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K5 5866 - ST S 1P IS  Herh Bk JE A HE A7 £ 55 HON IR A2 A2
SKHE T3 567  SERETT S I TE  Herh Frid T A HE A7 £ 55 OV AR A = A2
SEHE T 5858 : SEWETT S 1 A, Herb Brid B ME AT A T JUNIR R
SKHE T 5869 : ST S P I A e Frid T A HE A7 AR 5 O B s .
SK 7 5260 : SK 7 S 1P i, Herh inid JEm MEw AL T USRI L 00 L

BEE B Bk P S .

[0140]

SKHE T 561 SK T S 1 A, Herb inid e A M w AL T USRI 0 L

BER BT B R AR

[0141]
[0142]
[0143]
[0144]

KT 5862 - SEHET 6 L (1 753 R b BTk o e = A 3 UM el
SKHE T 5863 : SEME T 561 T 52, Heh Binid T A MR AL OV ICT .
SKHE T 64« SEHET 56 L [ 759 , 2o b BT IR T A A AR T O BE R B
SKHE T 5865 - SEHETT S61 T 5, Heh Birid T A MR AL OB T
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[0145]  SLja 7 2266 : Lt /7 226 L HR I v, Horh Pirad o il 27 A2 55 ok % .

[0146]  SLja 7 267 SLiiti )7 Z26 LHR I i, Hh ik o a i sr A FEHONER -

[0147] iﬁ@?‘i%%:iﬁ@ﬁ%mqﬂﬁwﬂz,,\Elﬂﬁﬁkﬁﬁi“&%i%ﬁﬁiimgiﬁ
[0148]  SLji )y 4269 : SLjit /7 226 LHH (K J5V2: , Horp FIrid e AR 4P 3 W s B ), 3F BT ik o4
B AR 5 OBk S R B

[0149] S5 270« SEjta 77 S 44 B 7735, Ferp—4E PRk 10 i ite FH R = AR A 2z i 201
inEea=gy/R

[0150] Sy 2271« SEjta )y 244 1 7738, Horp— H—k 0 st FH R A AR A 2 I 201
iEfa=Ly/R

[0151]  SLja 7y 272 SLjil 77 B4R I 7712, Horp— AR O i iite R AR A iz 2l
inEfa=cy/R

[0152] AT LATAR 7 AL A A A B IR S it 7 8 5 A0 35 3R S Jr 28 1-7 20 S A SC A (AT
fA] HeAth S 77 2

[0153]  SEjfi )y &= 1-43/4H A H L RoR .

[0154] Sy ZRASEHt 7 R 1 K5, H

[0155]  R:ACI1.BrakCFs;

[0156]  R*NH.FELCI; ¥ H.

[0157]  R*»YH.C1.BrEiCFs.

[0158]  SLjiay ZEB: SEJti T AN T2, Hop

[0159]  R'FIR*ACL:IFH.

[0160]  R*AH.

[0161] SRy 2 C: SETt T AN J7i2:, Horp

[0162]  R'FIR*AyBr;Jif H.

[0163]  RZAH.

[0164]  SEfifi )y 22D ST ZAT K I, Hirh

[0165]  R'AIR®ACF3; 3 H.

[0166]  R*NH.

[0167]  SEjfi )y &E : L)y A [ 71, Ho

[0168]  R'.R*FIR*NCI.,

[0169]  sEjifi Jy &RF : Ly AR 71k, Hdp

[0170]  RYMIR*ACL ;I H.

[0171]  R*HF,

[0172]  SEjiE 5 RG : SL i 77 A B T71k , Hdp

[0173]  R“ACFs; 3 H

[0174]  R*FIR*JH.

[0175] S 7 & H: Sy AR 73, Hip

[0176] R NHIZEL,JFH.

[0177]  R®>NH.

[0178]  SLjE 7 &1 : L )7 A B J714% , Hdp

11
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[0179] R°NH;

[0180]  ROAk—RUBLACIKICi—Cokin it s 3 H.

[0181]  RTAHOR?,S(0)aRELC(0)NRMRY,

[0182] Sy 28« St /7 A I 5k, Horp

[0183]  R™NC(O)NRMR™; 3 H.

[0184]  R"™NC1-Cafr 3t B C1—Capki AUk 3L , BT A — DREUR 527 2K = Lt &A
W7, o

[0185] R*JYCIEKCHs;

[0186] R°AH;

[0187] RO Ak — DRIV C1—Celiidis s 3 H.

[0188]  RTAHOR?,S(0)aR"ELC(O)NR!'RY,

[0189] sy &L : Ly =K A ik, Hp

[0190]  R'NCI.Br.CFs.0CF3B{0CH:CF3;

[0191]  R*AH: I H.

[0192]  R*»YH.F.Cl.BrkCFs.

[0193]  sZjitiJy oM SEj 7 LW 772, Hop

[0194]1  R™“NCHs; 3F H.

[0195]  R™NC(0)NRMR'Y,

[0196]  SZfifi )7 2N St 7 @M () 7 ik, He

[0197]  RNCFs; 3F H.

[0198]  R*ACI1.BrEiCFs.

[0199]  SLji ;220 SEJt 7 M ) 772, o

[0200] R'"HH;IEH

[0201]  R'™NCi-Cafi FEBRCI—Caii AT HE

[0202]  sjifa /iy &P SEJit 7 M 1) v, Horp

[0203]  R'™JyH;Jf H.

[0204]  RYNIRTA LB 5L H 4

[0205]  HL4A[)SEiti )y RAHEEH T R 1P R 77, e &L 3 -

[0206] 4-[5-(3,5- & KH)-4,5- A -5 ( =5 3L ) -3 5 B 3 1 -2-F JE-N- (211t
Wi s FR ) O R B e

[0207]  4-[5-(3,5- 8 KHE)-4,5- —A-5-( =F T ) -3 FEEm 5L 1-2-F FL-N-[ 2%
R-2-[(2,2,2-=F L) TR L H IR P B %,

[0208]  4-[5—(3,5- ~FIEIHE)4,5- H-H5—(=HF ) -3-FER ML ]-2-F HE-N-[ 2-(F
TRk ) & 3 1R F B e

[0209]  4-[5-(3,5- @ FHE)-4,5- ~F -5 (=F P L) -3 pEEmeF 1-2—FF FL-N-[ 2—-(
FEEREIESL ) 258 R P B,

[0210]  4-[5-(3,5- &KL 4,5~ —H-5-( =P L) -3 5 B 3 12— JH-N-[ 2—(F

12
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[0211]  4-[5-(3,5- & EE)—4,5- A -5 (A &) -3-FERM AL ] -2-F JE-N-[1-H
Fe-3- (L) N2 IR R B i

[0212] At HARRSL 7 RERELITT R 1P Ik, b AL &k B RARIB. &
455 F T RAP s c-PrRRIF 5L
[0213] %A

10/62 5T

[0214]

13
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I

[0215]

[0216]

[0217]

R'I
Cl
€1
€l
Cl
¢l
Cl
Cl
€1
Cl
C1
Cl
C1
C1
Cl
Cl
€l
Cl
C1
Br
Br
Br
Br
Br
Br
CF,

CF,
CE;
CE;
CF;
CF,

#B

R’

Cl

Cl

¢l

C1

C1

Cl1

CF,

CF,

CE,

CF,

CF,;

CF,
OCIH,CF,
OCH,CF,

0CH,CF;

OCH,CF,
OCH,CF,

CF,
CF;
CF,
CF,
CF,
CF,
CF,

CF;
CF;
CF;
CF;
CF;

R_lz
CH,
CH,CH,
CH(CH,)
CH,CF,
c-Pr
Cl;—¢—Pr
CH,
CH;CH,
CH(CH,),
CF,
¢-Pr
Cl;=¢—Pr
CH,
CH,CH,
CH(CH,),
CH,CE,
¢—Pr

CH;=¢-Pr

CH,
CH,CH,
CH(CH)
CH,CF,
¢c-Pr
CHy—¢-Pr
CH,

CH,CH;,
CH(CH,),
'CH_;CFE&
c—Pr
CH,=c-Pr

AR B 11/62 1

R ClH,
R R’ R
Cl cl CH,
Cl €l CH,CH,
C1 Cl CH (CH3) ,
Cl Cl CH,CE;
Cl Cl ¢~Pr
Cl Cl CH,~¢—Pr
€1 CF; Cl,
Cl CF; CH,CH;
C1 CF, CH(CH)),
C1 €CF, CF,
Cl CF, ¢-Pr
cl CE, CH,~¢-Pr
Cl 0CH.CF, CH3
ClL 0CH,CF; CH,CH;
€1 OCH,CE, CH(CHyY ,
Cl OCH;CF; CH,CE,
€l OCHCF, c-Pr
Cl OCH,CF, CH,~¢c~Pr
Br CF; CH,
Br CE, CH,CH,
Br CF, CH (CH3) 5
Br CF, CH,CF;
Br CF, c-Pr
Br CF; CHy—c—Pr
CF, CF, CH,
CFE; CE, CH;CH;4
CF, CE; CH (CHy) ,
CF, CF; CH,CF;
CE, CF, c—Pr
CE, CF, CHy~¢c-Pr

14
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[0218]

[0219]

[0220]

Cl

€1

Cl

Cl
€l
€l
€l
Cl

Cl

Cl
Cl

Cl
Cl
Cl

€1
Cl
Cl
€1
Br

Br

Br
Br
Br
Br
CE,
CF,
CF,
CE,
CF;
CF;

Cl
CF,
CE,
CF,
CF,
CF,
CF;
OCH,CF;
OCH,CF,

OCH,CF;4

0CH,CF,

OCH,CF,

OCH,CFE,
CF;
C»Fa

CF;
CF;
CF,
CE,
CF,
CF,
CF,
CF;
CE,
CF;

[ S e T o h S S - SN w5 S T S o S W05

CH;
CH,CH,
CHCH,
CHLCH,
CH,
CH,
CH;
CH,CH,
CHCH,
CHLCH,
CH,
cl,
CH,
CH,CH,
CHCH,
CHCH
c,
ClL,

CH;
CH:CH,
CH,CH,
CH,CH,

CH,

CH;

CHy
CH:CH,
CH,CH;
CH,CH,

15

Br
Br
Bt
Br
CE;
CF4
CF,
CFJ
CF,
CFy

CF;

CE;
CF,
CF,
CF;
OCH,CF,
OCH.CF,

OCH,CF,

OCH,CF,

OCH,CF,

0CH,CF;
CF,
CF;

CFs
CF;
CF;
CF,
CF,
CF;
CF;
CF;
CF;
CF;

i ===t G C S e S ORI SR o T - T R - SE SR S s R S T S - CE R [

R
CH;
CHy
CH,

CH,CH,

CH,.CH;

CH,CH,
CH,
CH,

CH,CH;

CH,CH;

CH,CH;
CH,
CH3
CH;

CH,CH,

CH,CH,

CH,CH;
CH;
CH,

CH,
CH,CH;
CH,CH
CH,CH,

Cil,

CH,

CH,
CH,CH;

CILCHy

CH,CH;
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(02211 4 F LAk A MRS 7 56 1—43 8 S2 7 S A—Pei b 1 — TR A 404 , it 11
sl 5 PR i A 200 AP B 0% TE A A o 2 8

[0222] il b, 2B A 91 6095 PRV S0 2600 , B LA 0 o FE M o A s 250 1
AL B PB4 -A3BREE M T FA-PHR AL — TG L &4 (Bh AL S e A A )
ERG B 5 TS RAT-55MI T o P T Mo 2 5 b 2 ST St )y 56
68II AT Tk TR Z5 1]y 1 IR B AM A 2550

(0223]  SERZFRAR , AR W1 ELHE 26 (R 50 62 T4 A 2 2 5 sl (B 0 25 2 7o o A
LA BB S 77 48 1-A3BR S 7 2 A-P P AR — TRE 1k &0 AR 35 S T-52
7 ERAT-5BHT— T P TP M 5 A 5 sl ST S T 256-68 19 41— ik A 254
AT VRS B A4 26,

(02241 3B SR , AR 1 ELFE A RIS 0 2 T8 M 2k 5 U B O 25 2R oo B
SR L BB ST 1 -A3BR S T AP T — TRAG 1L & BRSO Eh s X T-52 0
7 ERAT-5BHT— U P i T M A 5 sl s ST S T 25668 1 41— i . A 25
AT VRS B S A 2,

