
O 4 steps O

OTBS

1) LiHMDS, THF, 
-78 °C to 0 °C, 1
2) DIBAL-H, 
THF, -78 °C, 30 min.

3) Ac2O (1.4 eq.), Et3N 
(1.6 eq.), CH2Cl2, r.t., 30 min

67 % over 3 steps

OTBS

OAc

4) HF*py/THF 
1:4, 0 °C
5) DMP, CH2Cl2

80 % over 
2 steps

O

OAc

6) KHMDS (2.1 eq.),  
2, THF, -78 °C 1 h

66 %

OAc

O

t-BuS
O

7) BF3*OEt2 (3 eq.), 
CH2Cl2, -78 °C 
then -40 °C

63 %

H

H

O

St-BuO

OAc

8') K2CO3, 
MeOH/CH2Cl2, r.t.

89 %

H

H

O

OMeO

OH

9') LiOAc, Pd(PPh3)4, THF, r.t. 
80 %

H

H

O

MeO
O

H

8) Ag(TFA) (2 eq.), 
Et3N (4 eq.), MeOH, 
0 °C to r.t.

90 %

P
EtO

O

EtO CO2Me
1

P
O

EtO
EtO

O O
St-Bu

2

10) 3, DMAP, 
PhMe, 90 °C

72 %
H

H

H

O
O

N

OH

CO2Me 11) PdCl2, CuCl2, 
O2, DMF/H2O, 
10:1, r.t.

79 %

9) Pd(OAc)2, 
PBu3, r.t.

70 %

H

H

H

O
O

N

OH

CO2Me

O

H

H

H

O
O

OMe

H

H

H

O

Me
N

O
OH

O
OH

H

H

H

H

O
O

N

OH

CO2Me

H OH

12) CeCl3, NaBH4, 
MeOH, - 20 °C

5 : 1

13) NaOMe, MeOH, 
0 °C to r.t.

41 % over 2 steps

MeHN CO2Me

HO

3
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