)、甲基碘 (5. 1 

g, 30 mmo 1)及碳酸鉀 (6.7 g, 48 mmol)於 DMF (50 mL) 

的溶液，於室溫攪拌64小時。將反應物以水淬滅，將水層 

以乙酸乙酯萃取多次。將合併的有機層以氯化缠水溶液及 

鹵水洗滌，以無水硫酸錮乾燥，過濾並濃縮。將殘渣以管 

柱層析純化(二氧化矽，乙酸乙酯/己烷梯度)以獲得所望 

產物(4. 2 g, 79%): !H NMR (500 MHz, CDCh) 5 7. 54 (d, 

J = 4. 0 Hz, 1H), 7. 07 (d, J = 4. 0 Hz, 1H), 3. 87 (s, 

3H)。

實施例501

甲基 5-(4-甲氧基苯基)嗟吩-2-幾酸酯

依照一般程序B，使4-甲氧基苯基有機硼酸(2. 7 g,

1 8 mmo 1 )與甲基 5-澳蜚吩-2-竣酸酯 (2.0 g, 9. 0 mmo 1 ) 

反應以獲得所望產物(1. 4 g, 61%): Ή NMR (300 MHz, CDCla)

δ 7. 71 (d, J = 3. 9 Hz, 1H), 7. 53 (td, J = 9. 7, 2. 5
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Hz, 2H), 7. 14 (d, J = 3. 9 Hz, 1H), 6. 89 (td, J = 9. 7,

2. 5 Hz, 2H), 3. 87 (s, 3H), 3. 80 (s, 3H)。

實施例502

5-（4-甲氧基苯基）嗟吩-2-竣酸

將甲基 5-（4-甲氧基苯基）囈吩-2-竣酸酯 （1.4 g,

5. 6 mmol ）及1 Μ氫氧化錮（55 mL）於甲醇（55 mL）的溶液 

於80 °C加熱18小時。將反應混合物冷卻至室溫，以乙酸

乙酯稀釋。將有機層以1 N鹽酸及氯化錮水溶液洗滌，以 

無水硫酸錮乾燥，過濾並濃縮以獲得所望產物（1.2g, 9 3%） 

灰白色固體：ESI MS m/z 325 [C^HioOsS + H]+。

實施例503

5-（4-甲氧基苯基）嗟吩-2-滾基氯

對於5-（4-甲氧基苯基）嗟吩-2-竣酸（0. 60 g, 2. 5

mmol）於甲苯（4 mL）的溶液加入亞硫醯氯（ 560 mL, 7. 7 

mmo 1） 5將反應混合物於100 °C加熱18小時。將反應混合 

物冷卻至室溫並過濾以獲得所望產物（642 mg, crude）: 

ESI MS m/z 253 [C12H9CIO2S + H]+。

實施例504

（S）-第三丁基 1- {37臭-4-[5-（4-甲氧基苯基）嗟吩-2-竣

醯胺基苯基}毗咯唳-3-基胺基甲酸酯
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1，使5-（4-甲氧基苯基）囈吩

-2 -辣基氯（640 mg, 2. 5 mmo 1）與（S）- 第三丁基 1 -（4 - 胺 

基-3-澳苯基）毗咯唳-3 -基胺基甲酸酯 （800 mg, 2. 2 mmol ） 

反應以獲得所望產物（500 mg, 39%）淡黃色固體：ESI MS 

m/z 573 [C27H3oBrN304S + H?。

實施例505

（S）-第三丁基 1 -{3-澳-4-[5-（4-甲氧基苯

基）-N-{[2-（三甲基矽基）乙氧基]甲基}囈吩-2-竣醯胺基]

苯基}毗咯咤-3-基胺基甲酸酯

NHBoc

將（S）-第三丁基1- {3-澳-4-[5-（4-甲氧基苯基）囈吩 

-2-M醯胺基]苯基}毗咯唳-3-基胺基甲酸酯 （400 mg,

0. 69 mmo 1）於THF （20 mL）的溶液冷卻至0 °C ‘加入氫化

鋼（60 wt %, 140 mg, 3. 5 mmol） °將反應物回溫至室溫，

再加入 2-（三甲基矽基）乙氧基 甲基氯（370 mL, 2. 1 

mmol） ＞將反應混合物於室溫攪拌18小時。將反應混合物 
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以水淬滅，以乙酸乙酯稀釋。將層體分離，將有機層以無 

水硫酸錮乾燥，過濾、濃缩，將殘渣以管柱層析純化（二氧 

化矽，0-30%乙酸乙酯/庚烷），獲得所望產物（400 mg, 

87%）: ESI MS m/z 703 [CssI^BrNsOsSSi + H]+ θ

實施例506

（S）-8-（3-胺基11比咯唳-1 -基）-2-（4-甲氧基苯 

基）-5-{[2-（三甲基矽基）乙氧基]甲基}囈吩并[2, 3-c]唆 

嘛-4（5H）-酮

依照一般程序A的步驟3，使（S）-第三丁基1-{3-澳 

-4-[5-（4 -甲氧基苯基）-N-{[2-（三甲基矽基）乙氧基]甲基} 

藝吩-2-竣醯胺基]苯基}毗咯<-3-基胺基甲酸酯（210 mg, 

0. 29 mmol）與雙（三-第三丁基麟）鉅 （15 mg, 0. 029 mmol） 

反應'獲得所望產物（25 mg, 14%）: ES I MS m/z 622 

[C28H35N3O3SS i + H ]+ 0

實施例51

（S）-8-（3-胺基©比咯唳-1-基）-2-（4-幾基苯基）囈吩并 

[2, 3-c]

< -4（5H）-酮鹽酸鹽
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依照一般程序 F，使(S)-8-(3-胺基毗咯唳-1- 

基)-2-(4 -甲氧基苯基)-5-{[2-(三甲基矽基)乙氧基]甲基} 

嗟吩并[2, 3 - c]唾咻-4(5H)-酮 (25 mg, 0. 040 mmol)與三 

澳硼烷 (38 mL, 0. 40 mmol )反應，獲得所望產物(6.4 mg, 

43%)黃綠色固體：F NMR ( 500 MHz, CDsOD) δ 8. 06 (s, 

1H), 7. 71 (d, J = 8. 6 Hz, 2H), 7. 36 (d, J = 9. 0 Hz, 

1H), 7. 26 (s, 1H), 6. 99 (d, J = 8. 4 Hz, 1H), 6. 90 (d, 

J = 8. 5 Hz, 2H), 4. 09 (s, 1H), 3. 74 - 3. 69 (m, 2H),

3. 59 - 3. 57 (m, 1H), 3. 48 - 3. 39 (m, 1H), 2. 57 - 2. 52 (m, 

1H), 2. 25 - 2. 23 (m, 1H) ; ESI MS m/z 378 [C21H19N3O2S + 

H] + ; HPLC 97.1% (AUC), tR = 10. 89 min.

未特別在以上實施例中敘述的以特定程序製造之本發 

明化合物，也可參照上述製造本發明化合物、實施例等的 

一般程序，以相似或類同的方法合成。

實施例507 

激酶分析法

PBK活性係在存在或不存在化合物之下，使用螢光異 

硫氯酸鹽標定的(經FITC標定)的組蛋白H3胜肽當成受質 

來確認。經FITC標定的組蛋白H3胜肽的磷酸化程度，由 

固定化金屬離子親和性系螢光極化(IMAP)技術(Sportsman
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JR, et a 1. , Assay Drug Dev. Technol. 2: 20 5-14,

2004) » 使用 I MAP FP 累進結合系統(Progressive Binding 

System) (Mo 1 ecu 1 ar Dev ices Corporat i on)測定。將受測 

化合物溶於DMSO成為12.5 mM，然後系列稀釋使DMSO濃 

度在該分析法中成為1%。將系列稀釋的化合物、0.8 

ng/micro-L PBK (Carna Biosciences)及 100 nM 經 FITC 

標定的組蛋白H3胜肽在反應緩衝液(20 mM HEPES, 0. 01% 

Tween-20, 0. 3 mM MgCh, 2 mM 二硫蘇糖醇 ' 50micro-M ATP, 

pH 7. 4)室溫反應1小時。反應藉由添加3倍體積的累進結 

合溶液中止。於室溫溫育0.5小時後5以Wa 11 ac EnV i s i on 

2103多標籤讀取儀(PerkinElmer)測定螢光極化。IC50值 

係藉由使用 SigmaPlot 第 10.0 版 10. 0 (Systat Software, 

Inc.)，以非線性四參數擬合計算。

本發明的典型化合物的IC5。值如下表2所示：

表2

識別號 化合物
IC50 (microM)

(激酶分析)

51
(S)-8-(3-胺基毗咯除-1-基)-2-(4-趣基苯基)

囈吩并［2, 3-c］墜嚥^-4(511)-酮二鹽酸鹽
0. 078

61
8-殘基- 9-(1〃-©引哇-6-基)嗟吩并［2, 3-c］唆咻

-4(5H)-酮
0. 0035

65
4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

<<-9-基)苯磺醯胺
0. 0018

72
9-［4-(胺基甲基)苯基］-8-幾基嗟吩并［2, 3-c］ 

喑·-4(5H)-酮
0. 00063

73
9-［4-(胺基甲基)苯基］-8-殘基嗟吩并［2, 3-c］

°t^-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 00038
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77
?V-[4-（8-幾 基-4-側 氧基-4, 5-二氫囈吩并

[2, 3-c]嚨·#-9-基）苯基]甲烷磺醯胺
0. 0026

81
2-[4-（8-軽 基-4-側 氧基-4, 5-二氫 嚏吩并

[2, 3-c]唾啡-9-基）苯基]乙睛
0. 012

84
8-務.基-9-（1, 2, 3, 6-四氫毗-4-基）嗟吩并 

[2, 3-c]唆麻-4（5H）-酮
0. 00078

93
9-｛4-[2-（二甲基胺基）乙基]苯基｝-8-痙基嗟吩 

并[2,3-c]<<-4（5H）-酮
0. 0054

95
9-[4-（胺基甲基）苯基卜8-罐基-2-甲基嗟吩并

[2, 3-c]-t-#-4（5H）-酮
0. 0044

112
8-超基-9-｛4-[4-（甲基磺醯基）哌哄-1-基]苯 

基｝囈吩并[2, 3-c] <-#-4（511）-酮
0. 012

139

第三丁基｛1-[4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二 

氫嗟吩并[2, 3-c] -9-基）节基]哌噪-4 -基｝

甲基胺基甲酸酯

0.0094

145
9-（4-｛3 - [2-（二乙基胺基）乙基胺基]丙氧基｝苯 

基）-8-甲氧基嗟吩并[2, 3-c]嗤啡-4（5Η）-酮
0. 047

152
（Ζ0-9-[3-（4-胺基哌噪-1-基）丙-1-烯基]-8-甲 

氧基嚏吩并[2, 3-刃唾嚇-4（511）-酮
0. 031

164
9-｛4-[（二甲基胺基）甲基]苯基｝-8-甲氧基囈吩 

并[2, 3-c]<<-4（5H）-酮
0. 011

165
9-｛4-[（二甲基胺基）甲基]苯基J-8-M基瘗吩并

[2, 3-c]^^-4（5H）-酮 0. 0069

169
9-[4-（2-胺基乙基）苯基]-8-甲氧基嗟吩并

[2, 3-c]^^-4（511）-酮
0. 022

175
9-[4~（2-胺基 乙基）苯基卜8-毎基囈吩并

[2, 3-c]°έ·#-4（5Η）-酮
0. 0012

176

9-[4-（2-胺基 乙基）苯基卜8-錢基嗟吩并 

[2, 3~c]嚨嚇

-4（5H）-酮鹽酸鹽

0. 0011

184
9-｛4-[（二乙基胺基）甲基]苯基｝-8-幾基囈吩并

[2, 3-c]^<-4（5H）-酮
0. 0077
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187
8-幾基-9-｛4-［（甲基胺基）甲基］苯基｝囈吩并

［2, 3-c］磴·#-4（5Η）-酮
0. 0009

188
8-甲氧基-9-｛4-［（甲基胺基）甲基］苯基｝嗟吩并 

［2, 3-c］唾·#-4（5Η）-酮
0. 0078

192

9-（4-（1-（二甲基胺基）乙基）苯基）-8-基囈吩 

并

［2, 3-c］ °t^-4（5H）-酮鹽酸鹽

0. 0016

191
9-｛4-［1-（二甲基胺基）乙基］苯基卜8-幾基囈吩 

并［2, 3-c］ °έ·#-4（5Η）-酮
0. 0019

193
肛｛1-［4-（8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并 

［2, 3-c］唆麻-9-基）苯基］乙基｝甲烷磺醯胺
0.0037

194
8-幾基-9-｛4-［1-（毗咯吹-1-基）乙基］苯基｝嗟 

吩并［2, 3-c］·#-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0. 0028

195
9-［4-（1-胺基 乙基）苯基］-8-殛基囈吩并

［2, 3-<?］°ί··#-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0.00073

196
9-｛4-［1-（二乙基胺基）乙基］苯基｝-8-幾基嗟吩 

并［2, 3-c］°t啡-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0. 0045

210
从（2-澳乙基）-4-（8-遞基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2, 3-c］唆嚥-9-基）苯磺醯胺
0. 0113

212
/V-［4-（8-超基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］嗟咻-9-基）节基］甲烷磺醯胺
0. 0055

216
8-甲氧基-9-｛4-［1-（毗咯噪-1-基）乙基］苯基｝ 

囈吩并［2, 3-c］唆·#-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0. 021

217
9-（4-胺基-3-每基苯基）-8-超基嗟吩并［2, 3-c］ 

唆咻-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 0023

222
9 - ｛4 - ［1-（二甲基胺基）乙基］苯基｝-6-氟-8-甲

氧基囈吩并［2, 3-c］ 酮鹽酸鹽
0. 082

225
9 - ｛4 - ［2-（二甲基胺基）乙基］苯基｝-6-氟-8-超 

基嗟吩并［2, 3'c］<-4（5H）-酮
0. 023

229
8」超基- 9 - ｛4-［（異丙基胺基）甲基］苯基｝囈吩并

［2, 3-c］<<-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 0042
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232
（S）-9-[4-（l-胺基乙基）苯基]-8-甲氧基嗟吩并

[2, 3-c] °έ·#-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0.0074

233
（S）-9-[4-（l -胺基乙基）苯基]-8-超基嚏吩并 

[2, 3-c]°έ·#-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0. 00081

235
9-（4-（ [4-（胺基甲基）哌噪-1-基]甲基｝-3-氟苯 

基）-8-M基囈吩并[2, 3-c]唆麻-4（5H）-酮
0. 00057

254
[4-（8-殘基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并

[2, 3-c]墜啡-9-基）-2-甲基苯基]甲烷磺醯胺
' 0. 003

256
9-[4-（胺基甲基）苯基]-6-氟-8-翹基嚏吩并

[2, 3-c]°έ·#-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0.0025

257
9-[4-（胺基甲基）苯基]-6-氟-8-甲氧基囈吩并 

[2, 3-c]<·#-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0. 026

261
2-[2-氟-4-（8-巍基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

[2, 3-c]唆啡-9-基）苯基]乙精
0. 015

262
8-翹基-9-｛4-[1-（哌噪-1-基）乙基]苯基｝嗟吩 

并[2, 3-c]唆·#-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0. 0043

265
9-[4-（2-胺基乙基）-3-氟苯基卜8-甲氧基嗟吩 

并[2, 3-c] 酮鹽酸鹽
0. 0038

266
9-[5-（胺基甲基）嗟吩-2-基]-8-痙基嚏吩并

[2, 3-c]瘦麻-4（5H）-酮
0.00078

267
9-｛4-[（乙基胺基）甲基]苯基｝-8-逼基嗟吩并

[2, 3-刃嚨啡-4（511）-酮鹽酸鹽
0. 002

269
9-｛4-[（乙基胺基）甲基]苯基｝-8-甲氧基嗟吩并

[2, 3-刃唾啡-4（511）-酮鹽酸鹽
0. 006

270
9-[4-（胺基甲基）苯基卜67臭-8-痙基嗟吩并

[2, 3-cK<-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 031

272
（斤）-9亠｛4 - [1 -（二甲基胺基）乙基]苯基｝-8 -懇基 

嗟吩并[2, 3-刃唆啡-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 00088

273
9-[4-（3-胺基 丙基）苯基J-8-輕基嚏吩并

[2, 3-。]隆嚥-4（511）-酮鹽酸鹽
0. 00074

274
（^）-944-（1-胺基乙基）苯基]-8-甲氧基嗟吩并

[2, 3-c]<-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 0038
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275
（>?）-9-[4-（1 -胺基乙基）苯基]-8-a基嗟吩并

[2, 3-c]^-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 00054

276
9-[4-（2亠胺基乙基）-3-氟苯基]-8-魏基嗟吩并 

[2, 3-刃嚨啡-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 0005

277
9-[4-（ 1 -胺基-2-甲基丙-2-基）苯基]-8-超.基嗟 

吩并[2, 3-c]<<-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 00067

278

9-{3-氟-4-[（3-幾基毗咯噪-1-基）甲基]苯 

基}-8-輕基唾吩并[2, 3-c] -4（5H）-酮鹽酸

鹽

0. 00097

290
3-[4-（8-翹 基-4-側 氧基-4, 5-二氫 囈吩并 

[2, 3-c]<<-9-基）苯基]丙睛
0. 0032

296
9-（4-乙醯基苯基）-8-每基嗟吩并[2, 3-c]磴麻

-4（5H）-酮
0. 023

297
〃-（2-澳乙基）-2-氟-4-（8-翹基-4-側氧基-4, 5-

二氫嗟吩并[2, 3-c]<<-9-基）苯磺醯胺
0. 013

298
9 - {3-[3-（二甲基胺基）哌除T -基]丙基}-8-幾 

基囈吩并[2, 3-c] <-4（5H）-酮 二鹽酸鹽
0. 083

301
（斤）-"-{1-[4-（8-超基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩 

并[2, 3-c]嗤·#-9-基）苯基]乙基}甲烷磺醯胺
0. 0032

304
4-（8-超基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c] 

唆麻-9-基）-必Ν 二甲基苯磺醯胺
0. 045

308

9-{4-[ 1 -（—甲基 胺 基）-2-甲基丙-2-基]苯 

基J-8-M基嗟吩并[2, 3-c] °t -4（5H）-酮鹽酸 

鹽

0. 0028

313
8-短基-9-[4-（l-務基乙基）苯基]嗟吩并

[2, 3-c]墜嘛>-4（5H）-酮
0. 002

314
9-{4-[1-（環戊基胺基）乙基]苯基}-8-幾基囈吩 

并[2, 3-刃嚨啡-4（511）-酮鹽酸鹽
0. 0028

319
9-[4-（2-胺基丙-2-基）苯基]-8-短基囈吩并

[2, 3-c]<-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 00043

326
9-[4-（胺基甲基）苯基]-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并[2, 3-c]«t<-8-睛鹽酸鹽
0. 013

s
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327
9-{4-［2-（二甲基胺基）乙基］-3-氟苯基}-8-幾 

基嚏吩并［2, 3-c］'<'#-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 0019

329
9-［4-（胺基甲基）苯基］-6-氯-8-疼基嗟吩并 

［2, 3-c］ *#-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0. 016

332
弘（2-氯乙基）-4-（8-務基-4-側氧基-4, 5-二氫 

嗟吩并［2, 3-c］哇啡-9-基）苯磺醯胺
0. 023

333
〃（2-氟乙基）-4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二 

氫嗟吩并［2, 3-c］唆啡-9-基）苯磺醯胺
0. 031

334
9-［4-（2-胺基丙-2-基）苯基］-6-氯-8-幾基嗟吩 

并［2, 3-c］ 酮鹽酸鹽
0. 01

335
（5*）-9-{4-［ 1-（二甲基胺基）乙基］苯基}-8-每基 

嗟吩并［2, 3-c］唆啡-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 0029

336
9-［4-（1-胺基丙基）苯基］-8-毎基藝吩并 

［2, 3-c］ *#-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 00082

337
9-［4-（l-胺基丙基）苯基］-8-甲氧基囈吩并

［2, 3-c］ 酮鹽酸鹽
0. 0052

338
9-{4-［1-（二乙基胺基）丙基］苯基}-8-幾基囈吩 

并［2, 3-c］ ·#-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0. 0037

339
9 - {4 - ［1-（二甲基胺基）丙基］苯基}-8-翹基囈吩 

并［2, 3-c］ 酮鹽酸鹽
0. 0019

341
9- {4- ［ 1 -（二甲基胺基）乙基］苯基}-6,7 -二氟

-8-翹基嗟吩并［2, 3-c］唆啡-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 034

345
9-（2-胺基-2, 3-二氫- 篩-5 -基）-8-幾基囈吩

并［2,3-刃嗤啡-4（511）-酮鹽酸鹽
0. 0012

346
9-{4-［1-（二甲基胺基）乙基］苯基}嗟吩并

［2, 3-c］*#-4（5H）-酮
0. 0092

347
（S）-"-{ 1-［4-（8-超.基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩 

并［2, 3-c］唆啡-9-基）苯基］乙基}甲烷磺醯胺
0. 002

348
9-{4-［1-（胺基甲基）環丙基］苯基}-8-翹基嚏吩 

并［2, 3-c］<^-4（511）-酮鹽酸鹽
0. 0019

349
9-{4-［1-（二甲基胺基）乙基］- 3-氟苯基}-8-翹 

基囈吩并［2, 3-c］嚨啡-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 0019

s
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353
8-翹基-9-（ 1, 2, 3, 4-四氫異嗥啡-7-基）囈吩并 

[2, 3-刃噪啡-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 002

356
9 - {4 - [1 -（二乙基胺基）乙基]-3~氟苯基}-8-超 

基嗟吩并（2, 3-刃唆啡-4（511）-酮鹽酸鹽
0. 0036

359
9-[4-（1 -胺墓乙基）-3-氟苯基]-8-翹基嗟吩并 

[2, 3-c]唆啡~4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 00092

361
1 -[4-（8- 基-4-側氧基-4,5-二氫囈吩并 

[2, 3-刃唆咻-9-基）苯基]環丙睛
0. 032

373
9-（4-（1-胺基丙-2-基）苯基）-8-甲氧基藝吩并

[2, 3-c]酮鹽酸鹽
0. 0032

379
9 -（4 -（1-（（二甲基胺基）甲基）環丙基）苯基）-8 - 

毎基嗟吩并[2, 3-c] ^^-4（511）-酮鹽酸鹽
0. 0036

385
9-（4-（1-（乙基胺基）乙基）苯基）-8-短基囈吩并

[2, 3-c] ·#-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0. 0039

1032
9-（4-（1-胺基乙基）苯基）-6-澡-8-短基囈吩并

[2, 3-c] ^^-4（511）-酮鹽酸鹽
0. 047

1041
9-（4-（1-胺基乙基）苯基）-6-氯-8-翹基嚏吩并 

[2, 3-c] °έ<-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0. 012

1052
（R）-8-m基-9-（4-（1-（甲基胺基）乙基）苯基）嗟 

吩并[2, 3-ο]°έ·#-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0. 0013

1062
N-（l-澡丙-2-基）-4-（8-毎基-4-側氧基-4, 5-二 

氫囈吩并[2, 3-c]磴啡-9-基）苯磺醯胺
0. 031

1064
（S）-8-甲氧基-9-（4-（1-（甲基胺基）乙基）苯基） 

囈吩并[2,.3-c]°έ·#-4（5Η）-酮鹽酸鹽
0.0025

1066
9-（4-（1-胺基乙基）苯基）-8-翹基-6-甲基囈吩 

并[2, 3-c]^^-4（511）-酮鹽酸鹽
0. 012

1077
9-（4-（1-胺基乙基）苯基）-4-側氧基-4, 5-二氫 

嚏吩并[2,3-c]墜啡-8-基異丙基碳酸酯鹽酸鹽
0. 076

1081
（R） - 9-（4-（1~胺基乙基）苯基）-6-氯-8-超.基囈 

吩并[2, 3-c]唆啡-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 0086

1082
（S）-8-錢基-9-（4-（1-（甲基胺基）乙基）苯基）囈 

吩并[2, 3-c]唆啡-4（510-酮鹽酸鹽
0. 0011
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1087
(S)-6 -氯-8-幾基- 9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)苯

基)嚏吩并［2, 3-c］唆啡亠4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 019

1088
9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-6-氯-8-幾基嚏吩并

［2, 3-c］唆嚥-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 016

1094
N-(2-澡乙基)-4-(8-幾基-4-側氧墟-2, 3, 4, 5-

四氫-1H-環戊［c］唆啡-9-基)苯磺醯胺
0. 01

1095
9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-8-矮基囈吩并

［2, 3-c］唆啡-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 0013

1099
9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫 

嗟吩并［2, 3-c］°t*#-8-基乙酸酯鹽酸鹽
0. 033

1106
9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-6-氯-8-務基嚏吩并 

［2, 3-c］ ^^-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 041

1111
9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-務基嗟吩并

［2, 3-c］ <·#-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 0013

1112
9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8-務基 

嗟吩并［2,3-^^^-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 0033

1116
9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-6-氯-8-幾 

基囈吩并［2, 3-c］ <-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 022

1120
(S)-9-(4-(l-胺基丙基)苯基)-8-輕基囈吩并

［2, 3-c］酮鹽酸鹽
0. 00088

1121
(S)-9-(4-(l-胺基丙基)苯基)-8-甲氧基囈吩并

［2, 3-c］°έ·#-4(5ΙΙ)-酮鹽酸鹽
0. 0029

1122
(R)-9-(4-(l-胺基乙基)苯基)-8-幾基-6-甲基 

嚏吩并［2, 3-c］瘦啡-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 0059

1123
(R) - 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-6-》臭-8-幾基嗟 

吩并［2, 3-c］°t<-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 033

1126

(R)-6-氯-9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯 

基)-8-幾基嗟吩并［2,3-(:1^^-4(511)-酮鹽酸 

鹽

0. 042

1127
(S)-9-(4-(1-(乙基胺基)丙基)苯基)-8-起.基嗟 

吩并［2, 3-c］<^K-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 0014

s
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1128
(S) -9-(4 -(1-(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-幾基 

嚏吩并［2, 3-c］＜-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 0022

1131
(R)-9-(4-(l-胺基丙基)苯基)-8-超基嗟吩并

［2, 3-c］＞t＜-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 0013

1132
(R)-6 -氯-8-翹基-9-(4-( 1-(甲基胺基)乙基)苯 

基)嗟吩并［2,3-。］嗤啡-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 014

1133
9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-6-氯-8-殘基嚷吩并

［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 02

1135
(R) - 6-澳-8-翹基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)苯

基)囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 03

1136
9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-6-氯-8-殛基囈吩 

并［2, 3-c］唆麻-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 0086

1139
N-(2-氯乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二 

氫嗟吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯磺醯胺
0. 07

1142
9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-6-澳-8-務基囈吩并

［2, 3-c］ ＜-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 045

1145
N-(2-氯乙基)-4-(8-遞基-4-側氧基-2, 3, 4, 5- 

四氫-1H-環戊［ε］Ί·#-9-基)苯磺醯胺
0. 013

1148
(S) - 8 - Μ基-9 -(4-(1-(甲基胺基)丙基)苯基)嗟 

吩并［2, 3-c］°έ＜-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 0013

1150
(R) - 9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-6 -漠-8-幾基嗟 

吩并［2, 3-c］磴啡-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 047

1151
(R) - 9-(4-(1 -(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-翹基 

嗟吩并［2, 3-c］＜-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 0025

1154
(S)~6~氯-8=每基-9-(4-( 1-(甲基胺基)丙基)苯

基)嗟吩并［2, 3-c］哇咻-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 0094

1157
(R)-9-(4-(l-胺基丙基)苯基)-8-幾基-6-甲基 

囈吩并［2, 3-c］＜＜-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 018

1159
(R)-9-(4-(l-胺基丙基)苯基)-6-氯-8-趣基囈 

吩并［2, 3-c］＜-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 026

1160
(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-短基唾吩 

并［2, 3-c］哇咻-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 00064

s
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1161
(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基囈 

吩并［2, 3-c］ <-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 002

1162
2-(4-(8- Μ基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］<<-9-基)苯基)丁睛
0. 013

1163
(S)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-翹基嗟吩 

并［2, 3-c］ 酮鹽酸鹽
0. 0013

1165
6-氯~8-幾基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基) 

嗟吩并［2, 3-叩磴麻-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 058

1166
(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-6-氯-8-超基 

嚏吩并［2, 3-c］^^-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 0044

1168
(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-幾基-6-甲 

基囈吩并［2, 3-c］ ^^-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 0026

1169
(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-幾基-6-甲 

基囈吩并［2, 3-c］嗤啡-4(51!)-酮氫澡酸鹽
0. 0089

1172
(S)-9-(4-(l-(—甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8- 

殘基嚏吩并［2, 3-c］<^-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 004

1174
9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-輕基嗟吩 

并［2, 3-c啡-4(511)-酮鹽酸鹽
0.0015

1176
(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-6-澳-8-超基 

嗟吩并［2, 3-c］^^-4(5町-酮鹽酸鹽
0. 017

1179
9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-甲氧基嗟 

吩并［2, 3-c］嗤·#-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 003

1181
(S)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-6-氯-8-幾基 

囈吩并［2, 3-c］<^-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 033

1187
(R)-8-幾基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯

基)囈吩并［2, 3-c］*<·#-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 0013

1188
(只)-9-(4-(1 -(二甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8- 

遞基嗟吩并［2, 3-<3］嚨啡-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 0025

1189
(R)-8-甲氧基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯

基)嗟吩并［2, 3-c］ °t-#-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 003

1190
9-(4-(1 -胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8 -錢基-6- 

甲基嗟吩并［2, 酮鹽酸鹽
0. 0051
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1191
9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8-短基-6-甲基嗟吩 

并［2, 3-c］ ·4Κ-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 019

1193

9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)-3 -氟苯基)-8- 

幾基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］唆咻-4(510-酮鹽 

酸鹽

0. 046

1197
(S)-8-短基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯

基)囈吩并［2, 3-c］唆咻-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 0028

1201
(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-6-氯-8-甲氧 

基嗟吩并［2, 3-c］<·#-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 02

1204
Ν-( 1 -氯丙-2 -基)-4-(8-幾基-4-側氧基- 4, 5-二 

氫囈吩并［2, 3-c］-t<-9-基)苯磺醯胺
0. 015

1209
9-(4-(3-(胺基甲基)戊η-3-基)苯基)-8-翹基囈 

吩并［2, 3-c］唆啡-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 0018

1212
9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-M基-6-甲基囈吩并

［2, 3-c］ °|· ·#-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 016

1213
9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-6-澳-8-超基囈 

吩并［2, 3-c］^-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 019

1215
(S)-8-翹基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2- 

基)苯基)嚏吩并［2, 3-c］°1<-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 06

1216
9-(4-(2-胺基乙基)-3 -氟苯基)-8-甲氧基-6-甲 

基嗟吩并［2, 3-c］唆嚇-4(5H)-'酮鹽酸鹽
0. 057

1217
9-(4-(2-胺基乙基)-3~氟苯基)-8-幾基-6-甲基 

嗟吩并［2, 3-c］磴啡-4(5H)~酮鹽酸鹽
0. 0047

1218
9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-6-氯-8-甲氧基 

囈吩并［2, 3-c］°έ<-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 087

1219
9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-6-氯-8-幾基囈 

吩并［2, 3-c］·#-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 0055

1224
9-(4-(2-胺基乙基)-2-澳-5-翹基苯基)-8-幾基 

嗟吩并［2, 3-c］^-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 0064

1225
(S)-9-(4-(l-胺基乙基)苯基)-8-每基-6-甲基 

嗟吩并［2, 3-c］·#-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 016
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1226
3-(4-(8-幾基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二 氫囈吩 