[0225] 8 FR R, A 2 1 6L HE 2 4148 T L 52 T 5L PO A A3 M SR S MG 77 28 1-43 B S M 75
SA-PHT— T A & W DA B 502 T M o 2 s B S BRI B TS50
7 ERAT-5BHAT— U P i T M 2 A 5 ol s ST S 77 5668 1 41— ik . A R W1 )
f AT T RS £ S48 26700 2 L3

(02261 SERZELAR , A 52 W 45 PR T AR50 00 52 T A A 22 58 A2 5 1 4L 2 0 6 5
L BT R AR AE T A RURIBER LA A0 5 25— R 2 B S B 2 T e (B
R BRI BN E T S RAT-55M AL — Tk A TE 45 2 2 8 s XCT-S2i
SB6-68f T . AR I HOLL AT DA 1 IRER s B 44 257007 S 4 A 3

(02271 SR LH) S BEIEIR AT ¢ HEPCT 4 A AGWO. 2005,/08521 67 ik 4L

[0228]  ARSTUHAIEEARN S22 58 , IFE A7 i bk e 2 B A0 R 7] T BN-28 A0 P o A8 40
SRR N SR BE A% TR AT T N4 ) IS e e ZR AL o FH T 1) 25 L E 2 IR AL PN
AN B BT 12 ARSI AR 53 5 BN, A0 45 3 4Rt 2 R A ) it 4
JRF R (MCPBA) it 8 A & e e o A (U T R S 8 A4 3t B R R XLER 44,
it (0 — R U4 50 ) SR SAA BT IR R R A4« AT il EN-E A ) X B TR ) 2
RFEEAR T AT Ckd , Z W an:T.L.GilchristffJComprehensive Organic Synthesis
BTHEBTA8-T50 (S.V.Ley 4% ,Pergamon Press);M.TislerfIB.Stanovnik[)
Comprehensive Heterocyclic ChemistrysE3#8518-20T0 (A. J.BoultonFfIA.McKillop%s
4 ,Pergamon Press);M.R.GrimmettfIB.R..KeeneffJAdvances in Heterocyclic
ChemistrysE43E5149-161 W (A.R.Katritzky4wi4s,Academic Press);M.Tislerfl
B.Stanovnikf{JAdvances in Heterocyclic Chemistrys894:55285-291 1 (A.R.Katritzky
FIA. .BoultonZm4g ,Academic Press); A G.W.H.CheesemanfIE.S.G.Werstiuk[{
Advances in Heterocyclic Chemistrys22% 5390-392 M (A.R.Katritzkyfl
A.J.Boulton%s,Academic Press).

[0229] ARSI EL AN FONHR], H T AERE A A B4 T AW 5 e AT R R
A T, Rt £ SRS U A SR A i A g o R, sRL S M40 &G 2 Pk
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Al T3 600 B HE 3 B3 ar 4 B 201 B A 1 Eh A48 5 e LR BUA HLER 41l i &R
MR ERIR IR VBEIR IR TR VT IR & IR FLIER « oK IR VTN IR VIR TR KA IR
AR A FR B DR R R ) R I R 8 o DT L, A R B O v 4 3k B s AL A HEN-5R
eI E: .

[0230]  FRHEPCT L HIAAHWO 2005/085216HF A 1K) 5125 LA F AU O Fn i Tl il 28 H
RIBAP MG X LR AT T 7] T AR AT ER R L &0 B s G
Bl AR R A T 465 :Me R R L, Bt R IR & 3, n—Pri& /R CH2CH2CHs , 1 —PrR 7R CH
(CHs)2,c—Pr&/NFRTA %, i-Bu /N CH2CH(CHs )2 , s—Bu 78 CH(CHs ) CH2CHs , t—BuZ ZC(CHs )3,
S(0) RN WA , S(0) 2R AT e 5L , FF H.C(0) R pie it

[0231] éﬁél

[0232]

[0233] R':ACI,R*ACI

a_ i -
CHLCH.SMe CHLC (0) NH, CH.C (0) NH (c~Pr)
CH,CILSEt CH,C (D) NH (Me) CHL (0) NH (CHy-¢~Pr)
CH,CHS (n-P1) CILC (0) NH (B1) CHC (0) NHCH,CHC]
CH.CHCH,SMe CIE,C (0) NH (n-Pr) CHC (0) NHCH,CHE,
CH.CH,CH,SEt CHLC (0) NH (i-P1) CH,C (0) NHCH,CF;
CH,CH,S (0) Me CH,C (0) NI (i-Bu) CHLG W NRCH,O0,C8y
CHLCHS (0) Bt CH,C (0) NH (s~Bu) CH,C(0) NHCH (e CF,
[0234]  CH,CH,S () (n-Pr) CH (Me) C (0) NI (Me) CH,C (0) NHCH,CH (Me) CF,
CH,CH,CHS (0) Me CH (Me) € (0) NH (Bt) CH (Me) C (0) NH (c=P1)
CHCHCILS (0Bt | CH (Me) € (0) Nil (n-Pr) CH (Me) C (0) NH (CH,-¢~Pr)
CH,CH.S0Me CH (e) € (0) NH (i-Pr) CH (Me) € (0) NHCH,CH,C1
CH.CH,S0,E¢ CH (Me) € (0) NH (i-Bu) CH (Me) € (0) NHCH,CHF,
CH,CH,S0; (n-P1) CH (Me) C (0) NH (s-Bu) CH (Me) C (0) NHCH,CF,
CILCH,CH,S0Me CH, (4-mwi 20 CH (Me) C (0) NHCH,CH,CF,
CH,CILCILSO,E CILC (0) N (Me) CH,CF, CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF
CH, (2w 24) CH (Me) € (0) N-(Me) CH.CF, | CH (Me) € (0) NHCH.CH (Me) CF,

[0235] R“ABr,R>ABr

17
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R’
CH,CH,SMe
CH,CH,SEt

CH,CH,S (n-Pr)
CH,CH,CH,SMe
CH,CH,CH,SEt
CH,CH,S (0) Me
CH,CH,S (0) Et

[0236]
CH,CH,CH,S (0) Me
CH,CH,CH,S (0) Et
CH,CH,S0Me
CH,CH;S0:E¢
CH,CH,80; (n-P1)

CH,CH,CH,S0:Me
CHCH,CHL,S0,E1

CH, Q-stbrg )

[0237]  RY“KCF3,R*AH

¥
CH CH SMe
CH,CH,SEt
CH.CHS (n-Pr)
CH,CH.CH SMe
CH,CH CH SEt
CH,CHS (0) Me
CH,CH,S (0) Et
CH,CH,$(0) (n—Pr)
CH,CH,CH,S (0) Me
CH,CH,CH,S (0) Et
CH,CH S0 Me
CH,CH S0 Bt
CH,CH,50, (n-Pr)
CH,CH,CH, S0 Me
CH,CH,CH SO,Et
CH, (2-wtkoe 2K)

RYNCF3,R*AF

[0238]

[0239]

R’
CH,C (0) NH,

CH,C (0) NH (Et)
CH,C (0) NH (n—Pr1)
CH,C (0) NH (i~Pr)
CH,C (0) NH (i-Bu)
CH,C (0) NH (s—Bu)

CH (Me) € (0) NI (Me)

CH (Me) € (0) NH (Et)
CH (Me) € (0) NH (n-P1)
CH (Me) € (0) NH (i-Pr)
CH (Me) € (0) NH (1-Bu)
CH Me) € (0) NH (s-Bu)

CH, (4o L)

CH,C (0) N (Me) CH.CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH,CF,

5

R
CH,C (0) NH,

CH,C (0) NH (Me)
CH,C (0)NH (Bt)
CH,C(0) NH (n—Pr)
CHZC (O)NH G —Pr)
CH,C (0) NH (i-Bu)
CH,C (0) NH (s—Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH Me) C(0) NH (Et)
CH (Me) € (0) NH (n—P1)
CH (Me) C (O)NH (i~Pr)
CH(Me) C(0) NI (i-Bw)
CH (Me) € (0) NH (s-Bu)
CH (4-sRvd JK)
CH,C (0) N (Me) CH,CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CF,

18

R{ﬁ
CH,C (0) NH (c~Pr)
CH,C (0) NH (CH;~¢—Pr)
CH,C (0) NHCH,CH,C1
CH,C (0) NHCH,CHF,
CH,C (0) NHCH,CF,

CH,C (0) NHCH,CH,CF,
CH,C (0) NHCH (Me) CF,
CH,C (Q) NHCH,CH (Me) CF;
CH (Me) C (0) NH (¢-P1)
CH (Me) € (0) NHA(CH,—¢~P1)
CH (Me) € (0) NHCH,CH,CL
CH (Me) € (0) NHCH,CF,

CH (Me) € (0) NHCH,CH,CF,
CH (Me) C (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH,CH (Me) CF,

R

CHC (0) NH (c—Pr)

CH,C (0) NH (CH ~¢—Pr)
CH.C () NHCH,CH.C1

CH,C (0) NHCH,CHE,

Cit € (0) NHCH CF,
CH,C (0) NHCH CHCF
CH.(: (0) NHCH (Me) CF,

CH,C (0) NHCH,CH (fe) CF,
CH (Me) € (0) NH (¢—Pr)
CH (Me) € (0) NH (CH,—¢~Pr)
CH (M) € (0) NHCH CH C1
CH (Me) C (0) NHCH CHP,
CH (Me) € (0) NHCH,CF,
CH (Me) € (0) NHCH, CH CF_
CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) C (0) NHCH CH (e) CF,
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R R R
CHCH,SMe CH,C (0) NH, CH,C (0) NH (c-P1)
CHCH SEt CH.C (0) NH (Me) CH.C (0) NH (CH ~¢~Pr)
CHCH S (n-Pr) CH,C (0) NH (Bt) CH,C (0) NHCH CH C1
CH,CH CH SMe CH,C (0) NI (n~Pr) CIL.C (0) NHCH CHF,
CH.CH,CH SEt CH,C (0) NH (i-Pr) CH,C (0) NHCH,CF,
CH.CILS (0) Me CH.C (0) NH (i-Bu) CH,C (0) MHCH.CH CF,
[0240] CH,CH,S (0) Et CH.C (0) NH (s-Bu) CH,C (0) NHCH (Me) CF,
CHCH S (0) (n-Pr) CIL (Me) € (0) NI (Me) CH.C (0) NHCH CH (Me) CF,
CH,CH,CH,S (0) Me CH (Me) € (0) NI (Et) CH (Me) € (0) NH (c-Pr)
CH,CHLCHS (0) Et CH (Me) € (0) NI (n—Pr) CH (Me) C (0) NH (CH,~¢~Pr)
CH,CH, SO Me CH (Me) € (0) NH (i-Pr1) CH (Me) C(0) NHCH CH C1
CI,CH.S0 Bt CH (Me) C (0) NH (i ~Bu) CH (Me) C (0) NHCH CHF,
CH,CH 80, (n-Pr) CH (Me) € (0) NH (s—Bu) CH (Me) € (0) NHCH CF,
CILCHCIL SO Me CH, (4-wEed 48) CH (Me) C (0) NHCH, CH CF,
CH,CH CH,S0,Et CH.C (0) N (Me) CH,CF, CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
021 CH, (2=t 20) CH (Me) € (0) N (Me) CHL.CE, | CH (Me) C (0) NHCH CH (Me) CF,
[0242]  RUACF3,RPACI
R Ly K
CH,CH SMe CH,C (0) NI, CH,C (0) NH (c~Pr)
CH.CH SEt CH,C (0) NH (Me) CH.C (0) NH (CH ~c~P1)
CH.CHLS (n-Pr) CH,C (0) NH (Et) CH.C (0) NHCH CH C1
CH CH.CI SMe CILC (0) NIf (n~P1) CH.C (0) NHCH CHF,
CH CH.CH SEt CH,C (0) NH (i~Pr) CH,C (0) NHCH,CF,
CH.CH S (0) Me CH.C (0) NH (i-Bu) CH_C (0) NHCH CH CF,
CILCH $ (0) Bt CHC (0) NH (s-Bu) CH,C (0) NHCH Oe) CF,
[0243]  CHCHS (0) (n-Pr) CH (Me) € (0) NH (Me) CH,C (0) NHCH,CH (Me) CF,
CH,CH,CH,S (0) Me CH (Me) € (0) NI (Bt) Cli (Me) € (0) NI (c-Pr)
CH.CH CILS (0) Bt CH (Me) € (0) NH (n=P1) CH (Me) € (0) NH (CH ~c~Pr)
CH CH S0 Me CH (Me) € (0) NH (1 -P1) CH (Me) € (0) NHCH CH C1
CH,CH, SO Et CH (Me) € (0) NI (i-Bu) CH (Me) € (0) NHCH CHF
CH,CH S0, (n-Pr) CH (Me) € (0) NI (s=Bu) CH (Me) € (0) NHCHCF,
CH CH CH SO Me CH, (4—vk ok 2L ) CH (Me) C (0) NHCH CH CF
CILCH CH SO Bt CH,C (0) N (Me) CH.CF, CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CH, (2-strz &) CH (Me) C(0) N (Me) CHCF, | CH (Me) C (0) NHCH CH (Me) CF,
[0244]  RUNCFs,R¥ABr

