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&��'��(�� &��'�)�*�+ &'�� ,-��**���� �.��� ��-/����0�
1.�2��� 3-���(� 4����� 5������.� ��(
�����( 6�����(������

������ ���*.���0��7�� (������* ������( ��7��0�. �* 2��*��
0��� �/'�������* -� �����(* �� ���. �*.���0��7 0���*8-����
0�-�*�9�: ;-� �'��<��� �����(���).������7.7�-��'���(������
= >� �����(���).������(�<���.�������0����(������ =�>� �����
(���).������(�=
��
��/0.�>������0����(������ =$>9�: ��2� ��2��
�'7�����0 ��*/�0* �� ���. ���70�-�*�9��:
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,- /�(��*0��( ?�. 0�� 7-���*<-�(��� 7����� ������* ���
*/7� �88�7���0 �/'�������*� -�� �/*0 8��*0 �'����� 0�� <��0�7/���
7-�8-���0�-� /�(�� ?��7� 0��. ���70� 5-*0 *0/(��* *�-? 0��0
�� */7� 7.7��7 ������* =���(�@-��(��� �� 0��* 7�*�>� 0��
<��8����( 7-�8-���0�-� �* -�� ?�0� 0�� � */�*0�0/��0 �-7�0�(

���� 0- 0�� */�*0�0/��0 -� 0�� �(A�7��0 7���-�� �� 0��*
7-�8-���0�-�� ��7� ��0�-��� �0-� ��7-��* � *0���-����7
7��0�� ?�0� (�88����0 *0���-(���70��� ��("-� 7����0�-� �����0.B
-�� �-�� <��� <��0�7�<�0�* �� �� ��-����7 �88�70� ?�����* 0��
-0��� -�� (-�* �-0� ��)��� 0�� ��0�-��� 7��0�� �-�� ��*�7�
,��* �* ��*��. *��� 8�-� 0�� C���. *0�/70/�� -8 %� �� ������
(���2�( 8�-� 0�� �-�-�.(��@-�� -8 ��.-'�� =;��/�� �>�9D:

�-?�2��� �* 0��* 7-�8-���0�-� ��7�**��.E ,- ��*?�� 0��*
F/�*0�-� ?� ���(�( 0- <��<��� �� ���(�@-��(��� ?���� 0�� �
*/�*0�0/��0 ��( 0�� */�*0�0/��0 -� 0�� �(A�7��0 7���-� ��� ���
0- ��7� -0���� ,��* ��. �� �00����( �. 0�)��� �(2��0��� -8 0��
<��8����0��� ��� ���� A/�70�-� -8 0�� ��7.7�-9D�D� :�@�-70���
���� *.*0�� =*�� ����-�-/* 0��7.7��7 *.*0�� �� 17���� �>�
&�����* -8 =���>��������<.��-��(���� ?��7� 7-�0���* 0?-
��0�-��� �0-�* �� 8�2���������( ����*� ��� �--( �'��<��*
-8 */7� � 7-�8-���0�-��� ��*0��70�-��

;��/�� �� �-�8-���0�-� -8 7����� ���(�@-��(��� % ��(� ���-?� � �������
��<��*��0�0�-� -8 0�� 7-�8-���0�-� -8 0��*� 7-�<-/�(*�
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17���� �� �-�<���*-� -8 0�� 7-�8-���0�-�* -8 �-�-7.7��7 ��( 0��7.7��7
���(�@-��(���*�

=���>��������<.��-��(��� =&> ?�* 8��*0 <��<���( �. ������
��( 7-�?-�)��*� �. ��*-�/0�-� ?�0� 0��0���7 �7�(�9�: &�-0���
*.�0��*�* ��* ���� ��<-�0�( �. G-0*/)� �0 ���� *0��0��� 8�-�
�����0-� -� 0��0���7 �7�(�9�: �� ��2� (�2��-<�( �� ��0����0�2�
*�-�0�� *0��0��.� ?��7� �* 8��*���� -� � ����� *7��� =�-
7��-��0-���<��7 </��8�7�0�-�* ��� ��F/���(>� ,�� 8��*0 *0�<*
��� ��*�( -� 0�� 7����� (������ *.�0��*�* ��<-�0�( �.
��/���� �0 ����9$: ��00���. ��<�-2�( �. 1�2-�� ��( 7-�?-�)�
��*�9!: ?��7� *0��0* 8�-� ������*9=�>���<���.��0�.�:�0����(��
����� =' B 17���� �>�9�:
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96%