并［2, 3-c］<-#-9-基)苯基)丙睛
0. 092

1228
9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-8-Μ基 

-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］*#-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 039

1232
(S)-9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8亠超基- 6-甲 

基嗟吩并［2, 3-c］嚨啡-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 016

1236
9-(4-(2-胺基T-環戊基乙基)苯基)-8-痙基嗟 

吩并［2, 3-c］^<-4(511)-酮
0. 0046

1239
9-(4-(2-胺基-1-環戊基乙基)苯基)-8-甲氧基 

嗟吩并［2, 3-c］唆1#-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 023

1242
9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-8-幾基-6-甲基囈吩 

并［2, 3-c］ <-#-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 037

1245
6-澳- 9-(3 -氟-4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)-8- 

超基囈吩并［2, 3-c］磴1#-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 045

1247
9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-6-澳-8- 

起.基囈吩并［2, 3-c］酮鹽酸鹽
0. 072

1251
9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-8-甲氧基 

-6-甲基藝吩并［2, 3-c］哇嘛^-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 055

1252
9-(4-(1-胺基-3-甲基丁-2-基)苯基)-8-疼基囈 

吩并［2, 3-c］°t<-4(5H)-酮
0. 0014

1253
9-(4-(1-胺基-3-甲基丁-2-基)苯基)-8-甲氧基 

囈吩并［2, 3-c］<·#-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0.0041

1254
9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-8-疼基-6- 

甲基嗟吩并［2, 3-c］<-#-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 0096

1258
9-(3-氟-4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)-8-幾基 

-6-甲基囈吩并［2, 3-c］哇啡-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 025

1260
9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-6-氯-8-

罐基囈吩并［2, 3-c］<<-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 075

1262
(R)-8-幾基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基) 

苯基)嗟吩并［2, 3-c］唆嘛-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 012

1263
9-(4-(2-胺基乙基)-3-氯苯基)-8-甲氧基-6-甲 

基囉吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 033
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1264
9-(4-(2-胺基乙基)-3-氯苯基)-8-幾基-6-甲基 

嗟吩并［2, 3-c］<-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 003

1265
(R)-8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙 

基)苯基)嗟吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 067

1268
9-(4-(2-胺基乙基)-3-氯苯基)-6-氯-8-務基囈 

吩并［2, 3-c］嚨啡-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 0039

1271
9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-

魏.基嗟吩并［2, 3-c］<-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 001

1273
9-(4-( 1 -胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-甲氧基 

-6-甲基嘍吩并［2, 3-c］磴1#-4( 5H) -酮鹽酸鹽
0. 04

1274
9-(4-(1-胺基-3-甲基丁 -2-基)苯基)-8-幾基

-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］ <-4(5H)-酮
0. 018

1277
9-(4-(1-胺基丁-2-基)苯基)-8-甲氧基-6-甲基 

嗟吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 063

1278

9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)-3-氟苯基)-8- 

幾基-6-甲基囈吩并［2, 3-门嘩嘛-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0. 022

1280
9-(4-( 1 -胺基丙-2亠基)~3 -氯苯基)-8-翹基囈吩 

并［2, 3-c］唆1#-4(5H) -酮鹽酸鹽
0. 01

1283

9-(4-(1-胺基-3-甲基丁-2-基)-3-氟苯基)-8- 

甲氧基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮鹽

酸鹽

0. 047

1285
8-懇基-6-甲基-9-(4-(3-甲基-1-(甲基胺基)丁 

-2-基)苯基)嗟吩并［2, 3-c］<<-4(5H)-酮
0. 05

1286

9-(3-氟-4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8-甲 

氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］哇啡-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0. 043

1288
9-(4-(1-胺基-3-甲基丁-2-基)-3-氟苯基)-8- 

短基-6-甲基唾吩并［2, 3-c］^-#-4(5Η)-酮
0. 02

1290
9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-8-幾基-6-

甲基囈吩并［2, 3-c］磴咻-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 01

s
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1291
9-(4-(1-胺基丁-2-基)苯基)-8-幾基-6-甲基嚏 

吩并［2, 3-c］·#-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 015

1293
9-(3-氟-4-( 1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8-幾 

基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］ °t<-4(5H)-酮
0. 0089

1294

9-(3-氟-4-'(3-甲基-1-(甲基胺基)丁-2-基)苯 

基)-8-M 基-6-甲基嚏吩并［2, 3-c］<t<-4(5H)- 

酮

0. 017

1297
9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-8-甲氧基

-6-甲基嚏吩并［2, 3-c］ 酮鹽酸鹽
0. 035

1298

(R)-8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙

-2-基)苯基)囈吩并［2, 3-c］摩啡-4(5H)-酮鹽 

酸鹽

0. 032

1300
9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-8-疼基嗟吩 

并［2, 3-0^^-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 0017

1302
8-翹基-6-甲基-9-(4-(哌唳-3-基)苯基)嗟吩并

［2, 3-c］ 酮鹽酸鹽
0. 075

1303
(S)-9-(4 -(1 -胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-超基 

-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮
0. 014

1304
(S)-9-(4-( 1 -胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-超基 

-6-甲基吩并［2, 3-c］^^-4(511)-酮氫漠酸鹽
0. 013

1305
(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基-6- 

甲基囈吩并［2, 3-c］嗖·#-4(5ϋ)-酮鹽酸鹽
0. 015

1306
(R)-8-殘基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2- 

基)苯基)囈吩并［2,3-^^^-4(511)-酮鹽酸鹽
0.0073

1307

(R)-8-罐基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2- 

基)苯基)囈吩并［2, 3-c］嗤·#-4(5Η)-酮氫澳酸 

鹽

0. 018

1309
9-(4-(1-胺基丁 -2-基)苯基)-8-懇基嗟吩并

［2, 3-c］哇咻-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 00074

1310
(S)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-甲氧 

基-6 -甲基瘗吩并［2, 3-c］唆*#-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 054
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1311

(R)-9-(4-(l-(二甲基胺基)丙-2-基)-3-氟苯 

基)-8-輕基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］＜＜-4(5H)- 

酮鹽酸鹽

0. 017

1312
9-(4-(1-胺基丁-2-基)苯基)-6-氯-8-短基嗟吩 

并［2, 3-c］＜K-4(5H)-酮鹽酸鹽
.0. 019

1315

(R)-9-(3-氟-4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯 

基)-8-翹基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］＜＜-4(5H)- 

酮鹽酸鹽

0.0081

1316

(R)-9-(3-氟-4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯 

基)-8-甲氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］摩＜ 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0. 033

1317
(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-甲氧 

基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］-t＜-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 022

1318
(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-幾基 

-6-甲基囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 0036

1319
(R)-9-(4-( 1 -胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-翹基

-6-甲基囈吩并［2, 3-c］噪嚥-4(5H)-酮氫澳酸鹽
0. 0034

1321
9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-6-氯-8-甲 

氧基嗟吩并［2, 3-c］°έ*#-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 096

1324

(R)-9-(4-(l-(二甲基胺基)丙-2 -基)苯基)-8- 

短基-6-甲基嗟吩并［2,3-c］嗤嚇-4( 5H)-酮鹽酸 

鹽

0. 032

1330
9-(4-(2-胺基丙-2-基)苯基)-8-懇基-6-甲基囈 

吩并［2, 3-c］唆啡-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 0083

1340
(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-短基-2, 6- 

二甲基囈吩并［2, 3-c］唆·#-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 012

1341

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基 

-2, 6-二甲基嗟吩并［2, 3-c］磴·#-4(5Η)-酮鹽酸 

鹽

0. 038

1347

(R)-6-氯-9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)苯 

基)-8-每基嗟吩并［2, 3-c］ 啡-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0. 043
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1352
(R)-9-(4-(l-胺基丁-2-基)苯基)-8-幾基-6-甲 

基嗟吩并［2, 3-c］ °έ·#-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 04

1353
(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-2-氯-8-短基

-6-甲基囈吩并［2, 3-c］ °t<-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 004

1354
(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-2-氯-8-甲氧 

基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］酮鹽酸鹽
0. 011

1364
8-超基-6-甲基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯 

基)囈吩并［2, 3-c］ <·#-4(5Η)-酮鹽酸鹽
0. 055

1372

9-(4-(1-((二甲基胺基)甲基)環丁基)苯基)-8- 

疼基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮鹽酸

鹽

0. 042

1375
(R)-9-(4-( 1 -胺基丙-2-基)苯基)-2-氟-8-甲氧 

基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］^^-4(511)-酮鹽酸鹽
0. 022

1379

(R)-9-(4-(l-(乙基(甲基)胺基)丙-2-基)苯 

基)-8- Μ基-6-甲基囈吩并 ［2, 3-c］ Ί麻 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0. 076

1380
(R)-8-幾基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丁-2- 

基)苯基)嗟吩并［2, 3-c］唾啡-4(510-酮鹽酸鹽
0. 085

1 383.
(R)-9-(4-(1 -胺基丙-2-基)苯基)-2-氟-8-輕基 

-6-甲基藝吩并［2, 3-c］<<#-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 0037

1391
9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-6-澳-8-甲 

氧基囈吩并［2, 3-c］酮鹽酸鹽
0. 07

1399

(S)-9-(4-(l-(二甲基胺基)丙-2-基)-3-氟苯 

基)-8-懇基-6-甲基藝吩并［2, 3-ο］^·#-4(5Η)- 

酮鹽酸鹽

0. 058

1400
9-(4-((2-胺基乙基)(甲基)胺基)苯基)-8-幾基 

-6-甲基囈吩并［2, 3-c］°t^-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 06

1401
9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-6-澡-8-翹 

基嗟吩并［2, 3-c］唆嘛-4(5H)-酮鹽酸鹽
0. 051

1419
2-(4-(8-翹基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩 

并［2, 3-c］嚨啡-9-基)苯基)丙烷T-磺醯胺
0. 082

實施例508
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西方墨點分析

為了評估PBK 於數個細胞株中的表現狀態，使用由此 

等細胞收集的粗製細胞溶解物實施西方墨點分析。使用抗 

PBK抗體(選殖體31，BD Biosciences)觀察其表現。乳癌 

細胞株，T47D與BT-549，顯著表現PBK，而膀胱癌細胞株 

與HT-1197未表現PBK °

實施例509

細胞分析

使用T47D ' A549 ' BT-549評估對抗PBK的活性抑制 

劑候選物的標靶專一性細胞毒性，並使用HT-1197細胞當 

成負對照。將100 micro-L細胞懸浮液接種於96井微滴定 

盤(ViewPlate-96FTC, PerkinE1mer)_L ° T47D ' BT-549

及HT-1197的起始細胞濃度各為3, 000細胞/井、2, 000細 

胞/井，及 2, 500 細胞 / 井。使用 Cel 1 Count i ng K i t-8 

(DOJINDO)，於暴露於抑制劑候選物後72小時確認細胞生 

長。以IC50當做抑制劑的抗增殖活性的指標，並且利用系 

列稀釋法計算 (0、1. 5625、3. 125、6. 25、12. 5、25、50 

及100 mi cro-M) IC50。正確的IC50值係如上述計算。

本發明的典型化合物的IC50值，如下表3所示： 

表 3-1 ;
IC50 IC50 IC50 IC50

識別號 化合物 (microM) (microM) (microM) (microM)

(BT549) (T47D) (A549) (HT1197)
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51

（9-8-（3-胺·基。比咯唳-1- 

基）-2-（4-幾基苯基）囈吩并 

［2, 3-c］°t*#-4（5H）-酮二鹽酸鹽

14 2.1 21 62

61
8-疼基-9-（1圧0引。坐-6-基）瘗吩并

［2, 3-c］唾·#-4（5Η）-酮
1.8 · 3.7 2.6 5.1

65
4-（8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并［2, 3-c］嗤啡-9-基）苯磺醯胺
3.3 4.4 100 100

72
9-［4-（胺基甲基）苯基］-8-超基囈

吩并［2, 酮
1.1 1.2 3.2 12

73
9-［4-（胺基甲基）苯基］-8-痙基囈 

吩并［2, 3-c］<^-4（5H）-酮鹽酸鹽
0. 67 0.65 1.2 11

77

心［4-（8-藐基-4-側氧基-4, 5-二氫 

嗟吩并［2, 3-cM<-9-基）苯基］甲 

烷磺醯胺

7.9 3.2 46 100

81

2-［4-（8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2, 3-c］瘦嚥-9-基）苯基］乙 

睛

3.5 6.2 7.7 27

84
8-每基-9-(1, 2, 3, 6-四氫毗噪-4- 

基)囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(51!)-酮
5.4 4.8 11 7.1

93

9-｛4_［2~（二甲基胺基）乙基］苯 

基｝-8-起.基嗟吩并［2, 3-c］ <

-4（5H）-酮

2.5 4.7 3 7

95
9-［4-（胺基甲基）苯基卜8 -務基-2- 

甲基嚷吩并［2, 3-^^^-4（511）-酮
4.1 2.9 &1 22

112

8-超基-9_｛4-［4-（甲基磺醯基）哌 

呼-1-基］苯基｝嗟吩并［2, 3-c］墜咻 

-4（5H）~酮

3.9 6.9 6.6 6.8

139

第三丁基｛1-［4-（8-甲氧基-4-側 

氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

-9-基）茉基］哌唳-4-基｝甲基胺基 

甲酸酯

3.8 4.3 5 3.9

s
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145

9-(4-｛3-［2~(二乙基胺基)乙基胺 

基］丙氧基｝苯基)-8-甲氧基嗟吩并 

［2,3-c］^<-4(5H)-i^

7.7 4.8 & 2 9.2

152

(£)-9-［3-(4-胺基哌吹-1-基)丙 

-1-烯基］-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］ 

°t<-4(5H)-酮

5.8 4.4 12 6.5

164

9-｛4-［(二甲基胺基)甲基］苯 

基｝-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］嗤嘛 

-4(5H)-酮

2.9 4.9 2.4 7

165

9-｛4-［(二甲基胺基)甲基］苯 

基｝-8-短基嗟吩并［2, 3-c］ <

-4(5H)-酮

3.2 6.2 3 6.5

169
9-［4-(2-胺基乙基)苯基卜8-甲氧 

基囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮
2.4 4.2 3.7 6.1

175
9一 ［4-(2-胺基乙基)苯基卜8-幾基 

唾吩并［2, 3-c］嗤咻-4(5H)-酮
0.7 0.67 0. 85 1.5

176

9-［4-( 2-胺基乙基)苯基］-8-翹基 

嗟吩并［2, 3-c］«

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0. 64 0.49 0. 64 1.1

184

9-｛4-［(二乙基胺基)甲基］苯 

基｝-8-每基囉吩并［2, 3-c］ 啡 

-4(5H)-酮

2.9 6.1 2.7 7.1

187
8-翹基-9-(44(甲基胺基)甲基］苯 

基｝藝吩并［2, 3-c］«-4(5H)-酮
1.3 1.4 1.6 2

188

8-甲氧基-9-｛4-［(甲基胺基)甲基］ 

苯基｝囈吩并［2, 3-c］ <#-4(5H)- 

酮

3.5 7.9 3.8 8

192

9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯 

基)-8-每基囈吩并

［2, 3-υ］°έ·#-4(5Η)-酮鹽酸鹽

0.34 0.67 0.3 0. 66

s
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191

9-｛4-［1-（二甲基胺基）乙基］苯 

基｝-8-超基嗟吩并［2, 3-c］ <

4（5H）-酮

0.4 0.78 0. 35 0.87

193

心｛l-［4-（8-铿基-4-側氧基-4, 5- 

二氫嗟吩并［2, 3-c］嚨啡-9-基）苯 

基］乙基｝甲烷磺醯胺

2.4 1.7 13 39

194

8-疼基-9-｛4-［1-（毗咯呢T-基）乙 

基］苯基｝囈吩并［2, 3-c］唆< 

-4（5H）-酮鹽酸鹽

0. 46 1 0.49 1.2

195

9-［4-（1-胺基乙基）苯基卜8-鑒基 

嚏吩并［2, 3-c］<>#-4（5H）-酮鹽酸 

鹽

0. 37 0.4 0.61 2.4

196

9-｛4-［ 1_（二乙基胺基）乙基］苯 

基｝-8-疼基嗟吩并［2, 3-c］ <

-4（5H）-酮鹽酸鹽

1.1 2.3 1 2.7

210

肛（2-澳乙基）-4-（8-懇基-4-側氧 

基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］ << 

-9-基）苯磺醯胺

0. 006 0.25 0. 028 14

212

"［4-（8-超基-4-側氧基-4, 5-二氫 

嚏吩并［2, 3-c］唆啡-9-基）节基］甲 

烷磺醯胺

5.5 1.4 17 40

216

8-甲氧基-9-｛4-［1-（毗咯噪-1-基） 

乙基］苯基｝囈吩并［2, 3-c］唾麻 

-4（5H）-酮鹽酸鹽

2.9 5.8 2.6 7.4

217
9-（4-胺基-3-幾基苯基）-8-翹基囉 

吩并［2, 3-c］°>-#-4（511）-酮鹽酸鹽
2.8 6.8 5.6 48

222

9-｛4-［1 -（二甲基胺基）乙基］苯 

基｝-6-氟-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］ 

磴啡-4（5H） -酮鹽酸鹽

3.8 7 3.5 & 7

225

9-｛4-［2-（二甲基胺基）乙基］苯

基｝-6-氟-8-短基嗟吩并［2,

嘛-4（5H）-酮

1.2 3 1.2 3.4
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229

8-翹.基-9-｛4-［（異丙基胺基）甲基］ 

苯基｝囈吩并［2, 3-c］ Ί-#-4（5Η）- 

酮鹽酸鹽

1.9 4 2.1 4.2

232

（5）-9-［4-（1-胺基乙基）苯基］-8- 

甲氧基囈吩并［2, 3-c］嚨嘛-4（5H）- 

酮鹽酸鹽

2.1 5 2 7.3

233

（5）-9-［4-（1-胺基乙基）苯基］-8- 

幾基囈吩并［2, 3-c］磴嘛-4（5H）-酮 

鹽酸鹽

0. 28 0. 38 0. 36 1. 1

235

9-（4-｛［4-（胺基甲基）哌嚏T-基］ 

甲基卜3-氟苯基）-8-懇基囉吩并 

［2, 3-c］°|·麻-4（5H）-酮

3.2 2.2 7.1 10

254

心［4-（8-痙基-4-側氧基-4, 5-二氫 

嗟吩并［2, 3-c］磴嚥-9-基）-2-甲基 

苯基］甲烷磺醯胺

4.8 5.2 14 32

256

9-［4-（胺基甲基）苯基］-6-氟-8-魏 

基嗟吩并［2, 3-刃嚨啡-4（51!）-酮鹽 

酸鹽

0.57 0.99 0.75 3.3

257

9-［4-（胺基甲基）苯基］-6-氟-8-甲 

氧基囈吩并［2, 3-c］唆麻-4（5H）-酮 

鹽酸鹽

3.4 & 2 3.7 100

261

2_［2~氟-4-（8-軽基-4-側 氧基 

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］ <·#-9- 

基）苯基］乙睛

0. 69 1.1 1.3 6.6

262

8-超基-9-｛4-［1-（哌唳-1-基）乙 

基］苯基｝囈吩并［2, 3-c］唆啡 

-4（5H）-酮鹽酸鹽

1.2 2.7 1 2. 6

265

9-［4-（2-胺基乙基）-3-氟苯基］-8- 

甲氧基嗟吩并［2, 3-c］ <<-4（5H）- 

酮鹽酸鹽

3 5.6 4.4 7.7

266
9 - ［5-（胺基甲基）嗟吩-2-基］-8-錢 

基囈吩并［2, 酮
1.3 1.5 2.7 13

s
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267

9-{4-［（乙基胺基）甲基］苯基}-8- 

幾基囉吩并［2, 3-c］ ·#-4（5Η）-酮

鹽酸鹽

1.9 3.1 2 3.3

269

9-{4-［（乙基胺基）甲基］苯基}-8- 

甲氧基囈吩并［2, 3-c］ <<-4（5H）- 

酮鹽酸鹽

3 6.9 2.3 6.7

270

9-［4-（胺基甲基）苯基卜6T臭-8-懇 

基囈吩并［2, 3-c］ °έ·#-4（5Η）-酮鹽 

酸鹽

0. 36 0. 65 0.44 2.4

272

（斤）-9-{4-［ 1-（二甲基胺基）乙基］ 

苯基卜8-鑒基囈吩并［2, 3-c］嚨啡 

-4（5H）-酮鹽酸鹽

0. 19 0. 36 0.17 0.49

273

9-［4-（3-胺基丙基）苯基］-8-魏基 

囈吩并［2, 3-c］ °έ·#-4（5Η）-酮鹽酸 

鹽

3.8 2.1 6.4 5.3

274

（斤）-9-［4-（1-胺基乙基）苯基］-8- 

甲氧基囈吩并［2, 3-c］嚨啡-4（5H）- 

酮鹽酸鹽

1.3 2.8 1.6 5.1

275

（斤）-9-［4-（1-胺基乙基）苯基］-8- 

超基囈吩并［2, 3-c］ °t<-4（5H）-酮 

鹽酸鹽

0. 32 0.34 0. 57 5.2

276

9-［4-（ 2-胺基乙基）-3-氟苯基］-8- 

錢基嗟吩并［2, 3-c］ ^·#-4（5Η）-酮 

鹽酸鹽

0. 81 0.57 1.3 2.1

277

9-［4-（1-胺基-2-甲基丙-2-基）苯 

基卜8-疼基囈吩并［2, 3-c］ <

-4（5H）-酮鹽酸鹽

0. 53 0. 74 0. 69 2.1

278

9-{3-氟-4-［（3-輕基毗咯唳-1-基） 

甲基］苯基}-8-幾基嘩吩并［2, 3-c］ 

°t<-4（5H）-酮鹽酸鹽

2.5 2.7 5 10

5
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290

3-［4-（8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫 

嗟吩并［2, 3-c］«-9-基）苯基］丙 

睛

0. 63 0. 96 0. 76 2.8

296
9-（4-乙醯基苯基）-8-起基嗟吩并

［2, 3-c］磴啡-4（5H）-酮
5.4 7.4 3.5 14

297

"（2-澡乙基）-2-氟-4-（8-翹基-4- 

側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］°t 

啡-9-基）苯磺醯胺

0.21 1.2 0.47 32

298

9-{3-［3-（二甲基胺基）哌吹-1-基］ 

丙基}-8-翹基嚏吩并［2, 3-c］ 

-4（5H）-酮二鹽酸鹽

6.2 6.9 4.4 11

301

（斤）-0{1-［4-（8-幾基-4-側 氧基

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］ 

基）苯基］乙基}甲烷磺醯胺

7.2 3 14 28

304

4-（8-翹基-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并［2, 3-c］嘩啡-9-基）-坷心二甲 

基苯磺醯胺

4.6 6.9 5.2 100

308

9-{4-［1-（二甲基胺基）-2-甲基丙 

-2-基］苯基}-8-遞基藝吩并 

［2, 3-c］唆嚥>-4（5H）-酮鹽酸鹽

1.8 3.8 1.4 4.2

313
8-罐基-9-［4-（1-幾基乙基）苯基］ 

藝吩并［2, 3-c］唆嘛-4（5H）-酮
1.7 3 2.6 11

314

9-{4-［1-（環戊基胺基）乙基］苯 

基}-8-幾基嗟吩并［2, 3-c］ < < 

-4（5H）-酮鹽酸鹽

1.9 4.1 1.5 3.7

319

9-［4-（2-胺基丙-2-基）苯基］-8-務 

基嗟吩并［2, 3-c］唆啡-4（5H）-酮鹽 

酸鹽

0. 55 0.9 0. 64 2.3

326

9-［4-（胺基甲基）苯基］-4-側氧基 

~4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嘩啡-8- 

購鹽酸鹽

4.3 5.9 7.9 10

s
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327

9-{4-［2-（二甲基胺基）乙基卜3-氟 

苯基}-8-超基嗟吩并［2, 3-c］ 

-4（5H）-酮鹽酸鹽

3.3 6.4 3.7 7.8

329

9-［4-（胺基甲基）苯基］-6-氯-8-輕 

基藝吩并［2, 3-c］ ·#-4（5Η）-酮鹽

酸鹽

0. 32 0.63 0.36 1.4

332

〃（2-氯乙基）-4-（8-輕基-4-側氧 

基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］哇麻 

-9-基）苯磺醯胺

0. 012 0.31 0. 034 24

333

心（2-氟乙基）-4-（8-甲氧基-4-側

氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嗖 

-9-基）苯磺醯胺

2.5 9.3 2 24

334

9-［4-（2-胺基丙-2-基）苯基卜6-氯 

-8-超.基嗟吩并［2, 3-c］ <

-4（5H）-酮鹽酸鹽

0. 48 1.1 0.49 1.3

335

（$）-9-{4-［ 1-（二甲基胺基）乙基］ 

苯基}-8-^基囈吩并［2, 3-c］嚨嘛 

-4（5H）-酮鹽酸鹽

1.1 2.4 1.2 3.3

336

9-［4-（1-胺基丙基）苯基］-8-幾基 

嗟吩并［2, 3-c］«-4（5H）-酮鹽酸 

鹽

0. 21 0. 35 0.32 0.97

337

9-［4-（1-胺基丙基）苯基］-8-甲氧 

基嗟吩并［2, 3-c］ <·#-4（5Η）-酮鹽 

酸鹽

1.5 3.4 1.4 3.9

338

9_{4-［ 1~（二乙基胺基）丙基］苯 

基}-8-短基嗟吩并［2, 3-c］ < < 

-4（5H）-酮鹽酸鹽

2 7.1 1.8 4.5

339

9-{4-［1-（二甲基胺基）丙基］苯 

基}-8-遞基囈吩并［2, 3-c］磴麻 

-4（5H）-酮鹽酸鹽

0. 35 0. 79 0. 36 0. 98

s
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341

9-｛4-［1-（二甲基胺基）乙基］苯 

基｝-6, 7-二氟-8-幾基嗟吩并 

［2, 3-c］唆咻-4（5Η）-酮鹽酸鹽

1.4 2.9 1.5 3.3

'345
9-(2-胺基-2, 3-二氫-Iff- ip -5- 

基)-8-魏基嗟吩并［2, 3-c］唆< 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

3.1 4.4 '5.7 7.1

346
9- ｛4- ［1-（二甲基胺基）乙基］苯基｝ 

囈吩并［2, 3-刃磴啡-4（5H）-酮
2.5 7.2 6.8

347

（9-肛｛1-［4-（8-遞基-4-側氧基 

-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］唆·#-9- 

基）苯基］乙基｝甲烷磺醯胺

1 0.75 5.6 29

348

9-｛4-［1-（胺基甲基）環丙基］苯 

基｝-8-短基囈吩并［2, 3-c］ 

-4（5H）-酮鹽酸鹽

0.31 3.2 0.38 1.2

349

9-｛4-［1-（二甲基胺基）乙基］-3-氟 

苯基卜8-翹基嗟吩并［2, 3-c］磴·# 

-4（5H）-酮鹽酸鹽

0.58 1.3 0.48 1.3

353

8-幾基-9-（1,2, 3, 4-四氫異哇·# 

-7-基）嚏吩并［2, 3-c］嚨啡-4（5H）- 

酮鹽酸鹽

1.9 3.7 3.2 4.2

356

9-｛4-［1-（二乙基胺基）乙基卜3-氟 

苯基｝-8-矮基嚏吩并［2, 3-c］唆 

-4（5H）-酮鹽酸鹽

1.5 3.3 1.3 3.5

359

9-［4-（1-胺基乙基）-3-氟苯基］-8- 

懇基嗟吩并［2, 3-c］ <<-4（5H）-酮 

鹽酸鹽

0.35 0.64 0. 62 4

361

1-［4-（8-^基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2, 3-c］ «-9-基）苯基］環 

丙睛

0.94 2.5 0. 96 2.7

表中的">100" 代表高於100 micro Μ。

表 3-2;

識別號 化合物 IC50 IC50 IC50 IC50 IC50

641
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：microM)

(BT549)

(microM)

(T47D)

(microM)

(A549)

(microM)

(HT1197)

:microM)

(22Rvl)

373

9-（4-（1-胺基丙-2-基）苯 

基）-8-甲氧基嗟吩并 

[2, 3-c]墜啡-4（511）-酮鹽酸 

鹽

0.46 0. 82 0.58 1.5 -

379

9-（4-（1-（（二甲基胺基）甲 

基）環丙基）苯基）-8-Μ基囈 

吩并[2, 3-c] °έ*#-4（5Η）-酮 

鹽酸鹽

0.52 1 0.46 1.4 -

385

9~（4_（1~（乙基胺基）乙基）苯 

基）-8-短基噬吩并[2, 3-c]嘩 

啡-4（5H）-酮鹽酸鹽

0.8 1.8 0. 94 2.6 -

1032

9-（4-（1-胺基乙基）苯基）-6- 

澳-8-務基囈吩并[2, 3-c] 

<-4（5H）-酮鹽酸鹽

0.27 0. 53 0.3 1.2 一

1041

9-（4-（1-胺基乙基）苯基）-6- 

氯-8-幾基囈吩并[2, 3-c] < 

■#-4（5H）-酮鹽酸鹽

0.19 0. 34 0.16 0. 65 -

1052

（R）-8-幾基-9-（4-（1-（甲基 

胺基）乙基）苯基）嗟吩并 

[2, 3-c] <·#-4（5Η）-酮鹽酸 

鹽

0.17 0. 32 0.17 0.45 -

1062

N-（l-》臭丙-2-基）-4-（8-錢基 

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并 

[2, 3-c]嚨啡-9-基）苯磺醯胺

0.15 1.9 0.88 12 一

1064

（S）-8-甲氧基-9-（4-（1-（甲 

基胺基）乙基）苯基）嗟吩并 

[2, 3-c] <·^-4（5Η）-酮鹽酸 

鹽

1 2.2 0.89 2.9 -

1066
9-（4-（1-胺基乙基）苯基）-8- 

翹基-6-甲基嗟吩并[2, 3-c]
0. 065 0.13 0.12 0. 34 -

642



1503323

°t<-4(5H)-酮鹽酸鹽

1077

9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-4- 

側 氧基-4, 5-二氫囈吩并 

[2,3-c]«-8-i異丙基碳 

酸酯鹽酸鹽

0.41 0.45 0.66 2.5 -

1081

(R)-9-(4-(l-胺基乙基)苯 

基)-6-氯-8-逼基嚏吩并 

[2, 3-c] °έ<-4(5Η)-酮鹽酸 

鹽

0.086 0.17 0.1 0. 39 -

1082

(S)-8-短基-9-(4-(1-(甲基 

胺基)乙基)苯基)嗟吩并 

[2, 3-c]唆1#-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0. 36 0.6 0.43 1 -