19
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&

&
CHCH SMe
CH CH SEt
CH.CH S (n—Pr)
CI CILCH SMe
CI.CH CH SEt
CILCHS (0)Me
CH CH S (0) Et
CHCILS (0) (n-Pr)

[0245]

CH,CH,CH.S (0) Me
CH,CHCH,S (0) Et
CILCHLSO Me

~ CH.CHSOEr

CH,CH,80, (n~Pr)
CH,CH CH,S0 Me
CH.CH.CH S0,Bt
CH, Q- &)

RYMNCFs,R*AHCF3

§

R
CH.CH SMe
CH,CH SEt
CH.CH,S (n-Pr)
CH,CH CH SMe
CH,CH,CH,SEt
CH.CH,8 (0) Me
CH,CHS (0) Bt
CH.CHLS (0) (n-Pr)
CH.CH,CH,S (0) Me

[0246]

[0247]

[0248]

CH,CH SO0 Me
CH.CH S0 Bt
CIL,CH S0, (n-Pr)
CILCH CH S0 Mo
CH,CH.CH S0 Bt
CH, (2-vHm 4)

[0249]  R':NYOCF3,R*HC1

R
CH.C (0) NH,
CH,C (0) NH (Me)
CIH,C (0) NH (Bt)
CH.C (0) NI (n~Pr)
CHLC (0) NH (i-Pr)
CH,C (0) NH (i-Bu)
CH C (0) NH (s~Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)

CH (Me) C (0) NH (Et)
CH (Me) € (0) NH (n—Pr)
CH (Me) € (0) NH (i-P1)
CH (Me) € (0) NH (i-Bu)
CH (Me) € (0) NH (s-Bu)

CH, (4—wed J5)
CH.C (0) N (Me) CH.CF,
CH (Me) C (0) N (Me) CH CF,

¥
CH,C(0) NI,
CH.C (0) NH (Me)
CH,C (0) NI (Et)
CH ZC‘ (0) NH (n-P1)
CH.C (0) NH (i-Pr)
CH.C (0) NH (i-Bu)
CH.C (0) NH (s-Bu)
CH (Me) € (0) NI (Me)
CH (Me) € (0) NH (Et)
CH (Me) € (0) NH (n—P1)
CH (Me) C (0) Nl (i-P1)
CH (Me) € (0) NH (i-Bu)
CH (Me) € (0) NH (s—Bu)
CH_ (4-+&ud 1)
CH.C (0) N (Me) CH,CF,

CH (Me) C (0) N (Me) CH,CF,

20

&

R
CH.C (0) NH (c-Pr)
CHC (0) NH (CH,~c~Pr)
CH.C (0) NHCH CH C1
CH.C (0) NHCH CHF,
CH,C (0) NHCH,CF,
CH,C (0) NHCH,CH CF,
CH € (0) NHCH (Mo) CF,
CI1.C (0) NHCH CH (Me) CF,

CH (Me) € (0) NH (¢c~Pr)
CH (Me) C (0) NH (CH -c-Pr)
CH (Me) C (0) NHCH,CH C1
CH (Me) € (0) NHCH CHF,
CH (Me) C (0) NHCH,CF
CH (Me) € (0) NHCH CH CF,
CH (Me) C (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) CF,

RG
CH.C(0) NH (c=Pr)
CHC (0) NI (CH,~c~Pr)
CH,C (0) NHCH,CHC1
CH.C (0) NHCH CHE,
CH,C (0) NHCH,CF,
CH.C (0) NHCH, CH CF,
CH.C (0) NHCH (Me) CF,
CI.C (0) NHCH CH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NH (¢~Pr)
CH (Me) € (0) NH (CH ~c—Pr)
CH (Me) € (0) NHCH CHC1
CH (Me) C (0) NHCH,CHF,
CH (Me) C (0) NHCH,CF,
CH (Me) € (0) NHCH CH CF,
CH (Me) C (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) CF,
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n B
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&

R
CILCH SMe
CH.CH SEt

[0250]

CHCH,S (n-Pr)
CH.CHCH SMe
CH,CH CH SEt
CH,CH,S (0) Me
CH.CHS (0)Et

CHCHS (0) (n-Pr)
CH,CHCHS (0) Me
CH,CH,CHS (0) Bt

CH CH S0 Me
CH CH SO Et

CH,CH,S0, (n~Pr)
CHLCILCH S0 Me
CH,CH,CH SO Bt

CH, (2-vt 40)

R' A0CH2CF3, R*AF
K
CH.CH SMe
CHCH SEt
CILCH S (n-Pr)
CH.CH CH SMe
CHLCH.CH SEt
CILCH S (0) Me
CHCHS () Bt
CH.CH.S (0) (n-Pr)
CH,CH,CH,S (0) Me
CH,CH,CH S (0) Et
CH.CH S0 Me
CH.CH S0 Bt
C_HéC‘H S0, (n-Pr)
CHZ‘CHZCHZ'SOjMe
CH,CH CH SO.Et
CH, (-t )

[0251]

[0252]

[0253]

[0254] R'*3JOCH2CF3,R*NC1

Eﬁ—
CH,C (0) NH,
CH.C (0) NH (Me)

CH,C (0) NH (E¢)
CI1.C (0) NH (n-Pr)
CILC (0) NI (i-Pr)
CH.C (0) NI (i-Bu)
CH,C (0) NH (5-Bu)

CH (Me) € (0) NH (Me)

CH (Me) € (0) NH (Bt)
CH (Me) € (0) NH {n-Pr)
CH (Me) C (0) NI (i-P1)
CH (Me) € (0) NH (i-Bu)
CH (Me) € (0) NH {s=Bu)

CH, (4-& 7 35)

CH,C (0) N (Me) CH,CF,
CI (Me) C (0) N (Me) CHCF,

R
CH.C (0) NH,

CH.C (0) NH (Me)
CH,C (0) NH (Et)
CHLC (0) NH (n~P1)
CIC (0) NH (i-Pr)
CH,C (0) NH (i-Bu)
CH.C (0) NH (s~Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) € (0) NH (B 1)
CH (Me) C (0) NH (n~Pr)
CH (Me) C (0) NH (i~Pr)
CH (Me) € (0) NH (i-Bu)
CH (Me) C (0) NIl (s—Bu)
CH_ (4-sek 1)
CH,C (0) N (Me) CH,CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH,CF,

21

i
CH.C (0) NIl (c-P1)
CH,C (0) NH (CH ~¢~Pr)

CH,C (0) NHCH CH.C1
CH.C (0) NHCH CHF,
CH,C (0) NHCH CF,
CH.C (0) NHCH,CH CF,
CH,C (0) NHCH (Me) CF,
CH.C (0) NHCIL CH (Me) CF,
CH (Me) C (0) NH (¢~Pr)
CH (Me) € (0) NH (CH ~c~Pr)
CI (Me) € (0) NIHCH,CHLC1
CH (Me) C (0) NHCH CHF,
CH (Me) € (0) NHCH CF,
CH (Me) € (0) NHCH CH CF,
CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) CF

3

6

R
CH,C (0) NH (c-P1)
CH,C (0) NH (CH ~c—Pr)
CH,C (0) NHCH CHC1
CH_C (0) NHCH CHF
CH.C (0) NHCH CF,
CH.C (0) NHCH CH CF,
CH,C (0) NHCH (Me) CF,
CH.C (0) NHCH,CH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NH (c—Pr)
CH (Me) € (0) NH (CH,~c~Pr)
CH (Me) € (0) NHCH CH C1
CH (Me) € (0) NHCH,CHE,
CH (Me) € (0) NHCH CF,
Cl (Me) € (0) NHCH CH CF,
CH (Me) C (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH,CH (Me) CF,
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n B
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1)

R
CH,CH SMe
CH,CH SEt
CH,CH,S (n-Pr)
CH,CH,CH SMe
CH,CH,CH SEt
CH,CH,$ (0) Me
CH,CH,S (0) Et
CH,CH,S (0) (n~Pr)
CH,CH,CH S (0 Me
CH,CH.CH,S (0) Et
CH,CH,50 Me
CH,CH,S0,Et
CH.CH S0, (n=P1)
CH CILCILSO Mo
CH CH CH S0 Bt

[0255]

CH, Q- 1)

[0256] R'*3JOCH2CF3,R*NBr

€

R
CH.CH SMe
CH,CH,SEt
CH CHS (n~Pr)
CILCH.CH SMe
CH,CH CH SEt
CH,CHLS (0) Me
CH,CHLS (0) Bt
CH.CH S (0) (n-Pr)
CH,CH,CH,S (0) Me
CH,CH,CH,S (0) Bt
CH.CH, S0 Me
Cl.CH S0 Bt
CH.CH SO, (n—Pr)

[0257]

CH,CI,CH,S0 Me

CH,CH,CH S0 Bt
CH, (2-mtz 3

[0258]

[0259] E

§

R
CH,C (0) NH,

CH.C (0) NH (Me)
CH,C (0) NH (Et)
CH.C (0) NH (n-Pr)
CH,C (0) NH (i~Pr)
CH,C (0) NH (i-Bu)
CH,C (0) NH (s=Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) C (0) NH(Et)
CH (Me) € (0) NH (n—Pr)
CH (Me) € (0) NH (i-Pr)
CH (Me) C (0) NH (i-Bu)
CH (Me) € (0) NH (s-Bu)
CH, (4-2 vk )
CH.C(0) N (Me) CH CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CF,

6

R
CH.C (0) NH,

CH.C (0) NH (Me)
CHLC (0) NH (Et)
CHC (0) NI (n~Pr)
CH.C (0) NH (i-P1)
CH,C(0) NH (i-Bu)
CH.C (0) NH (s~Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) € (0) NH (Et)
CH (Me) € (0) NI (n~Pr)
CH (Me) € (0) NH (i-Pr1)
CH (Me) € (0) NH (i-Bu)
CH (Me) € (0) NH.(s~Bu)

CH, (4w )
CI,C (0) N (Me) CH CF,
CH (Me) C (0) N (Me) CHCF,

22

]
R
CH,C (0) NH (c-Pr)
CH,C (0) NH (CH ~¢~Pr)
CH,C (0) NHCH,CH,C1
CH € (0) NHCH,CHF,
CH,C (0) NHCH CF,
CH,C (0) NHCH,CH CF,
CH,C (0) NHCH (Me) CF,
CH.C (0) NHCH,CH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NH (e~Pr)
CH (Me) € (0) NH (CH —¢—Pr)
CH (Me) € (0) NHCH CH C1
CH (Me) € (0) NHCH,CHE,
CH (Me) € (0) NHCH,CR,
CH (Me) € (0) NHCH CH CF,
CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF
CH (Me) C(0) NHCH CH (Me) CF,

6
R
CH.C (0) NH (c=Pr)
CILC (0) NH (CH ~c~Pr)
CH.C (0) NHCH CH C1
CHLC (0) NHCILCHF,
CHLC (0) NHCH CF,
CH,C (0) NHCH,CH CF,
CH,C (0) NHCH (Me) CE,
CH.C (0) NHCH_CH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NH (c—Px)
CH (Me) € (0) NI (CH ~¢~Pr)
CH (Me) € (0) NHCH,CH C1
CH (Me) € (0) NHCH CHF,
CH (Me) € (0) NHCH,CF,

Cli (Me) € (0) NHCH CH CF,
CH (Me) € (0) NHCH (Me) CE,
CHi (Me) € (0) NHCH CH (Mc) CE,
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[0260]

[0261]