5

THF, _78°C

96%

6

17���� �� 4��<���0�-� -8 *0��0��� ��0����� (�

6. 0��* ��0�-(� ������*9=�>���<���.��0�.�:�=���>�����(��
����-���$�-70�(���� =(> �* -�0����( �� �--( .���( =� H> ��(
�'7�����0 (��*0���-*���70�2�0. =���H> ?��� �*-��0�( ��(
</��8��(� &�0����0�2��.� � *��<�� �7�( I ��*� ?�*���� <�-7��
(/�� �88-�(�( � F/��0�0�0�2� .���( -8 ��0����� */�0���� 8-�
8/�0��� 0���*8-���0�-�� �-/��� �.(�-�-��0�-� -8 0��* (������
/*��� ��66� �� 0�0���.(�-8/����9� : ��2� ) �� �--( .���( ?�0�
7-�<��0� ����-7-�0�-� =17���� D>� ,�� 7.7��*�0�-� ?�* 7���
���( -/0 -� 0�� 7�/(� ��0����� �. 8-���0�-� -8 0�� ��*�
��*.��0� =���*���0���� */�8-��0�> ?�0� ��0����*/�8-�.�
7��-��(� ��( */�*�F/��0 0���0���0 ?�0� 0���0�.������ ��
(�7��-�-��0�����9��: ,�� ��*/�0��� 7.7��7 7-�<-/�( * =����
��*9=�>���<���.��0�.�:�=���>��������<.��-��(���> ?�* �*-��0�(

9+: 4�-8� &� &��'�)�*� &� ,-��**���
J��2��*�0�K (� ����L2�
��K<��0����0 (� ������ M�����F/�
D � F/�� 
���*0�&�*����0� ���� ����L2� � =1?�0@�����(>
;�'N =���>���D�!�$D��

����� N ���'��(������'�)�*O7��-���/�����7�

�� ��-/����0� 1� 3-���(� ��� 4� 5������.
J��2��*�0�K 4� �0 5� �/���
	��-��0-��� (� ������ (�* M����-�
��K���0*
� <��7� P/**��/� $���� 4���* ��(�'  � =;���7�>

��� �� 6�����(������
J��2��*�0�K (� ����L2�
	��-��0-��� (� ���*0���-���<���
��� F/�� 
���*0�&�*����0� ���� ����L2� � =1?�0@�����(>

9++: ,�� �/0�-�* 0���) 6&1; 8-� � �����-/* ��80 -8 ����0�-</�� <���.��
�0�.������ ��( 0�� 1?�** ��0�-��� 17���7� ;-/�(�0�-� =����0 �-� � �
�D��$��!> 8-� 8����7��� */<<-�0�
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NH HN
CH3CH3

NH HN
CH3CH3

OHHO

CH3SO2Cl, Et3N, 
CH2Cl2
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H
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H3C

HCO2NH4,

1. 9-BBN, THF

97%

6 7

96%

8

2. NaOH, H2O2

65%
ee >99%

9EtOH, reflux

Pd(OH)2/C

17���� D� 4��<���0�-� -8 �������<.��-��(��� =&> *0��0��� 8�-� (� ��66��
���-����7.7�-9D�D��:�-�����

�� � H .���( -� *��<�. </��8��( �. �7�( I ��*� ?�*���� 0- ��2�
��H .���(� ,�� 8���� *0�< �* 0�� (����@.��0�-� -8 0�� ��0�-���
��-/<* ?�0� 4��������Q* 7�0��.*0� /*��� ���-��/� 8-���0�
�* � �.(�-��� *-/�7�� �� ��8�/'��� �0���-� =17���� D>� ,��*
*.�0��*�* -8 =���>��������<.��-��(��� =&> 7-/�( �� 7�����( -/0
-� � ����� *7��� = �� �-�> �� ��H -2����� .���(� *0��0��� 8�-� (
��( /*��� -��. �7�( I ��*� ?�*� </��8�7�0�-�* ��( � 8����
(�*0����0�-�� ?�0� �� �� 2��/� -8 ���H =0�� �� 2��/� ?�*
(�0������( �. D�4 �53 *<�70�-*7-<.>�9��:

��0� =���>��������<.��-��(��� =&> �� ���(� ?� ��*��. <���
<���( 0�� 7-���*<-�(��� ������*  � ?�0� *�2���� ��(��.(�*�9�D:

�. *��<�� *0������ -8 0�� (������ ?�0� 0�� ��(��.(�� �� (��0�.�
�0��� �0 �--� 0��<���0/�� =17���� �>� �-�� -8 0�� ���70�-�*
�-?�2��� ��2� <�-(/70* */�0���� 8-� C���. 7�.*0���-���<�.�

N N
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17���� �� ;-���0�-� -8 ������*  �� 3�4�� ��;����� ��M������

�� -�(�� 0- <�-2� 0��0 0�� <��8����( 7-�8-���0�-� �* �*
*�-?� �� 17���� �� ?� �����( -� 0�� 7--�(���0�-� -8 0��
��0�-���* 0- � ��0�� *��0� ,�/*� ?� ?��� ���� 0- 8-�� 0?- *-��(
7-�<��'�*   ��(  �� -�0����( 8�-� ���70�-�* -8 * ��( &�
��*<�70�2��.� ?�0� @��7 7��-��(� �� (��0�.� �0���� �-�<-/�(*
  ��(  � ?��� ��7�.*0����@�( 8�-� �0���-� 0- -�0��� 7�.*0��*
*/�0���� 8-� ����.*�*�

&* 7�� �� *��� 8�-� 0�� C���. *0�/70/�� =;��/�� �> -8
7-�<��'   � 0�� �������<.��-��(��� 8����?-�) �(-<0* � *0����
��)� 7-�8-���0�-�� <��8�70�. 8�00��� -/� �.<-0��*�*� �� <��0�7�
/���� 0�� �.���(�@�0�-� -8 0�� ��0�-���* ������* 7�����. *<D� �*
��. �� 8-/�( �. 0�� */� -8 0�� �-�( �����*� D���� ,�� ����
��R� �-�( �* �����=D> S� �� ��. �**/�� 0��0 ������*  �
��*- �(-<0 */7� � *0������)� 7-�8-���0�-��

�-�<-/�(  � (�*<��.�( � �-�� 7-�<��' 7�.*0�� *0�/70/���
?���� 0?- �-�-����7 8-��* =(������N@��7� �N�>  �� ��( �
(�����7 8-�� =(������N@��7� �N�>  �+ ��0����0� =;��/�� D>�
,��* ����2�-� ��8��70*� �� 8�70� 0�� *0�-�� ��*�7�0. -8 0��
<.��-��(��� /��0� ?��7� ���-?* 8-� 0�� ��<��7����0 -8 0��
7��-���� �0-� �. � ��0�-���� �0 *�-/�( �� �-0�(� �-?�2��� 0��0

;��/�� �� C���. *0�/70/�� -8   � 0�� 7-�<��' 8-���( ��0?��� ������*9=�>�
��<���.��0�.�:�=���>��������<.��-��(��� =*> ��( R�����

;��/�� D� C���. *0�/70/��* -8  �� ��(  �+� 0�� 7-�<��'�* 8-���( ��0?���
�������<.��-��(��� =&> ��( R�����

�-0� 0�� �-�-����7 ��( (�����7 *0�/70/��* �(-<0 0�� *���
*0������)� 7-�8-���0�-�� �'�70�. �* �� 7-�<��'   � ,�� �����
8-���( �. 0�� 0?- �(A�7��0 8�2���������( ����* �* �-?��� 0��0
�*� 0�� �-��7/�� �* ��** ���0 ��( *�-?* � *����0�. �-?�� (�����
-8 <.����(���@�0�-� -8 0�� ��0�-��� �0-�*� ,�� �-�-����7
8-�� ��* F/�*� <��8�70 �� *.���0�.� ����� ?�0� � 0�0����(���
@��7 �0-�� ,�� (�����7 8-�� �* � �����)���� 0���-���
��<.����(� ?�0� 0?- ��0�-���* �� 0�� �<�7�� <-*�0�-�*� ��(
0?- ��0�-���* ��( 0�� 7��-���� �0-� �� �F/�0-���� <-*�0�-�*�
,�� ��R� �<�7�� �-�(* ��� �-���� 0��� 0�� ��R� �F/�0-����
�-�(* =��� D=�> S ��( �� ��=�> S� ��*<�70�2��.>� ,�� (�����7
7-�<��' �* �-7�0�( -� � 7��*0���-���<��7 �� �'�* <�**���
0��-/�� 0�� R��� ��� ��( ��� �0-�*� ,�� ��� �0-� �* �-7�0�(
D����=�> S 8�-� 0�� R�� �0-� ��( �* ��2-�2�( �� �.(�-���
�-�(* ?�0� 0?- ��0�-��� �0-�* -8 0�� <.��-��(��� ����*N
����  ��D=�> S� � TTT ��� D�D!!=�> S� ��� TTT ��� ���=�>��

,�� ����2�-� -8 0��* (������ �* ����� �70�2��. *0/(��( ��
�*.���0��7 *.�0��*�* ��( 0�� ��*/�0* ?��� �� ��<-�0�( �� (/�
7-/�*��

������	��
�� ���
���

�-�<-/�( ( ?�* <��<���( �* ��<-�0�( �. 1�2-�� ��( 7-�?-�)��*9!: -� �
����� *7��� = �� �-�>�

�-�<-/�( )N �������������.7�--70�(���� = ��$! 	� ���� �-�> ?�* �((�(
(�-<?�*� 0- � *0����( *-�/0�-� -8 6�D T5��1 7-�<��' =��H�  ���� 	�



��������	
�

������ ���	� ����� 

�� ��� �� � ��	
��
�� 
����� ����� ������� ��������� �     ���!���"  "���������� # �$�� %�� " ����

���� �-�> �� (�. ,�; =���� 	> �0 �� �� /�(�� ��� ,�� ��'0/�� ?�* *0����(
8-� �� ��� �0 �� �� =� ?��0� *-��( ?�* 8-���(>� ,�� ��*/�0��� ��'0/�� ?�*
���0�( �0 ��8�/' 8-� � �� ��( 0��� 7--��( 0- �--� 0��<���0/��� & *-�/0�-� -8
( =��$ ��  �D� �-�> �� ���.(�-/* ,�; =��  	> ?�* �((�( /�(�� ��� ,��
��'0/�� ?�* *0����( 8-� � � ��( 7--��( 0-  ��� &� �F/�-/* *-�/0�-� -8 D�
��M� = �� 	> ?�* �((�( (�-<?�*� 8-��-?�( �. �� �F/�-/* *-�/0�-� -8
D H ��M� = ��� 	>� ,�� ��'0/�� ?�* *0����( 8-� D ��� �0  �� ��( ��M�
=$� �> ?�* �((�(� ,�� ��'0/�� ?�* �'0��70�( D 0���* ?�0� 
0�M =D� ��  	>
��( 0�� 7-�����( -�����7 ��.��* ?��� (���( -2�� G��MD� 8��0���(� ��(
7-�7��0��0�( 0- ��2� �� -����� -��� ,�� 7�/(� <�-(/70 ?�* </��8��( �.
�7�( I ��*� ?�*���� 0- ��2� �D� � =�$H> -8 �������*9=�>���<���.��0�.�:�
=���>�����(�����-���!�-70���(�-� =)> ?�0� � �--( </��0. =� *���� *��<��
?�* </��8��( -� *���7���� =������"5�M� � "� > ?�0� !DH .���( 8-�
*<�70�-*7-<�7 ����.*�*>� �� �53 =�  5�@� ����D� �� ��>N �� ��D =(�
��� �� ��� �@>� ��D! I ���� =�� ���>� ���� I ���� =�� ��>� D��� I D��� =��
��>� D�$$ =F� ��� �� ��� �@>� $�� I $��! =�� � �>B �D� �53 =� 5�@�
����D� �� ��>N �� ����� �!��� ����� ����� ����� ����!� ��$�!� ��!��� �����B �3N
�� � DDD�� D ��� ����� �!��� ����� ����� �D$ � �D  � ��$ � ����� ��� � � ���
�  �� � $� $�D� $ � 7���B ���51 =���70�-� �-��@�0�-� =
�>> 	"� =H>N ���
=�  > 9�����!�M:� �$� =��> 9�������:� � � =$�> 9�!��:� $ =��> 9���!�:�

�-�<-/�( * N 
0D� = ��� 	� �� � �-�> ��( ��D1M��� *-�/0�-� = � ! 	�
�� � �-�> ?��� �((�( 0- � *0����( *-�/0�-� -8 ) =�D� ��  �D� �-�> ��
���.(�-/* ������ =��  	> /�(�� ��0�-��� 7--��( 0-  ��� ,�� ��'0/�� ?�*
?����( 0- �--� 0��<���0/�� ��( *0����( 8-� � ���� ,�� *-�2��0 ?�*
���-2�( ��( 0�� 7�/(� <�-(/70 ?�* </��8��( �. �7�( I ��*� ?�*���� 0- ��2�
��! � =��H> -8 ������*9=�>���<���.��0�.�:�=���>��������<.��-��(��� * =�
*���� *��<�� ?�* </��8��( -� *���7���� =������"5�M� � "� > ?�0� � H
.���(� 8-� *<�70�-*7-<�7 ����.*�*>� �� �53N =�  5�@� ����D� �� ��>N ��
��� =(� ��� �� ��� �@>� ���! I ���� =�� ��>� ��� I ��$ =�� ��>� ���� I ��D�
=�� ��>� ��!D I ���� =�� ��>� D�� I ��!� =�� ��>� D��� =F� ��� �� ��� �@>�
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