1087

(S)-6-氯-8- Μ 基 

-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基) 

苯基)嗟吩并[2, 3-c] < < 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.23 0.5 0.26 0. 66 -

1088

9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-6- 

氯-8-幾基嗟吩并[2, 3-c] 

啡-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.24 0.52 0. 24 0.66 -

1094

N-(2-澳乙基)-4-(8-遞基-4- 

側氧基-2, 3, 4, 5-四氫-1H-環 

戊[ο]<·#-9-基)苯磺醯胺

0. 0071 0. 29 0. 028 21

1095

9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-8- 

幾基嗟吩并[2, 3-c] <

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.81 0. 54 0.95 0. 93 -

1099

9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-4- 

側氧基-4, 5-二氫囈吩并 

[2, 3-c]墜啡-8-基乙酸酯鹽 

酸鹽

0.46 0. 37 0. 54 1.9 -

s
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1106

9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-6- 

氯-8-幾基囈吩并[2, 3-c] 

<-4(5Η)-酮鹽酸鹽

0.13 0. 26 0.15 0. 62 -

1111

9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯 

基)-8-翹基藝吩并[2, 3-c]< 

啡-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.12 0. 072 0.12 0. 37 -

1112

9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2- 

基)苯基)-8-遞基囈吩并 

[2, 3-c] 酮鹽酸

鹽

0.21 0.47 0.25 0.64 一

1116

9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基) 

苯基)-6-氯-8-翹基嗟吩并 

[2, 3-c]嗖啡-4(511)-酮鹽酸 

鹽

0.098 0. 17 0.12 0. 54 一

1120

(S)-9-(4-(l-胺基丙基)苯 

基)-8-超.基嗟吩并[2, 3-c]嚨 

<-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.093 0.15 0.13 0. 33 一

1121

(S)-9-(4-(l-胺基丙基)苯 

基)-8-甲氧基嚏吩并[2, 3-c] 

墜*#-4(51{)-酮鹽酸鹽

0.42 0.7 0.36 1.5 一

1122

(R)-9-(4-(l-胺基乙基)苯 

基)-8-輕基-6-甲基嚷吩并 

[2, 3-c] 啡-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

- 0. 065 0.049 0.17 0. 065

1123

(R)-9-(4-(l-胺基乙基)苯 

基)-6-澡-8-翹基囈吩并 

[2, 3-c] ·#-4(5Η)-酮鹽酸 

鹽

0.18 0. 34 0.16 0. 76 一

1126

(R)-6-氯-9-(4-(17 二甲基 

胺基)乙基)苯基)-8-超.基嗟 

吩并[2,3-(:1^^-4(511)-酮 

鹽酸鹽

0.14 0. 29 0.11 0.32 -
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1127

(S)-9-(4-(l-(乙基胺基)丙 

基)苯基)-8-務基囈吩并 

［2, 3-c］墜嘛-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0.3 0.63 0.22 0. 65 -

1128

(S)-9-(4-(1-(二甲基胺基) 

丙基)苯基)-8-幾基嗟吩并 

［2, 3-c］唆嘛-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0.43 1 0. 37 1.2 -

1131

(R)-9-(4-(l-胺基丙基)苯 

基)-8-翹基嚏吩并［2, 3-c］磴 

-#-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.51 0.71 0.68 4.8 -

1132

(R)_6~ 氯 -8- 瘵基 

-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基) 

苯基)嗟吩并［2,3-c］°t·# 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.097 0.19 0. 09 0. 32 -

1133

9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-6- 

氯-8-輕基嗟吩并［2, 3-c］嚨 

<-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.15 0.23 0.18 0.87 -

1135

(R)-6- 澳 -8- 輕基 

-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基) 

苯基)嗟吩并［2,3-c］唆啡 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.14 0. 28 0.13 0.41 -

1136

9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯 

基)-6-氯-8-翹基囈吩并 

［2, 3-c］ ·#-4(5Η)-酮鹽酸 

鹽

0. 032 0. 057 0. 035 0.18 -

1139

Ν-(2-氯乙基)-4-(8-甲氧基

-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］«-9-基)苯磺醯胺

0.017 0.2 0. 023 14 -

1142

9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-6-

-8-Μ基嗟吩并［2, 3-c］

啡-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.17 0. 25 0.21 1 -

s
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1145

N-(2-氯乙基)-4-(8-M 基-4- 

側氧基-2, 3,4, 5-四氫-1H-環 

戊[c]«-9-基)苯磺醯胺

0.01 0.18 0. 051 31 -

•

•

1148

(S)-8-幾基-9-(4-(1-(甲基 

胺'基)丙基)苯基)囈吩并 

[2, 3-c] °ί··#-4(5Η)-酮鹽酸 

鹽

0.13 0.25 0.12 0. 26 -

1150

(R)-9-(4-(l-胺基丙基)苯 

基)-6-澳-8-幾基囈吩并 

[2, 3-c] <·#-4(5Η)-酮鹽酸 

鹽

- 1.1 0.51 1.3 0.88

1151

(R)-9-(4-(l-(二甲基胺基) 

丙基)苯基)-8-懇基囈吩并 

[2, 3-c] °έ*#-4(5Η)-酮鹽酸 

鹽

0.39 0.85 0. 32 1 -

1154

(S)-6-氯-8- Μ 基 

-9-(4-(1-(甲基胺基)丙基) 

苯基)囈吩并[2, 3-c]唾 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.14 0. 29 0.13 0. 32 一

1157

(R)-9-(4-(l~胺基丙基)苯 

基)-8-幾基-6-甲基嗟吩并 

[2, 3-c] <<-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0.16 0.32 0.22 0. 58 -

1159

(R)-9-(4-(l-胺基丙基)苯 

基)-6-氯-8-短基囈吩并 

[2, 3-c]唆:啡-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0.38 0. 76 0.4 1.1 一

1160

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-8-遞基嗟吩并[2, 3-c] 

唆·#-4(5Η)-酮鹽酸鹽

0. 054 0. 057 0. 056 0. 23 0. 069

1161
(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)

苯基)-8-甲氧基囈吩并
0.22 0.45 0. 27 0.82 -

s
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[2, 3-c] °έ<-4(5Η)-酮鹽酸 

鹽

1162

2-(4-(8-輕基-4-側 氧基

-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]

嘛-9-基)苯基)丁睛

0.51 1.2 0. 65 1.3 -

1163

(S)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-8-幾基嗟吩并[2, 3-c] 

°!■啡-4(5H)-酮鹽酸鹽

0. 33 0. 24 0.32 0. 96 -

1165

6-氯-8-翹基-9-(4-(2-(甲基 

胺基)乙基)苯基)嗟吩并 

[2, 3-c] <<-4(5Η)~ 酮鹽酸 

鹽

0.37 0. 65 0. 41 1.2 -

1166

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-6-氯-8-翹基嗟吩并 

[2, 3-c] °έ*ΦΚ-4(5Η)-酮鹽酸 

鹽

0.013 0. 026 0.017 0.12 -

1168

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-8-幾基-6-甲基囈吩并 

[2, 3-c]唾嚇-4(511)-酮鹽酸 

鹽

一 0. 0084 0. 0065 0.027 0.008

1169

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-8-幾基-6-甲基囈吩并 

[2, 3-c]»t<-4(5H)-酮氫澳 

酸鹽

0.013 0. 024 0. 023 0. 079 0. 022

1172

(S)-9-(4-(l-(二甲基胺基) 

丙-2-基)苯基)-8-懇基藝吩 

并[2, 3-c]<<-4(5H)-酮鹽 

酸鹽

0.31 0. 65 0.33 0. 65 -

1174

9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氟 

苯基)-8-幾基囈吩并[2, 3-c] 

«-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.16 0.12 0.27 1.2 -

s
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1176

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-6-澳-8-建.基囈吩并 

[2, 3-c]磴嚥-4(510-酮鹽酸 

鹽

0.024 0. 038 0.027 0.1 -

1179

9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氟 

苯基)-8-甲氧基囈吩并 

[2, 3-c]嗤*#-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0. 45 0. 86 0. 63 1.9 一

1181

(S)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-6-氯-8-痙基嘍吩并 

[2, 3-c]磴啡-4(511)-酮鹽酸 

鹽

0.1 0. 21 0.11 0.6 一

1187

(R)-8-M 基-9-(4-(1-(甲基 

胺基)丙~2~基)苯基)嗟吩并 

[2, 3-c] 酮鹽酸

鹽

0.19 0.19 0.2 0.32 一

1188

(R)-9-(4-(l-(二甲基胺基) 

丙-2-基)苯基)-8-超基囈吩 

并[2,3-(:1^^-4(511)-酮鹽 

酸鹽

0.16 0. 29 0.16 0.43 一

1189

(R)-8-甲氧基-9-(4-(1-(甲 

基胺基)丙-2-基)苯基)囈吩 

并[2, 3-c] <<-4(5Η)-酮鹽 

酸鹽

0. 69 1.3 0. 59 1.3 -

1190

9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氟 

苯基)-8-幾基-6-甲基嗟吩并 

[2, 3-c] °t"#-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0.015 0.019 0. 021 0.11 一

1191

9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8- 

罐基-6-甲基囈吩并[2, 3-c] 

°έ·#·-4(5Η)-酮鹽酸鹽

0.064 0. 073 0.12 0.48 一
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1193

9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2- 

基)-3-氟苯基)-8-魏基-6-甲 

基囈吩并 [2, 3-c] <

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.14 0. 24 0.13 0. 33 -

1197

(S)-8-殛基-9-(4-(1-(甲基 

胺基)丙-2-基)苯基)嗟吩并 

[2, 3-c] °t<-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0. 43 0. 54 0. 62 1 -

1201

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-6-氯-8-甲氧基嗟吩并 

[2, 3-c] °έ<-4(5Η)-酮鹽酸 

鹽

0.053 0.12 0.046 0.14 -

1204

N-(l-氯丙亠2-基)-4-(8-務.基

-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

[2, 3-c]嗤啡-9-基)苯磺醯胺

0.16 1.9 0. 71 15 -

1209

9-(4-(3-(胺基甲基)戊n-3- 

基)苯基)-8-幾基嗟吩并 

[2, 3-c] <-4(5H)-酮鹽酸

鹽

0.49 1 0.48 1.2 -

1212

9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-幾 

基-6-甲基囈吩并[2, 3-c]磴 

■#-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.12 0.2 0.15 0. 63 -

1213

9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯 

基)-6-澳-8-錘基囈吩并 

[2, 3-c] <<-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0. 23 0. 38 0. 36 1.7 -

1215

(S)-8-超基-6-甲基 

-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2- 

基)苯基)嗟吩并[2, 3-c]哇嚇 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.14 0.26 0.15 0.5 -

1216
9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯 

基)-8-甲氧基-6-甲基嚏吩并
0.21 0. 46 0.28 0. 64 -

s
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[2, 3-c] ·#-4(5Η)-酮鹽酸

鹽

1217

9-（4-（2-胺基乙基）-3-氟苯 

基）-8-超基-6-甲基唾吩并 

[2, 3-c] <-#-4（511）-酮鹽酸 

鹽

0. 065 0. 084 0.14 0.48 -

1218

9-（4-（2-胺基乙基）-3-氟苯 

基）-6-氯-8-甲氧基嚏吩并 

[2, 3-c]隆啡-4（511）-酮鹽酸 

鹽

0.55 1.2 0. 62 1.3 一

1219

9-（4-（2-胺基乙基）-3-氟苯 

基）-6-氯-8-罐基囈吩并 

[2, 3-c]隆啡-4（511）-酮鹽酸 

鹽

0.1 0.18 0.17 0. 88 一

1224

9-（4-（2-胺基乙基）-2-澳-5- 

罐基苯基）-8-幾基嗟吩并 

[2, 3-c] <酮鹽酸

EC*L
鹽

0. 98 0. 77 0. 49 1.5 -

1225

（S）-9-（4-（l-胺基乙基）苯 

基）-8-罐基-6-甲基嗟吩并 

[2, 3-c] 酮鹽酸

鹽

0.091 0.16 0.1 0. 38 一

1226

3-（4-（8-基-6- 甲基-4-側 

氧基-4, 5-二氫嗟吩并 

[2, 3-c]嚨啡-9-基）苯基）丙 

睛

0.59 1.2 0. 49 1.3 一

1228

9-（4-（ 1-胺基-2-甲基丙-2- 

基）苯基）-8-翹基-6-甲基嗟 

吩并[2, 3-c]唆嚥-4（5H）-酮 

鹽酸鹽

0.15 0. 33 0.16 0.81 一

1232
（S）-9-（4-（l-胺基丙-2-基） 

苯基）-8-疼基-6-甲基嚏吩并
0. 037 0. 062 0. 041 0.2 -
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[2, 3-c] °t<-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

1236

9-（4-（2-胺基-1-環戊基乙 

基）苯基）-8-幾基囈吩并 

[2,3-c]°t 啡-4（5H）-酮

0.51 0.8 0. 46 1 -

1239

9-（4-（2-胺基-1-環戊基乙 

基）苯基）-8-甲氧基嚏吩并 

[2, 3-c]唆啡-4（5H）-酮鹽酸 

鹽

1.5 1.1 0. 89 1.7 -

1242

9-（4-（2-胺基丙基）苯基）-8-

幾基-6-甲基嗟吩并[2, 3-c]

酮鹽酸鹽

0.11 0.15 0.12 0. 42 -

1245

6-湧-9-（3-氟-4-（2-（甲基胺 

基）乙基）苯基）-8-務基囈吩 

并[2, 3-c]唆啡-4（5H）-酮鹽 

酸鹽

0.72 1.3 0.85 2.5 -

1247

9-（4-（1-胺基-2-甲基丙-2- 

基）苯基）-6-澳-8-翹基嗟吩 

并[2, 3-c] 啡-4（5H）-酮鹽 

酸鹽

0. 52 0. 94 0.47 1.3 -

1251

9-（4-（1-（胺基甲基）環丙基） 

苯基）-8-甲氧基-6-甲基嗟吩 

并[2, 3-ε]Ί·#-4（5Η）-酮鹽 

酸鹽

0. 26 0. 52 0.2 0.65 -

1252

9-（4-（1-胺基-3-甲基丁-2- 

基）苯基）-8-超基嚏吩并 

[2, 3-c]°t啡-4（5H）-酮

0. 25 0.21 0.16 0.42 -

1253

9-（4-（1-胺基-3-甲基丁-2- 

基）苯基）-8-甲氧基嗟吩并 

[2, 3-c] °έ·#-4（5Η）-酮鹽酸 

鹽

1.5 0. 87 0. 76 1.9
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1254

9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基) 

苯基)-8-翹基-6-甲基嚏吩并 

[2, 3-c]唆啡-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0. 035 0. 053 0. 039 0.24 一

!·

•

«

•

1258

9-(3-氟-4-(2-(甲基胺基)乙 

基)苯基)-8-超基-6-甲基嗟 

吩并[2, 3-c]唆啡-4(5H)-酮 

鹽酸鹽

0.43 0.6 0. 66 1.5 一

1260

9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2- 

基)苯基)-6-氯-8-翹基囈吩 

并[2, 3-c] ·#-4(5Η)-酮鹽

酸鹽

0.43 0. 93 0.5 1.7 -

1262

(R)_8_ Μ 基-6-甲基 

-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基) 

苯基)嗟吩并[2, 3-c] <

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0. 039 0. 078 0.045 0.13 一

1263

9-(4-(2-胺基乙基)_3-氯苯 

基)-8-甲氧基-6-甲基嗟吩并 

[2, 3-c] Ί^-4(5Η)-酮鹽酸 

鹽

0.2 0.41 0.23 0.58 -

1264

9-(4-(2-胺基乙基)-3-氯苯 

基)-8-幾基-6-甲基嗟吩并 

[2, 3-c] ^^-4(510-酮鹽酸 

鹽

0. 032 0. 046 0.075 0.17 -

1265

(R)-8-甲氧基-6-甲基 

-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基) 

苯基)嗟吩并[2, 3-c] <麻 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.11 0. 26 0.11 0. 32 -

1268

9-(4-(2-胺基乙基)-3-氯苯 

基)-6-氯-8-翹基囉吩并 

[2, 3-c] ^-4(5Η)-酮鹽酸 

鹽

0. 077 0.12 0.13 0. 38 -

s
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•

•

1271

9-（4-（1-胺基-2-甲基丙-2- 

基）-3-氟苯基）-8-幾基囈吩 

并[2, 3-c] 嘛-4（5H）-酮鹽 

酸鹽

0.3 0.57 0.47 1.6 -

1273

9-（4-（1-胺基丙-2-基）-3-氟 

苯基）-8-甲氧基-6-甲基嗟吩 

并[2, 3-c] ^^-4（511）-酮鹽 

酸鹽

0. 073 0.17 0. 071 0.2 -

1274

9-（4-（1-胺基-3-甲基 丁-2- 

基）苯基）-8-幾基-6 -甲基囈 

吩并[2, 3-ο]<·#-4（5Η）-酮

0.066 0. 098 0.045 0.18 -

1277

9-（4-（1-胺基丁 -2-基）苯 

基）-8-甲氧基-6-甲基囈吩并 

[2, 3-c] °έ·4Κ-4（5Η）-酮鹽酸 

鹽

0.13 0. 28 0.14 0. 29 -

1278

9-（4-（1-胺基-2-甲基丙-2- 

基）-3-氟苯基）-8-幾基-6-甲 

基嚏吩并[2,3-c]

-4（5H）-酮鹽酸鹽

0.11 0. 26 0. 29 0.51 -

1280

9-（4-（1-胺基丙-2-基）-3-氯 

苯基）-8-殘基嗟吩并[2, 3-c] 

唆嚥^-4（511）-酮鹽酸鹽

0.45 2.6 0. 37 7 -

1283

9-（4-（1-胺基-3-甲基丁-2- 

基）-3-氟苯基）-8-甲氧基-6- 

甲基嚏吩并[2, 3-c]

- 4（5Η） -酮鹽酸鹽

0.25 0. 56 0. 56 0. 53 -

1285

8-每基-6-甲基-9-（4-（3-甲 

基T-（甲基胺基）丁-2-基）苯 

基）嗟吩并[2, 3-c] < < 

-4（5H）-酮

0.11 0.21 0. 23 0. 28 -

1286
9-（3-氟-4-（1-（甲基胺基）丙

-2-基）苯基）-8-甲氧基-6-甲
0. 093 0. 22 0. 095 0.22 -

s
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基囈吩并［2,3-c］ < <

-4(5H)-酮鹽酸鹽

1288

9-(4-(1-胺基-3- 甲基丁-2- 

基)-3-氟苯基)-8-幾基-6-甲 

基嗟吩并［2,3-c］

-4(5Η)-酮

0. 047 0. 074 0.11 •0.14 一

1290

9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基) 

苯基)-8-罐基-6-甲基唾吩并 

［2, 3-c］嚨·#-4(5Η)-酮鹽酸 

鹽

0. 025 0. 044 0. 021 0.096 一

1291

9-(4-(1-胺基丁-2-基)苯 

基)-8-Μ基-6-甲基藝吩并 

［2, 3-c］嗤啡-4(511)-酮鹽酸 

鹽

0. 026 0.029 0.022 0.11 -

1293

9-(3-氟-4-(1-(甲基胺基)丙 

-2-基)苯基)-8-罐基-6-甲基 

囈吩并［2, 3-c］ <·#-4(5Η)- 

酮

0. 032 0. 052 0.035 0.19 -

1294

9-(3-氟-4-(3-甲基-1-(甲基 

胺基)丁-2-基)苯基)-8-幾基 

-6-甲基囈吩并［2, 3-c］唾啡 

-4(5H)-酮

0. 085 0.18 0.078 0. 34 -

1297

9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基) 

苯基)-8-甲氧基-6-甲基囈吩 

并［2, 3-c］ <·4Κ-4(5Η)-酮鹽 

酸鹽

0. 26 0. 62 0.22 0. 52 一

1298

(R)-8-甲氧基-6-甲基 

-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2- 

基)苯基)瘗吩并［2,3-门唆 

■#-4(5H)-酮鹽酸鹽

0. 064 0.14 0. 068 0.16 一

1300
9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基) 

苯基)-8-超基嗟吩并［2, 3-c］
0.1 0.12 0. 077 0. 23 -

654



1503323

啡-4(5H)-酮鹽酸鹽

1302

8-超.基-6-甲基-9-(4-(哌噪

-3-基)苯基)囈吩并［2, 3-c］

°t*#-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.74 0. 83 0.97 1.5 -

1303

(S)-9-(4-(l-胺基丙-2- 

基)~3 -氟苯基)-8-翹基-6 -甲 

基囈吩并［2,3-c］ 啡

-4(5H)-酮

0. 081 0.13 0. 092 0.51

1304

(S)-9-(4-(l-胺基丙-2- 

基)-3-氟苯基)-8-起.基-6-甲 

基囈吩并［2,3-c］ <啡 

-4(5H)-酮氫澳酸鹽

- 0.12 0. 099 0.34 0. 074

1305

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-8-甲氧基-6-甲基嘍吩 

并［2, 3γ］°έ·#-4(5Η)-酮鹽 

酸鹽

0. 021 0.04 0.02 0.064

1306

(R)-8-幾基-6-甲基 

-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2- 

基)苯基)囈吩并［2,3-c］·! 

啡-4(5H)-酮鹽酸鹽

一 0. 035 0.02 0.073 0. 033

1307

(R)-8-軽基-6-甲基 

-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2- 

基)苯基)囈吩并［2, 3-c］唆 

<-4(5H)-酮氫涣酸鹽

0. 042 0. 085 0. 057 0.15 0. 073

1309

9-(4-(1-胺基丁-2-基)苯 

基)-8-幾基囈吩并［2, 3-c］唆 

■#-4(5H)-酮鹽酸鹽

0. 094 0. 066 0.065 0.21 -

1310

(S)-9-(4-(l-胺基丙-2- 

基)-3-氟苯基)-8-甲氧基-6- 

甲基嗟吩并［2, 3-c］ 嚥· 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.4 0.8 0.37 0.89 -

s
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1311

(R)-9-(4-(l-(二甲基胺基) 

丙-2-基)-3-氟苯基)-8-幾基 

-6-甲基囈吩并［2, 3-c］« 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0. 037 0. 07 0.045 0.11 一

1312

9-(4-(1-胺基丁 -2-基)苯 

基)-6-氯-8-輕基囈吩并 

［2, 3-c］ 啡-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0. 058 0. 076 0.054 0.23 -

1315

(R)-9-(3-氟-4-(1-(甲基胺 

基)丙-2-基)苯基)-8- Μ基 

-6-甲基藝吩并［2, 3-c］嗥嚇 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.024 0. 041 0.034 0.1 -

1316

(R)-9-(3-氟-4-(1-(甲基胺 

基)丙-2-基)苯基)-8-甲氧基 

-6-甲基囉吩并［2, 3-c］唆啡 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0. 083 0.16 0. 086 0. 23 一

1317

(R)_9_(4-(l-胺基丙-2- 

基)-3-氟苯基)-8-甲氧基-6- 

甲基嗟吩并［2, 3-c］ ＜ 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.036 0. 072 0. 042 0.1 -

1318

(R)-9~(4-(l-胺基丙 -2- 

基)-3 -氟苯基)-8-超基-6 -甲 

基囈吩并［2,3-c］唆＜ 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0. 0084 0. 015 0.015 0.063 一

1319

(R)~9-(4-(1- 胺基丙 -2- 

基)-氟苯基)-8-翹基-6 -甲 

基囈吩并［2,3-c］唆＜ 

-4(5H)-酮氫湧酸鹽

一 0.016 0.014 0. 054 0.014

1321

9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基) 

苯基)-6-氯-8-甲氧基嗟吩并 

［2, 3-c］ °t^-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

1 2.2 0.8 2 -
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1324

(R)-9-(4-(l-(二甲基胺基) 

丙-2-基)苯基)-8-翹基-6 -甲 

基嗟吩并［2,3-c］唆< 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0. 03 0. 066 0. 024 0.069 一

1330

9-(4-(2-胺基丙-2-基)苯 

基)-8-幾基-6-甲基嗟吩并 

［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0.19 0.43 0.18 0. 76 -

1340

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-8-起.基-2, 6-二甲基嗟 

吩并［2, 3-c］ ·#-4(5Η)-酮

鹽酸鹽

0.17 0.25 0.19 0. 65 -■

1341

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-8-甲氧基-2, 6-二甲基 

嗟吩并［2, 3-c］瘦·#-4(5Η)- 

酮鹽酸鹽

0. 86 0. 98 0. 57 0. 88 -

1347

(R)-6-氯-9-(4-(1-(二甲基 

胺基)丙-2-基)苯基)-8-幾基 

嗟吩并［2, 3弋］墜啡-4(511)- 

酮鹽酸鹽

0.11 0.26 0.1 0.26 -

1352

(R)-9-(4-(l-胺基丁-2-基) 

苯基)-8-遞基-6-甲基嗟吩并 

［2, 3-c］ °t<-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0.071 0.099 0. 055 0.34 -

1353

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-2-氯-8-幾基-6-甲基 

囈吩并［2, 3-c］ Ί啡-4(5H)- 

酮鹽酸鹽

0.079 0. 087 0. 045 0.11 -

1354

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-2-氯-8-甲氧基-6-甲 

基囈吩并［2,3-c］ <

-4(5H)-酮鹽酸鹽

0.29 0. 53 0.15 0. 23
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1364

8-務基-6-甲基-9-(4-(2-(甲 

基胺基)乙基)苯基)囈吩并 

［2, 3-c］ 嘛·-4(5H)-酮鹽酸 

鹽

0. 26 0.3 0. 27 0. 66 -

7

•

•

■

•

1372

9-(4-(1-((二甲基胺基)甲 

基)環丁基)苯基)-8-務基-6- 

甲基囈吩并［2, 3-c］ < < 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

一 0. 084 0. 035 0.1 0.075

1375

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-2-氟-8-甲氧基-6-甲 

基嚏吩并［2,3-c］噪 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

一 0.42 0.16 0.37 0. 35

1379

(R)-9-(4-(l-(乙基(甲基)胺 

基)丙-2-基)苯基)-8~ Μ基 

-6-甲基嗟吩并［2, 3-(?］磴># 

-4(5Η)-酮鹽酸鹽

- 0. 28 0.11 0.31 0. 22

1380

(R)-8-矮基-6-甲基 

-9-(4-(1-(甲基胺基)Τ-2- 

基)苯基)囈吩并［2, 3-c］唾·# 

-4(5H)-酮鹽酸鹽

- 0. 24 0.096 0.37 0.19

1383

(R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基) 

苯基)-2-氟-8-翹基-6-甲基 

嚏吩并［2, 3-c］<^-4(5H)- 

酮鹽酸鹽

- 0. 057 0.029 0.1 0.048

1391

9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基) 

苯基)-6-澳-8-甲氧基囉吩并 

［2, 3-c］唆·#-4(5Η)-酮鹽酸 

鹽

一 1.2 0. 67 1.4 0.99

1399

(S)-9-(4-(l-(二甲基胺基) 

丙-2-基)-3-氟苯基)-8-幾基 

-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］ <

- 4(5H) -酮鹽酸鹽

一 0. 45 0.18 0.47 0.3
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1400

9-（4-（（2-胺基乙基）（甲基） 

胺基）苯基）-8-幾基-6-甲基· 

囈吩并[2, 3-c] °#·#-4（5Η）- 

酮鹽酸鹽

一

1

1.4 0.9 2.8 1.1

1401

9-（4-（1-（胺基甲基）環丙基） 

苯基）-6-漠-8-幾基囈吩并 

[2, 3-c] °t<-4（5H）-®l 鹽酸 

鹽

一 0.4 0.3 1.2 0. 34

1419

2-（4-（8-幾基-6-甲基-4-側 

氧基-4, 5-二氫囈吩并 

[2, 3-c] ^<-9-基）苯基）丙 

烷-1 -磺醯胺

- 一 0. 72 6.4 0.28

表中的">100"代表高於100 micro Μ °

[產業利用性]

本發明提供具有ΡΒΚ抑制作用的新穎三環化合物。本

發明的化合物可用在抑制ΡΒΚ的醫藥組合物。此種醫藥組

合物適於治療或預防癌症。

【圖式簡單說明】

無

【主要元件符號說明】 

無
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發明專利說明書
（本說明書格式'順序，請勿任意更動·※記號部分請 

探申請案號：［。。| |。55尸

※申請日： （“·· 3·诃※存。分類：

一、發明名稱：（中文/英文）

5 717°% (2006. 01)

勿填寫）

A 61 匕％13&
(2006. 01

(2006. Οχ

(2006.01

三環化合物以及含此化合物之PBK抑.制劑/Tri eye 1 i c 

compounds and PBK Inhibitors Containing the Same

二、中文發明摘要：

本發明提供式I之三環化合物。此化合物為 PBK抑制
B

『L 
Ηβ 相 

κ
 

Β
 

ρ
 療 治 於 用 有 劑 病 疾

一

疔

• 三、英文發明摘要：

Tricyclic compounds of formu1 a I are provided. These 

compounds are PBK inhibitors, and are useful for the 

treatment of PBK related diseases, including cancer.