R'C1,R*NCI,R*HCI

6

R
CH.CH SMe
CH.CH SEt
CH.CHS (n-Pr)
CH CH,CH SMe
CH CH CH SEt
CH.CILS (0) Me
CH.CH S (0) Bt
CHCILS (0) (n-Pr)
CHCILCHLS (0) Me
CH,CH.CH,S (0) Bt
CH,CHSO0 Me
CHLCH S0, Bt
CH.CH S0, (n—Pr)
CHCHLCH S0 Me
CH.CH CH S0 Bt
CH, (2w )

[0263] R“ACI,R*KF,R>HNC1

[0262]

CH,C (0) N,

CH,C (0) NH (Mc)
CHLC (0) NH (Et)
CH,C (0) NH (n—Px)
CH.C (0) NH (i-Pr)
CH.C (0) NI (i-Bu)
CH,C (0) NH (s~Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) C (0) NH (Et)
CH (Me) € (0) NH (n—Pr)
CH (Me) C (0) NI (i-P1)
CH (Me) € (0) NH (1-Bu)
CH (Me) C (0) NH (s-Bu)
CH, (4-ked k)
CH,C (0) N (Me) CH.CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH.CE,

23

[

R
CH.C (0) NH (c-P1)
CHC (0) NH (CH,~c~Pr)
CILC (0) NICH CH C1
CH,C (0) NHCH,CHF,
CH.C (0) NHCH CF,
CH.C (0) NHCH CH CF,
CH.C (0) NHCH (Me) CF,
CH,C (0) NHCH,CH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NH (c-Pr)
CH (Me) € (0) NH (CH ~¢~P1)
CH (Me) € (0) NHCH,CH C1
CH (Me) C (0) NHCH CHF,
CH (Me) C (0) NHCH CF,
CH (Me) € (0) NHCH,CH CF,
CH (Me) C (0) NHCI (Me) CF,

CH (Me) € (0) NHCH,CH (Me) CE,



ON 105640952 A I 21/62 1
R R R
CH,CH SMe CH,C () NH, CH,C (0) NH (c~Pr)
CH CH SEt CH,C (0) NH (e CILC (0) NI (Cl ~c~Pr)
CH,CH S (n~Pr) CH,C (0) NH (B1) CH,C (0) NHCH CH,C1
CH,CH CH SMe CH,C (0) NH (0-Pr) CH,C (0) NHCH CHF,
CH CH CH SEt CH,C (0) NH (i~Pr) CH C (0) NHCH CF
CILEH, S (0) Me CH,C (0) NH (i~Bu) CHC (0) NHCH CH CF,
CH,CH,S (0) Bt CH,C (0) NH (s-Bu) CH,C (0) NHCH (Me) CF,
[0264]  CHCHS (0) (n—Pr) CH (Me) € (0) NH (Me) CH.C (0) NHCH CH (Me) CF,
CH CH CH S (0) Me CH Me).C (0) NIL(EL) CH (Me) € (0) NH (¢=Pr)
CH,CH CH,S (0) Bt CH (Me) € (0) NH (n~Pr) CH (Me) € (0) NH (CH,~c~Pr)
CH,CH,S0 Me CH (Me) € (0) NH (i -Pr) CH (Me) C (0) NHCH CH,C1
CH CH SO Et CH (Me) € (0) NH (i~Bu) CH (Me) € (0} NHCH CHF
CHLCH SO, (n-Pr) CH (Me) € (0) NH (s=Bu) CHl (Me) € (0) NHCH CF,
CH,CH,CH S0 Me CH, (4~ JK) CH (Me) € (0) NHCH,CH,CF,
CH.CH.CH SO Et CH.C(0) N (Me) CHCF, CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CH, (2-otboz 2 ) CH (Me) € (0) ¥ (Me) CHLCE, CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) CF,
[0265]  R“ACI,R*NCN,R*ACI
R R R
CH,CH SMe CH.C (0) N, CH.C (0) NH (c-Pr)
CH CH SEt CH,C (0) NH (Me) CH.C (0) NI (CH,—c~P1)
CH,CHS (n-Pr) CH,C (0) NH (Et) CH,C (0) NHCH CH.C1
CH,CH,CH SMe CH,C (0) NI (n-Pr) CH,C (0) NHCH CHF
CH,CH.CH SEt CH,C (0) NH (i-Pr) CH.C (0) NHCH.CF,
CH.CH_S (0) Me CH,C (0) NH (i-Bu) CH,C (0) NHCH CH CF
[0266] CH.CH S (0) Et CH,C (0) Nl (s-Bu) CH.C (0) NHCH (Me) CF,
CH.CH,S (0) (n-Pr) CH (Me) € (0) NH (Me) CH.C (0) NHCH CH (Me) CF
CH.CH.CHLS (0) Me CH (Me) € (0) NI (Et) CH (Me) € (0) NH (c-Pr)
CH CHLCH S (0) Bt CH (Me) C (0) NH (n—Pr) CH (Me) € (0) NH (CH ~c~Pr)
CH,CH S0 Me CH (Me) € (0) NH (i-P1) CH (Me) € (0) NHCH CH.C1
CH,CH,S0 Bt CH (Me) € (0) BH (i-Bu) CH (Me) € (0) NHCH CHF
CH CH SO, (n-Pr) CH (Me) C (0) NH (s-Bu) CH (Me) C (0) NHCH CF,
CH,CH,CH S0 Me CH, (4-2ed JK) CH (Me) C (0) NHCH,CH CF,
CH,CH,CH SO Bt CH,C (0) N (Me) CH,CF, CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
L0267 CH, (2wt 25) CH (Me) € (0) N (Me) CH CF, | CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) CF
[0268] R A4Br,R*AH,R*AH

24
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R R R
CH.CH SMe CH.C (0) NH, CH.C (0) NH (0-P1)
CH.CH SEt CH,C (0) NH (Me) CH.C (0) NH (CH ~¢~Pr)
CH.CHS (n-Pr) CH,C (0) NH (Et) CH,C (0) NHCH,CH,C1
CHCH CH SMe CHLC (0) Nif (n=Pr) CH € (0) NHCH_CHF
CHCH.CH SE CH.C (0) NH (i-Pr) CH,C (0) NHCH CF
CH.CHLS (0) Me CHC (0) NI (i-Bu) CHL,C (0) NHCH CH CF,
CHCHS (0 Et CH.C (0) NH (s-Bu) CHC (0) NHCH (Me) CF,
[0269]  CHCHS(0) (n-Pr) CH (Me) C (0) NH (Me) CH.C (0) NHCH CH (Me) CF,
CILCH CHLS (0) Me CH (Me) € (0) NH (Et) CH (Me) € (0) NH (c~Pr)
CHCHCHS (0)Et CH (Me) € (0) NH (n—Pr) CH (Me) € (0) NH (CH,~¢~Pr)
CHLCHLSO Me CH (Me) € (0) NI (i~Pr) CH (Me) € (0) NHCILCH.C1
CH.CH S0 Bt CH (Me) C (0) NH (i-Bu) CH (Me) C (0) NHCH CHF,
CH,CH,S0, (n-Pr) CH (Me) € (0) NH (s—Bu) CH (Me) C (0) NHCH CF,
CH.CH CH S0 Me CH, (4~ 25) CH (Me) C (0) NHCH CH CF,
CH,CH,CH S0,Et CH.C (0) N (Me) CH.CF, Cli (Me) € (0) NHCH (Me) CE,
CH, (2-vttrg &) CH (Me) C (0) N (Me) CHCF, | CH(Me) C (0) NHCH,CH (Me) CF,
[0270]  R'ABr,R*AH,R*>ACI
R R R
CH.CH SMe CH.C (0) N, CH.C (0) NH (c-Pr)
CHCH St CH,C (0) NH (Me) CHC (0) NI (CH,~¢—P1)
CHCHS (n-Pr) CH,C (0) NH (Et) CHLC (0) NHCH CH C1
[0271] CH,CH.CH SMe CH,C (0) NH (n—Pr) CH.C (0) NHCH CHF,
CH,CH CH SEt CH,C (0) NH (i-P1) CH.C (0) NHCH CF,
CH_CH S (0) Me CH,C (0) NH (i~Bu) CH.C (0) NHCH,CH CF,
CH,CH S (0) Bt CH.C (0) NH (s-Bu) CH.C (0) NHCH (Me) CF
CH.CH,S (0) (a-Pr) CH (Me) € (0) NH (Me) CH,C (0) NHCH,CH (Me) CF
CH.CH CHLS (0) Me CH (Me) € (0) NH (Et) CH (Me) C (0) NH (¢~Pr)
CH,CH CH S (0) Bt CH (Me) € (0) NH (n-P1) CH (Me) € (0) NH (CH ~c~Pr)
CH.CH S0 Me CH (Me) C (0) NH (i-Pr) CH (Me) € (0) NHCH CH C1
CH,CH SO, Et CH (Me) C (0) NH (i-Bu) CH (Me) C (0) NHCH CHF,
[o272] o o i
CH,CH SO, (n-Pr) CH (Me) C (0) NH (s-Bu) CH (Me) C (0) NHCILCF,
CHCHCH SO Me CH, (4-wfm 24) CH (Me) € (0) NHCH CH CF
CH.CH.CH S0 Et CH,C (0) ¥ (Me) CHCF, CH (Me) C (0) NHCH (Me) CF,
CH, (2-wthor 4K) CH (Me) € (0) N (Me) CH.CF, | CH (Me) € (0) NHCH,CH (Me) CF,
[0273]  R'ABr,R*AF,R*ABr

25
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R R R
CH,CH, SMe CH.C (0) NI, CH,C (0) NH (¢—Pr)
CH CH SEt CH,C (0) NH (Me) CH,C (0) NH (CH ~¢~Pr)
CH.CH S (n-P1) CH,C (0) NH(EL) CH,C (0) NHCH,CH.C1
CH,CH CH SMe CH.C (0) NH (n-Pr1) CH.C(0) NHCHCHE,
CH,CH.CH SEt CH,C (0) NH (i-Pr) CH,C (0) NHCH CF,
CH.CH S (0) Me CH.C (0) NH (i~Bu) CH.C (0) NICH CI CF,
CH,CH S (0) Et CH.C {0) NH (s-Bu) CH.C (0) NHCH (Me) CF,
[0274] CHCHS(0) (n-Pr) CH (Me) € (0) NH (Mo) CH C (0) NHCH CH (Me) CF,
CHLCHCILS (0) Me CH (Me) C (0) NH (E) CH (Me) € (0) H (¢-P1r)
CH.CH CH S (0) Bt CH (Me) € (0) NH (n~P1) CH (Me) C (0) NII (CH ~c~Pr1)
CH.CH S0 Me CH (Me) € (0) NH (i-Pr) CH (Me) € (0) NHCH,CHC1
CH.CH S0 Et CH (Me) C (0) NH (i-Bu) CH (Me) € (0) NHCH CHEF
CH,CH,30, (n—P1) CH (Me) € (0) NH (s—Bu) CH (Me) C (0) NHCH,CF,
CH.CH,CH.80 Me CH, (4 k) CH (Me) € (0) NHCH,CH CF,
CH,CH,CH,S0 Et CH,C (0) N (Me) CH.CF, CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CH, 2~k ) CH (Me) C (0Y N (Me) CHCF, | CH(Me) C (0) NHCH,CH (Me) CF,
[0275]  R'ABr,R*ACI,R*HCI
R R K
[0276] CH CH SMe CH.C (0) NH, CH € (0) NH (¢c~Pr)
CH.CH SEt CH,C (0) NH (Me) CH,C (0) NH (CH,~c—Pr)
CH.CHS (n-Pr) CH,C (0) NH (Et) CH.C (0) NHCH CH C1
CH CH CH SMe CH.C (0) NI (n-Px) CHC (0) NHCH CHF
CH CH CH SEt CH,C (0) NH (i-Pr) CH.C (0) NHCH CF,
CH.CH_S (0) Me CH.C (0) NH (i-Bu) CH.C (0) NHCH, CH CF,
CH.CH.S (0) Et CH C (0) NH (s~Bu) CH_C (0) NHCH (Me) CF,
CH CH,S (0) (n-Pr1) CH (Me) € (0) NH (Me) CH.C (0) NHCH CH (Me) CF,
02777 CH.CHCH S (0) Me CH (Me) C (0) NH (Et) CH (Me) C (0) NH (c-Pr)
CH,CH.CH,S (0) Bt CH (Me) € (0) NH (n~Pr1) CH (Me) € (0) NH (CH ~¢~Pr)
CH CH S0 Me CH (Me) C (0) NH (i-Pr) CH (Me) C (0) NHCH,CH C1
CILCILS0 Bt CH (Me) C (0) NH (i-Bu) CH (e) € (0) NHCH CHF,
CH.CH SO (n-Pr) CH (Me) € (0) NH (s-Bu) CH (Me) € (0) NHCH,CF,
CHCH.CH SO Me CH, (4 35) CH (Me) € (0) NHCH CH CF,
CH.CH CH S0 Et CH € (0) N (Me) CH CF, CH (Me) € (0) NHCH (Me) CE,
CH, (2-7tbo 45 CH (Me) € (0) N(Mc) CHCF, | CH(Me) C (0) NHCH CH (Me) CF,
[0278]  R'ABr,R*ACI,R*ABr
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X
CH.CH_SMe
CH.CH SEt

CH,CH,S (n-Pr)
CH,CH CH SMe
CH,CH,CH SEt
CH,CHS (0) Me
CH,CH S (0) Bt

CH.CHLS (0) (n-Pr)

CH,CH,CH,S (0) Me

CHLCH CHS (0) Bt
CH.CH S0 Me
CH.CH SO Bt

CH,CH,S0, (n—Pr)
CH.CH.CH S0 Me
CH CH,CH,S0, Bt

CH, (2~ )

[0279]

[0280]

2

R
CH,C (0) NH,
CH.C (0) NH (Me)
CH,C (0) NH (E1)
CH,C (0) NH (n—Pr)
CILC (0) NH (i-Pr)
CH.C (0) NH (i-Bu)
CH.C (0) NH (s~Bu)
CH (Me) C (0) NH (Me)
CH (Me) C(0) NH(Et)
CH (Me) € (0) NH (n-Pr)
CH (Me) C (0) NH (i~P1)
CH (Me) € (0) NH (i-Bu)
CH (Me) € (0) NH (s~Bu)
CH, (4-ek )
CH.C (0) N (Me) CILCE,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CF,

R AOCF3,R*AH, R HNBr

3

R
it CH S
CH.CH SBt
CH,CHS (n—Pr)
CH,CH,CH,SMe
CH,CH CH SEt
CH,CH.S (0) Me
CHLCILS (0) Bt
CH,CH,5(0) (n—Pr)
CH,CH,CH.$ (0) Me
CH.CH.CH S (0) Bt
CH,CH,S0 Me
CH,CH SO Et
CH.CH S0, (n—Pr)
CH,CH,CH S0 Me
CH,CH,CH,S0,E¢
CH, (-7 A

[0281]

[0282] i%g

6

R
CH,C (0) NH,

CH,C (0) NH (Me)
CH,C (0) NH (Et)
CH,C (0) NH (n-Pr)
CH,C (0) NH (i-Pr)
CH,C (0) NH (i-Bu)
CHL,C (0) NH (s-Buw)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) € (0) NH(EL)
CH Me) € (0) NI (n—Pr)
CH (Me) € (0) NH (i-Pr)
CH (Me) € (0) NH (i-Bu)
CH (Me) € (0) NH (s—Bu)
CH, (4 nk 3K )
CH,C (0) N (Me) CILCF,
CH (M) € (0N (Me) CH CF

27

X
R
CH,C (0) NH (¢-Px)
CH.C (0) NH (CH,~c~Pr)
CH,C (0) NHCH CH C1
CH,C (0) NHCH CHF,
CH,C (0) NHCHCF,

CHC (0) NHCH_CH CF,
CH,C (0) NHCH (Me) CF,
CH,C (0) NHCH,CH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NH (¢—P1)

CH (Me) € (0) NI (CH,~¢~Pr)
CH (Me) C (0) NHCH,CH C1
CH (Me) € (0) NHCH CHE,

CH (Me) € (0) NHCH,CF,

CH (Me) € (0) NHCH CH CF
CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) C (0) NHCH CH (Me) CF,

€

R
CH,C (0) NH (¢=Pr)
CH,C (0) NH (CH,~c~P1)
CH,C (0) NHCH,CH C1
CH,C (0) NHCH,CHF,
CH,C (0) NHCH CF,
CH,C (0) NHCH,CHCF,
CI1,C (0) NHCH (Me) CF,
CH,C (0) NHCH,CH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NH (c-Pr)
CH (Me) € (0) NH(CH —~¢—P1)
CH (Me) € (0) NHCH CH,C1
CH (Me) € (0) NHCH,CHF,
CH (Me) € (0) NHCH CF_
CH (Me) € (0) NHCH CH CF,
CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) C (0) NHCH,CH (Me) CF,
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B B

[0283]

[0284]

R'C1,R*HCL

I3

R
CH.CH.0H
CH.CH Ve
CH,CH,0B¢

[0285]

CH.CH 0 (i~Pr)
CH.CH (Me) OH
CH,CH (CF) OB
CHC (Me) 08
CHLCCE) (e Ol
CH (Me) CH OH
€ (Me) CIL01
CH(Et)CH,0H
CH(G~Pr) CH 00
CIL(i-Bu) CH,01

CH (Me) CH (CF Y O1

CH.CH.CH 01
CH,CH CH,OMc
CH.CH CH Ot
CH.CH CH (CF ) OB
CH (Me) CH,CHOH
CILCH (o) CIL0N
CH.€ (Mo) CH 01
CILCILCHE (e} 01
CH CH,C (Me). 01
O CH SMe
CULCH SBt
CHCH$ (n-P1)
CILCILS (1-Pr)
CHLCH S (-Bu)
CHCH (e) SHie
CH.CH (CP) $Me
CH.C (o) SMe
Cll (¥e) ClLSMe
€M) CH SMo
CII (B ) CILSMe
CH (i-P1) CH SMe
CH {i-Bu) CI SHe
CILCH CIESMe
CH CH.CH SEt
CILCHLCTI M) SMe

[0286]

CHCH 30 Me
CH,CH,S0 Bt
CHCH SO, (n-P1)

CH.CH 80, (i-F1)
CH.CH (Me) S0 Me
CH CH (CF ) SO Me
CH.C (Me) 50 e
CI1 (Me) €150 Me
€ (Me) CH.S0 Me
CHL(E1) CI1LSO Me
CH(i-Pr) CH S0 Me
CH{i=Bm) CHZS()?MB
CILCILCTL 80 Me
CH,CH CH SO B
CH CHCH (Me) S0 e
CH.CH.CH(CF ) S0 Mo
CH (Me) CHCH SO Me
CH (Be) CHCH S0 Me
CH,CH (Me) CH 50 Mo
CILC (he) CT1S0 Me
CH.C (0) NHCH CH
€11, (0) NHCILCH C1
CH,C (0) NHCH CHE,
CH.C (0) KHCH.CE,
CILC(0) NICTLCH (Me)
CH,C (0) NHCH,C (Me) F
CI,C (0) NI {CIL) CILF
CH.C (0 KHCH CHCF,
CH.C(0) NHCH CHPCE,
CH.C(0) KHCH CE.CR,
CH C(0) NHCH (Me) CF,
CILC (0) NHCI (CF ),
CHLC (0) KHC (Me) CF
CILE (0) NICILCI (e CF,
CH,C (0) NH (CH) CF,CF,
CH,C (0 NHCH, (CF ) CF,
€11 (e € () NIICILEILF
CH (M) C (0) NHCH.CH.C1
C1 (e € (0) NICILCIE,

28

3

R
CH,C () NH (e)
CHC (0) N (E)

CH,C (0)NH.(n-Pr)

CH.C(0) NH (1=P1)
GILL {0) NH {n=Bu)
CH.C (0} N (i -Bu)
CH.C10) NH (5-Bu)
CILC () Mg,
CH.C (0) We (B1)
CILC(0) NEt,
CH,C (0) ¥Me (o-P1)
¢ (&) MMe (i-Pr)
CIL ¢ (0) KM (s-Bu)

CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me € (0) NH (Et)
CH-(Me).C (Q) NH (1-P1)
CHAMe).€ (0) NI (i-P1)
CH (Me) € (0) NH (n=Bu)
CHAMe) € (0)NH (i-Bu)
CIE(Me) € (D) NIT (s~Bu)
€(Mc) C(0) NH (Me)
CQte) € () NI ED
C (Me) C(0)NH (n-P1)

U (Me). 6 (0) KH (i=Rr)
€ (Me) € (0 NIl (n-Bu)
¢ (Me) € (0) NH (1-Bu)
€ (Me) £ (0) NIl (s—Bw)
CH (01N (Me) CH CHF
CH.C0) K (Me) CH.CH.CL
CH.C (0) N (Me) CH CHF,
CH,C-(O) N (Me) CHCE
CILC (0) ¥ (Me) CHLCILCILF
CH.C.(0) N ey CHLCH CF,
CH.C (0) N (Me) CILCF CF,
CHC(0) ¥ (Me) CI (M) CF
CH,C (0) X (Me) CH(CF ),
CILC (0) N (Me) € Be) CF,
CH{(Me) C (0) N (Me) CH CH_ F
CII(Me) € (0) N (Me) CILCTC
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CH.CH,CH (CF ) SMo CH (be) € (0) KHCHCF, CH (Me) € (0) N (Me) CH.CHP,
CH {Mc) €H CH Siic CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) F CH (Me) € (0) K Me) CH,CF,
CHTBEYCILLN SMe CI (Me) TLO) NICILC (Me) F | CII(Me) € (0) N (e (C11) CILF
CILEI (Me) CIL SMe CIF (Me) ¢ (O NILECILY CILR CIE(Me) € (0) N M) €T CILER,
CH.C (e) CH SMe CH (Me) € (0) SHCH CH,CF, CH (Me) € (0) N (Me) CH.CF CF,
CH.CHS (0) Me CH (Me) C(0) NHCH CHFCE, | CH(Me) € (0) N (Me) Cli (Me) CF,
CH.CH.S () Bt CH (Me) € (0) NHCH CF OF, CH (Me) € (0) N (Me) CHL(CF ),
CHCH.S Q) (n-P1) CH (Me) € (0) NHCH MoY CF, | CH (M) € (0) N (Me) € (Me) CF,
CHLCILS (0) (i~Pr) Cli(Me) € {0) NICIT(CE) C(Me) C(O) N Me) CH CILE
CILCIS (0) (i-Bu) CH (e) € (0) VIIC e CF, € (Me) € (0) N (Me) LI CILE
CH.CH(Me) S (0)Me CH (Me) € (0) NHCHCH(Me)CF, | COfe) (0) N (Me) CH CHF,
CH.CH(CE ) $.(0) Me CH (Me) € (0) NH(CH,) CECF € (Me) ,CL0) N (Me) CHCF,
CHC (Me) S (0)Me CH (M2) C (O) NHCH, (CF) CE, | € (Me) € (0) N (Mo) CILCH CHF
[0287] CH Ofe) CH S () Me C.(Me) ,C (0) NHCH,CHF € {Me) € () N (Me) CH.CH.CF,
CH(EL) TS (0 Me € {Me) € (0) KUCH €11¢1 € (Me) . (0) N (Me) CILCF CF
CH (i-Bu) CHL S (0) Me: € (Me) ,C (0) NICILCITF, € (Me) (03 N (Me) CT (4e) CE,
CH CH.CH S (0)Me € (Me) C () KHCH CF, € (Me) € (0) N (Me) CH(CP ),
CHCH.CHS (0 Et C (Me) € (0) NHCH.CH (Me) F € (Me) € (0)N (M) T (Me) CF,
CHCHCHS(O) (i-Bu) | C(Me) C(0) NHCH.C Me) F € {Me) € (0) KHCH (Me) CF,
CH,CH.CH (Me) § (0) Me € (Me) C () NH €CH ) CILF €M) COINHCHCE),
CILCILCU (CF)'S (0) Me £ (Me) C (0) MICILCILCE, € (Me) ,C{0) NIIC (Me) CF,
Ul (Me) CILCTLS (0) Me € (Me) € () NICILCNFCE, C(Me) L (0) NICTE LTI (e) CF,
CHAEL) CH,CH,S (0)Me € (Me) . {0) NHCH,CF CF, € (o) ,C10) §H (CH ) CF CF,
CHCH (Me) CILS (0) Me CH.C(O) N (6-Pr) € (Me) ,C (0) NHCH_ (CP) CF,
CH.C (Me) CH S(0)Me CH.C (0) KB (CH ~c~Pr) € (Me) € (0) NHCH {i—Pr) CF,
CH, (2~ 30 CH, (4- 40 CH (M) € (0) ¥ (e-P1)
CH (Me) € (0) NH (CH,~c—Pr)
[0288] R'ABr,R*ABr
6 6 6
R R R
CH.CH OH CH CH S0 Me CIHLC (0) NH (Me)
[0289] CH,CH OMe CH,CH S0 Et CH,C(0) NH (Bt)
CH.CH OBt CH CH,S0, (n-P1) CH.C (0) NH (n-Pr)
CH,CH,0 (i-Pr) CH,CH,s0, (i-Pr) CH,C (0) NH (i~Pr)
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[0290]