R； r3

ο R5 Formu1 a I
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四、指定代表圖：

（一） 本案指定代表圖為：無

（二） 本代表圖之元件符號簡單說明：無

五、本案若有化學式時，請揭示最能顯示發明特徵的化學式 ：

2
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嚏吩并［2, 3-c］嗥啡-4(5H) -酮； 

(101): 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-建基-2-(N-嗎啡基甲

基)11塞吩并[2, 3-c ] < -4(5H)-酮;

(102): 9-(1H-苯并［d］咪□坐-5-基)-8-懇基嗟吩并 

[2, 3-c]唾·#-4(5Η)-酮；

(103): 9-(4-(二氟甲基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并[2, 3-c]

唾嘛-4(5H)-酮；

(104): 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-甲氧基-2-(N-嗎咻基

甲基)"塞吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

瘦啡-4(5H)-酮;

(105): 8-每基-9-(4-(2-(哌口定- I-基)乙基胺基)苯基)

©塞吩并 [2, 3-c] -4(5H)-酮；

(106): 8-每基- 9-(4-(哌哄-1-基)苯基)嚏吩并［2, 3-c］

酮；

(107): 8-甲氧基-2, 3-二氫-1H-環戊［c］瘦啡-4(5H)-

哇啡-9-基)苯并[d]^^-2(3H)-酮;

(108): 8-每基-2, 3-二氫-1Η-環戊［c］嗟麻-4(5Η)-酮；

(109): 5-C8-M基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

氫嗟吩并［2,3-门唾啡-9-基)benzyl胺基)乙基)哌啖:

(110)： 第三丁基 4-(2-(4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二

-1 -竣酸酯;

(111)： 8-甲氧基-9-(4-(哌哄-1-基)苯基)嚏吩并

［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(112): 8-幾基-9-(4-(4-(甲基磺醯基)哌哄-1-基)苯基)

62
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(125): N-(2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并 

［2,3-c］唾啡-9-基)苯基)乙基)乙醯胺；

(126): N-(2-胺基乙基)-4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二

氫囈吩并［2, 3-c］唾麻-9 -基)苯甲醯胺； 

(127): N-(2-胺基乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-

二氫嗟吩并［2, 3-c］噬啡-9-基)苯甲醯胺； 

(128): N-(2-(4-(8-罐 基-4-側 氧基-4, 5-二氫 噬吩并

［2, 3-0^^-9-基)苯基)乙基)乙醯胺；

(129): 4-(8-罐基-4-側氧基-2, 3, 4, 5-四氫-1Η-環戊［c］ 

<-#-9-基)苯磺醯胺；

(130) : 8-翹基-9-(4-(4-甲基哌口井-1-炭基)苯基)嗟吩

并［2, 3-c］嗤'4(5H)-酮；

(131) : 8-甲氧基-9-(4-(4-甲基哌口井-1-炭基)苯基)囈

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(132) : 8-幾基-9-(4-((4-甲基哌啡-1-基)甲基)苯基)

□塞吩并［2, 3-c］磴啡-4(5H)-酮；

(133) : 8-甲氧基-9-(4-((4-甲基哌阱-1-基)甲基)苯基)

17塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(134) :(E) - 9 -(3-(二乙基胺基)丙-1-烯基)-8 -甲氧基

嗟吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(135) :(E)-9-(3-(4-(胺基甲基)哌朕-1-基)丙-1-烯

基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唆嘛-4(5日)-酮；

(136) :(E)-9-(3 -(2 -(二乙基胺基)乙基胺基)丙-1-烯

基)-8- 幾基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；
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(137) : N-(4-(8-翹基-4-側氧基-2, 3, 4, 5-四氫-1Η-環

戊［。］痊啡-9 -基)苯基)甲烷磺醯胺;

(138) : 9-(2-(二甲基胺基)喀除-5 -基)-8-超基嗟吩并

［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

氫囈吩并［2,3-c］瘦嘛-9-基)节基)哌噪-4-基)甲基胺 

基甲酸酯；

、 (139): 第三丁基(1-(4-(8-甲氧基-側氧基-4, 5-二

(140) : 8-罐基-9-(4-(4-甲基哌哄-1-基)苯基)嚏吩并 

［2, 3-c］°t 嘛-4(5H)-酮；

(141) : 8-甲氧基-9-(4-(4-甲基哌哄-1-基)苯基)嗟吩 

并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮;

(142) : 8-甲氧基-9-(1-(甲基磺醯基)-1, 2, 3, 6-四氫毗

唳-4-基)0塞吩并 2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(143) : (E)-9-(3-(二 乙基胺基)丙-1-烯基)-8-務基囈

吩并［2, 3-c ］ ■# - 4(5H)-酮；

(144) : 9-(3-(4-(胺基甲基)哌唳-1-基)丙基)-8-甲氧 

基11 塞吩并［2, 3-c］喳嘛-4(5H)-酮；

(145) : 9 -(4-(3 -(2-(二乙基胺基)乙基胺基)丙氧基)苯

基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

C146): 9-(4-(3-(二乙基胺基)丙氧基)苯基)-8-甲氧基

嚏吩并［2, 3-c］唾啡- 4(5H)-酮；

(147): 9-(4-(3-(2-(二乙基胺基)乙基胺基)丙氧基)苯 

基)-8-幾·基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

C148):(E)-9-(3-(4-(胺基甲基)哌唳-1-基)丙-1-烯
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苯基)噬吩并[2, 3-c ] -4( 5H)-酮;

(161): 9-(3-(2-(二乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-甲氧基

嚏吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(162): 9-(3-(3-(二乙基胺基)丙氧基)苯基)-8-甲氧基

嗟吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮； 

(163): 9-(4-(2 -(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧基囈

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(164) : 9-(4-((二甲基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基嚏吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮;

(165) : 9-(4-((二甲基胺基)甲基)苯基)-8-^基嗟吩并 

［2, 3-c］嗟咻-4(5H)-酮;

(166): 9-(3-(2-(二乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-翹基囈

吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

(167) : 8-罐基-9-(3-(2-(4-甲基哌哄-1 -基)乙氧基)苯

基)0塞吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

(168) : N-乙基-N-(2-(4-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二

氫嚏吩并［2, 3-c］ -9-基)苯氧基)乙基)甲烷磺醯

胺；

(169): 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8-甲氧基囈吩并

[2,3-c]啡-4(5H)-酮；

(170): 2 -(3 -(8-超.基- 4 -側氧基-4,5-二氫嗟吩并

,3 - c］磴嘛-9-基)苯基)乙睛；

(171)： 2-(3-(8-甲 氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并
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［2, 3 - c］唾啡-9-基)苯基)乙睛;

(172): 9-(1 -(2 -(二甲基胺基)乙基)-1, 2, 3, 6-四 氫毗

呢 -4-基)-8 -幾基 ©塞吩并[2, 3-c] ■# -4(5H)-酮;

(173) : N-(2-(4-(8-痙 基-4-側氧基-4, 5-二氫 囈吩并

［2, 3 - c］磴啡-9 -基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(174) : 9-(1-(2-(二乙基胺基)乙基)-1, 2, 3, 6-四氫毗

噪-4-基)-8-每基 11塞吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(175) : 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8-M基囈吩并［2, 3-c］

唾啡- 4(5H)-酮；

(176):  9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8-翹基囈吩并［2, 3-c］

# -4(5Η)-酮；

(177) : Ν-(2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3 - c］唾啡- 9 -基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(178) : N-(2-(3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］唾啡-9 -基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(179) : N-(2-胺基乙基)-4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二 

氫嗟吩并［2, 3-c］嗤啡-9-基)苯磺醯胺；

(180) : 8-罐基-9-(1, 2, 3, 6 -四氫毗噪 -4- 基)-2, 3 -二氫

-1H-環戊［c］°t*#-4(5H)-酮；

(181) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8- 基

-2, 3-二氫-1H-環戊［c］磴啡-4(5H)-酮；

(182) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧基

-2, 3-二氫-1Η-環戊［门唾啡-4(511)-酮；

(183) : 9-(4-((二乙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基囈吩
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[2,3-c]< -4(5H)-酮;

(208) : 8-甲氧基-9-(5-甲氧基。比噪-3-基)-2, 3-二氫 

- 1H-環戊酮；

(209): 9-(4-(3-胺基毗咯-1-基磺醯基)苯基)-8-短

基嚏吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(210) : N-(2-澳乙基)-4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫

囈吩并［2, 3-c］嚨咻-9-基)苯磺醯胺；

(211) : 9-(4-((二異丙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基囈

吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(212) : Ν-(4-(8-怒 基-4-側 氧基-4, 5-二氫 嗟 吩 并 

［2, 3-c］嚨啡-9 -基)节基)甲烷磺醯胺；

(213): 9-(4-((異丙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基嗟吩

并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(214) : 2-(二甲基胺基)-Ν-(3-(8-Μ 基-4-側氧基-4, 5-

二氫。塞吩并［2,3-c］唆嘛-9-基)苯基)乙烷磺醯胺；

(215) : 2-胺基-Ν-(3-(8-Μ基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

并［2, 3-c ］ ~9-基)苯基)乙烷磺醯胺；

(216): 8-甲氧基-9-(4-(1-(毗咯噪-1 -基)乙基)苯基)

囈吩并 [2, 3-c] °έ -4(5H)-酮；

(217): 9-(4-胺基-3-翹基苯基)-8-錢基囈吩并［2, 3-c］

唆嘛-4(5H) -酮；

(218) : N-(2-甲氧基-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫

11 塞吩并［2, 3-c］唾啡-9 -基)苯基)甲烷磺醯胺；

(219) : 9-(3, 5-二氟-4-徑基苯基)-8-甲氧基瘗吩并
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(291) : 9-(4-乙醯基苯基)-8-甲与t·也哎吵并［叮3-门唾 

啡-4(5町-酮；

(292) : 2-氟-N-(2-m基乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唆啡-9 -基)苯甲醯胺；

(293) : 4-(8-痙基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

<<-9-基)-N-C2-M基 乙基)苯甲醯胺；

(294) : 1, 1- 二乙基 - 3 -(4 -(8- 每基-4-側氧基 -4, 5- 二氫

囈吩并［2, 3-c］隆啡-9-基)节基)腺；

(295) : N-(2-瘵基乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-

二氫嗟吩并［2, 3-c］磴啡-9-基)苯甲醯胺；

(296) : 9-(4-乙醯基苯基)-8-幾基嚏吩并［2, 3-c］<

-4(5H)-酮；

(297) : N-(2-澳乙基)-2-氟-4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5- 

二氫囈吩并［2, 3-c］磴啡-9 -基)苯磺醯胺；

(298) : 9-(3-(3-(二甲基胺基)哌噪-1-基)丙基)-8-M

基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(299) : N-(2-氟-4-(8-每基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2,3-c］瘦啡-9 -基)苯乙基)甲烷磺醯胺；

(300) : 9-(3-氟-4-(2-(甲基磺醯胺基)乙基)苯基)-4- 

側氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］隆-8-基甲烷磺酸 

酯；

(301) : (R)-N-(l-(4-(8-翹基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩 

并［2,3-c］嗤啡-9 -基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(302) : (R)-9-(4-(1-(甲基磺醯胺基)乙基)苯基)-4-側

-Ί 8
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(105):

（j乡砂月叫修正替換頁

8-痙基-9-（4-（2-（哌呢-1-基）乙基胺基）苯基）

口塞吩并 [2, 3-c 5H)-酮；

(106): 8-起.基- 9-（4-（哌啡-1-基）苯基）口塞吩并［2, 3-c］

唆麻-4(5H)-酮;

(107): 8-甲氧基-2, 3-二氫-1H-環戊［c］唾啡-4（5町-

酮；

唆麻-9-基）苯并［d］曙哇-2（3H）-酮

(108): 8-罐基-2, 3 -二氫-1H-環戊［c］唾嘛-4（5H） -酮；

(109)： 5 - ( 8 - Μ基-4-側氧基-4, 5-二氫口塞吩并[2, 3-c ]

氫嚏吩并［2, 3-c］<-#-9-基）节基胺基）乙基）哌除-1 -

(110): 第三丁基 4-（2-（4-（8-铿基-4-側氧基-4, 5-二

竣酸酯；

(111)： 8-甲氧基-9-（4-（哌哄-1 -基）苯基）嗟吩并

[2, 3-c ] < -4(5H)-酮;

(112): 8-短基-9-（4-（4-（甲基磺醯基）哌哄-1-基）苯基）

嗟吩并 [2, 3-c]瘦啡-4(511)-酮；

(113): 8-每基-9-（4-（（哌唳-3-基胺基）甲基）苯基）嗟

吩并［2, 3-c ］ <<-4（5H）-酮；

（114） : N-（2-（二甲基胺基）乙基）-4-（8-M基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嚨啡-9 -基）苯甲醯胺；

（115） : 9-（4-（3-（二甲基胺基）丙氧基）苯基）-8-甲氧基

囈吩并［2, 3-c］°t^-4（5H）-酮；

（116） : 8-甲氧基-9 - （1 ~ （哌唳-4 -基）- ΙΗ-υ比口坐-4 -基）嗟

吩并［2, 3-c ］ -4 （ 5H）-酮;
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(117) : 8-輕基一9-(1-(哌噪-4 -基丿-ΐΗ"比哇- 4-基)嗟吩

并［2, 3-c］哇啡-4(5Η)-酮;

(118) : 8-甲氧基囉。坐并4, 5 - c］墜啡-4(5Η)-酮； 

(119): 2-((4-(胺基甲基)哌除-1 -基)甲基)-8-M基嗟

吩并［2, 3-c］瘦·#-4(5Η)-酮;

(120) : N-(2-(二甲基胺基)乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧 

基-4,5-二氫囈吩并［2, 3-c］<*#-9-基)苯甲醯胺；

(121) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-翹基-2,3-二氫-1H- 

環戊2］墜啡-4(511)-酮；

(122) :(E)- 丁基 3-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩 

并［2, 3 - c］唆啡- 9 -基)丙烯酸酯；

(123) : 8-甲氧基-9-C1H-毗咯并［2, 3-b］毗噪-15-基)囈

吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(124) : 8 - 每基 - 9 -(1H-毗咯并［2, 3 - b］11 比噪 -15 - 基)17塞吩 

并［2, 3-c］唾■#-4(5H)-酮；

(125) : N-(2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］磴啡-9 -基)苯基)乙基)乙醯胺；

(126) : N-(2-胺基乙基)-4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二

氫嗟吩并［2, 3-c ］ -9-基)苯甲醯胺；

(127) : N - ( 2 -胺基乙基)-4-(8 -甲氧基-4 -側氧基-4, 5- 

二氫囈吩并［2,3-c］唆啡-9-基)苯甲醯胺；

(128) : N-(2-(4-(8-輕 基-4-側氧基-4, 5-二氫 囈吩并

［2, 3-01^^-9-基)苯基)乙基)乙醯胺；

(129) : 4-(8-翹基-4-側氧基- 2, 3, 4, 5-四氫-1H-環戊［c］
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睦咻-9-基)采磺醯胺；

(130)： 8-罐基- 9-(4-(4-甲基哌哄-1-譏基)苯基)嗟吩

并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(131) : 8-甲氧基-9-(4-(4 -甲基哌哄-1-M基)苯基)。塞

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(132) : 8-務基-9-(4-((4-甲基哌啡-1-基)甲基)苯基)

11塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(133) : 8-甲氧基-9-(4-((4-甲基哌哄-1-基)甲基)苯基)

嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(134) :(E)-9-(3 -(二乙基胺基)丙-1-烯基)-8-甲氧基

口塞吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H) -酮；

(135) : (E)-9-(3-(4-(胺基 甲 基)哌陀-1-基)丙-1-烯

基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(136) :(E)- 9-(3-(2 -(二乙基胺基)乙基胺基)丙-1-烯

基)-8-翹基11塞吩并[2, 3-c]磴嘛-4(5H) -酮；

(137): N-(4-(8-短基-4-側氧基-2, 3, 4, 5-四氫-1H-環

戊［c］哼啡-9-基)苯基)甲烷磺醯胺；

(138): 9-(2-(二甲基胺基)囉碇-5 -基)-8-超基囈吩并

[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

(139):第三丁基(1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二

氫嚏吩并［2, 3-c］唾咻-9-基)节基)哌唳-4-基)甲基胺

基甲酸酯；

(140): 8-務基-9-(4-(4-甲基哌哄-1-基)苯基)囈吩并

［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；
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(165): 9-(4-((二甲基胺基)甲基)苯基)-8-^基嗟吩并 

［2, 3 - c］唾啡-4(5H)-酮；

(166) : 9 -(3 -(2 -(二乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-幾基嗟

吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(167) : 8-免基-9-(3-(2-(4-甲基哌阱-1-基)乙氧基)苯

基)嗟吩并［2, 3 - c］唾麻-4(5H)-酮； 

(168): N-乙基-N-(2-(4-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二 

氫嚏吩并［2,3-c］嗖啡-9-基)苯氧基)乙基)甲烷磺醯 

胺；

(169): 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并

［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(170) : 2-(3-(8- Μ 基-4- 側氧基-4, 5-二氫 < 吩并

［2, 3-c］唆啡-9-基)苯基)乙睛;

(171) : 2-(3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］嗟啡-9 -基)苯基)乙睛；

(172) : 9-(1-(2-(二甲基胺基)乙基)-1, 2, 3, 6 -四氫毗 

唳-4-基)-8-幾基囈吩并［2, 3 - c］哇啡-4(5H)-酮；

(173) : Ν-(2(4-(8-Μ 基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2,3-c］唆咻-9-基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(174) : 9-(1-(2-(二乙基胺基)乙基)-1, 2, 3, 6-四氫毗 

呢-4 -基)- 8-短基0塞吩并［2, 3 - c］隆啡-4(5H) -酮；

(175) : 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8-痙基嗟吩并［2, 3-c］ 

哇·#-4(5Η)-酮；
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(176) : 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8-殘基嗟吩并［2, 3-c］ 

唾啡-4(5H)-酮；

(177) : N-(2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2,3-c］隆嘛-9 -基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(178) : N-(2-(3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并

［2, 3-c］唆啡-9 -基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺;

(179) : N-(2-胺基乙基)-4-C8-M 基-4-側氧基- 4, 5-二 

氫囈吩并［2, 3-c］＜-#-9-基)苯磺醯胺；

(180) : 8- 懇基 - 9-(1, 2, 3, 6- 四氫毗唳-4 - 基)-2, 3- 二氫

-1H-環戊［c］唾麻-4(5H)-酮；

(181) : 9-(4 -(1 -(二甲基胺基)乙基)苯基)-8 - Μ基

-2, 3-二氫-1Η-環戊［c］＜＜-4(5H)-酮；

(182) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧基

-2, 3-二氫-1H-環戊［c］哇啡-4(5H)-酮；

(183) : 9-(4-((二乙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基囈吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(184) : 9-(4-((二乙基胺基)甲基)苯基)-8-痙基嚏吩并

［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(185) : 9-(3-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)_ 8 - Μ基囈吩

并［2, 3 - c］嚨嚇-4(5Η)-酮；

(186) : 9-(3-(2 -胺基乙基)苯基)~8-短基嚏吩并［2, 3 - c ］ 

哇啡-4(5H)-酮；

(187) : 8-罐基-9-(4-((甲基胺基)甲基)苯基)囈吩并

［2, 3-c］＜*#-4(5H)-酮；
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(212)：

涉兮朋修正替換頁·

N-(4-(8-翹基-4-側氧基-4, 5- "Ξ- Si嗟吩"并

［2, 3-c］嗥啡-9-基)节基)甲烷磺醯胺；

(213): 9-(4-((異丙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基嗟吩

并[2, 3-c] -4(5H)-酮;

(214): 2-(二甲基胺基)-N-(3-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-

二氫嚏吩并［2, 3-c］磴啡-9-基)苯基)乙烷磺醯胺； 

(215): 2-胺基-N-(3-(8-M基-4-側氧基-4, 5-二氫瘗吩

并［2, 3-。］唾啡-9-基)苯基)乙烷磺醯胺；

(216): 8-甲氧基-9-(4-(1-(。比咯噪-1-基)乙基)苯基)

嚏吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(217): 9-(4-胺基-3-翹基苯基)-8-超基嗟吩并［2, 3-c］

唆麻-4(5H)-酮;

(218): N-(2-甲氧基-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫

囈吩并 ［2, 3-c］哇啡-9 -基)苯基)甲烷磺醯胺；

(219): 9-(3, 5-二氟-4-幾基苯基)-8-甲氧基嗟吩并

［2, 3-c ］ ^^-4(511)-酮；

(220) : N-C2-M基-4-(8-翹 基-4-側 氧基-4, 5-二 氫嗟吩 

并［2, 3-c］嚨啡-9-基)苯基)甲烷磺醯胺；

(221) : 9-(4-((4-(胺基甲基)哌唳-1-基)甲基)-3-氟苯

基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(222): 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-6-氟-8-甲 

氧基囈吩并［2, 3-c］唾啡-4(5町-酮；

(223): 9-(3, 5- X-氟-4-每基苯基)-8- 基嗟吩并

[2, 3-c]唆啡-4(5H)-酮;
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\汕砂%修正替顱
苯基)嚏吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；---------------」

(284) : 9-(3-(3-(二甲基胺基)毗咯唳-1 -基)丙基)-8-

幾基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(285) : 9-(1-(2-胺基 乙基)-1H-毗哇-4-基)-8-甲氧基

囈吩并［2, 3-c ］唆啡-4( 5H)-酮；

(286) : 9-(3-氯-4-((二乙基胺基)甲基)苯基)-8-M基

囈吩并［2, 3-c ］ ^^-4(511)-酮；

(287) : 4-(7-氟-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］唾啡-9 -基)- N-(2-短基乙基)苯磺醯胺；

(288) : 9-(3-乙醯基苯基)-8-甲氧基。塞吩并［2, 3-c］

-4(5H)-酮；

(289) : 2-氟-4 -(8-趣.基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］磴啡-9 -基)-N-(2-短基乙基)苯甲醯胺；

(290 ): 3-(4-(8- Μ 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3 - c］嗟啡-9-基)苯基)丙睛;

(291) : 9-(4-乙醯基苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唾 

啡-4(5H)-酮；

(292) : 2-氟-N-(2-瘵基乙基)-4-(8-甲 氧基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唾啡-9-基)苯甲醯胺；

(293) : 4-(8-務基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

墜啡-9 -基)-N-(2-幾基乙基)苯甲醯胺；

(294) : 1, 1-二乙基-3-(4-(8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫

囈吩并［2, 3-c］哇嘛-9 -基)节基)腺；

(295) : N-(2-超 基乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-
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106

ο

8- M 基 -9-（4-（哌 口井 -1- 
基）

苯基）口塞吩并［2, 3-c］

4（5H）-酮
f

107

J

ο

8-甲氧基-2, 3-二氫
-1H-環
戊［c ］唆'# -4(5H)-酮

108

OH

0

8-痙基-2, 3-二氫 - 1H- 
環
戊［c］嚨啡-4(5H)-酮

109

ο

5-（8- 基- 4 -狽》氧基

-4, 5 -二氫
囈吩并［2,3-c］1^1#-9- 
基）苯并
心］曙哇-2（3H） -酮

110

ΗΝ-------- <

oz

第三丁基 4-（2-（4 -（8- 
幾基-4-側 氧基-4, 5- 
二氫嚏吩并［2,3-c］°t 
<44- _η_ χ λ 
节基胺土基）乙基）哌唳-

1 -竣酸酯

111

°」

ο

8-甲氧基-9-（4-（哌 

哄-1-基）
苯基）囈吩并［2, 3-c］嗟

4（5Η）-酮

-188
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123

0

8-甲氧基-9-（1Η-。比咯 
并［2,3-b］
毗唳- 5-基）嗟吩并 
［2, 3-c］唆啡-

4（5H）-酮

124

0

8 -趣.基-9-(1Η-毗咯并 
[2,3-b]
毗唳-5-基)囈吩并 

[2, 3-c] 啡-
4(5H)-酮

125

0

N-（2-（4-（8- 甲氧基 -4- 
側氧基- 4, 5 -二氫囈吩 
并［2, 3-c］唾啡-9-基） 
苯基）乙基）

乙醯胺

126

9. HO

ο

N-（2-胺基乙基）-4-（8- 
起.基- 4 -
側氧基-4, 5 -二氫囈吩 
并［2, 3-c ］唆啡-9-基） 
苯甲醯胺

127

—λο^)

* 

ο

N-（2-胺基乙基）-4-（8- 
甲氧基-4 -
側氧基-4, 5-二氫囈吩 

并［2, 3-c］ < -9-基）
苯申醯胺

128

HO

°吿

0

N-（2-（4-（8-超基 -4-側 
氧基-4, 5-二氫嚏吩并 
［2, 3-c］ < < -9-基）苯 
基）乙基）乙醯胺

191
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135

ο

(E)-9-(3-(4-(胺基甲 
基)哌 ^-1-基)丙-1-烯 

基)-8-甲氧基嚏吩并 
［2, 3-c］嚨嘛-4(5H)-酮

136

HO

ο

(E ) - 9 -( 3 -( 2 -(二乙基 
胺基)乙基

胺基)丙-1-烯基)-8-短

< 吩并[2,3-c] < 
-4(5H)-酮

137

ο

ΗΟ

ο

N-(4-(8-翹 基-4-側 氧 
基 -2, 3, 4, 5- 四 
氫-1H-環戊［c］哇啡- 
9-基)苯基)甲烷磺醯胺

138

0

9-(2-(二甲基胺基)囉 
唳-5-基)-8-痙基 < 吩 
并［2, 3-c ］唆麻-
4(5H)-酮

139

一」

X 0
第三丁基 (1-(4-(8 -甲 
氧基-4-側氧基-4, 5-二 
氫嗟吩并［2,3-c］嚨咻 

-9-基)
节基)哌唳-4 -基)甲基 
胺基甲酸酯

140

、。工

ο

8-每基-9-(4-(4-甲基 

哌阱-1-基)苯基)嚏吩 
并［2, 3-c ］唆咻- 
4(5H)-酮

193
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165

1

0

9-（4-（（二甲基胺基）甲 

基）苯基）-8-幾基囈吩 
并［2, 3-c ］唾啡- 
4（5H）-酮

166

HO

0

9-（3-（2-（二乙基胺基） 

乙氧基）苯基）-8 - Μ基 
嗟吩并［2, 3-c］ < ■# - 
4（5Η）-酮

167

HO

w

0

8-魏基-9-（3-（2-（4-甲 
基哌口井-1-基）乙氧基） 

苯基）嗟吩并［2, 3-c］ 
唾嚇-4（5H）-酮

168

0

N—乙基—N—（2 —（4 —（8- 甲 
氧基-4-側氧基-4, 5-二 
氫囈吩并［2,3-c］°t·# 
- 9-基）苯氧基） 
乙基）甲烷磺醯胺

169

/

cQ

ο

9-（4-（2-胺基乙基）苯 

基）-8-
甲氧基囈吩并［2, 3-c］ 
唆啡-
4（5H）-酮

170

*

0

2-（3-（8-務.基-4-側 氧 
基-4, 5-二氫
囈吩并［2, 3-0 1^^-9- 
基）苯基）

乙睛

198
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171

0

2-（3-（8-甲氧基-4-側 
氧基-4, 5-二氫 
嚏吩并［2, 3-c ］ -9-
基）苯基）

乙睛

172

HO

0

9-（1-（2-（^甲基胺基） 
乙基）-1, 2, 3, 6-四氫口比 
吹-4-基）-8-幾基
嚏吩并［2,3-c］ 啡
-4（5H）-酮

173

0

N-（2-（4-（8-M 基-4-側 
氧基-4, 5-二氫嗟吩并 
［2, 3-c］嗟啡-9-基）苯 
基）乙基）

甲烷磺醯胺

174

ΗΟ

0

9-（1 -（2 -（二乙基胺基） 
乙基）-1, 2, 3, 6-四氫13比 
唳-4-基）-8-遞基
□塞吩并［2,3-c］
-4（5H）-酮

175

ΗΟ

Ογ 

ο

9-（4-（2 -胺基乙基）苯 
基）-8-
超基©塞吩并［2,3-c］°t

—
4（5Η）-酮

176

HO

Ογ

入· HCl

9-（4-（2 -胺基乙基）苯 

基）-8 -
短基口塞吩并［2, 3-c］唾

4（5H）-酮鹽酸鹽

199
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177

0

N-（2-（4-（8-甲 氧基-4- 
側氧基- 4, 5 -二氫囈吩 
并［2, 3-c ］ 啡-9-基） 
苯基）乙基）

甲烷磺醯胺

178

0

N-（2-（3-（8-甲氧基-4- 
側氧址-4, 5 -二氫瘗吩 

并［2, 3-c ］ < 啡 - 9-基） 
苯基）乙基）

甲烷磺醯胺

179

7

0 ・ HC1

N-（2-胺基乙基）-4-（8- 
短基- 4 -
側氧基- 4, 5 -二氫11 塞吩 
并［2, 3-c］ < ■# -9-基） 
苯磺醯胺鹽酸鹽

180

UN” \| OH

8 - HCl

8~ 務.基 -9-（1, 2, 3, 6- 四 
氫
口比口定- 4-基）-2, 3-二氫 
-1H-環
戊酮鹽 

酸鹽

181

T ・ HCl

9-（4-（1 -（二甲基胺基） 

乙基）苯基）-8- Μ基 
-2, 3-二氫-1H-環 
戊［c］嚨啡-4（5Η）-酮鹽 
酸鹽

182

o

9-（4-（2-（^甲基胺基） 
乙基）苯基）-8-甲氧基 

-2, 3- 二氫-1H -環 
戊［c］唆啡-4（5H）-酮

「200
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210

0

N-（2-,臭乙基）-4-（8-短 
基- 4 -
側氧基-4, 5-二氫0塞吩 
并[2, 3-c]嚨嘛-9-基） 
苯磺醯胺

211

Ϊ · HC1

9-（4-（（二異丙基胺基） 
甲基）

苯基）-8-甲氧基嗟吩并 
[2, 3-c]
<嚥-4（5H）-酮鹽酸鹽

212

0

N~（4_（8~ Μ 基-4-側 氧 
基-4, 5-二氫0塞吩并 
[2, 3-c]唾啡-9-基）节 
基）甲烷 

磺醯胺

213

Ϊ · HC1

9-（4-（（異丙基胺基）甲 

基）苯基）-8-甲氧基嗟 
吩并[2, 3-c] < ■# - 
4（5H）-酮鹽酸鹽

214

。八「

5 ・ HC1

2-（ 二 甲 基 胺

基）-N_（3-（8_ 軽基 -4- 
側氧基-4, 5-二氫藝吩 

并[2, 3-c]
哼啡-9 -基）苯基）乙烷 
磺醯胺鹽酸鹽

206
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289

0

2 _ 氟 _ 4 - （8 - Μ 基-4-側 
氧基-4, 5-
二氫口塞吩并［2, 3-c］唆 
啡-9-基）-
N-（2-翹基乙基）苯甲醯 

胺

290

HO

ο

3-（4-（8-鏗 基-4-側 氧 
基-4, 5-二氫
11 塞吩并［2, 3-c ］ < -9-
基）苯基）

丙精

291

Ο /

W)

0

9-（4-乙醯基苯基）-8- 
甲氧基囈吩并
［2, 3-c］唾啡-4（511）- 酮

292
Ογ

0

2-氟-N-（2-軽基乙 
基）-4-（8-
甲氧基-4-側 氧基-4, 5- 
二氫嚏吩并"，3-cj哇 

啡-9 -基）苯甲醯胺

293 ΗΟ^/
cQ 

ο

4-（8- Μ基-4-側氧基 

-4, 5-二氫
囈吩并［2, 3-c ］ < -9-
基）-N-（2-
幾基乙基）苯甲醯胺

294

ο

1, 1- 二乙基-3-（4-（8- 
徑基-4-側 氧基-4, 5- 
二氫嚏吩并［2, 3-c］ <

-9-基）
节基）腺

295
η<^Ο-Λ)

ΗΟ^/ /^=¾/
cQ 

ο

N-（2-極 基乙基）-4-（8- 
甲氧基-4-側氧基-4, 5- 
二氫嗟吩并［2, 3-c］唆 
啡-9-基）苯甲醯胺

220：“
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澳9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-6-澡 F

[2, 3-c] -4(5H)-酮 鹽酸鹽

h2n-^ 
•hci

- 依照一般程序C，使第三丁基 (1-(4-(6-澳-8 -甲氧基

-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］磴啡-9-基)苯基)環 

丙基)甲基胺基甲酸酯 (50 mg, 0. 09 mmo 1)與TFA (5. 0 mL)
• 反應以獲得所望產物(19 mg, 47%)白色固體：P NMR (500

MHz, MeOD) 5 7.71 - 7. 65 (m, 1H), 7. 65 - 7. 57 (m,

3H), 7. 32 - 7. 27 (m, 2H), 5. 99 (t, J = 6. 4 Hz, 1H),

3. 75 (s, 3H), 3. 29 (s, 2H), 1. 21 - 1.10 (m, 4H); ESI

- MS m/z 456 ［ + H］ + ; HPLC >99% (AUC), tR =

10.83 min.

實施例1251

. 9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-8-甲氧基-6-甲基嗟吩

并［2, 3-。］唆啡-4(51{)-酮 鹽酸鹽

h2n^
•hci

依照一般程序C，使第三丁基 (1-(4-(8 -甲氧基-6-甲 

基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]唾麻-9-基)苯基) 

環丙基)甲基胺基甲酸酯 (70 mg, 0. 14 mmol)與TFA (4. 0 

mL)反應以獲得所望產物(32 mg, 56%)白色固體：Ή NMR
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七、申請專利範圍：”宓饨月T日修正側0-卩幺
1 一種以通式I表示的化合物』其在4藥上可接受的鹽：

R3
Z

、 

7
 

Y
H
X

R2

通式I

其中R1 > R2及腐 各自獨立地代表選自以下構成的群組 

的基團：

氫原子、

Μ基、

鹵素、

氯基、

硝基、

胺基、 ·

Cl -C6烷基'

C2-C6烯基、

C2 - C6烘基、

C3 _C 1 0環烷基、

C3 - C 1 0環烯基、

C1 1。6烷氧基、

C6_C1 0 芳基、

二氫菊基、
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雜芳基'

3至8員雜環烷基、

-oso2ch3、

-OSO2CF 3、及

• -CONHz 、

- -OCONR,0,R102，其中R101與R102各自獨立地為為氫原

子-Ci-Ce烷基，或R⑼與R102 一起形成嗎啡基， 

-OCOR103，其中屮彳表示Ci-Ce烷基，及

• -OCOOR104，其中 Ri"表示 Ci-Ce 烷基，

其中R1' R2及 F選擇性經獨立地選自由取代基A構成的 

群組的取代基取代；

R°為選自以下構成的群組：翹基、鹵素、胺基、Ci-Ce烷

, 基、C2-C6烯基、C3-C10環烷基、C3-C1 ο環烯基、Ci -C6

烷氧基、C6-C10芳基、二氫荀基、雜芳基，及3至8員 

雜環烷基，且R°選擇性經取代基A取代；

. 其中取代基A獨立地選自以下構成的群組：

、，一 Μ
徑基；

側氧基( = 0);

氯基；

鹵素；

選擇性經取代基Β取代之Ci-Ce烷基；

C3-C.0環烷基，選擇性經氯基或有-NR31R32取代的

Ci-Ce烷基取代，其中R3I與R32各自獨立地表示氫原子 

或Cl -C6烷基；
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-NR21R22＞其中泸 與胖各自獨立地表示氫原子；Cl-C6 

烷基，選擇性經遞基、胺基、二（C「C6烷基）胺基、 

-SO2（C1-C6烷基）、3至8員雜環烷基、或氯基取代；，或 

3至8員雜環烷基，選擇性經-COOR105取代，其中R105 

表示Ci -Ce烷基；

Ci-Ce烷氧基，選擇性經鹵素、選擇性有Ci-Ce烷基取 

代之3至8員雜環烷基、或-NR33R34取代，其中 严 與 

R34各自獨立地表示氫原子、C1-C6烷基磺醯基、或選擇 

性有Ci-Ce烷基磺醯基或二（Ci-C6烷基）胺基取代的Ci-Ce 

烷基；

-S02NR23R24，其中R23與 胖各自獨立地表示氫原 

子;Ci-Cb烷基，選擇性經痙基' Ci-Ce烷氧基、鹵素' C3-C10 

環烷基、雜芳基、或-NR35R36取代，其中眇與R36各自 

獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基；C3-C1O環烷基，選擇性 

經Ci-Ce翹基烷基取代；3至8員雜環烷基；或胖 與胖 

一起形成選擇性經胺基或鹵素取代的3至8員雜環烷 

基；

Ci-Ce烷基磺醯基，選擇性經铿基取代；

-NHS02（Ci-C6烷基），其中該碳原子選擇性經-nr37r38 

取代，其中/7與R38各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷 

基；

3至8員雜環烷基，選擇性經-NR39R40取代，其中F9與 

R4°各自獨立地表示 氫原子、Cl-C6烷基、或C.-C6烷基磺 

醯基;Ci-C6烷基，選擇性經-NR41R42取代，其中R" 與R42

662



1503323
, 第100110555號 104年4月7日修正替換頁

•

•

各自獨立地代表氫原子或Cl -C6烷基；幾基；或Cl -C6烷基 

磺醯基；

芳基，選擇性經選擇性有氟基或胺基取代的Ci-Ce烷 

基取代；

雜芳基；

-C00R11，其中R"表示氫原子或Ci-Ce烷基；及

-C0R12 ＞其中Ri?表示Ci-Ce烷基；C3-Cio環烷基；氯基 

甲基；胺基甲基；-NR25R26 ，其中R25與眇各自獨立地表 

示氫原子或選擇性有輕基或 -Ν/%""取代的Ci-Ce烷 

基，其中R43與R"各自獨立地表示氫原子或C1-C6烷基； 

或選擇性經Ci-Ce烷基取代的3至8員雜環烷基； 

其中取代基B獨立地選自由以下構成的群組：

鹵素；

軽基；

Cl -C6烷氧基；

氯基；

環烷基；

選擇性經氯基取代的C6-C10芳基；

雜芳基；

3至8員雜環烷基，選擇性經Ci-Ce烷基、幾基、胺基、 

C.-C6胺基烷基、或有C2-C7烷基氧接基胺基取代的C1-C6 

烷基取代；

-NR51R52,其中 科 與科各自獨立地表示氫原子；Ci-C6 

烷基，選擇性經Ci-Ce烷基磺醯基或選擇性有-C00R53取
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代的3至，8員雜環烷基取代，其中R53表示氫原子或Ci-Ce 

烷基；3至8員雜環烷基；C1-Ce烷基磺醯基；C3-C1O環烷 

基；-C0R55，其中 叩表示Ci-Ce烷基;-C00R56，其中R56 

表示Ci-Ce烷基；或-C0NR57R58，其中 叩 與 叩各自獨立

地表示氫原子或 C 1 - C6烷基；

-C00R54，其中 R54表示氫原子或Ci-Ce烷基；

-C0NH2;

-so2nr106r107， 其中R106與RM"各自獨立地表示氫原

子、Cl ~C6烷基、 或C3-C1 0環烷基；

C 1 ~C6烷基亞磺醯基；及

C 1 - C 6烷基磺醯基；

其中F為氫原子或C1-C6烷基；及

其中 一x=Y=z —— 為結構：_s-CR7 = CR6-'

其中R°選自以下構成的群組：

氫原子、

務基、

Cl _C6烷基、

選擇性經幾基取代的C6-C10芳基，及

選擇性經-NR61R62取代的3至8員雜環烷基，其中R61

與胪2各自獨立地表示氫原子或Ci-Ce烷基；

其中R?選自以下構成的群組：

氫原子；

鹵素；
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Cl-Ce烷基，選擇性經幾基、- NR7R2，其中R7I與R72 

各自獨立地表示氫原子；選擇性經二甲基胺基取代的 

Ci-Ce烷基；C3-C1O環烷基，選擇性經胺基或3至8員雜 

環烷基取代；或選擇性經Ci-Ce胺基烷基取代的3至8 

員雜環烷基所取代；

C6-C10芳基，選擇性經痙基取代；

C6_ C 1 0芳基磺醯基；及

-C0R 773，其中I???表示選擇性經胺基取代的3至8員 

雜環烷基；或-NR74R75，其中I??。與IT'各自獨立地表示氫 

原子、3至8員雜環烷基、或選擇性經胺基取代的C3-C1。 

環烷基。

2. 如申請專利範圍第1項所示之化合物或其在醫藥上可 

接受的鹽，其中Ri為氫原子、氯基、選擇性經輕基或 

鹵素取代的C1 _ C 6烷基 ' 或C3_C1 0環烷基、C2-C6烯基、 

C2-C6烘基、或鹵素。

3. 如申請專利範圍第1項所示之化合物或其在醫藥上可 

接受的鹽，其中R2為氫原子、翹基、鹵素、C1-C6烷氧 

基、或選擇性經魏基取代的Ce-Cio芳基。

4. 如申請專利範圍第1項所示之化合物或其在醫藥上可 

接受的鹽，其中R2為氫原子、超基、鹵素、C1-C6烷氧 

基、或二翹基苯基。

5. 如申請專利範圍第1項所示之化合物或其在醫藥上可 

接受的鹽，其中F選自以下構成的群組：氫原子；幾基； 

選擇性經幾基、鹵素、或超基乙基胺基取代的Ci-Ce烷
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基；鹵素；選擇性經二甲基胺基或嗎麻基取代的Ci-Ce烷 

氧基；Ci-Ce烷基苯基，其中該脂肪族碳選擇性 

經- NR5IR52取代；氯基；硝基；胺基；3至8員雜環烷基， 

選 擇 性 經 胺 基 取 代； 雜 芳 

基;-OSO2CH3;-OSO2CF3;-OCOR103 > 其中 RM 表示 Ci-Ce 烷 

基;-OCOOR104 ，其中 R104 表示 Ci-Cg 烷 

基；-OCONR101R102 ，其中R101與RM 各自獨立地代表氫

原子或Ci-C6烷基，或R101與R102 一起形成嗎嚇基；及 

-C0NH2 。

6. 如申請專利範圍第5項所示之化合物或其在醫藥上可

接受的鹽，其中當R?為3至8員雜環烷基，則該3至8 

員雜環烷基選自以下構成的群組：哌呢基、毗咯唳基、 

嗎啡基或哌哄基，且選擇性經胺基取代；及當R?為雜芳 

基，該雜芳基為毗噪基。 1

7. 如申請專利範圍第1項所示之化合物或其在醫藥上可 

接受的鹽，其中R°為雜芳基或3至8員雜環烷基，且 

該雜芳基選自以下構成的群組：毗唳基、1〃-口引哇基、1〃- 

四Q坐基、［1,2,4］三哇并［1, 5-a ］毗噪基、苯并咪哇基、 

2, 3-二氫苯并硝哇基、毗哇基、毗咯并［2, 3-b］毗唳基、 

囉唳基、口引唏基、咲喃基、嚏吩基及四氫異唆啡基）； 

及該3至8員雜環烷基選自以下構成的群組：氮丙唳 

基、三亞甲亞胺基、毗咯噪基、咪11 坐朕基、哌唳基、哌 

阱基、氮雜環庚烷基、嗎啡基，及1,2,3, 6-四氫毗噪 

基；其中R"的各基團選擇性經取代基A-1取代；
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•

•

其中取代基Α-l選自以下構成的群組：

魏基；

側氧基；

氯基；

鹵素；

C.-Ce烷基，選擇性經選自由取代基B-1構成的群 

組的取代基取代；

C3-C10環烷基，選擇性經氯基、或有-NR31R32取代的 

C 1 - C 6烷基取代；

-NR21AR22A，其中R21A與 R22A各自獨立地表示氫原 

子；Cl _C6烷基5選擇性經胺基、二（C1-C6烷基）胺基、 

-S02 （Cl-C6烷基）、哌噪基、或氯基取代；或哌噪基，選 

擇性經-COOR105取代；

Ci-Ce烷氧基，選擇性經鹵素；3至8員雜環烷基，選 

自哌咬基與哌哄基'各選擇性經 Ci-Ce烷基取代；或 

-NR33R34 取代；

-so2nr23Ar24A ，其中r23A與r24A各自獨立地表示氫原 

子；選擇性經幾基、C1-C6烷氧基、鹵素、C3-C10環烷基、 

毗哇基、咪。坐基、或- NR3'/'取代的Cl -C6烷基；C3-C 1 0環 

烷基，選擇性經Ci-Ce疼基烷基取代；三亞甲亞胺；毗咯 

唳基，或R23a與R24A 一起形成選擇性經胺基或鹵素取 

代的毗咯唳基；

Ci-Ce烷基磺醯基，選擇性經每基取代；

-NHS02（Ci-C6烷基），其中該碳原子選擇性經-nr37r38
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取代；

3至8員雜環烷基，係選自由以下構成的群組：三亞甲 

亞胺基、毗咯徒基、哌除基、哌啡基5及四氫毗噪基， 

其中任一者選擇性^-NR39R40取代；選擇性經-NR41R42取 

代的Ci-Ce烷基；超基；或Ci-Ce烷基磺醯基；

1 〃-四哇基；

芳基，選擇性經Ci-Ce烷基取代，其中Ci-Ce為選擇性 

經氯基或胺基取代的脂肪族碳；

-C00R11;及

-C0R12A，其中R0表示選擇性經Ci-Ce烷基取代的哌口井 

基；C3-C10環烷基；氯基甲基；胺基甲基；-NR25R26 ,其中 

R25與R26各自.獨立地表示氫原子或選擇性經幾基或 

-NR43R44取代的C1-C6烷基；或Ci-Ce烷基磺醯基；

其中取代基B-1選自以下構成的群組：

鹵素；

Μ基；

Ci烷氧基；

氯基；

環烷基；

苯基，選擇性經氟基取代；

雜芳基，選自由以下構成的群組：咪哇基，毗哇基及 

嚏哇基；

3至8員雜環烷基，選自由以下構成的群組取代：毗咯 

陀基、哌陀基、哌哄基、嗎啡基，及環氧丙烷基，其中 
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任一者選擇性經痙基、胺基、Ci-Ce胺基烷基、或選擇

性有C2-C7烷基氧辣基胺基取代的Ci-Ce烷基；

-NR51AR52A，其中R51A與 R52A各自獨立地表示氫原 

子;C1-C6烷基，選擇性經 C1-C6烷基磺醯基或選擇性有

• -C00R53取代的哌唳基取代；哌唳基；C1-C6烷基磺醯

- 基；C3-Cio 環烷基;-C0R55 ' -C00R56、或-C0NR57R58;

-C00R54;

- CONH2；

• -so2nr106r107；

Ci-Ce烷基亞磺醯基；及

Ci~Ce烷基磺醯基°

8.如申請專利範圍第1項所示之化合物或其在醫藥上可 

. 接受的鹽，其中R°為選自基團（p）的基團：

其中基團（P）獨立地選自由以下構成的群組：

罐基、

■ 鹵素、

胺基，選擇性經選自由取代基（g）構成的群組的取代 

基取代，

Ci-Cb烷基，選擇性經選自由取代基（a）構成的群組 

的取代基取代，

C2-C6烯基，選擇性經選自由取代基（b）構成的群組

的取代基取代，

C3-C1 ο環烷基、

C3-C1 0環烯基'
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Ci-Ce烷氧基，，

Ce-Cio芳基，選擇性經選自由取代基（C）構成的群組 

的取代基取代，

二氫苗基，選擇性經選自由取代基（d）構成的群組的 

取代基取代，

雜芳基，選自由以下構成的群組：毗噪基、1 〃-口引哇 

基、1圧四哇基、［1,2,4］三吐并［1,5-列毗陀基、苯并 

咪哇基、2,3-二氫苯并睛11 坐基…比哇基、毗咯并［2,3-力］ 

毗噪基、囉唳基、11引口朵基、17夫喃基、口塞吩基及四氫異 

嗤啡基，其中任一者選擇性經選自由取代基（e）構成的 

群組的取代基取代；及

3至8員雜環烷基，選自由以下構成的群組：毗咯唳 

基、哌噪基、哌阱基、嗎咻基及1,2,3, 6-四氫毗噪基， 

其中任一者選擇性經選自由取代基（f）構成的群組的取 

代基取代；

其中取代基（a）選自以下構成的群組：

-NR21AR22A，其中R21a與R22a各自獨立地表示氫原 

子；C1-C6烷基，選擇性經哌唳基取代；或哌唳基，選擇性 

經- COOR105取代；

3至8員雜環烷基，選自由以下構成的群組：毗咯唳 

基及哌噪基，其中任一者選擇性經選擇性有-NR41R42或 

-NR39R40取代的Ci-Ce烷基取代，其中R39與R40各自獨 

立地表示氫原子或Ci-Ce烷基；及

-NHS02（Ci-C6 烷基）；
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•

•

其中取代基（b）選自以下構成的群組：

-C00R11;

-NR21aR22a，其中R213與R22a各自獨立地表示氫原 

子、或選擇性有二（C 1 -C6烷基）胺基或Cl -C6烷基磺醯基 

取代的C ί - Ce烷基取代；

3至8員雜環烷基，擇自以下構成的群組：三亞甲亞 

胺基、毗咯噪基及哌噪基，其中任一者選擇性經 

-NR39R40 '選擇性有-NR41R42取代的Ci-Ce烷基、幾基、或 

C 1 - C6烷基磺醯基取代；

氟基；及

Cl _C6烷氧基；

其中取代基（C）選自以下構成的群組：

翹基；

氯基；

鹵素；

Ci-Cs烷基，選擇性經選自由以下取代基B-c構成的 

群組的取代基取代；

Ca-Cu 環烷基，選擇性經氯基、或有-NR31R32取代 

的Cl _C6烷基取代；

一 NR22R22C ,其中r21c與R 2 2 c各自獨立地表示氫原 

子或選擇性有胺基或氧基取代的C1-C6烷基取代；

C.-Ce烷氧基，選擇性經鹵素、3至8員雜環烷基， 

選自哌唳基及哌阱基，其中任一者選擇性經Ci-Ce烷基 

取代、或-NR33R34取代；
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-S02NR23cR24c＞其中R23c與R24c各自獨立地表示氫原 

子；選擇性經翹基、C1-C6烷氧基、鹵素、C3-C10環烷基、 

毗哇基、咪哇基或-NR35R36取代的Ci-Ce烷基；C3-C10環烷 

基，選擇性經Ci-Ce幾基烷基取代；三亞甲亞胺基；毗咯 

唳基，或其中r23c與r24c 一起形成選擇性經胺基或鹵 

素取代之叩匕咯噪基；

C1-C6烷基磺醯基，選擇性經翹基取代；

-NHSO2（C1-C6烷基），其中該碳原子選擇性經-nr37r38 

取代；

哌哄基，選擇性經C1-C6烷基或C1-C6烷基磺醯基取

代；

哌噪基，選擇性經幾基取代；

1 〃-四哇基；

1, 2, 3, 6-四氫11比□定基；及

-COR12c，其中R12c表示哌阱基，其選擇性經Ci-Ce 

烷基、C3-C10環烷基、氯基甲基、胺基甲基、-nr25r26、 

或Cl -C6烷基取代；及

其中取代基B-c選自以下構成的群組：

鹵素；

锤基；

甲氧基；

氯基；

C3-C1 0環烷基；

3至8員雜環烷基，選自以下構成的群組：毗咯唳
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•

•

•

基、哌呢基、哌哄基、嗎嘛基及環氧丙烷基，其中任一 

者選擇性經C1-C6烷基、輕基、胺基、C.-Ce胺基烷基、 

或有C2-C7烷基氧機基胺基取代的C1-C6烷基取代；

-NR5,cR52c，其中R51c與 曾"各自獨立地表示氫原 

子；C1-Ce烷基，選擇性經Ci-Ce烷基磺醯基取代、或哌唳 

基，選擇性有-C00R53取代；哌呢基；C1-C6烷基磺醯 

基;C3-C1O 環烷基;-C0R55;或-C0NR57R58；

雜芳基擇自以下構成的群組：咪哇基、毗哇基，及 

囈口坐基；

-C00R54;

-C0NH2；

-SO2NR106R107;

Cl _C6烷基亞磺醯基；及

C 1 - C6烷基磺醯基；

其中取代基（d）選自以下構成的群組：

— NR2】dR22d,其中R2ld與R22d各自獨立地表示氫原子或 

C1 -Ce烷基；

其中取代基（e）選自以下構成的群組：

翹基；

側氧基；

氯基；

C3-C10環烷基，選擇性經氯基取代；

-NR21eR22e，其中R21e與R22e各自獨立地表示氫原子 

或選擇性有胺基取代的Ci-Ce烷基；
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哌呢基；

Ci-Ce烷氧基，選擇性經-NR%34取代；
• ■ ·

Ci-Cg烷基，選擇性經氯基;-NR51eR52e ＞其中R51e與 

R52e各自獨立地表示 氫原子、C.-Ce烷基、或-C00R56;嗎 

基；或氯基苯基取代；

-CONHz；

其中取代基（f）選自以下構成的群組：

Ci-Ce烷基，選擇性經-NR51fR52f取代，其中R5If與 

R^f各自獨立地表示氫原子、Ci-Cg烷基、或-C00R56;及 

Cl ~C6烷基磺醯基；

其中取代基（g）為芳基，其選擇性經具有選擇性以氯 

基或胺基取代的脂肪族碳的Ci-Ce烷基取代。

9. 如申請專利範圍第1項之以通式（I）表示的化合物，或 

其在醫藥上可接受的鹽，其中 /為氫原子；每基；C「C6 

烷基；選擇性經1至3個幾基取代的苯基；選擇性經胺基 

取代的哌唳基；或哌口井基。

10. 如申請專利範圍第9項所述之化合物或其在醫藥上可 

接受的鹽，其中R?為氫原子；選擇性經翹基或哌唳基取 

代的Ci-Ce烷基；或鹵素。

11. 如申請專利範圍第1項所述之化合物或其在醫藥上可 

接受的鹽，其中R7為

氫原子；

Ci-Ce烷基，選擇性經鑒基;-NR7,AR72A，其中R71a與R72a 

各自獨立地代表氫原子、選擇性有二甲基胺基取代的
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C.-Ce烷基、選擇性有胺基取代的Cs-C.o環烷基、或哌

陀基；或3至8員雜環烷基，擇自以下構成的群組：哌唳

基及嗎啡基，其中任一者選擇性經C1-C6胺基烷基取 

代；取代；

- 苯基，選擇性經1至2個超基取代；

- 苯基磺醯基；或

-C0R73A，其中R73a表示選擇性經胺基取代的哌除基、 

或-NR7HR75A，其中R74A與R75A各自獨立地表示氫原子、

• 哌除基、或選擇性有胺基取代的C3-C10環烷基。

12. —種選自以下構成的群組的化合物或其在醫藥上可接 

受的鹽：

(6 ) : 7, 9-二甲氧基11塞吩并［2, 3-c］唆啡- 4(5H) -酮；

(7 ) : 7, 9-二幾基囈吩并［2, 3-c ］ # -4( 5H)-酮；

(8): 7, 8, 9-三甲氧基囈吩并［2, 3-c］<-#-4(5H)-酮；
Λ

(10): 7, 8, 9-三翹基囈吩并［2, 3-c］唆·#-4(5Η)-酮；

. (11): 9-(3-(2-胺基乙基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并

［.2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(42 ) : 9-澳-8-翹基嚏吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(43): 9-(3, 4-二超基苯基)-8-短基嗟吩并［2, 3-c］嚨嘛

-4(5H)-酮；

(47) : 9-(3, 5-二超基苯基)-8-瘵基囈吩并［2, 3-c］嚨嘛

-4(5H)-酮；

(48) : 8-幾基-9-C3-M基苯基)囈吩并［2, 3-c］嚨嘛

-4(5H)-酮；
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(49) : 8-幾基-9-(4-幾基苯基)嗟吩并［2, 3-c］唆啡 

-4(5H)-酮；

(50) : 9-(3, 4-二氟苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唆啡

-4(5H)-酮；

(52) : 5-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嘍吩并［2, 3-c］ 

口奎啡-9 -基)2-氯毗唳;

(53) : 9-(6-胺基毗 唳-3-基)-8-痙 基囈吩并［2, 3-c］ < 

咻-4(5H)-酮；

(54) : 4-(8-翹基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］嗥 

<-9-基)苯甲醯胺；

(55) : 9-(3-氟-4-耘基苯基)-8-^基囈吩并［2,3-c］唾

■#-4(5H) -酮；

(58) : 9-(3, 4-二氟苯基)-8-M 基囈吩并［2, 3-c］ <

-4(5H)-酮；

(59) : 9-(4-氟-3-翹基苯基)-8-M基囈吩并［2, 3-c］< 

-4(5H)-酮；

(60) : 8-痙基-9-(3-^基-5-(三氟甲基)苯基)嗟吩并

［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(61) : 8-超基-9-(1H"引哇-6-基)囉吩并［2, 3-c］ <

-4(5H)-酮；

(62) : 8-痙基-9-(3, 4, 5-三幾基苯基)囈吩并［2, 3-c］嘩 

*#-4(511)-酮；

(63) : 9-(4-懇基苯基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］嘩·# 

-4(5H)-酮；
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(64) : 9-(4-(1Η-四 哇-5-基)苯基)-8- 基 囈吩并

［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(65) : 4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆 

啡-9 -基)苯磺醯胺；

• (66): 9-(3-氯-4-氟苯基)-8-翹基囈吩并［2,3-c］唆啡

• -4(5H)-酮；

(67): 9-(4-氯-3-氟苯基)-8-翹基囈吩并［2, 3-c］＜＜ 

-4(5H)-酮；

• (68): 9-(3, 4-二氯苯基)-8-翹基囈吩并［2,3-c］唾·#

-4(5H)-酮;

(69): 9-(4-氟苯基)-8-翹基嗟吩并［2, 3-c］磴啡

-4(5H)-酮；

. (70): 8-翹基-9-苯基囈吩并［2, 3-c］^'#-4(5H)-酮；

(71): 9-(4-(二氟甲氧基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并

［2, 3-c］哇啡-4(5H)-酮；

. (72): 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-幾基囈吩并［2, 3-c］＜

嚥-4(5H)-酮；

(73) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-超基嗟吩并［2, 3-c］^ 

*#-4(5H) -酮；

(74) : 9-(3-胺基苯基)-8- Μ基囈吩并［2, 3-c］嗖啡 

-4(5H)-酮；

(75) : 3-(8-翹基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］曜 

嘛-9-基)苯磺醯胺；

(76) : 8-趣基-9-(3, 4, 5-三氟苯基)嚏吩并［2, 3-c］唾啡
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-4 (5H)-酮；·

(77) : N-(4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］

<<-9-基)苯基)甲烷磺醯胺；

(78) : 8-甲氧基-9-苯基嗟吩并［2, 3-c］唆啡-4(511)-酮；

(79) : 8-痙基-9-0-2-基)囈吩并［2, 3-c］<-#-4(5H)- 

酮；

(80) : 8-^基- 9-(4-(翹基甲基)苯基)嗟吩并［2, 3-c］唾 

啡-4(5H)-酮；

(81) : 2-(4-(8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

<^-9-基)苯基)乙睛；

(82) : 8-痙基-9-(4-(甲基磺醯基)苯基)囈吩并［2, 3-c］ 

嚨啡-4(5H)-酮；

(83) : 8 - Μ基-9-(毗唳-4-基)嗟吩并［2,3-c］ <啡

-4(5H)-酮；

(84) : 8-罐基-9-(1, 2, 3, 6-四氫毗唳-4-基)嗟吩并

［2, 3-c ］磴 -4(5H)-酮；

(85) : 8-翹基-9-(4-^基-3-甲氧基苯基)嚏吩并［2, 3-c］ 

磴 -4(5H)-酮；

(86) : 9-(3-氟-4-(N-嗎喙基甲基)苯基)-8-瘵基嚏吩并 

［2,3-(:1^^-4(511)-酮；

(87) : 9-(3-(胺基甲基)苯基)-8-罐基嚏吩并［2, 3-c］磴 

啡-4(5H)-酮；

(88) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］ 

唾麻- 4(5H) -酮；：
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■

»

•

•

(89) : 9-(3-(二氟甲基)苯基)-8-甲氧基嘍吩并［2, 3-c］

< -4(5H)-酮；

(90) : 9-(3-(胺基甲基)苯基)-8-幾基-2-甲基嚏吩并

［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(91) : 9-環己烯基-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］嗥啡

-4(5H)-酮；

(92) : 9-(3, 5-二氟苯基)-8-^基嘍吩并［2, 3-c］嗤啡

-4(5H)-酮；

(93) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-幾基囈吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(94) : 9-(3-(胺基甲基)苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］ 

唾*#-4(5H) -酮；

(95) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8 - Μ基-2 -甲基口塞吩并

［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(96) : 9-環丙基-8-每基囈吩并［2, 3-c］唾咻-4(5H)-酮；

(97) : 9-(［1, 2, 4］三哇并［1, 5-a］毗唳-6 -基)-8-罐基囈 

吩并［2, 3-c］唾啡- 4(5H)-酮；

(98) : 8-甲氧基-9-(1, 2, 3, 6-四氫毗唳-4-基)囈吩并

［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(99) : 9-環己烯基-8-短基囈吩并［2, 3-c］嚨啡-4(5H) - 

酮；

(100) : 8-甲氧基-9-(4-(2-(哌噪-1-基)乙基胺基)苯基)

囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(101) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-幾基-2-(N-嗎啡基甲
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基)囈吩并［2, 3-c ］唆麻-4( 5H) -酮；

(102) : 9 - (1H-苯并［d］咪©坐-5-基)-8-痙基囈吩并 

［2,3-(:1^^-4(511)-酮；

(103) : 9-(4-(二氟甲基)苯基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］ 

-4(5H)-酮；

(104) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-甲氧基-2-(N-嗎啡基

甲基)0塞吩并［2, 3-c ］ < < -4(5H)-酮；

(105) : 8-幾基-9-(4-(2-(哌唳-1 -基)乙基胺基)苯基)

囈吩并［2, 3-c ］ < -4 (5H)-酮；

(106) : 8-罐基-9-(4-(哌哄-1-基)苯基)囈吩并［2, 3-c］

□ 奎啡-4(5H)-酮；

(109) : 5-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

<^-9-基)苯并［d］tW^-2(3H)-酮；

(110) :第 三丁基 4-(2-(4-(8-幾 基-4-側 氧基-4, 5-二 

氫囈吩并［2, 3-c］ < < -9-基)节基胺基)乙基)哌唳-1- 

竣酸酯；

(111) : 8-甲氧基-9-(4-(哌哄-1-基)苯基)嗟吩并

［2, 3-c］ 啡-4(5H)-酮；

(112) : 8-痙基-9-(4-(4-(甲基磺醯基)哌阱-1-基)苯基)

囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮;

(113) : 8-幾基-9-(4-((哌唳-3-基胺基)甲基)苯基)囈

吩并［2, 3-c ］ -4 (5H)-酮；

(114) : N-(2-(二甲基胺基)乙基)-4-(8-罐基-4-側氧基

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯甲醯胺；
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(115) : 9-(4-(3-(二甲基胺基)丙氧基)苯基)-8-甲氧基

囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(116) : 8-甲 氧基-9-(1-(哌唳-4-基)-1Η-毗哇-4-基)囈

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

* (117): 8 -每基- 9 - ( 1 -(哌唳-4-基)- 1H -毗。坐-4-基)噬吩

- 并［2, 3-c］ < «# -4(5H)-酮；

(120): N-(2-(二甲基胺基)乙基)-4-(8 -甲氧基-4-側氧 

基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯甲醯胺；

• (122): (E)-丁基 3-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩

并［2, 3-01^^-9 -基)丙烯酸酯；

(123) : 8-甲氧基-9-(1Η-毗咯并［2, 3-b］毗唳-5-基)囈

吩并［2, 3-c］唆啡- 4(5H)-酮；

(124) : 8 -幾基- 9 - (1H-毗咯并［2,3-b］毗唳-5 -基)嗟吩

并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮;

(125) : N-(2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2,3-c］唆啡-9 -基)苯基)乙基)乙醯胺；

(126) : N-(2-胺基乙基)-4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二

氫嚏吩并［2, 3-c］唾啡-9-基)苯甲醯胺；

(127) : N-(2-胺基乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-

二氫0塞吩并［2, 3-c］^^-9-基)苯甲醯胺；

(128) : N-(2-(4-(8-翹基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2,3-c］墜啡-9 -基)苯基)乙基)乙醯胺；

(130): 8-超基-9-(4-(4 -甲 基哌哄-1-譏基)苯基)嚏吩

并［2, 3-c］<*#-4(5H)-酮；
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(131) : 8-甲氧基- 9-(4-(4「甲基哌哄-1 -離基)苯基)嗟

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(132) : 8-幾基-9-(4-((4-甲基哌哄-1-基)甲基)苯基)

囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(133) : 8-甲氧基-9-(4-((4-甲基哌哄-1-基)甲基)苯基)

嗟吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(134) : (Ε)-9-(3-(二乙基胺基)丙-1-烯基)-8-甲氧基

11 塞吩并［2, 3-ο］°έ^-4(5Η)-酮；

(135) : (Ε)-9-(3 -(4-(胺基甲基)哌唳-1 -基)丙-1-烯 

基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］<^-4(5H)-酮；

(136) : (E)-9-(3-(2 -(二乙基胺基)乙基胺基)丙-1-烯

基)-8-翹基 ©塞吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(138) : 9-(2-(二甲基胺基)囉噪-5-基)-8-痙基嗟吩并 

［2, 3-c］嚨啡-4(5H)-酮；

(139) :第三丁基 (1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二 

氫囈吩并［2,3-c］唾啡-9 -基)节基)哌唳-4 -基)甲基胺 

基甲酸酯；

(140) : 8-務.基- 9-(4-(4 -甲基哌哄-1-基)苯基)嚏吩并

［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(141) : 8-甲氧基-9-(4-(4 -甲基哌哄-1-基)苯基)嗟吩 

并［2, 3 - c］嗖啡-4(5H)-酮;

(142) : 8-甲氧基- 9-(1-(甲基磺醯基)-1, 2, 3, 6-四氫毗 

咬-4 - 基)嗟吩并 ［2,3-^^^-4(511)-酮；

(143) : (E) - 9-(3 -(二乙基胺基)丙-1-烯基)-8 - Μ基囉
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•

•

吩并［2,3-c］唆啡- 4(5H)-酮；

(144) : 9-(3-(4-(胺基甲基)哌除-1-基)丙基)-8-甲氧

基嚏吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(145) : 9 -(4 -(3 -(2 -(二乙基胺基)乙基胺基)丙氧基)苯

基)- 8-甲氧基囈吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(146) : 9-(4-(3-(二乙基胺基)丙氧基)苯基)-8-甲氧基

嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(14 7): 9 -(4 -(3 -(2 -(二乙基胺基)乙基胺基)丙氧基)苯

基)-8-幾基囈吩并［2, 3-c］唾嚥-4(5H)-酮；

(148) : (E)-9-(3-(4-(胺基甲基)哌唳-1-基)丙-1-烯

基)-8-幾基囈吩并［2, 3-c ］ < -4 ( 5H)-酮；

(149) : 9-(4-(3-(二甲基胺基)丙氧基)苯基)-8-M基囈

吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(150) : 8-超基-9-(4-(2-(哌唳-1-基)乙氧基)苯基)囈

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(151) : 9-(4-(2-(乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-遞基囈吩

并［2,3-c］< -4(5H)-酮;

(152) : (Ε)-9-(3-(4-胺基哌除-1-基)丙-1-烯基)-8-甲

氧基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(15 3): 9-(1-(2 -胺 基 乙 基)-1 > 2, 3, 6-四 氫 毗 呢-4-

基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(154) : 9-(4-(2-(乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-甲氧基囈

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(155) : 9-(4-(2-(二乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-M基囈
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吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(156) : 9-(4-(2-(二乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-甲氧基

囈吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(157) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙氧基)苯基)-8-幾基嗟 

吩并［2, 3-c］哇麻-4(5H)-酮；

(158) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙氧基)苯基)-8-甲氧基

11 塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(159) : 8-甲氧基-9-(4-(2-(哌唳-1-基)乙氧基)苯基)

囈吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(160) : 8-甲氧基-9-(3-(2-(4-甲基哌哄-1 -基)乙氧基)

苯基)*塞吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮;

(161) : 9-(3-(2-(二乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-甲氧基

囈吩并［2, 3-c］喳啡-4(5H) -酮；

(162) : 9-(3-(3-(二乙基胺基)丙氧基)苯基)-8-甲氧基

0塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(163) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧基嗟 

吩并［2,3-c］嚨啡- 4(5H) -酮；

(164) : 9-(4-((二甲基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基囈吩 

并［2, 3-c］<<-4(5H)-酮；

(165) : 9-(4-((二甲基胺基)甲基)苯基)-8-幾基囈吩并

［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(166) : 9-(3-(2-(^乙基胺基)乙氧基)苯基)-8-^基嗟 

吩并［2, 3-0 1^^-4(511)-酮;

(167) : 8-幾基-9-(3-(2-(4-甲基哌哄-1 -基)乙氧基)苯
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基)嘍吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮;

(168): N-乙基-N-(2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二 

氫嚏吩并[2, 3-c]嗤咻-9-基)苯氧基)乙基)甲烷磺醯 

胺；

- (169): 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8-甲氧基嚏吩并

- [2, 3-c] -4(5H)-酮；

(170) : 2-(3-(8- Μ 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

[2, 3-0 1^^-9-基)苯基)乙睛；

• (171): 2-(3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

[2, 3-c]唆啡-9 -基)苯基)乙睛;

(172) : 9 -(1 -(2-(二甲基胺基)乙基)-1, 2, 3, 6-四氫毗

唳-4 -基)-8-罐基嗟吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(173) : N-(2-(4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并

[2, 3 - c]°^啡-9 -基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(174) : 9-(1-(2-(二乙基胺基)乙基)-1, 2, 3, 6-四氫毗

噪-4 - 基)-8-痙基 11 塞吩并[2, 3-c] < -4(5Η)-酮；

• (175): 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8-翹基嗟吩并[2, 3-c]

磴嘛-4(5H)-酮;

(176) : 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8-輕基嗟吩并[2, 3-c] 

哇 -4(5H)-酮；

(177) : N-(2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并

[2,3-c]唾麻-9-基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(178) : N-(2-(3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

[2,3 - c]哇啡-9 -基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；
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(179): N-(2-胺基乙基)-4-(8-M 基 -4-側氧基-4, 5-二 

氫囈吩并[2, 3-c]<-#-9-基)苯磺醯胺；

(183) : 9-(4-((二乙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基囈吩

并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(184) : 9-(4-((二乙基胺基)甲基)苯基)-8-罐基嚏吩并

[2, 3-c ] < -4( 5H)-酮；

(185) : 9-(3-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-疼基囈吩

并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(186) : 9-(3-(2 -胺基乙基)苯基)-8- Μ基口塞吩并[2, 3 -c ] 

-4(5Η)-酮；

(187) : 8-痙基-9-(4-((甲基胺基)甲基)苯基)囈吩并

[2, -酮；

(188) : 8-甲氧基-9-(4-((甲基胺基)甲基)苯基)嚏吩并

[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(189) : 9-(4-胺基-3-甲氧基苯基)-8-甲氧基嚏吩并

[2, 3-c]< -4(5H)-酮；

(190) : 3-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c] 

墜咻-9-基)苯甲睛；

(191) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-幾基嗟吩

并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

(192) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-幾基囈吩

并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

(193) : N-(1-(4-(8-铿基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

[2,3-门磴啡-9-基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；
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(194) : 8-殘基-9-(4-(1-(毗咯呢-1-基)乙基)苯基)囉 

吩并［2, 3-c］唆咻-4(5H)-酮；

(195) : 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-8-^基嗟吩并［2, 3-c］ 

唆*#-4(5H)-酮;

- (196) : 9-(4-(1-(二乙基胺基)乙基)苯基)-8-軽基囈吩

- 并［2, 3-c ］嚨啡 -4(5H)-酮；

(197): N-(2-胺基乙基)-4-(8 -甲氧基-4-側氧基-4, 5-

二氫嗟吩并［2,3-c］嗤啡-9 -基)苯磺醯胺；

• (198): N-(2-(二甲基胺基)乙基)-4-(8 -甲氧基-4-側氧

基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］<<#-9-基)苯磺醯胺；

(199) : 4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2,3-c］ 

磴'#-9 -基)- N-(毗咯唳.-3 -基)苯磺醯胺；

. (200 ): N-(三亞甲亞胺-3-基)-4-C8-M基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-9 -基)苯磺醯胺；

(201): 9-(4-(2-(二乙基胺基)乙基)苯基)_ 8 - Μ基口塞吩 

并［2, 3 - c］嚨嘛- 4(5Η) - 酮;
• (202): 2-胺基-Ν-(3-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟

吩并［2, 3-c］唾咻-9-基)苯基)乙烷磺醯胺；

(203) : 4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

Ί <-9-基)苯甲睛;

(204) : 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嘍吩并［2, 3-c］ 

唾麻-9-基)苯甲購;

(205) : (E)-9-(3-(3-胺基毗咯唳-1-基)丙-1-烯基)-8-

甲氧基囈吩并［2, 3-c］墜啡-4(5H)-酮；
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(206) : N-C2-M基乙基)-4-(8 -甲氧基-4-側氧基-4, 5- 

二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯磺醯胺；

(207) : 8-甲氧基-9-(5-甲氧基毗陀-3-基)囈吩并

［2,3-c］ < -4(5H)-酮;

(209) : 9-(4-(3-胺基毗咯呢-1-基磺醯基)苯基)-8-M

基嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(210) : N-(2-澳乙基)-4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫

囈吩并［2, 3-c］嗥咻-9-基)苯磺醯胺；

(211) : 9-(4-((二異丙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基囉

吩并［2, -酮；

(212) : N-(4-(8-幾 基-4-側 氧基-4, 5-二氫 囈吩并

［2, 3 -(3］磴耶木-9 -基)节基)甲烷磺醯胺;

(213) : 9-(4-((異丙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基嗟吩 

并［2, 3-ο］<·#-4(5Η) -酮；

(214) : 2-(二甲基胺基)-Ν-(3-(8-Μ 基-4-側氧基-4, 5- 

二氫11 塞吩并［2, 3-c］唾麻-9 -基)苯基)乙烷磺醯胺；

(215) : 2-胺基-N-(3-(8-翹基-4-側氧基-4, 5-二氫瘗吩 

并［2, 3 - c］嗥啡-9 -基)苯基)乙烷磺醯胺；

(216) : 8-甲氧基咯噪-1-基)乙基)苯基) 

囈吩并［2, 3 - c］唆啡- 4(5H)-酮;

(217) : 9-(4-胺基-3-幾基苯基)-8-M基嚏吩并［2, 3-c］ 

唾 -4(5H)-酮；

(218) : N-(2-甲氧基-4-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二氫

嗟吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯基)甲烷磺醯胺；
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•

•

(219) : 9-(3, 5-二氟-4-超基苯基)-8-甲氧基囈吩并

[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(220) : N -(2-輕基-4-(8 -翹基-4 -側氧基-4, 5-二氫囈吩

并[2, 3-c]<<-9-基)苯基)甲烷磺醯胺；

(221) : 9-(4-((4-(胺基甲基)哌<-1-基)甲基)-3-氟苯

基)-8-甲氧基囈吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮;

(222) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-6-氟-8-甲

氧基嚏吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

(223) : 9-(3, 5-二氟-4-錢基苯基)-8- 基嚏吩并

[2, 3-c ] -4( 5H)-酮;

(224) : 6-氟-8-甲氧基-9-(1, 2, 3, 6-四氫。比唳-4-基)囈

吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(225) : 9 -(4 -(1 -(二甲基胺基)乙基)苯基)-6-氟-8-超

基嚏吩并[2, 3-c ] < < -4(5H)-酮；

(226) : 9-(4-((二乙基胺基)甲基)-3-氟苯基)-8-甲氧

基囈吩并[2, 3-c ] -4(5H)-酮；

(227) : (E)- 9 -(3 -(3-殛基毗咯唳 -1-基)丙 -1- 烯基)-8-

甲氧基囈吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(228) : (E)-8-短基-9-(3-(3-M 基毗咯唳-1-基)丙-1-

烯基)嗟吩并[2, 3-c]^^-4(5H)-酮；

(229) : 8-務基-9-(4-((異丙基胺基)甲基)苯基)嗟吩并

[2, 3-c]^«#-4(5H)-酮；

(23 0): (E)-9-(3-(3-胺基三亞甲亞胺-1-基)丙-1-烯

基)-8-幾基囈吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；
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(231) : (E)-8-甲氧基-9-(3-(2-(甲基磺醯基)乙基胺基)

丙-1-烯基)。塞吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

(232) : (S)-9-(4-(1 -胺基乙基)苯基)-8 -甲氧基囈吩并

[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(233) : (S)-9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-8-幾基囈吩并

[2, 酮；

(235) ： 9-(4-((4-(胺基甲基)哌味-1 -基)甲基)-3-氟苯 

基)-8-翹基囈吩并[2, 3-c]<<-4(5H) -酮；

(236) : 8-甲氧基-9-(4-(1-(2-(甲基磺醯基)乙基胺基)

乙基)苯基)囈吩并[2, 3-c ] < -4(5H)-酮；

(23 7): 9-(4-((3-胺基毗咯唳-1-基)甲基)-3-氟苯

基)-8-甲氧基囉吩并[2, 3-c] -4(5Η)-酮；

(238) : (Ε)- 9 -(3-(3 -胺基三亞甲亞胺Τ-基)丙-1-烯

基)-8-甲氧基囈吩并酮；

(239) : (E) - 9-(3-(乙基胺基)丙-1-烯基)-8-超基嗟吩 

并[2, 3-c ]嗤嘛-4(5H)-酮；

(240) : 9-(4-((3-胺基哌噪-1 -基)甲基)-3-氟苯基)-8 -

翹基嚏吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(241) ： 9-(4-((3-胺基毗咯-1-基)甲基)-3-氟苯

基)-8-M 基嗟吩并[2, 3-c ] < -4(5H)-酮；

(242) : 9-(4-((3 -胺基哌唳-1 -基)甲基)-3 -氟苯基)-8-

甲氧基嗟吩并[2, 3-c ] -4( 5H)-酮；

(243) : 8-邂.基- 9- (4-(1-(2-(甲基磺醯基)乙基'胺基)乙

基)苯基)囈吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；
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■

■

(244 ) : (E) - 9-(3 -(3~ 胺基哌除 T - 基)丙 -1- 烯基)-8-甲 

氧基囉吩并［2, 3-c］<«#-4(5H)-酮；

(245) : (E)-9-(3-(3-胺基毗咯咤-1-基)丙-1-烯基)-8-

超基嚏吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(246) : (E)-9 -(3 -(3 -胺基哌噪-1 - 基)丙 -1- 烯基)-8 -起.

基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(247) : (E) - 8-痙基-9 -(3 -(2-(甲基磺醯基)乙基胺基)

丙-1-烯基)嚏吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮;

(248) : 8-甲氧基-9-(4-(2-(2-(甲基磺醯基)乙基胺基)

乙基)苯基)嚏吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(249) : 2-(2-氟-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩 

并［2, 3-c］嚨嘛-9 -基)苯基)乙睛；

(250) : (E)-Ν-(1-(3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈

吩并［2, 3-c］< -9-基)烯丙基)三亞甲亞胺-3-基)甲

烷磺醯胺；

(251) : 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c 

嗖嘛-9-基)-Ν,Ν-二甲基苯磺醯胺；

(252) : 4-(8-翹基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］

唆啡-9-基)-N-甲基苯磺醯胺；

(253) :第三丁基 (5-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫 

嚏吩并［2,3-c］唆麻-9 -基)咲喃-2-基)甲基胺基甲酸 

酯；

(254) : N-(4-(8-輕基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］哇嘛-9 -基)-2-甲基苯基)甲烷磺醯胺；
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(255) : N-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

[2,3 - c]墜啡- 9 -基)-2-甲基苯基)甲烷磺醯胺；

(256) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6-氟-8-超基 囈吩并

[2,3-c]-4(5H)-酮；

(257) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6-氟-8-甲氧基囈吩并

[2, 3-c]11奎1#-4(5H)-酮;

(258) : 6-氟-8-起.基- 9-(1, 2, 3, 6-四氫11比呢-4 -基)囈吩 

并[2, 3-0^^-4(511) -酮；

(259) : 9 -(4 -((二乙基胺基)甲基)-3-氟苯基)-8 - Μ基

嗟吩并[2, -酮；

(260) : 8-甲氧基-9-(4-(1-(哌唳-1 -基)乙基)苯基)嚏 

吩并[2, 3-c ]哇嘛-4( 5H) -酮；

(261) : 2-(2-氟-4-(8-超基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

[2, 3-c ] -9-基)苯基)乙睛；

(262) : 8-痙基-9-(4-(1-(哌唳-1 -基)乙基)苯基)囈吩

并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

(263) : (E)-9-(3-(3-(二甲基胺基)哌呢-1-基)丙-1-烯

基)-8-幾.基囈吩并[2, 3-c ] < -4 (5H)-酮；

(264) : (E)-9-(3-(3-(二甲基胺基)毗咯呢-1-基)丙-1 -

烯基)-8-M 基嗟吩并[2, 3-c] -4(5Η)-酮；

(265) : 9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-8-甲氧基嗟吩 

并[2, 3-c ]嚨啡-4(5H)-酮；

(266) : 9-(5-(胺基甲基)嗟吩-2-基)-8-M基嚏吩并

[2, 3-03^^-4(511) -酮；
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•

■

(267) : 9-(4-((乙基胺基)甲基)苯基)-8-痙基囈吩并

[2, 3-c]唆啡-4(5H)-酮；

(268) : (E) - 9-(3 -(4 - 胺基哌唳-1-基)丙-1- 烯基)-8- Μ

基嗟吩并[2, 3-c ] -4(5H)-酮；

(269) : 9-(4-((乙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧基藝吩并

[2, 3-c ] < -4( 5H)-酮;

(270) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6-澳-8-幾基囈吩并

[2, 3-c]< -4(5H)-酮；

(271) : 9-(3-氯-4 -((二乙基胺基)甲基)苯基)-8-甲氧

基 11塞吩并[2, 3-c ] < -4(5H)-酮；

(272) : (R)-9-(4-(l -(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-幾基

嗟吩并[2, 3-c] -4(5Η)-酮；

(273) : 9-(4-(3-胺基丙基)苯基)-8-罐基嗟吩并[2, 3-c 

嗤喙-4(511)-酮；

(274) : (R)-9-(4-(l-胺基乙基)苯基)-8-甲氧基噬吩并

[2, 3-c]< -4(5H)-酮；

(275) : (R)-9-(4-(l-胺基乙基)苯基)-8-輕基囈吩并

[2, 3-c]磴啡-4(5H)-酮；

(276) : 9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-8-翹基囈吩并

[2, 3-c]嗖啡-4(5H)-酮；

(277) : 9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-8-幾基嚏

吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(278) : 9-(3-氟-4-((3-^ 基毗咯 -1-基)甲基)苯

基)-8-翹基囉吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；
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(279) ： 9-(3-氟-4-((3- 基毗咯唳-1-基)甲基)苯 

基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-啡-4(5H) -酮；

(280) : 4-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］ 

哇嘛-9 -基)-N -(2, 2, 2 -三 氟乙基)苯磺醯胺;

(281) : 4-(8-遞基-4-側氧基-4, 5-二氫 0塞吩并［2, 3-c］

噬嘛-9-基)-N-(2, 2,2-三氟乙基)苯磺醯胺；

(282) ： N-(2-(二甲基胺基)乙基)-4-(8-懇基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-9 -基)苯磺醯胺；

(283) : 8-翹基- 9- (4-((2 -(甲基磺醯基)乙基胺基)甲基) 

苯基)嚏吩并［2, 3-cK^-4(5H) -酮；

(284) ： 9-(3-(3-(二甲基胺基)毗咯唳-1-基)丙基)-8-

輕基嚏吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(285) : 9-( 1-(2-胺基乙基)-1Η-毗哇-4-基)-8-甲氧基

□塞吩并［2, 3-c］唆啡-4(5Η) -酮；

(286) : 9-(3-氯-4-((二乙基胺基)甲基)苯基)-8-幾 基

嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(287) : 4-(7-氟-8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-ο］<·#-9-基)-N-C2-M基乙基)苯磺醯胺；

(288) : 9-(3-乙醯基苯基)-8-甲氧基瘗吩并［2, 3-c］< 

-4(5H)-酮；

(289) : 2-氟-4-(8- 基-4-側氧基- 4,5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］唾啡-9-基)-N-C2-M基乙基)苯甲醯胺；

(290) : 3-(4-(8- 基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并

［2, 3-c ］ < -9-基)苯基)丙睛；
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(291) : 9-(4-乙醯基苯基)-8-甲氧基嚏吩并［2, 3-c］嗖 

啡-4(5H)-酮；

(292) : 2-氟-N-(2-幾基乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基 

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯甲醯胺；

- (293): 4-(8-短基-4-側氧基-4,5-二氫嗟吩并［2, 3-c］

- 哇啡-9-基)-N-(2 -翹基乙基)苯甲醯胺；

(294): 1, 1-二乙基-3-(4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫 

嚏吩并［2, 3-c ］ < -9-基)节基)尿素;

• (295): N-(2-罐基乙基)-4-(8 -甲氧基-4-側氧基-4, 5-

二氫囈吩并［2, 3-c］嗤啡-9-基)苯甲醯胺；

(296) : 9-(4-乙醯基苯基)-8-輕基嚏吩并［2, 3-c］嚨·# 

-4(5H)-酮；

(297) : N-(2-澳乙基)-2-氟-4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-
a

二氫囈吩并［2, 3-c］嚨啡-9 -基)苯磺醯胺；

(298) : 9-(3-(3-(二甲基胺基)哌唳-1 -基)丙基)-8-M

基嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

• (299) : N-(2-氟-4-(8-翹基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］磴咻-9-基)苯乙基)甲烷磺醯胺；

(300) : 9-(3-氟-4-(2-(甲基磺醯胺基)乙基)苯基)-4- 

側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唾■# -8-基甲烷磺酸 

酯；

(301) : (R)-N-(l-(4-(8-遞基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩 

并［2, 3-c］磴麻-9 -基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(302) : (R)-9-(4-(l-(甲基磺醯胺基)乙基)苯基)-4-側 
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氧基-4, 5-二氫囉吩并［2, 3-c］<<-8-基甲烷磺酸酯；

(303) : 2-氟-N-(2-幾基乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］<<-9-基)苯磺醯胺；

(304) : 4-(8-翹基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

唾啡-9-基)-Ν,Ν-二甲基苯磺醯胺；

(305) : 9-(4 -(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-7-氟-8-甲 

氧基囈吩并［2, 3-ο］<·#-4(5Η)-酮；

(306) : Ν-(2-澳乙基)-4-(7-氟-8-痙基-4-側氧基-4, 5-

二氫嗟吩并［2,3-c］哇啡-9-基)苯磺醯胺；

(307) : 4-(7-氟-8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫 < 吩并

［2, 3-c］唾啡-9-基)-N-(2-M基乙基)苯磺醯胺；

(308) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)-2-甲基丙-2-基)苯

基)-8-痙基 ©塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(309) : N-(2-氯-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩

并［2, 3 - c］嚨啡-9 -基)节基)-N-甲基甲烷磺醯胺;

(310) : 4-(8-幾 基-4-側 氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］ 

唾啡-9 -基)- N-(2 -甲氧基乙基)苯磺醯胺；

(311) : (E)-3-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二氫瘗吩并

［2, 3-c］嗤啡-9-基)-2-甲基丙烯睛；

(312) : N-(2-氟-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩 

并［2,3-c］嘩啡-9-基)苯乙基)甲烷磺醯胺；

(313) : 8-超基- 9-(4-(1-幾基乙基)苯基)囈吩并［2, 3-c］

-4(5H)-酮;

(314) : 9-(4 -(1-(環戊基胺基)乙基)苯基)-8 - 基嚏吩
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并［2, 3-c］ -4（5H）-酮；

（315） : 9-（4-（1-（環戊基胺基）乙基）苯基）-8-甲氧基囈

吩并［2, 3-c］ -4（5H）-酮；

（316） : 4- （8- Μ 基-4-側 氧基 -4, 5- 二氫嚏吩并［2, 3-c ］

* 唆■咻- 9 -基）- N -（2-翹基乙基）苯磺醯胺;

. （317）： 9-（5-（胺基甲基）咲喃-2-基）-8-^基囈吩并

［2, 3-c ］ -4（5Η）-酮；

（318） : 9-（3-氯-4 -（（甲基胺基）甲基）苯基）-8 -甲氧基

• 囈吩并［2, 3-c］ < -4（5H）-酮；

（319） : 9-（4-（2-胺基丙-2-基）苯基）-8-幾基囈吩并 

［2,3-。］0奎啡-4（511）- 酮；

（320 ）: N-（3-m基丙基）-4-（8-甲氧基-4-側氧基-4, 5- 

. 二氫。塞吩并［2,3-c］嗟咻-9 -基）苯磺醯胺；

（321） : 2-氟-4-（8-翹基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］嗤啡-9-基）-N-（2-幾基乙基）苯磺醯胺；

（322） : 4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］

<■#-9-基）-N-（3-痙基丙基）苯磺醯胺；

（323） : N-（3-澳丙基）-4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫

嗟吩并［2, 3-c］嚨啡-9-基）苯磺醯胺；

（324） : 2 -氟-4-（8- Μ基-4-側氧基- 4,5-二氫囈吩并

［2, 3-c］唆嘛*-9 -基）-N-（2 -甲氧基乙基）苯磺醯胺；

（325） : 9-（3-氯-4-（（甲基胺基）甲基）苯基）-8-輕基嗟

吩并［2, 3-c ］嚨啡-4（5H） -酮；

（326） : 9-（4-（胺基甲基）苯基）-4-側氧基-4, 5-二氫嚏
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吩并［2, 3-c ］ < -8-睛；

(327) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙.基)-3-氟苯基)-8-痙 

基嚏吩并［2, 3-c ］ ^#-4(511)-酮；

(328) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6, 7-二氯-8-翹基囈吩

并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮；

(329) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-6-氯-8-幾基囈吩并

［2, 3-c］嗥啡-4(5H)-酮；

(330) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫囈

吩并［2, 3-c］唏啡-8-基三氟甲烷磺酸酯；

(331) : 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧基囈

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(332) : N-(2-氯乙基)-4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫

囈吩并［2, 3-c］唆啡-9 -基)苯磺醯胺；

(333) : N-(2-氟乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二

氫囈吩并［2,3-c］嘩啡-9-基)苯磺醯胺；

(334) : 9-(4-(2-胺基丙-2-基)苯基)-6-氯-8-罐基囈吩 

并［2, 3-c］嗟咻-4(5H)-酮；.

(335) : (S)-9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-翹基

嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(336) : 9-(4-( 1-胺基丙基)苯基)-8-痙基嚏吩并［2, 3-c］ 

唾-4(5H)-酮；

(337) : 9-(4-( 1-胺基丙基)苯基)-8-甲氧基囈吩并

［2, 3-c］嚨啡-4(5H)-酮；

(338) : 9-(4-(1一(二乙基胺基)丙基)苯基)-8-痙基嚏吩
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•

•

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(339) : 9-(4-( 1-(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-務基囈吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(340) : 9-胺基-8-甲氧基嚏吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)- 

酮；

(341) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-6, 7-二氟

- 8-罐基嗟吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮;

(342) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-6, 7-二氟

-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c ］ < -4(5 Η)-酮；

(343) : Ν-環丙基-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈

吩并［2, 3-c］唆麻-9 -基)苯磺醯胺；

(344) : N-環丙基- 4-(8-超基-4 -側氧基-4, 5 -二氫嗟吩 

并［2,3-c］嗤嘛-9-基)苯磺醯胺；

(345) : 9-(2-胺基-2, 3- 二氫-1Η - Bp -5- 基)-8-每基嚏吩

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(346) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)囈吩并

［2, 3-01^^-4(511) -酮；

(347) : (S)-N -(1 -(4 -(8- 幾基-4-側氧基-4, 5- 二氫囈吩

并［2, 3-c］°t<-9-基)苯基)乙基)甲烷磺醯胺；

(348) : 9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-8-遞基藝吩

并［2, 3-c］嗥咻-4(511)-酮；

(349) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)-3-氟苯基)-8-M

基囈吩并［2, 3-6］°έ·#-4(5Η)-酮；

(350 ): Ν-(1-(Μ基甲基)環戊基)-4-(8-甲.氧基-4-側氧
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基-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］哇啡-9-基)苯磺醯胺；

(351) : 9-(2 -(二乙基胺基)—2, 3- 二氫-1Η - Bp - 5- 基)-8 -

痙基嚏吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮;

(352) : 9-(2-(二甲基胺基)-2, 3 - 二氫-1H-菊-5 -基)-8-

輕基©塞吩并［2, 3-c］唾咻- 4(5H)-酮；

(353) : 8-超基-9-(1, 2, 3, 4-四氫異嗤啡-7 -基)嗟吩并

［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(354) : 8-甲氧基-9-(1, 2, 3, 4-四氫異唆麻-7-基)囈吩

并［2, 酮；

(355) : 3-(3-(8- Μ 基-4-側 氧基-4, 5-二氫 囈吩并

［2, 3-(3］哇啡-9-基)苯基)丙睛；

(356) : 9-(4 -(1 -(二乙基胺基)乙基)氟苯基)-8-起.