CH CH (Me) OH
CH.CH (CR) OH
CH.C (Me) OH
CILC (CF) (Me) Ol
CH (Me) CH 0N
€ (Me) ,CH,OH
CH (Et) CH,0H
CH (i-Pr) CHOH
CII {3-Bu) €110
CH (M) CH (CF ) O
CH.CH CH OH
CH,CH CHL OB
CH,CH,CH (CF ) OH
CH (Me) CH CHOH
CH CH (Me) CH OH
CH,C (Me) CHOH
CH CH,CH (Me) OH
CH,CH.C (Me) OH
CH.CH SMe
CILCH SEt
CHCHS (n-Pr)
CH,CH,S (i-Pr)
CH.CH S (i-Bu)
CH,CH (Me) SMe
CH,CH (CF) SMe
CH.C (Me) SMo
CH (Me) CH SMe
C (Me) ,CH,SMe
CH (Bt) CH SMe
CH (i-Pr) CH SMe
CH (i~Bu) CH SMe
CH,CH.CH She
CH CHLCH SEL
CHCH CH (Me) SMe
CH,CH,CH (CF) SMe

CH.CH (Me) SO Me
CH,CH (CF ) S0 Me
CH.C (Me) S0 Me
CH (Me) CH,S0 Me
C (Me) CH SO Me
CHL(Bt) CH,S0 Me
CH (i-Pr) CH,S0 Me
CH (i-Bu) CH 50 Me
CILCILCIL SO Me
CH.CH 1 S0 Bt
CH,CH CH (Me) SO Mc
CH.CHCH (CF ) 80 Me
CH (Me) CH,CH S0 Me
CH (Bt) CH.CH S0 Mc
CH.CH (o) CH SO Me
CH.C (Me) CH 50 Me
CHC (0) NHCH CILF
CH,C (0) NHCH CILC1
CH.C (0) NHCH CHF,
CH.C (0) NHCH CF,
CH,C (0) NHCH CH (Me) F
CH.C (0) NHCH.C (Me) F
CH,C (0) NH (CH) CHF
CH,C (0) NHCH,CH CF
CHC (0) NHCH CHFCF,
CH,C (0) NHCH CF CF,
CH.C (0) NHCH (Me) CF,
CH.C (0) NHCH (CF) |
CH.C (0) NIC (Me) CF,

CH,C (0) NHCH.CH (Me) CF,

CH.C (0) NI (CH) CF CF,
CH.C (0) NHCH, (CF) CF,
CI (Me) € (0) NHCH CIf F
CH (Me) € (0) NHCHCH C1
CH (Me) € (0) KHCH CHE
CH(Me) € (0) NHCH CF,

30

CH_C (0) NH (n-Bu)
CH.C (0) ¥H (i-Bu)
CH,C (0) NH (s-Bu)
CH,C (0) Nle,
CI,C (0) NMe (Et)
CH,C (0) NEt,
CH.C (0) NMe (n-Pr)
CH,C (0) NMe (i-Pr)
C‘Hzi(lz (0) NMe (s—Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) € (0) KH (Bt)
CH (Me) € (0) NH (a—Pr)
CH (Me) C (0) NH (i—Pr)
CH (Mc) € (0) NH (n—Bu)
CH (Me) C (0) NH (i~Bu)
CH (Me) € (0) NH (s-Bu)
C(Me) C (0) NH (Me)
C (Me) ,C (0) NH (1)
C (Me) C (0) NI (n-Pr)
C (Me) C (0 NH (i-Pr)
€ (Me) € (0) NH (n—Bu)
C (Me) C (0) NH (i-Bu)
€ (Mc) ,C (0) NH (s—Bu)
CHC (0) N (Me) CHLCH
CHLC (0) N (Me) CH CHC1
CH,C (0) N (Me) CH_CHE,
CH,C (0) N (Me) CH.CF,
CH,C (0) N (Me) CH.CH CH F
CH,C (0) N (Me) CH CH CF,
CH,C (0) N (Me) CH,CF CF,
CH.C (0) N (Me) CH (Me) CF |
CH,C (0) NMe) CH (CF)
CH.C (0) N (Me) € (Me) CF,
CH (Me) C (0) N (Me) CH CH F
CI (Me) € (0) N (Me) CILCHLCL
CH (Me) € (0) N (Me) CH CHF,
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[0291]

[0292]

[0293]

CH (M) CH CH SMc
CH (Et) CI1LCH SMe
CI1CIL (Me) CI SMe
CH,C (Me) ,CH SMe
CH,CHS (0) Me
CH,CH.S (0)Et
CH.CHS(0) (n-Pr)
CH.CH S (0) (i-Pr)
CH,CH,S (0) (i-Bu)
CH,CH (Mc) S (0) Me
CH.CH(CF) S(0) Me
CILC Me) S (0) Me
CH (Me) CH_S (0) Me
CH(EL) CH,S (0) Me
CH (i-Bu) CH 8 (0) Me
CH,CH CHLS (0) Me
CH,CH.CH S (0) Et
CH,CHCHS (0) (i-Bu)
CH.CHLCH (M) S (0) Mo
CH,CH,CH (CE)) S (0) Me
Cll (Me) CILCILS (0) Me
CH(BL) CH CHS (0) Mo
CH,CH (Me) CHS (0) Me
CH,C (Me) CH,S (0) Mo
CHl, (2-stkri 1)

RUMNCF3, R NH

6

R
CH,CH 0
CH CH,0Me
CH,CH 0Bt
CH,CH0 (i-Pr)
CH,CH (Me) OH

CH (M) € (0) NHCH CH (Me) F
CHl (Me) C (0) NHCILC Me) F
Cll (Me) € (0) NIL(CIL) CILF
CH (Me) € (0) NHCH CH.CF,
CH (Me) € (0) NHCH,CHFCF,
CH (M) € (0) KHCH CF CF,
CH (Me) C (0) NHCH (Me) CE,
CH (Me) € (0) NHCH (CF)
CH (Me) € (0) NHC (Me) CF,

CH (Me) € (0) NHCH CH (Mc) CF,

CI (Me) € (0) NH (CH) CF CF,
ClI (Me) € (0) NIICIL (CF ) CF,
C (Me) € (0) NHCH CH F
€ (Me) ,C (0) NHCH,CH C1
C (Me) € (0) NHCH CHF,

C (Me) C (0) NHCH.CF,
€ (Me) ,C (0) NHCH,CH (Me) F
C(Me) € (0) NHCH,C Me) F
€ (Me) € (0) Ni (CIL) CILF
C (Me) ,C (0) NHCH CHCF,

C (Me) € (0) NIICIL CHIFCE,
C (Me) € (0) NHCH CF CF,
CH,C (0) NH (¢c-Pr)

CH,C (0) NH(CH ~¢~Pr)

CH, (4-ned 35)

R
CH.CH SO Me
CH CH S0

CH,CH,SO, (n—Pr)
CH.CH 80, (i ~Pr)
CH,CH (Me) S0 Me

31

CH (M) C (0) K (Me) CH.CF,
CH (Me) € (0) ¥ (Me) (CH ) CHF
CI (Me) € (0) N (Me) CILCILCF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH.CF CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH (Me) CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH (CF ) |
CH (Me) € (0) N (Me) € (Me) CF,
€ (Me) C(0) N (Me) CH CHLF
€ (Me) € (0)N (Me) CH CH C1
€ (Me) C (0) K (Me) CH CHF,
C (Me) € (0) N (Me) CH CF,

C (Me) € (0) N (Me) €I CI1 CILF
€ (Me) ,C (0) N (Me) CH,CH,CF,
€ Me) ,C (0} N (Me) CH CF CF,
€ (Me) .C(0) N (Me) CH (Me) CF
C ) . (0) N (Me) CH(CF)
C(Me) C(0) N (Me) C(Me) CF,
C (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
€ (Me) € (0) NICH (CF),

C (Me) C (0) NHC (Me) CF,

C (Me) € (0) NUCH CTI (Me) CF,
C (Me) C (0) NI (CH) CF CF,
€ (Me) C (0) NHCH, (CF) CF.
C (Me) € (0) NHCH (i-Pr) CF,
CH (Me) C(0) NH (c=P1)
CH (Me) C (0) NH (CH,-¢c~Pr)

6

R
CH,C (0) NH (e)
CH.C (0) NH (E0)
CILC (0) NI (n-P1)
CHC (0) NH (i-Pr)
CH.C (0) NH (n-Bu)
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CH,CH (CF) OH CH.CH{(CF ) SO Mc CH,C (0) NH (i-Bu)

CH.C (Me) ,0H CHLC Me) SO Me CH.C (0) NH (s~Bu)

CHLC (CF) (Me) Ol CH iMe) CHS0 Me CH,C(0) e,

CH (Me) CH,0H C (Me) ,CH S0 Me CH,C (0) NMe (Et)

C (Me) ,CH,0H CH{(Et) CH,50 Me CH,C (0) NEt,

CH (Et) CH,oH CH (i-Pr) CH SO Me CH,C (0) NMe (n—Pr)
CH (i-Pr) CH,OH CH (1-Bu) CH S0 Me CH,C (0) NMe (i~Pr)
CH (i-Bu) CH,0H CH,CH,CH S0 Me CH € (0) NMe (s~Bu)

CH (Me) CH (CF) OH CH CH CH SO Bt CH (Me) € (0) NI (Me)
CH.CH CHLON CH CHCH (Me) SO Mo CH (Me) € (0) NH (Bt)
CH,CH.CH OMe CH.CH CH (CF ) SO Me CH (Me) € (0) NH (n—Pr)
CH,CH CH OBt CH (Me) CH CI1, SO Me CH (Me) € (0) NI (i-Pr)
CIT CILCTI (CF) 011 CII (Bt) CILCILSO Me Cll (Me) € (0) NIT {n-Bu)
€1 (Me) CH CH 0 CH,CH (Me) C1,S0 Me CH (M) € (0) NH (i-Bu)
CH CH (Me) CHOH CH.C (Me) CHL SO Me CH (Me) € (0) NHi (s-Bu)
CH.C (Me) CH OH CH.C (0) NHCH CH F € (Me) ,C (0) NH (Me)
CH CH,CH (Me) OH CH,C (0) NHCH,CH €1 C (Me) ,C (0) NH (Bt)
CH,CH,C Me) ,0H CH.C (0) NHCH CHF C (Me) € (0) NH (a-P1)
02941 b e S CH,C (0) NHCH CF, C Oe) € (0) NH (i-P1)
CH.CH SEt CH.C (0) KHCH CH (Me) F C (Me) ,C (0) NH (n-Bu)

CH,CH,S (n-Pr)
CH.CH.S (i-P1)
CHCHS (i-Bu)
CHLCH (Me) SMe
CH.CH (CF ) SMe
CH.C (Me) SMe
CH (Me) CH SMe
€ (Me) 2CHESMeS
CH(Et) CH,SMe
€I (i-P1) Cl SMe
CHLCILCH SMe
CH.CH,CH SEt
C’HZ'C:HZCH (Me) SMe

CH (Me) CH.CH Se

CH.C(0) KHCH.C (Me) F
CH.C (0) NH (CH) CHF
CH C (0) NHCH,CHCF,
CH.C (0) NHCH CHFCF,
CH.C (0) NHCH CF CF,
CH,C (0) NHCH (Me) CF,
CH,C (0) NHCH (CE)
CH.C(0) NHC (Me) CF,
CH,C (0) NHCH CH (Me) CF,
CH.C (0) NH(CH ) CFCF,
CH € (0) NHCH (CF ) CF,
CH (Me) C (0) NUCHCILF
CH (Me) € (0) NHCH CH,C1
CH (Me) € (0) NHCH CHF
CH (Me) C (0) NHCH CF,
CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) F