基囈吩并［2, 3-01^^-4(511) -酮；

(357) : 1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并

［2, 3-c］唆啡-9-基)苯基)環丙睛；

(358) : 9-(2-乙基-1, 2, 3, 4-四氫異嗟啡-7-基)-8-輕基 

嗟吩并［2, 3-c ］瘦啡-4 (5H)-酮；

(359) : 9-(4-(1-胺基乙基)-3-氟苯基)-8-M基嚏吩并

［2, 3-c］嗟"#-4(511)-酮；

(360) : 3-(3-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3 - c］嗤咻-9 -基)苯基)丙睛;

(361) : 1-(4-(8- 基-4-側氧基-4, 5-二氫 嗟吩并

［2, 3-c］^^-9-基)苯基)環丙睛；

(362) : 9-(2-胺基-2, 3-二氫 - 1H-韩-5-基)-8-甲氧基囈

700



1503323
第100110555號 104年4月7日修正替換頁

•

•

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(363) : N-異戊基-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏

吩并［2, 3-c］唾啡-9-基)苯磺醯胺；

(364) : 9-(2 -(二甲基胺基)-2, 3- 二氫-1H-荫-5- 基)- 8 - 

甲氧基囈吩并［2, 3 - c］哇嘛-4(5H)-酮；

(365) : 9-(4-( 1 -(乙基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧基囈吩

并［2, 3-c］哇麻-4(5H) - 酮；

(366) : 6-氯- 9 -(4 -(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)-8-痙

基嗟吩并［2, 3-c］ < < -4(5H)-酮；

(367) : 9-(4-(環丙烷隸基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并

［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(368) : 9-(4-(胺基甲基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫囈

吩并［2, 3-c］唆啡-8-幾醯胺；

(369) : 9-(2-胺基乙基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］磴啡

-4(5H)-酮；

(370) : 8-幾.基- 9-(4-(2 -Μ基乙基磺醯基)苯基)嚏吩并

［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(371) : 9-(4-(2-M基乙基磺醯基)苯基)-8-甲氧基囈吩

并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(372) : 9-(1-乙基呱喙麻-5-基)-8-翹基囈吩并［2, 3-c］ 

啡 -4(5H)-酮；

(373) : 9-(4-( 1-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基囈吩并

［2, 3-c］-4(5H)-酮；

(374) : 8-幾基-9-(2-甲基-1, 2, 3, 4-四氫異唾嚥-7 -基)
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囈吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(375) : 9-(4-( 1 -胺基乙基)-3 -氟苯基)-8-甲氧基囈吩 

并［2, 3-c］磴咻-4(5H)-酮;

(376) : 8-罐基-9-(1-甲基口引唏啡-5 -基)囈吩并［2, 3-c］ 

唾咻-4(511)-酮；

(377) : 8 -遞基- 9 - Ο引□ 朵啡-5 -基)瘗吩并［2, 3-c］唆啡 

-4(5H)-酮；

(378) : 9-(呎喙麻-5-基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］磴啡

-4(5H)-酮；

(379) : 9-(4-( 1-((二甲基胺基)甲基)環丙基)苯基)-8- 

邂.基囈吩并［2, 3-c］<-#-4(5H) -酮；

(380) : 4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］ 

哇咻-9-基)-N-丙基苯磺醯胺；

(381) : N-(環丙基甲基)-4-(8 -甲氧基-4-側氧基-4, 5-

二氫囈吩并［2, 3-c ］ < -9-基)苯磺醯胺；

(382) : N-(3, 3-二甲基丁基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］磴啡-9-基)苯磺醯胺；

(383) : 4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］ 

嗖麻-9-基)-N-異戊基苯磺醯胺；

(384) : N-(3, 3-二甲基 丁基)-4-(8- 基-4-側氧基

-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］瘦啡-9-基)苯磺醯胺；

(385) : 9-(4-(1-(乙基胺基)乙基)苯基)-8-痙基囈吩并

［2, 3-c ］ 酮;

(386) : 3-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并
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•

•

[2, 3-c]嗤啡-9 -基)苯基)-3-側氧基丙睛；

(387) : (E)-9-(2-乙氧基乙烯基)-8-甲氧基嚏吩并

[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(388) : Ν-(1-(4-(8-罐基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

[2,3-门嚨啡-9-基)苯基)乙基)乙醯胺；

(389) : 4-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c 

哇嚥-9 -基)~ N - ( 3, 3, 3-三氟丙基)苯磺醯胺；

(390) : 4-(8-瘵基-4-側 氧基-4, 5-二氫嚏吩并[2, 3-c] 

磴啡-9-基)-N-(l-(恐基甲基)環戊基)苯磺醯胺；

(391) : N-(2, 2-二氟乙基)-4-(8-甲 氧基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]哆咻-9-基)苯磺醯胺；

(1031): 8-甲氧基-9-(4-(1 -甲氧基乙基)苯基)囈吩并

[2, 3-c]< -4(5H)-酮；

( 1 032): 9-(4-( 1 -胺基乙基)苯基)-6-澡-8-瘵基囈吩并

[2, 3-(3]嚨啡-4(510-酮；

( 1033): 8-甲氧基-9-(2-((哌噪-3-基甲基)胺基)乙基) 

囈吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

(1 034): 9-(2-(4-((二甲基胺基)甲基)哌唳-1-基)乙 

基)-8-甲氧基©塞吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

( 1 035):第三丁基 4-((2-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5- 

二氫嗟吩并[2, 3-c]唾啡-9-基)乙基)胺基)哌噪-1-竣 

酸酯；

( 1 036) : 8-甲氧基-9-(2-(哌唳-4-基胺基)乙基)嗟吩并 

[2, 3-c]<'#-4(5H)-酮；
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( 1 037): 4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并[2, 3-c]

唆啡-9 -基)-N-(3, 3, 3-三氟丙基)苯磺醯胺；

( 1 039) : 9-(4-( 1 -胺基乙基)苯基)-6-環丙基-8-超基嚏

吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

( 1 040): 9-(4-(1-胺基 乙基)苯基)-8-M基-4-側氧基

-4, 5-二氫瘗吩并[2,3-c]唾啡-6-睛；

(1041): 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-6-氯-8-瘵基嗟吩并

[2, 3 - c]°t 啡-4(5H)-酮；

( 1 042): 8-翹基-9-(2-(4-((甲基胺基)甲基)哌噪-1-基)·

乙基)囈吩并[2, 3-c ] < -4(5H)-酮；

( 1043): 8-甲氧基-9-(2-(4-((甲基胺基)甲基)哌噪-1-

基)乙基)囈吩并[2, 3-c]11 奎*#-4(5H) -酮；

( 1 044) : 9-(2-(4-((二甲基胺基)甲基)哌呢-1-基)乙

基)-8 - Μ 基囈吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

( 1 045): 9-(4-( 1-Μ基丙基)苯基)-8-甲氧基囈吩并

[2, 3-c ] -4(5H)-酮;

( 1 046): (R)-8 -甲氧基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)苯基)·

囈吩并[2, 3-c] < -4(5Η)-酮；

( 1 049) : 9-(4-(4-^基哌噪-4-基)苯基)-8-甲氧基囈吩

并[2, 3-c] -4(5H)-酮；

( 1 050): (R)-8-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯基)嚏吩并

[2, 3-c ] < -4(5H)-酮；

(1051) : 8-翹基-9-(4-(1, 2, 3, 6-四 氫毗朕-4-基)苯基)

囈吩并[2, 3-c] -4(5H)-酮；
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(1052): (R)-8-幾基-9-(4 -(1-(甲基胺基)乙基)苯基) 

囈吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；

(1053): 8- Μ基- 9-(4-(1- 基丙基)苯基)嗟吩并

[2, 3-c ] -4(5H)-酮；

• ( 1 054): (R)-8-M基-9-(4-(1-幾基乙基)苯基)囈吩并

. [2, -酮；

(1 055) : 8-徑基-9-(4-(4-幾基哌唳-4-基)苯基)嗟吩并

[2, 3-c ] -4( 5H)-酮；

• ( 1 056): (S)-8-務基-9-(4-(1-^基乙基)苯基)囈吩并

[2, 3-c ] -4(5H)-酮；

( 1 057) : N-C1-M基丙-2-基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基 

-4, 5-二氫嚏吩并[2, 3-c]唆啡-9 -基)苯磺醯胺；

. ( 1 058): 9-(4-(務基(瘗哇-2-基)甲基)苯基)-8-甲氧基

0塞吩并[2, 3-c ] -4( 5H)-酮；

( 1 059): 9-(6-( 1-胺基乙基)毗噪-3-基)-8-魏基囈吩并

[2, 3-c] -4(5Η)-酮；

• (1 060): 9-(4-(4-^基丁基)苯基)-8-甲氧基嗟吩并

[2, 3-c]唆啡-4(5H)-酮；

(1061) : 2-(4-(8- 基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并

[2, 3-c]唆嘛-9-基)苯基)-2-甲基丙醯胺；

( 1 062) : N-(17臭丙 -2-基)-4-C8-M 基-4-側氧基-4, 5-

二氫嚏吩并[2, 3-c]唾麻-9-基)苯磺醯胺；

( 1 063): 8-超基-9-(4-(幾基(嗟哇-2 -基)甲基)苯基)嗟

吩并[2, 3-c] < -4(5H)-酮；
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( 1 064): (S)-8-甲氧基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基)苯基)

□塞吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 065) : 9-(6-( 1-(二乙基胺基)乙基)毗唳-3 -基)-8-痙

基嗟吩并［2, 3-c］ < < -4(5H)-酮；

( 1 066) : 9-(4-( 1 -胺基乙基)苯基)-8-M基-6-甲基囈吩

并［2,3-c］< <-4(5H)-酮;

( 1 067): 9-(6-( 1 -胺基乙基)毗唉:-3-基)-8-甲氧基囈吩

并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

( 1 068): 8-翹基-9-(4-(4- Μ基丁基)苯基)囈吩并

［2, 3-ο］<*#-4(5Η) -酮；

( 1 069): 9-(4-(3-胺基-1-罐基丙基)苯基)-8-甲氧基囈

吩并［2, -酮；

( 1 070): 9-(6-( 1 -(二甲基胺基)乙基)毗唳-3-基)-8-遞

基 口塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1071): 9-(6-(1-(二甲基胺基)乙基)毗噪-3 -基)-8-甲

氧基嗟吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

( 1072): 4-((4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并

［2, 3-c］唆啡-9 -基)-lH-nth^-Ι-基)甲基)苯甲睛；

( 1 074): 9-(4-((1Η-毗哇-1 -基)甲基)苯基)-8-甲氧基 

囉吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮;

( 1 075): 9-(6-( 1 -胺基 乙基)毗噪-3-基)-8-甲氧基囈吩 

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮;

(1 076): 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫 

嚏吩并［2, 3-c］<«#-8-基 二甲基胺基甲酸酯；
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(10 77) : 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2,3-c］唆嚥-8 -基 異丙基碳酸酯；

(1 078) : 9-(4-((1Η-咪哇-1 -基)甲基)苯基)-8-甲氧基 

囈吩并［2, 3-c］唆咻-4(5H)-酮;

• ( 1 079) : N-(2-漠丙基)-4-(8-輕基-4-側氧基-4, 5-二氫

• 囈吩并［2, 3-c］嚨咻-9-基)苯磺醯胺；

( 1 080): (R)_9-(4~(l -胺基乙基)苯基)- 6, 7- 二氯-8- 翹 

基囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(511)-酮；

• (1081): (R)-9-(4-(l-胺基乙基)苯基)-6-氯-8-翹基囉

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1 082) : (S)-8-殘基-9 -(4 -(1-(甲基胺基)乙基)苯基) 

囈吩并［2, 3-c］唆麻-4(5H) -酮；

(1 083): 9-(4-( 1-胺基乙基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫 

嚏吩并［2, 3-c］唆麻-8 -基 二乙基胺基甲酸酯；

(1 0 84) : 4 - (8 - Μ 基-4- 側氧基 -4, 5- 二氫嗟吩并［2, 3 -c ］ 

唆啡-9-基)-N-C2-M基乙基)-N-甲基苯磺醯胺；

• (1 085): N-C2-M 基乙基)-4-(8 -甲氧基-4-側氧基-4, 5-

二氫嗟吩并［2,3-c］唆啡-9 -基)-N-甲基苯磺醯胺；

(1086): 9-(4-((lH-°tb^-l-基)甲基)苯基)-8-翹基囈 

吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

( 1 087): (S)-6-氯-8-短基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基) 

苯基)囈吩并［2, 3-c ］ < -4 (5H)-酮；

(1 088) : 9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-6-氯-8-痙基囈吩并

［2, 3-c］哇啡-4(5H) - 酮；
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( 1 089): 9-(4-( 1-胺基乙基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫

□塞吩并［2,3-。］唾啡-8 -基 嗎- 4-M酸酯；

(1091): 8-澳嗟吩并［2, 3-c ］嚨啡-4( 5H)-酮；

( 1 092): 9-(4-(2-(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-M基囈 

吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

( 1 093): 9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-8 -甲氧基囈吩并

［2, 3-c］唾咻-4(5H)-酮；

( 1 095): 9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-8- 基囈吩并

［2, 3-c］<-#-4(5H) -酮；

( 1 096): 8-甲氧基-9-(1-(2-N-嗎麻基乙基)-1H-毗哇

- 4- 基)。塞吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

( 1 097): 9-(4-(2-(二乙基胺基)丙基)苯基)-8-幾基囈 

吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

( 1 098): 9-(4-( 1 -胺基乙基)苯基)-8-輕基-6-(罐基甲 

基)口塞吩并［2, 3-03^^-4(511) -酮；

( 1 099): 9-(4-( 1 -胺基乙基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2, 3-。］磴*#-8 -基乙酸酯；

(1100): 9-(1-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)-1Η-毗哇-4- 

基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(1101): 9-(4-((1Η-咪哇-1 -基)甲基)苯基)-8-幾基囈 

吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮;

(1102): 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-(2 -嗎嘛基乙氧基) 

囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1103): 8-翹基-9-(1-(2-N-嗎啡基乙基)-1H-毗哇-4-

708



1503323
第100110555號 104年4月7日修正替換頁

■

•

基)嘍吩并［2, 3-c］嚨咻-4(5H) -酮；

(1104): N-(2-(1H-。比哇_-1 -基)乙基)- 4-(8-錢基-4-側 

氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嗥嘛-9 -基)苯磺醯胺； 

(110 5): 8-超.基- 9-(4-(2, 2, 2-三氟T-翹基乙基)苯基) 

嚏吩并［2, 3-c ］ < ■# -4(5H)-酮；

(1106): 9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-6-氯-8-幾基嚏吩并

［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(1107): N-(2-(4-(8-翹基-4-側氧基-4, 5-二氫囉吩并 

［2, 3-c］唆啡-9-基)苯基)-2-甲基丙基)甲烷磺醯胺； 

(1108): 9-(4-(2-(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-甲氧基 

囈吩并［2, 3-c］唆 ^-4(511)-酮；

(1109): 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)嗟吩并［2, 3-c］ <

-4(5H)-酮；

(1110): 9-(1-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)- 1H-0比哇 ~4- 

基)-8-M 基嚏吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1111): 9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-短基嚏吩并 

［2, 3γ］°έ·#-4(5Η)-酮；

(1112): 9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8-M基 

囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1113): 8-甲氧基- 9-(4-( 2, 2, 2-三氟T-幾基乙基)苯 

基)0塞吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮;

(1114): N-(2-澳 乙基)-4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫 

嗟吩并［2, 3-c］<<-9-基)-N-甲基苯磺醯胺；

(1115): N -(2-(1Η - 咪 口坐-1 - 基)乙基)- 4-(8- 超基-4-側
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氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-cM<-9-基)苯磺醯胺；

(1116): 9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-6-氯-8-幾 

基 0塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1117): 3-(4-(8-(2-(二甲基胺基)乙氧基)-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］瘦啡-9 -基)苯基)丙睛；

(1118): (R)-9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-8-甲氧基囈吩 

并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1119): N-(2-氯乙基)-4-(8-^ 基-4-側氧基- 4, 5-二氫

囈吩并［2, 3-c］嗤啡-9-基)-N-甲基苯磺醯胺；

(1120): (S)-9-(4-(1 -胺基丙基)苯基)-8-M基囈吩并

［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1121): (S)-9-(4-(l-胺基丙基)苯基)-8-甲氧基嚏吩 

并［2, 3-c］嚨- 4(5H) -酮；

(112 2): (R)-9-(4-(l -胺基乙基)苯基)-8 - Μ 基-6- 甲基

嗟吩并［2, 3-c］ < < -4(5H)-酮；

(1123): (R)-9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-6-澳-8-疼基囈

吩并［2, 3-c ］ < < -4(5H)-酮；

(1124) : 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-4-側氧基-4, 5-二氫 

嚏吩并［2, 3-c］瘦啡-8 -睛；

(1125): 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-8-(翹基甲基)囈吩 

并［2, 3-c］唆麻-4(5H) - 酮；

(1126): (R)-6- < -9-(4-(1-(二甲基胺基)乙基)苯

基)-8-M 基嗟吩并［2, 3-c ］ -4 (5H)-酮；

(1127): (S)-9-(4-(1 -(乙基胺基)丙基)苯基)-8-旄基
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•

•

嚏吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(1128): (S)-9-(4-(l-(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-幾 

基嘍吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1129) : 6-氯-9-(4-(1-(二甲基胺基)丙 -2-基)苯

基)-8-幾基囈吩并［2, 3-c］唆啡-4( 5H)-酮；

(1130) : 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-6-乙烘基-8 -軽基嚏 

吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(1131): (R)-9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-8-懇基囉吩并

［2, 3-c］墜啡-4(5H)-酮；

(1132): (R)-6-氯-8-幾基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基) 

苯基)嗟吩并［2, 3-c］瘦啡-4(5H)-酮;

(1133): 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-6-氯-8-痙基嚏吩并

［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1134): 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-8-(二氟甲基)囈吩 

并［2, 3-c］<<-4(5H)-酮；

(1135): (R)-6-涣-8-起.基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基) 

苯基)嗟吩并［2, 3-c ］ ^^-4(511)-酮；

(1136): 9-(4-(1-胺基丙- 2-基)苯基)-6-氯-8-幾基囈 

吩并［2, 3-c］ -4(5H)~ 酮；

(1137) : 9-(4-丁基苯基)-8-甲氧基嘍吩并［2, 3-c］哇嘛

-4(5H)-酮；

(1138): 9-(4-丁 基苯基)-8-每基嚏吩并［2, 3-c］ Ί <

-4(5H)-酮；

(1139): N-(2-氯乙基)-4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二
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氫嗟吩并［2, 3-c］唾啡-9-基)苯磺醯胺；

(1140): 9-(4-((3-澳毗咯唳-1-基)磺醯基)苯基)-8-M 

基11 塞吩并［2, 3-c］嚨麻- 4(5H) -酮；

(1141): (S)- 9-(4-(1-(甲基磺醯胺基)丙基)苯基)-4- 

側氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］ < -8-基甲烷磺酸

酯；

(1142): 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-6-澳-8-翹基囈吩并

［2, 3-c］唾'#-4(5H)-酮；

(1143): 9-(4-(3-(二甲基胺基)-1-^基丙基)苯基)-8 - 

甲氧基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1144): N-(2-澳 乙基)-4-(6-氯-8-翹 基-4-側 氧 基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］隆啡-9-基)苯磺醯胺；

(1146): N-(2-澳 乙基)-4-(5-乙基-8-痙基-4-側氧基

-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］嗤啡-9 -基)苯磺醯胺；

(1147): (S)-8-甲氧基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙基)苯基)

嗟吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1148): (S)-8-翹基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙基)苯基)

噬吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1149): 9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-8-(((2-^基乙基) 

胺基)甲基)囈吩并［2, 3-c］嗤啡- 4(5H) -酮；

(1150): (R)-9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-6-澳-8-痙基嗟 

吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1151): (R)-9-(4-(l-(二甲基胺基)丙基)苯基)-8-翹

基囈吩并［2, 3-c］<-#-4(5H)-酮；
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•

•

(1152): 8-懇基-9-(4-戊基 苯基)囈吩并［2, 3-c］唆啡

-4(5H)-酮；

(1153) : 9-(4-(2-胺基乙醯基)苯基)-8-翹基囈吩并

［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1154): (S)-6-氯-8-翹基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙基) 

苯基)囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1155): 8-翹基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)嚏吩 

并［2,3-c］< <-4(5H)-酮;

(1156)： 8-甲氧基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)囈 

吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H) -酮；

(1157): (R)-9-(4-(1-胺基丙基)苯基)-8-M 基-6-甲基 

囈吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1158): (R)-9-(4-(1 -胺基丙基)苯基)-8-甲氧基-6-甲 

基囉吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1159): (R)-9-(4-(1 -胺基丙基)苯基)-6-氯-8-翹基嗟 

吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(1160): (R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-疼基囈吩 

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1161): (R)-9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基噬 

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1162): 2-(4-(8-超.基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩并

［2, 3 - c］哇啡-9-基)苯基)丁睛；

(1163) : (S)-9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-短基嗟吩

并［2, 3-c］ ^^-4(5H)-酮；
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(1164): (S)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基嗟 

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮;

(1165): 6-氯-8-幾基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基) 

嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1166): (R)-9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-6-氯-8-務 

基 ©塞吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮;

(1167): 9-(4-(2-胺基乙基)-3, 5-二氟苯基)-8-翹基嗟 

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1168): (R)-9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-瘵基-6- 

甲基嗟吩并［2, 3-c］哇嘛-4(5H) -酮；

(1169): (R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-翹基-6- 

甲基囈吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(1170): 6-氯-8-甲氧基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯 

基)嗟吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1171): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-氯苯基)-8-^基囈吩并 

［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1172): (S)-9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8- 

輕基嗟吩并［2, 3-c ］ < < -4(5Η)-酮;

(1173): 6-澡-8 -甲氧基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯 

基)嚏吩并［2, 3-c］唆啡-4 (5H)-酮；

(1174): 9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-翹基囈 

吩并［2, 3-c］唆■#-4(5H)-酮；

(1175): (R)-9-(4-(l-胺基丙基)苯基)-6-氯-8-甲氧基 

嗟吩并［2, 酮；
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(1176): (R) - 9-(4 -(1 - 胺基丙 - 2- 基)苯基)-6-澳-8-懇 

基嚏吩并［2, 3-c］ 酮；

(1177): 9-(4-(2 -胺基乙基)-3, 5-二氟苯基)-8 -甲氧基 

嚏吩并［2, 3-c 酮；

- (1178): 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)-3, 5-二氟苯

- 基)-8 - Μ 基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1179): 9-(4-(1-胺基丙-2 -基)-3-氟苯基)-8 -甲氧基 

嚏吩并［2, 3-门嗤啡-4(5H)-酮；

:· (1180): (S)-9 -(4 -(1 - 胺基丙 -2- 基)苯基)-6, 7 -二氯

- 8-甲氧基嚏吩并［2, 3 - c］唆-4( 5H)-酮；

(1181): (S)-9-(4-(l-胺基丙 -2-基)苯基)-6-氯-8-幾 

基口塞吩并［2, 3-c］嚨·#-4(5Η) -酮；

(1182): (S) - 6 - 氯 -9 -(4 -(1-(二甲基胺基)丙 - 2- 基)苯 

基)-8-超基嚏吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1183): 6-澡- 8-起.基-9 -(4 -(2-(甲基胺基)乙基)苯基) 

嗟吩并［2, 3 - c］唆啡-4(5H) -酮；

• (1185): N-(2-幾基乙基)-4-(8-甲氧基-5-甲基-4-側氧

基-4, 5-二氫嚏吩并［2,3-c］哇啡-9-基)苯磺醯胺；

(1186):甲基 3-(4-(8-M基-4-側 氧基-4, 5-二氫嚏吩 

并［2, 3-c］＜-#-9-基)苯基)丙酸酯；

(1187): (R)-8-M 基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙 -2-基)苯 

基)藝吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(1188): (R)-9-(4-(l-(二甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8-

建基"塞吩并［2, 3-c］ # -4(5H)-酮；
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(1189): (R)-8-甲氧基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2-基) 

苯基)口塞吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1190): 9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-超基-6- 

甲基嚏吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1191): 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8-M基-6-甲基嚏吩 

并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(1192): 9-(4-(2-胺基乙基)苯基)-8-甲氧基-6-甲基囈 

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1193): 9-(4-(1 -(二甲 基胺基)丙 -2- 基)-3- 氟苯

基)-8- 疼基 -6 -甲基 口塞吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮;.

(1194): (S)-6-氯-8-翹基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2- 

基)苯基)囈吩并［2, 3-c］嚨啡-4(5H)-酮；

(1195) : (S)-6 - 氯 -9-(4-(1 -(二乙基胺基)丙 - 2- 基)苯 

基)-8 - Μ 基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1196): (S)-8-甲氧基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙 -2-基) 

苯基)嗟吩并［2, 3-c］唾麻-4(5H)-酮；

(1197): (S)-8-翹基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯 

基)嗟吩并［2, 3-c］ < < -4(5H)-酮；

(1198): 4-(8-^基-5-甲基-4-側 氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3-c］墜啡-9-基)-N-(2-罐基乙基)苯磺醯胺；

(1199) : N-(2-澳 乙基)-4-(8-^基-5-甲基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］瘦啡-9-基)苯磺醯胺；

( 1 20 0 ): (10-6-氯-9-(4-(1-(二甲基胺基)丙 - 2- 基)苯

基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］°t啡-4(5H)-酮；
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(1201): (R) - 9-(4 -(1 - 胺基丙 -2-基)苯基)- 6-氯-8-甲 

氧基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1202): 9-(4-(1-胺基丁-2-基)苯基)-8-甲氧基嚏吩并 

［2, 3-c］唆嘛-4(5H)-酮；

■ ( 1203) : 9-(4-(2 -胺基丙-2-基)苯基)-8 - Μ 基-2-(苯基

. 磺醯基)囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1204): N-(l-氯丙-2-基)-4-(8-超基-4-側氧基-4, 5- 

二氫囈吩并［2, 3-ε］Ί ·#-9-基)苯磺醯胺；

. ( 1 205): N-(l-氯丙-2-基)-4-(8-甲 氧基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］磴咻-9-基)苯磺醯胺；

(1206): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-軽基苯基)-8-翹基囉吩 

并［2, 3-c］17奎·#-4(5Η)-酮；

. ( 1207): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-甲氧基苯基)-8-甲氧基

嚏吩并［2, 3-c］<<-4(5H)-酮；

( 1208) : 9-(4-(2-胺基乙基)-2-氯-5-甲氧基苯基)- 8- 

甲氧基嗟吩并［2, 3-c］°f<-4(5H)-酮；

• ( 1209): 9-(4-(3-(胺基甲基)戊-3-基)苯基)-8-超基嚏

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1210): (R)-9-(4-(l-胺基丙基)苯基)-8-幾基- 5, 6-二 

甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1211): 9 -(4 -(2 -胺基乙基)-2-氯-5-起.基苯基)-6 -氯 

-8-錢基囈吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(1212): 9-(4-(胺基甲基)苯基)-8-幾基-6-甲基囈吩并

［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮;
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(1213): 9-(4-(2 -胺基乙基)-3-氟苯基)-6-澡-8-起.基 

嗟吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1214): 9-(4-( 2-胺基乙基)-3-氟苯基)-6-》臭- 8-甲氧 

基11 塞吩并［2, 3-c］嚨嘛-4(5 Η)-酮；

(1215) : (S)-8-罐基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙

-2-基)苯基)囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(1216): 9 -(4 -(2 -胺基乙基)-3 -氟苯基)-8-甲氧基-6- 

甲基11 塞吩并［2, 3-c］哇1#-4(5H) -酮;

(1217): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-8-M基-6-甲 

基0塞吩并［2, 3-c］隆啡-4(5H)-酮;

(1218) : 9-(4-(2 -胺基乙基)-3-氟苯基)-6-氯-8-甲氧

基嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1219): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-6-氯-8-幾基 

嗟吩并［2, 3-c ］ -4 (5H)-酮；

(1220): 9-(4-(2-胺基乙基)-3-氟苯基)-6-環丙基-8-

甲氧基嗟吩并［2, 3-c ］瘦啡-4(5Η)-酮；

(1221): 9-(4-(2 -胺基 乙基)-3 -氟苯基)-6-環 丙 基-8- 

幾基嗟吩并［2, 3-c］哇啡-4(5Η)-酮；

( 1 222): (S)-8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙

-2-基)苯基)囈吩并［2, 3-c］嗤啡-4(5H)-酮；

( 1 223) : (S)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基

-6-甲基囈吩并［2, 3-c］唆*#-4(5H)-酮;

( 1 224): 9-(4-(2-胺基乙基)-2-澳-5-幾基苯基)-8-疼

基囈吩并［2, 3-c ］ -4(5Η)-酮；
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( 1 225): (S) - 9-(4-(1 -胺基乙基)苯基)-8-瘵基-6-甲基 

囈吩并［2, 3-c］唆咻-4(5H)-酮；

( 1226): 3-(4-(8-幾基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟 

吩并［2, 3-c］唆嘛-9-基)苯基)丙睛；

- ( 1227) : 9-(4-( 1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-8-甲氧

- 基-6-甲基嗟吩并［2,3-c］唾咻-4(5H)-酮；

(1228) : 9-(4-( 1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-8-幾基

- 6-甲基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

,. ( 1 229) : 2-(2-氟-4 -(8-幾基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二

氫囈吩并［2, 3-c］唆啡- 9 -基)苯基)丙Μ ；

( 1 230) : 6-環丙基- 9-(4-(2-(二甲基胺基)乙基)-3-氟 

苯基)-8-Μ 基嗟吩并［2, 3-c ］ -4( 5Η)-酮；

(1231): 6-環丙基- 9 -(4 -(2-(二甲基胺基)乙基)-3-氟 

苯基)-8-甲氧基嚏吩并［2, 3-c］＜-#-4(5H)-酮；

(1232): (S) - 9 -(4 -(1 - 胺基丙 - 2 -基)苯基)-8-起.基 -6- 

甲基嗟吩并［2, 3-c］ ＜ -4(5H)-酮;

• ( 1 233): (S)-9-(4-(l-(二甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8-

錢基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮;

( 1234) : 9-(3-氟-4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧 

基囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

( 1235) : 9-(3-氟-4 -(2-(甲基胺基)乙基)苯基)-8-幾基 

囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1236): 9-(4-(2-胺基-1-環戊基乙基)苯基)-8-翹基嗟