32

¢ (Me) ,C (0) NH (i-Buw)
C (Me) C(0) NH (s-Bu)
CH,C (0) N (Me) CH.CH P
CH.C (0) N (Me) CH CH.C1
CH.C (0) N (Me) CH CHE,
CH,C (0) N (Me) CH,CF,
CH.C (0) N (Me) CH CH.CHF
CIC (0) N (Me) CH,CH CF,
CILC (0) N (Me) CILCF CF,
CH,C (0) N (Me) CH (Me) CF,
CHLC ()N (Me) CH (CF)
CILC (0) N (Me) € (Me) CF,
CH (Me) C (0) N (Me) CH,CH F

CH(Me) C (0) N (Me) CH CH €1

CH (Me) € (0) N (Me) CH.CHE,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CF,
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CH (Bt) CH,CH SMe
CH CH (Me) CH, SMe
CH.C (Me) CH $Mo
CH,CHS (0) Me
CH CH S (0) Bt
CILCILS (0) (n-Pr)
CH,CH,S (0) (1-Pr)
CH,CH,S (0) (i-Bu)
C.HXCH (Me) §.(0) Mc
CH,CH(CF) S (0) Me
CILC (Me) S (0)Me
CH (Me) CILS (0) Me
CH(EL) CHS (0) Mo
CH (i-Bu) CH,8 (D) Me
CHLCH CH S (0) Me
CH.CILCILS (0) Bt
CH CILCH,S (@) (i~Bu)
CILCILCH (Me) 8 (0) Me
CH.CHCH (CF ) 8 (0) Me
CH (Me) CH,CH,S (0) Me
CH(BL) CHLCHS (0) Mo
CH,CH (Me) CHS (0} Me
CH,C (Me) CH.S (0) Me
CH, (2-stme 2k )

[0295]

[0296]  R'NCF3,R*NF

6

R
CH CH O

CH,CH OMe
CH.CH OEt
CH,CH.0 (i-Pp)
CH,CH (Me) OH
CH,CH (CF ) OH

[0297]

CH (Me) € (0) NHCH,C (Me) F
CH (Me) € (0) NH (CH) CHF
CH (Me) € (0) NHCH CH CF,
CH (Me) C (0) NHCH CHFCF |
CH (Me) € (0) NHCH CF CF,
CIl (Me) € (0) NICIT (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH(CF ),
CH (Me) C (0) NHC (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) CF
CH (Me) € (0) NH (CH ) CF CF,
CH (Me) € (0) KHCH, (CF ) CF,
C (Me) C (0) NHCH CH F
€ (Me) ,C (0) NHCH CH,C1
C (Me) ,C (0) KHCHCHF,
C(Me) € (0) NHCH CF,
€ (M) € (0) KHCH CH (Mo) F
€ (Me) ,C (0) NHCH,C (Me) F
€ (Me) ,C (O) NI (CIL) CILF
C (Me) C (0) NHCH CH CF,
€ (Me) ,C (0) NHCH CHFCF,
€ (Me) € (0) NHCH.CF CF,
CH.C (0) NI (¢=Pr)
CHC (0) NH (CH ~¢~Pr)
CH, (4—&=d JR)

¥

"
CHCH,S0 Me
CICH,S0,Et

CH CH S0 (n-Pr)

CI1 1,50, (i-Pr)

CHCH (Me) SO Mo

CH.CH (CF)) SO Me

33

CH (Me) € (0) K (Me) (CH) CHF
CH (Me) € (0) N (Me) CH CH.CF
CH (Me) € (0) N (Me) CH CF CF
CH (Me) € (0) N (Me) CH (Me) CF,
CH (Me) C (0) N (Me) CH (CF ),
Cll (Me) € (0) N (Me) € (Me) CF,
€ (Me) C(0) N (Me) CH CHF
€ (Me) C(0) N (Me) CH CHC1
C (Mc) C(0) N (M) CH CHE
C (Mo € (0) N (Me) CH CF,
€ (Me) CO)N (Me) CHCH CH F
€ (Me) € (0) N (M) CILCHCF,
€ (Me) ,C (0) N (Me) CH,CF CF,
C (Me) € (0) N (Me) CH (Me) CE,
C (Me) € (0) N (Me) CH (CF)
€ (Me) € () N (Me) € Me) CF,
C (Me) ,C (0) NHCH (Me) CF,
C (Me) ,C (0) NICI (CF)
€ (Me) € (0) NHC (Me) CF,
€ (Me) € (0) KHCH,CH (Me) CF,
€ (Mc) ,C(0) NH(CH) CFCF,
C (Me) € (0) NHCH, (CF ) CF,
€ (Me) € (0) NHCH (i-Pr) CF,
CH (Me) € (0) NH (c—Pr)
CH(Me) € (0) NH (CH ~c~Pr)

R
CHC (0) NH (Me)
CH.C (0) NH (1)
CHLC (0) NH (a-P1)
CILC (0) NH (i~Pr)
CH.C (0) NH (n~Bu)
CH,C (0) NI (i-Bu)
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[0298]

CH.C (Me) OH
CH.C (CF) (Mc) O
It (Me) CH O
C (Me) ,CH,OH
CH (B ) CH,OH
CH (i~Pr) CH,OH
Ci (i-Bu) CH 0N
CIl (Me) CIL (CF) 011
CH.CHCH 0f
CH,CH CH 0Me
CH,CH.CH 0E1
CH.CH.CH (CF) O
CH (e) CH CHOH
CH.CH (Me) CH OH
CILC (Me) CH 0N
CH.CHCH (Me) Ol
CH,CHC (Me) 01
CILCIL SMe
CH CHSE
CH.CHS (n-Pr)
CH.CH S (i-Pr)
CH.CH,S (i-Bu)
CH.CH (Me) SMe
CH.CH (CE.) SMe
CILC (Me) SMe
CH (Me) CH SMe
C (Me) CHSMe
CIT (B0) 1T SMe
CH (i~Pr) CH SMe
CiI (i-Bu) CH $Me
CH.CH CH $Mo
CHCH CH SEt
CH.CH CH (Me) SMe
Ci CILCH (CF ) SMe

CH(Bt) CH.CH SMe

CH.C (Me) SO Me
CH (Mo) CH,S0 Mo
C (Me) CH SO Me
CH (E1) Cl1SO Me
CH (i-P1) CH,50 Me
CH (i-Bu) CH, S0 Me
CH,CH CI1LS0 Me
CILCILCILSO Bt
CH,CH CH (Me) S0 Me
CH,CH,CH (CF ) S0 Me
CH (Me) CH,CH S0 Me
CH (Bt) CH CH SO Mo
CHCH (Me) CH, S0 Me
CH,C (Me) CH,S0 Me
CH € (0) NHCH CH F
CH.C (0) KHCH,CH.C1
CH.C (0) NHCH CHE,
CILC (0) NIICILCF,
CH,C (0) NHCH,CH (Me) F
CHC (0) NHCH.C (Me) F
CHC(O)NH(CH) CHF
CH.C (0) NHCH CH CE
CHC (0) NHCH CHFCE,
CH C (0) NHCH CF CF,
CILC (0) NIICII (Me) CF,
CILC(0) NHCH (CF) |
CILC (0) NHC (Me) CF,
CI1.C (0) NICIL €Il (Me) CF,
CHC (0) NH (CH ) CF CF,
CH € (0) NHCH, (CF ) CF,
CH (Me) C (0) NHCH,CH.F
CH (Me) € (0) NHCH CHC1
CH (Me) C (0) NHCH CHF,
CH (Me) € (0) NHCH CF,
Il (Me) € (0) NICTLCI (Me) F
CH (Me) € (0) NHCTLC (Me) F

34

CH,C (0) NH (s-Bu)
CH.C (0) e,
CILC (0) WMie (Et)
CH,C (0) NEt,
CH,C (0) BMe (n-P1)
CH,C (0) NMe (1-Pr)
CH,C (0) NMe (s-Bu)
CII (Me) € (0) NIl (Me)
CH (Me) C (0) NH (Et)
CH (Me) € (0) Nl (n-P1)
CH (Me) C (0) NH (i-Pr)
CH (Mo) € (0) NH (n-Bu)
CH (Me) € (0) NI (i-Bu)
CH (Me) C (0) NH (s—Bu)
C (Me) C (0) NH (Me)
C (Me) ,C(0) NH (Bt)
¢ (Me) € (0) NH (n-Pr)
€ (Me) € (0) NI (i-P1)
€ (Me) € (0) NH (n-Bu)
¢ (Me) ,C (0) NI (i-Bu)
C (Me) € (0) NH (s-Bu)
CH.C (0) N (Mc) CH CH_F
CH,C (0) N (Me) CH,CH.CL
CH.C(0) N (Me) CH CHF,
CH.C(0) N (Me) CILCF,
CILC (0) N (M) CIHLCH.CH P
CILC (0N (Me) CH CHCF,
CILC (0) N (Me) CILCF CF,
CH.C (0) N (Me) CH (Me) CF,
CH,C(0) N (Me) CH(CF))
CH.C (0) N (Me) € (Me) CF,
CH (e) € (0) N (Me) CH CHF
CH (Me) C (@) N (Me) CH CH €1
CH (Me) C (0) ¥ (Me) CH CHF,
CIL (Me) € (0) N (Me) CILCF,
CH (Me) € (0) N (Me) (CH) CHF
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[0299]

[0300]

[0301]

CH,CH (Me) CH,SMe
CILC (Me) CH SMe
CH.CILS (0) Me
CHLCILS (0) Et
CH.CH S (0) (n-Pr)
CH,CHS (0) (i-P1)
CH,CHS (0) (i-Bu)
CH.CH (Me) S (0) Me
CH,CH(CF ) § (0)Me
CILC (Me) S (0) Me
CH (Me) CH.S (0) Me
CH (EL) CH, S (0) Me
CH (i-Bu) CH S (0) Me
CH,CH,CH,S (0) Me
CI,CH,CH S (0) Bt
CH.CH CH (Me) S (0) Me
CH,CH,CH(CF) S (0) Me
CH (Me) CH,CHS (0) Me
CH (Et) CH.CH S (0) Me
CH,CH (Me) CH,S (0) Me
CILC (Me) €1 (0) Mo
CI, (2wt #)

RUACEs, RPANCL

6

R

CH,CH,0H

CH_CH,OMe

CH,CH,0Bt
CH.CH 0 (i-Pr)
CH,CH (Me) O
CH,CH (CF) O
CH,C (Me) OH

CH (Me) € (0) NH (CH ) CILF
CH (M) € (0) NHCH CH CF
CH(Me) C (0) NHCH, CHFCE,
CII (Me) € (0) NIICH CF CF,
CH (Me) C (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH (CF ) |
CH (Me) € (0) KHC (Me) CF,
CH (Me) C (0) NHCH CH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NH (CH) CF CF,
CH (Me) € (0) NHCH_ (CF ) CF,
C (Me) ,C (0) KHCH CH F
€ (Me) € (0) NHCH,CH €1
C (Me) ,C (0) KHCH CHF,
¢ (Me) €(0) NHCH,CF,
C (Me) ,C (0) NHCH CH (Me) F
C (Me) ,C (0) NHCHC (Me) F
€ (Me) CO)NH(CH) CHF
€ (Me) C(0) NHCH CH CF,

C (Me) ,C (0) NHCH,CHFCF,
C (Me) ,C (0) NHCH CF CF,
CH.C (0) NH (¢-P1)

CH.C (0) NH (CH ~e~P1)
CI, (4-e2mk 5)

6
R

CH CH,50 Me
CH CH SO Et
CH,CH,S0, (n-Pr)
CH.CH S0, (i-Pr)
CHCH (Me) SO Me
CH,CH (CF ) S0 Me
CH,C (Me) SO Me

35

CH (Me) € (0 N (Me) CH CH CF
CH(Me) € (0) N (Mc) CH.CF CF,
CH (Me) C (0) N (Me) CH (Me) CF,
CIl (Me) € (0) N (Me) CIL(CF) |
CH (Me) € (0) N (Me) C Me) CF,
C (Me) C(0)N (Me) CHCHF
€ (Me) € (0) N.(Mc) CH CH C1
€ (Me) € (0) N (Me) CH CHE,
€ () € (0) N (Me) CHL CF
C (Me) ,C (0) N (Me) CH,CH CH F
€M) € (0) N (e) CHLCH,CF,
C (Me) € (0) N (Me) CH CF CF,
C (Me) € (0) N(Me) CH (Me) CF,
C(Me) € (0) N M) CH(CF )
¢ (Me) 2C (0) K (Me) € (Me) CF,
C (Me) C (0) NHCH (Me) CF,
C(Me) C (0) NHCH (CF) |
€ (Me) € (0) NHC (Me) CF,
€ (Me) C (0 KHCHCH (Me) CF,
C (Me) C (0) NH(CH) CFCF,
C (Me) € (0) NHCH, (CF ) CF,
C (o) € (0) NHCH (i-Pr) CF
Cll (Me) € (0) NIl {c-Pr)
CH (Me) C (0) NH (CH,~c—Px)