吩并［2, 3-c］＜^-4(5H)-酮；

719



1503323
第100110555號 104年4月7日修正替換頁

(1237): 9-(4-(2-胺基-1,1-二環戊基乙 基)苯基)-8-甲

氧基囈吩并［2,3-c］唆啡- 4(5H) -酮；

(1238): 3-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫

囈吩并［:Z, 3 - c］隆嚇-9-基)苯基)丙睛；

(1239): 9-(4-(2-胺基-1-環戊基乙基)苯基)-8-甲氧基

嗟吩并［:2, 3-。］唆麻-4(51!)-酮；

(1240): 9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-6-環丙

基-8-痙基囈吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(1241): 9-(4-(3-胺基丙基)苯基)-8-甲氧基-6-甲基囈 

吩并［2, -酮；

( 1242): 9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-8-M基-6-甲基囈吩

并［2, 3-c］11 奎麻 -4(5H) -酮；

(1 243): 9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-8-甲氧基-6-甲基囈 

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1244) : 9-(4-( 1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-6-環丙

基-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］<-#-4(5H)-酮；

基)-8-M 基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮;

(1245): 6-澡-9-(3-氟-4-(2-(甲基胺基)乙·基)苯

(1246): 6 -澳-9-(3-氟-4-(2-(甲基胺基)乙基)苯

基)-8-甲氧基嗟吩并［2, 3-c］<<-4(5H)-酮；

(1247) : 9-(4-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-6-澳-8- 

翹基嗟吩并［2, 3-c］唆啡-4(5町-酮;

(1248): 9-(4-( 1-胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-6-渙-8- 

甲氧基囈吩并［2, 3-c］磴啡-4(5H) -酮；
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(1249): (R) - 9-(4 -(1 - 胺基丙-2 -基)苯基)-6-甲基-4- 

側氧基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］墜嘛-8 -睛；

(1250): (R) - 9 -(4-(1-胺基乙基)苯基)-8-幾基-6-乙烯 

基嘍吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

- (1251): 9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-8-甲氧基

- -6- 甲基嚏吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

( 1 252) : 9-(4-( 1 -胺基-3-甲基丁-2-基)苯基)-8-痙基 

囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

、. ( 1253): 9-(4-( 1-胺基-3-甲基丁-2-基)苯基)-8-甲氧

基囈吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(1254): 9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-8-幾基-6- 

甲基嗟吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

( 1 255): (R)-9-(4-(l-胺基乙基)苯基)-6-乙基-8-幾基 

嚏吩并［2, 3 - c］唾啡- 4(5H) -酮；

(1256)： (R)-9 -(4-(1 - 胺基乙基)苯基)-6-(二氟甲

基)-8-幾基嗟吩并［2, 3-c］ < < -4(5H)-酮；

• ( 1 257): 9-(3-氟-4-(2-(甲基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧

基-6-甲基囈吩并［2, 3-c ］嚨啡- 4( 5H)-酮；

( 1 2 58) : 9-(3-氟- 4 -(2 -(甲基胺基)乙基)苯基)-8~M基

-6 -甲基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 259) : -9-(4-(1-(二甲基胺基)-2-甲基丙-2-基)

苯基)-8-每基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

( 1 260): 9-(4-( 1 -胺基-2-甲基丙-2-基)苯基)-6-氯-8-

翹基嗟吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；
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(1261) : 9-(4-(3-胺基丙基)苯基)-8-M基-6-甲基囈吩 

并［2, 3-c ］ 酮；

( 1 262): (R) - 8-痙基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙基) 

苯基)嚏吩并［2, 3-c］<<-4(5H) -酮；

(1263): 9-(4-(2 -胺基乙基)-3-氯苯基)-8-甲氧基-6- 

甲基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

(1264): 9-(4-(2-胺 基乙基)-3-氯苯基)-8-幾 基-6-甲 

基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮;

( 1 265) : (R)-8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)乙 

基)苯基)嗟吩并［2, 3-c］^'#-4(5H)-酮；

(1 26 6): 9-(4-(2 -胺基丙基)苯基)-6-乙基- 8-翹基囈吩 

并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

( 1 267): (R)-9-(4-(1-胺基乙基)苯基)-6-丁基-8-超基 

嗟吩并［2, 3-0^^^-4(5H)- 酮；

(1 268): 9-(4-(2 -胺基乙基)-3-氯苯基)-6-氯-8-超基

嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1 269): 9-(4-(2-胺基丙基)苯基)-6-乙基-8-甲氧基嗟 

吩并［2, 3-c］嗤啡-4(5H)-酮;

(1 270): 2-(4-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二氫囈吩并 

［2, 3-c］<^-9-基)苯基)-2-(環氧丙烷-3-基)乙睛； 

(1271): 9-(4-(1-胺基-2 -甲基丙-2- 基)-3-氟苯基)-8- 

翹基嚏吩并［2, 3-c］ < < -4(5H)-酮；

(1 2 72) : (R) - 6 -乙基- 8-幾基- 9-(4-(1-(甲基胺基)乙基) 

苯基)囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；
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•

•

( 12 73): 9-(4-( 1-胺基丙-2-基)-3 -氟苯基)-8-甲氧基

-6-甲基嗟吩并［2, 3 - c］°t啡-4(5H)-酮；

(1274): 9-(4-(1-胺基-3-甲基丁-2-基)苯基)-8 -輕基

- 6 -甲基囈吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1275): 9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氯苯基)-8-甲氧基

-6- 甲基囉吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1276): 9-(4 -(1-胺·基丙-2-基)-3-氯苯基)-8-甲氧基 

囈吩并［2, 3 - c］瘦- 4(5H)-酮；

(1277): 9-(4-( 1-胺基丁-2-基)苯基)-8-甲氧基-6-甲 

基嚏吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮;

(12 78) : 9-(4-(1-胺基-2- 甲基丙-2-基)- 3 -氟苯基)-8- 

每基-6-甲基嗟吩并［2, 3-ο］^^-4(5Η)-酮；

( 1279) : 9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氯苯基)-8-幾基-6- 

甲基嚏吩并［2, 3-c］嚨嘛- 4(5H) -酮；

(1280): 9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氯苯基)-8-M基囈 

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1281): 9-(4-(2-胺基-2-甲基丙基)苯基)-8-甲氧基嚏 

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1282): 9-(4-(2-胺基-2-甲基丙基)苯基)-8-軽基嗟吩 

并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1283): 9-(4-(1-胺基-3 -甲基丁-2-基)- 3-氟苯基)-8-

甲氧基-6-甲基噬吩并［2, 3-c］哇<#-4(5H)-酮；

(1284): 8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(3 -甲基-1-(甲基胺基)

T-2-基)苯基)囈吩并［2, 3-c］磴麻-4( 5H)-酮；
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(1285): 8-每基-6-甲基-9-(4-(3 -甲基-1-(甲基胺基)

T -2-基)苯基)0塞吩并［2, 3-c］ < < -4(5H)-酮；

( 1 28 6): 9-(3-氟 - 4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8- 

甲氧基-6-甲基嚏吩并［2,3-(3］噬嘛-4(511)-酮；

(1287): 9-(4-( 1-胺基-2-甲基丙-2-基)-3-氟苯基)-8- 

甲氧基囉吩并［2, 3-c］ ^-4(5 Η) -酮；

(1 288): 9-(4-(1-胺基 -3- 甲基 丁 -2- 基)-3- 氟苯基)-8-

幾基-6-甲基囈吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

( 1 289): 9-(4-(2-胺基-2-甲基丙基)苯基)-6-澡-8-甲

氧基嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5Η) -酮；

( 1 290): 9-(4-( 1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-8-M基-6- 

甲基囈吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1291): 9-(4-(1-胺基丁-2-基)苯基)-8-痙基-6-甲基 

口塞吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

( 1 292): 9-(4-(2-胺基-2-甲基丙基)苯基)-6-渙-8-幾 

基嗟吩并［2, 3-01^^-4(511)-酮;

( 1 293): 9-(3-氟-4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8-

殘基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

( 1294) : 9 -(3 - 氟 -4 -(3 - 甲基-1-(甲基胺基)丁 -2- 基)苯 

基)-8 - Μ 基 -6- 甲基囈吩并［2, 3-c ］ -4( 5Η)-酮；

( 1295): 9-(4-(1-(二甲基胺基)-3-甲基丁-2-基)苯

基)-8-甲氧基-6-甲基囈吩并［2,3-c］唾咻-4(5H)-酮；

( 1 29 6) : 9-(4-(1-(二甲基胺基)-3 -甲基丁-2-基)-3-氟

苯基)-8-痙基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；
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■

•

(1297) : 9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-8-甲氧基

- 6-甲基嘍吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 298): (R)-8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙

- 2-基)苯基)嚏吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1 299): 9-(4-( 1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-8-甲氧基

囈吩并［2, 3-c ］ <-#-4(511)-酮；

( 1 300) : 9-(4-( 1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-8-懇基嗟

吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1301): 8-甲氧基-6-甲基- 9-(4-(哌咬-3-基)苯基)嚏

吩并［2, 3-ο］°έ,#-4(5Η) -酮；

( 1 302): 8-幾基-6-甲基-9-(4-(哌呢-3-基)苯基)囈吩

并［2,3-c］< -4(5H)-酮；

( 1 3 0 3): (S) - 9-(4-(1 - 胺基丙 - 2-基)-3 -氟苯基)-8 - Μ

基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］噬啡-4(5Η)-酮；

(1 304): (S)-9-(4-(l~ 胺基丙 - 2-基)-3-氟苯基)-8 - Μ

基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］<^-4(5H)-酮；

( 1 305): (R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基

- 6-甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；

( 1 306): (R)-8-M 基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙

-2-基)苯基)囈吩并［2, 3-c］嗤啡-4(5H)-酮；

( 1 307) : (R)-8-翹基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丙

-2-基)苯基)嚏吩并［2, 3-c］嚨啡-4(5H)-酮；

(1 309) : 9-(4-( 1-胺基丁-2-基)苯基)-8-^基囈吩并

［2,3-c］瘦啡-4(5H)-酮；
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(1310): (S)-9-(4-(1 -胺基丙 -2-基)-3-氟苯基)-8-甲 

氧基-6-甲基囈吩并［2, 酮；

(1311): (R) - 9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)-3-氟苯 

基)-8 - Μ基-6-甲基口塞吩并［2, 3 -。］隆啡-4(511)-酮;

(1312): 9-(4-(1-胺基丁 -2-基)苯基)-6-氯-8-翹基嗟 

吩并［2, 3-c ］ < -# -4 ( 5H)-酮；

(1314): 9-胺基-8-甲氧基-6-甲基嚏吩并［2, 3-c］唾啡 

-4(5H)-酮；

(1315): (R)-9-(3-氟-4-(1-(甲基 胺基)丙-2-基)苯

基)-8 - Μ基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］。奎麻-4(5Η) -酮；

(1316): (R)-9-(3- 氟-4-(1-(甲基胺基)丙-2-基)苯

基)-8-甲氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］<-#-4(5H)-酮；

(1317): (R)-9-(4-(1-胺基丙 -2-基)-3-氟苯基)-8-甲 

氧基-6-甲基嚏吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1318): (R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-罐 

基-6-甲基嗟吩并［2, - 4(5H) - 酮；

(1319): (R)-9-(4-(1-胺基丙-2-基)-3-氟苯基)-8-幾 

基-6-甲基嚏吩并［2, 3-c ］ < -4 (5H)-酮；

(1320): 9-((4-(2-胺基乙基)苯基)胺基)-8-甲氧基-6- 

甲基囈吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

(1321): 9-(4-(1-(胺基甲基)環丁基)苯基)-6-氯-8-甲 

氧基嗟吩并［2, 3-c］哇麻-4(5H)-酮；

(1324): (R)-9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)苯基)-8- 

翹基-6-甲基嚏吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；
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■

•

(1325): 9-((4-(胺基甲基)苯基)胺基)-8-瘵基-6-甲基 

囈吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1326): 9-((4-(胺基甲基)苯基)胺基)-8-甲氧基- 6-甲 

基睦吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1327): 9-((4-(1-胺基丙-2-基)苯基)胺基)-8-甲氧基

-6- 甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

(1328) : 9-((4-(1-胺基丙- 2-基)苯基)胺基)-8-超基

-6-甲基嚏吩并［2, 3-c］嚨啡-4(5H)-酮；

(1329): 9-(4-(2-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基-6-甲 

基嚏吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 330) : 9-(4-(2 -胺基丙-2-基)苯基)-8 - Μ基-6 -甲基 

囈吩并［2, 3-c ］ < -4(5Η)-酮；

(1331): 9-(4-(3-(胺基甲基)戊-3-基)苯基)-8-甲氧基

-6-甲基 11 塞吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

(1332): 9-(4-( (R)-1-胺基’丙-2-基)苯基)-8- Μ 基

-2-(1-^ 基乙基)囈吩并［2, 3-c ］ -4 -4( 5H)-酮；

(1333) : 9-(4-((R)-l-胺基丙-2-基)苯基)-2-(1-罐基

乙基)-8-甲氧基囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

(1334): 3-(4-((8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫

囈吩并［2,3-c］嚨啡-9-基)胺基)苯基)丙睛；

( 1 335): 9-((3-(2-胺基乙基)苯基)胺基)-8-甲氧基-6- 

甲基嗟吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

( 1 336) : 9-((4-(2 -胺基乙基)苯基)胺基)-8~M基-6-甲

基囈吩并［2, 3-c］ -4(5Η)-酮；
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(1 337): 9-(4-(2-(乙基胺基)丙基)苯基)-8-M基-6-甲 

基囈吩并［2, 3-c ］ -4 (5H)-酮；

( 1338): 9-(4-(3-(胺基甲基)戊-3-基)苯基)-8-甲氧基

□塞吩并［2, 3-c］嚨·#-4(5H)-酮；

( 1339): 9-(4-(3-(胺基甲基)戊-3-基)苯基)-8-痙 基

- 6- 甲基 11 塞吩并［2, 3-c ］ ＜ -4(5H)-酮；

(1340): (R)-9-(4-(l-胺基丙-2-基)苯基)-8- 基

-2, 6-二甲基嗟吩并［2,3-c］嗤啡-4(5H)-酮；

(1341): (R)-9-(4-(1-胺基丙-2-基)苯基)-8-甲氧基

-2, 6-二甲基 0塞吩并［2, 3-c 酮；

( 1342) : 9-(4-((R)-l-胺基丙 -2-基)苯基)-2-(1-幾基 

乙基)-8-甲氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］哇麻-4(5H)- 

酮；

( 1343) : 2-((4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫 

嚏吩并［2, 3-c］＜-#-9-基)苯基)胺基)乙睛；

( 1344): (R)-9-(4-(l-胺基丁-2-基)苯基)-8-甲氧基 

-6-甲 基囉吩并［2, 3 - c］唆·#-4(5Η)-酮；

( 1 345): 9-(3-氯- 4-(2-(乙基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧 

基囈吩并［2, 3-c］＜^-4(5H)-酮;

( 1346): 9-(4-(3-((二甲基 胺基)甲基)戊-3-基)苯 

基)-8-幾基-6-甲基嚏吩并［2, 3-c］ ·#-4(5Η) -酮;

( 1347): (R)-6-氯-9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2-基)苯

基)-8-M 基嗟吩并［2, 3-c］嗤■#-4(5H)-酮；

( 1348) : 9-(4-(2-(乙基胺基)乙基)苯基)-8-輕基-6-甲
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基囈吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

( 1 349): 9-(4-(2-(乙基胺基)乙基)苯基)-8-甲氧基-6- 

甲基嗟吩并［2, 3-c］ < < -4(5H)-酮；

(1350): 9-(4-(2-(乙基(甲基)胺基)丙基)苯基)-8-幾

- 基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］哇-4(5H)-酮；

. (1351): 2-(遞基(哌噪-4 -基)甲基)-8-甲氧基-6-甲基

囈吩并［2, 3-c］瘦1# - 4(5H)-酮；

( 1 352): (R)-9-(4-( 1 -胺基 丁 -2-基)苯基)-8 - Μ 基-6- 

. 甲基嗟吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 353): (R)-9-(4-(1-胺 基丙-2-基)苯基)-2-氯-8-幾 

基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］°f麻-4(5H) -酮；

( 1354) : (R) - 9-(4 -(1 - 胺基 丙 - 2- 基)苯基)-2- 氯-8- 甲

氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(1355): 8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基) 

苯基)0塞吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮；

(1356): 9-(4-(2-(乙基(甲基)胺基)乙基)苯基)-8-罐

• 基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］唆嚥- 4(5H)-酮；

( 1 357): 9-(4-(3-(胺基甲基)戊-3-基)苯基)-6-氯-8- 

甲氧基囈吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

( 1 358) : 9-(4-(3-((二甲基胺基)甲基)戊-3-基)苯 

基)-8-瘵基囈吩并［2, 3-c ］ < -4(5H)-酮；

(1 359): 9-(6-(二甲基胺基)毗除-3-基)-8-甲氧基-6- 

甲基嚏吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 360): (R)-9-(4-(l-(二甲基胺基)丁-2-基)苯基)-8- 
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魏基-6-甲基11 塞吩并［2, 3-01^^-4(5H)-酮；

(1361): (R)-8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丁

-2-基)苯基)囈吩并［2, 3-c］嗤啡-4(5H)-酮；

( 1 362): 9-(4-(3-((二乙基胺基)甲基)戊-3-基)苯 

基)-8-罐基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c ］ < -4 (5H)-酮；

( 1 363) : 9-(3-氯-4 -(2-(乙基胺基)乙基)苯基)-8-罐基

11 塞吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

( 1 364) : 8-罐基-6-甲基-9-(4-(2-(甲基胺基)乙基)苯 

基)11 塞吩并［2, 3-c］隆啡-4(5H) -酮；

( 1 365) : (R)-9-(4-(1-(二甲基胺基)丁-2-基)苯基)-8- 

甲氧基-6 -甲基嗟吩并［2,3-01^^-4(511)-酮；

( 1 366): (R)-9-(4-(l-(乙基(甲基)胺基)丁-2-基)苯 

基)-8-甲氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］磴咻-4(5H)-酮；

(1367) : (R)-9-(4-(l-(二乙基胺基)丁-2-基)苯基)- 8- 

翹基-6-甲基嚏吩并［2, 3 - c］11 奎啡-4(51!)-酮;

( 1368): (R)-9-(4-(l-(乙基(甲基)胺基)丁 -2-基)苯 

基)-8-罐基-6- 甲基 11塞吩并［2, 3-c ］ -4( 5H)-酮；

( 1 369) : 2-((4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2, 3-c］嗤啡-9-基)苯基)(甲基)胺基)乙睛；

( 1 370) : 2-((4-(8-M 基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并［2, 3-c］唆嘛-9-基)苯基)(甲基)胺基)乙睛；

(1371): 9-(3-氯-4-(2-(乙基(甲基)胺基)乙基)苯

基)-8-痙基嚏吩并［2, 3-c］唆1#-4(5H)-酮；

( 1 372): 9-(4-(1-((二甲基 胺基)甲基)環丁基)苯 
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基)-8-幾基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］墜<#-4(511)-酮；

( 1373): (R)-9-(4-(l-胺基丙基)苯基)-6-澳-8-甲氧基 

嚏吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮;

( 1374) : 9-(6-(2 -胺基乙氧基)毗噪-3 -基)-8-輕基- 6-

- 甲基囈吩并［2, 3-c ］嗥啡-4 (5H)-酮；

- ( 1 375) : (R)-9-(4-(1 -胺基丙-2-基)苯基)-2-氟-8-甲

氧基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］嚨麻-4(5H)-酮；

• (1376): 9-(6-(2-胺基乙氧基)毗唳-3 -基)-8-甲氧基

• -6-甲基囈吩并［2, 3-c ］ -4(5H)-酮；

(1377): 9 -(4-(1 -胺基-2, 2, 2~三氟乙基)苯基)~8-幾基

-6-甲基囈吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1 378): 9-(4-( 1-胺基- 2, 2, 2-三氟乙基)苯基)-8-甲氧 

基-6-甲基嗟吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

( 1 379): (R)-9-(4-(1-(乙基(甲基)胺基)丙-2-基)苯 

基)-8 - Μ 基-6- 甲基 口塞吩并酮；

( 1 380): (R)-8-M 基-6-甲基-9-(4-(1-(甲基胺基)丁

• -2-基)苯基)嚏吩并［2, 3-c］磴啡-4(5H)-酮；

(1381): 9-(4-(1-胺基-2, 2, 2-三氟乙基)苯基)-8-甲氧 

基嗟吩并［2, 3 - c］哇啡-4(5H) -酮；

(1383): (R) - 9-(4-(1 - 胺基丙 - 2- 基)苯基)-2- 氟-8-幾 

基-6-甲基囈吩并［2, 3 - c］唆■#-4(5H)-酮；

(1384): 9-(6-((2-胺基乙基)胺基)毗噪-3 -基)-8-罐基

-6-甲基"塞吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮；

(1385) : 9-(6-((2 -胺基乙基)胺基)毗呢-3-基)-8-甲氧
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基-6- 甲基 11 塞吩并［2, 3-c ］ < -4 (5H)-酮；

( 1 386): (S) - 6 -氯-9 -(4 -(1-(乙基(甲基)胺基)丙 - 2- 基) 

苯基)-8-翹基口塞吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮;

( 1387) : (S)-9-(4-(l -(二甲基胺基)丙-2-基)-3- 氟苯 

基)-8-甲氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-c］唆啡-4(5H)-酮；

( 1388): (R)-9-(4-(1-(二乙基胺基)丙-2-基)苯基)-8- 

幾基-6-甲基口塞吩并［2, 3-c］唾啡-4(5H)-酮；

( 1 38 9): 9-(4-(1-胺基- 2, 2, 2-三氟乙基)苯基)-8-痙基

囈吩并［2, 3 - c］唾啡-4(5!{)-酮；

( 1 390): 9-(4-( 1 -胺基- 2, 2, 2 -三氟乙基)苯基)-6-澳

-8-甲氧基口塞吩并［2, 3-c］墜啡-4(511) -酮；

(1391): 9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-6-澳-8-甲 

氧基 11 塞吩并［2, 3-c］<<-4(5H) -酮；

( 1392): (4-(8-罐基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩

并［2,3 - c］哇啡-9 -基)苯基)甲烷磺醯胺；

( 1 393) : 8-甲氧基-6-甲基-9-(4-(2-(甲基亞磺醯基)乙 

基)苯基)嗟吩并［2, 3-c］嗤啡-4(5H) -酮；

( 1394): 8-輕基-6-甲基-9-(4-((甲基磺醯基)甲基)苯

基)嗟吩并［2, 3-c ］磴啡-4(5H)-酮；

( 1395) : (4-(8-甲 氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嗟 

吩并［2, 3-c］唆啡-9 -基)苯基)甲烷磺醯胺；

( 1 39 6) : 9-(4-((2 -胺基乙基)(甲基)胺基)苯基)- 8-甲

氧基-6-甲基囈吩并［2, 3-c ］ 酮；

( 1 397): (R)-N-(2-(2-氟-4-(8-幾基-6-甲基-4-側氧基
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-4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］嚨啡-9-基)苯基)丙基)甲烷 

磺醯胺；

( 1398): (R)-N-(2-(2-氟-4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧 

基-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］磴啡-9-基)苯基)丙基)甲

- 烷磺醯胺；

. ( 1 3 99): (3)-9-(4-(1-(二甲基胺基)丙-2 -基)-3- 氟苯

基)-8-殘基-6-甲基囉吩并［2, 3-c］<'#-4(5H)-酮； 

(1400): 9-(4-((2-胺基乙基)(甲基)胺基)苯基)-8-翹

. 基-6-甲基囈吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(1401): 9-(4-(1-(胺基甲基)環丙基)苯基)-6-澳-8-幾 

基嚏吩并［2, 3-c -4(5H)-酮；

(1402): 2-(6-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫

_ 囈吩并［2, 3-c］嗤咻-9-基)毗唳-3 -基)乙睛；

(1403): 8-幾基-6-甲基-9-(4-(2-(甲基亞磺醯基)乙基)

苯基)囉吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮;

(1404): 8-甲氧基-6-甲基-9-(4-((甲基磺醯基)甲基)

• 苯基)囈吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(1405): 5-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫嚏吩 

并［2, 3-c］唆麻-9-基)菸鹼醯胺；

(1406): 2-(5-(8- 基 -4-側氧基-4, 5-二氫嗟吩并

［2, 3 - c］哇啡-9 -基)。比噪-2 -基)丙睛；

(1407) : 2-(4-(8-甲氧基-6-甲 基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2,3-c］唆咻-9-基)苯基)丙醯胺；

(1408) : 9-(6-( 1-胺基丙-2-基)毗唳-3-基)-8-甲氧基
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- 6-甲基 11 塞吩并［2, 3-c］ -4(5H)-酮；

( 1409): 2-(5-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫

11 塞吩并［2, 3-c ］< ■# -9-基)毗唳-2-基)-2 -甲基丙Μ ;

(1410) : 2-翹基-2-(4-(8-幾基-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并［2,3-门唆嘛-9-基)苯基)丙烷-1-磺醯胺；

(1411): Ν-(第三丁基)-2-痙基-2-( 4-(8 -甲氧基-4-側 

氧基-4, 5-二氫嗟吩并［2, 3-c］ < -9-基)苯基)丙烷

-1 -磺醯胺；

(1412): 2-(4-(8-痙基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并［2, 3-c］唆·#-9-基)苯基)丙醯胺；

(1413): 2-(4-(8- Μ 基-4- 側氧基-4, 5-二氫 囈吩并 

［2, 3 - c］嗤咻-9 -基)苯基)丙烷-1-磺醯胺;

(1414): 9-(4-(2-胺基-1-氟乙基)苯基)-8-甲氧基-6- 

甲基囉吩并［2, 3-c ］ < -4( 5H)-酮；

(1415) : 9-(6-(1-胺基丙-2-基)毗除-3-基)-8-懇基-6- 

甲基嗟吩并［2, 3-c］哇嘛-4(5H) -酮；

(1416) : 2-(5-(8-痙基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并［2, 3-c］唾'#-9-基)毗唳-2-基)-2-甲基丙睛； 

(1417): 2-(5-(8- 基-4-側氧基 -4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］嗤啡-9-基)毗唳-2-基)-2-甲基丙睛；

(1418): 2-(5-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2,3-c］磴嘛-9-基)毗唳-2-基)-2-甲基丙睛；

(1419): 2-(4-(8-翹基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫囈 

吩并［2, 3-c］<<-9-基)苯基)丙烷-1-磺醯胺；
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( 1420): 9-(4-(2-胺基-1-幾基乙基)苯基)-8-甲氧基 

-6-甲基囈吩并［2, 3-。］嚨麻-4(51!)-酮；

(1421) : 9-(6-(1-胺基-2-甲基丙-2-基)毗唳-3-基)-8 - 

務基囉吩并［2, 3-c］ < -4(5H)-酮；

- (1422): N -環丙基-1-(4-(8 -甲氧基-6-甲基-4-側氧基

. -4, 5-二氫嚏吩并［2, 3-c］ < -9-基)苯基)甲烷磺醯

胺；

( 1423): 2-(5-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

. ［2, 3-c］哇啡-9 -基)。比唳-2-基)丙睛；

(1424): (R)-N-(2-(4-(8-甲 氧基-6-甲 基-4-側 氧基

-4, 5-二氫瘗吩并［2, 3-c］磴嘛-9-基)苯基)丙基)甲烷 

磺醯胺；

( 1425): N-乙基-1-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］唆啡-9-基)苯基)甲烷磺醯
■

胺；

( 1426) : 9-(6-(1-胺基丙-2-基)。比陀-3 -基)-8-甲氧基
• 嚏吩并［2, 3-c］瘦啡-4(5H)-酮；

( 1427): N-環丙基- 1-(4-(8-Μ基-6-甲基-4-側氧基

-4, 5-二氫。塞吩并［2, 3-c］嗖啡-9-基)苯基)甲烷磺醯 

胺；

( 1428) : 1-(5-(8-甲氧基-4-側 氧基-4, 5-二氫 嗟吩并 

［2, 3-c］唆啡-9-基)毗唳-2-基)環丙睛；

(1429): N-乙基 -1 -(4-(8- 幾基 -6- 甲基-4-側氧基-4, 5- 

二氫嚏吩并［2, 3-c］嗖啡-9 -基)苯基)甲烷磺醯胺；
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(1430): 1-(4-(8-甲氧基-6-甲基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2, 3-c］嗟啡-9-基)苯基)乙烷磺醯胺；

(1431): 1-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫囈吩并

［2, 3-c］嚨啡-9 -基)苯基)乙烷磺醯胺；

(1432): (R)-N-(2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2, 3-03^^-9-基)苯基)丙基)甲烷磺醯胺；

(1433): (R)-N-(2-(4-(8-罐基-4-側氧基-4, 5-二氫瘗 

吩并［2,.3-c］嗥嘛-9-基)苯基)丙基)-N-甲基甲烷磺醯 

胺；

(1434): (R)-N-(2-(4-(8-幾基-6-甲基-4-側氧基-4, 5- 

二氫囈吩并［2, 3-c］磴咻-9 -基)苯基)丙基)甲烷磺醯 

胺；

( 1435): (R)-N-(2-(4-(8-^ 基-4-側氧基-4, 5-二氫瘗 

吩并［2, 3-0 3^^-9-基)苯基)丙基)甲烷磺醯胺；

(1436): (R)-N-(2-(4-(8-甲氧基-4-側氧基-4, 5-二氫 

囈吩并［2, 3-c］＜#-9-基)苯基)丙基)-N-甲基甲烷磺 

醯胺；

(143 7) : (R) - N-(2 -(4 -(8- 罐基-6- 甲基-4-側氧基 -4, 5 - 

二氫嚏吩并［2, 3-c］唾啡-9 -基)苯基)丙基)-N-甲基甲 

烷磺醯胺；

(1438): (R)-N-(2-(4-(8-甲 氧基-6-甲 基-4-側氧基 

-4, 5-二氫囈吩并［2, 3-c］墜咻-9-基)苯基)丙基)-N-甲 

基甲烷磺醯胺。

13. 一種醫藥組合物，包含至少一種如申請專利範圍第1
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項所述之化合物或其在醫藥上可接受的鹽，及醫藥上可 

接受的擔體。

14.如申請專利範圍第13項所述之醫藥組合物，其可用於 

預防或治療PBK依存性疾病。

• 15.如申請專利範圍第14項所述之醫藥組合物，其中該

. PBK依存性疾病為癌症。

16. 一種PBK抑制劑，包含至少一種如申請專利範圍第1 

項所述之化合物或其在醫藥上可接受的鹽。

. 17. 一種如申請專利範圍第1項所述之化合物或其在醫藥

上可接受的鹽在製造治療PBK依存性疾病的醫藥組合 

物的用途。
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八、圖式：無
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