6

R
CH.C (0) NH (Me)
CH.C (0) NH (Bt)

CH,C (0) NH (n-Pr)

CH.C (0) NH (i~Pr)

CH.C (0) NI (n—Bu)

CH.C (0) NH (i-Bu)

CH,C (0) NH (s~Bu)
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[0302]

CH.C (CF) (Me) OH
CH (o) CHL O
C (Me) CHON
CH(Et) CHOH
CH (i-Pr) CHLON
CH (i-Bu) CH OH
CH (Me) CH (CF) OH
CH.CH C1LO0H
CH.CH CH OMe
CH,CH.CH 0B
CH,CH CH (CF ) OH
CH (Me) CHLCH 01
CH.CH (Me) CH OH
CH.C (Me) CH O
CHCH CH (M) O
CILCILC (M) 011
CH,CH SMe
CHCHSE
CH.CHLS (n-Px)
CH,CH,S (i-Pr)
CH.CH S (i-Bu)
CHLCH (Mc) S
CH,CH (CF) SMe
CHC (Me) SMe
CH (M) CH SMe
€ (Me) ,CH SMe
CH(Et) CH SMe
CH (i-P) CH SMe
CH (i-Bu) CH SMe
CH,CH.CH SMe
CI.CHCH SBt
CILCH CH (Me) SMe
CH,CH.CH (CF ) SMe
CH (Me)"C:HZCHiZSMe
CH (B t) CHCH SMo
CILCH (Me) CI1 SMe

CH (Me) CH S0 Me
€ (Mc) CH S0 Me
CH(EL) CH S0 Me
CH{i~Pr) CH 50 Me
CH (1-Bu) CH, S0 Me
CH.CH.CH S0 Me
CH,CH,CH,S0,Et
CH.CH.CH (Me) 80 Me
I I CH (CF ) SO Mo
CH (Me) CH.CH S0 Me
CH (Et) CH.CH SO0 Me
CH CH (Me) CIL SO Me
CH.C (Me) CHSO Me
CH.C (0) NHCH CH F
CH.C (0) NHCH CHC1
CILC (0) NICILCIIF,
CH.C (0) NHCH CF,
CHC (0} NHCH, CH (Me) F
CH,C (0) NHCHC (Me) F
CH,C (0) NH (CH)) CH F
CH,C (0) NHCH CH CF,
CHC (0) NHCH CHFCF,
CH,C (0) NHCH,CF CF,
CH.C (0) NHCH (Me) CF |
CH.C (0) NHCH (CF ),
CH,C (0) NHC (Me) CF,
CH,C (0) NHCH CH (Me) CF,
CH.C (0) NH (CH ) CF CF,
CI1.C (0) NHICH, (CF.) CF,
CH (Me) € (0) NHCH CHF
CH (Me) € (0) NHCH CH C1
CH (Me) € (0) NHCH CHE,
CH (Me) € (0) NHCH CF,
CH (Me) € (0) NHCH CH (Mo) F
CH (Me) € (0) NHCH.C (Me) F
CIE (Me) € (0) NIT(CIL) CILF

36

CH,C (0) NMe,
CIC (0) Nbc (Et)
CH,C (0) NEt,
CH.C (0) WMe (n—Pr)
CH.C (0) MMc (i-P1)
CH.C (0) NMe (s-Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) € (0) NH (Et)
CH (Me) € (0) NH (n-Pr)
CH (Me) € (0) NH (i~P1)
CH (Me) € (0) NH (n-Bu)
CH Me) € (0) NH (i-Bu)
CH (Me) € (0) NH (s-Bu)
€ (Me) ,C (0) NH (Me)
¢ (Me) € (0) KH (Et)
C (Me) ,C (0) NI (n-Pr)
C (Me) ,C (0) NH (i-Pr)
C (Me) C(0) NH (n-Bu)
€ (Me) C(0) NH (i-Bu)
€ (Me) ,C (0) NH (s—Bu)
CH.C (0) N (Me) CH CH F
CHC (0) N (Me) CH,CH.C1
CH,C (0) N (Me) CH CHF,
CH.C (0) N (Me) CH.CF,
CH.C (0) N (Mc) CH.CH CH_F
CH,C (0) N (Me) CH,CHCF,
CH,C (0) N (Me) CH,CF CF
CH.C (0) N (Me) CH (Me) CF
CH,C (0) N (Me) CH (CF)) |
CH,C (0) N (Me) € Me) CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CH F
CH (Me) € (0) K (Me) CH CIL C1
CH (Me) € (0) N (Me) CH CHF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CF
CH (Me) C (0) N (Me) (CH)) CH F
ClI (Me) € (0) N (Me) I CIT CF,
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CH,C (Me) CH SMe
CH.CHS (0)Me
CH,CHS (0) Bt

CILCILS () (n-Pr)
CH.CHS(0) (i-Pr)
CH,CH,S (0) (i-Bu)
CH,CH (Me) 8 (0) Me
CH,CH (CF)) S (0) Me
ClL,C (Me) S (0) Me
CH (Me) CILS (0) Me
CH(Et) CH.S (0) Me
CH (i~Bu) CH S (0) Me
CH.CH.CHS (0) Me
CH,CH,CH.S (0) Bt
CH.CH CH S (0) (i-Bu)
CHCH CH (Me) § (0) Me
CH,CH,CH (CF) 8 (0) Me
CH (Me) CH,CHS (0) Me
CH(EL) CH,CHS (0) Me
CH,CH (Me) CHS (0) Me
CH.C (Me) CHS (0)Me
CH, (2-stbt )

[0303]

[0304] R'NCF3,R*NBr

¥
CH.CHOH
CHLCH OMe
CH.CH OBt
CH.CH,0 (i-P1)
CH.CH (Me) OH
CH CH(CF ) OH
CH,C (Me) ,0H
CH.C (CF) (Me) OH

[0305]

CH (Me) € (0) NHCH CH CE,
CH (Me) C (0) NHCH CHFCF
CH (Me) C (0) NHCH CF CF,
CIl (Me) € (0) NICIT (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH (CF)
CH (Me) € (0) NHC (Me) CF,
CH (Mo) € (0) NHCH,CH (Me) CF,
CH (Me) C (0) NH (CH,)) CF CF,
CH (Me) € (0) NHCH (CF) CF,
C (Me) C (0) NHCH CH F
€ (Me) ,C (0) NHCH CH.C1
C(Me) ,C(0) NHCH,CHF,
C (Me) C (0) NHCH CF,
C (Me) € (0) NHCH CH (Me) F
C (Me) C(0) NHCH.C (Me) F
€ (Me) € (0) NH (CH)) CHF
C (Me) ,C (0) NHCH CH CF,
C (Me) € (0) NHCH CHFCF,
C(Me) ,C (0) NHCH CF CF,
CH,C(0) NH (¢~Pr)
CH,C {0) KH (CH, ~¢~Pr)
CH, (4ot )

&

R
CHCH S0 Me
CH,CH SO Et

CH.CH 80, (n-Pr)
CH,CH. 80, (i-Pr)
CH.CH (Me) S0 Me
CHCH (CF) SO Me
CH.C (Me) SO Me
CH (Me) CH SO Me

37

CH (Me) C (0) N (Me) CH CF CF
CH (Me) € (0) N (Mc) CH (Me) CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH (CE) |
CIl (Me) € (0) N (Me) C (Me) CF,
C (Me) C(0) N (Me) CH.CH F
€ (Me) € (0) N (Me) CH CH.C1
C (Mc) C(0) N-(Me) CH CHF
C (Me) ,C (0) N (Me) CH.CF,
C(Me) C (0) N (Me) ClL CH CH P
C (Me) .C(0) N (Me) CH.CH CF,
€ (Me) € (0) N (Me) CH,CF CF,
C (Me) € (0) N (e} CH (Me) CF,
C (Me) C (0) N (Me) CH (CF) |
€ (Mc) € (0) N (Me) € (Me) CF,
€ (Me) C (0) NHCH (Me) CF,
€ (Me) € (0) NHCH (CF)

C (Me) ,C (0) NIC (Me) CF,

C (Me) C (0) NHCH CH (Me) CF,
€ (Me) € (0) NH (CH))_CF CF,
C (Me) € (0) NHCH, (CF)) CF,
C (Me) .C(0) NHCH (i-Pr)CF,
CH (Me) € (0) NH (c—Pr)
Cll (Me) C (0) NI (CI1 —¢~P1)

R

CILC (0) NH (Me)

CILC (0) Ni (B1)
CH.C (0) NH (n-P1)
CH.C (0) NH (i-P1)
CH.C (0) NH (n~Bu)
CH.C (0) NH (i-Bu)
CH.C (0) NH (s-Bu)

CH,C (0) NMe,
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[0306]

CH (Me) CHLOH
¢ (Me) €101
CH (BL) CH,0H
CH (i~Pr) CHOH
CH (i~Bu) CH OH
CH (Me) CH (CF ) OH
CH CHCH, 01
CH.CHCH OMe
CH.CH CHLOBt
CILCHCH (CF ) 01l
CH (Me) CH CH OB
CH CH (Mc) CHOH
CHC (Me) CH 0H
CH,CHCH (Me) OR
CH,CH,C (Me) OH
CHCH SMe
CH CH SEt
CH.CH S (n-P1)
CH.CHS (i-P1)
CH,CH,S (i-Bu)
CHCH (Me) SMe
CH,CH (CR) SMe
CILC (Me) SMe
CH (Me) CH SMe
€ (Me) CI1 SMe
CH(Et) CH,SMe
CH (i-Pr) CH_SMo
CH (i-Bu) CH SMe
CH,CH,CH SMe
CH.CH CH SEt
CHQCHZCH (Me) SMe

CHCH,CH (CF ) SMe

CH (Me) CH.CH SMe
C1I (Et) CI1.C1L SMe
CH.CH (Mc) CH_SMe
CH.C (Me) CH SMe

C (Me) CH 50 Me
CIL(EL) CIL SO Me
CH(i-P1) CH SO Me
CH (i-Bu) CI 30 Me
CH,CH CH SO Me
CH.CH.CH.SO.Et
CH CH,CH (Me) SO Me
CHLCH,CH (CF ) 80 Me
CH (Me) CH CH SO Me
CH(Et) CH CH SO Me
CH,CH (Me) CH SO Me
CH.C (Mo) CH SO Me
CH,C (0) NHCH CHF
CH,C (0) NHCH CH C1
CH C (0) NHCH_CHF,
CH,C (0) NHCH CF,
CH,C (0) NHCH CH (Me) F
CH.C (0) NHCH.C (M) F
CH.C(0) NH(CH ) CHF
CH.C (0) NHCH,CH CF,
CH,C (0) NHCH CHFCF,
CH.C (0) NHCH CF CF,
CH,C (D) NHCH (Me) CF,
CH,C (0) NHCH (CF),
CI1.€ (0) NIIC (Me) CF.
CILC (0) NHCH CH (V) CF,
CH,C (0) NH (CH ) CF CF,
CH C (0) NHCH (CF) CF
CH (Me}) C (0) NHCH,CH F
CH (Me) € (0) RHCH CH C1
CH (Me) C (0) NHCH CHF
CH (Me) € (0) NHCHCE,
CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) F
Cl (Me) € (0) NIICILC (Me) F
CH (M) € (0) NH (CH,) CHF
CH (Me) € (0) NHCH CH CF

38

CH.C (0) NMe (Et)
CILC () NEt,
CILC(0) MMe (n-Pr)
CILC (0) NMe (i-Pr)
CH.C (0) KMe (s~Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) C (0) NH(EL)
CH (Me) € (0) NI (n—Pr)
CH (Me) € (0) NI (i-Pr)
CH (Me) € (0) N (n-Bu)
CH (Me) € (0) NI (i-Bu)
CH (Me) € (0) NH (s-Bu)
C (Me) C (0) NH (Me)
€ (Me) ¢ (0) KH (EV)
€ (Me) € (0) NH (n-Pr)
C (Me) C(0) NH (i-Pr)
€ (Me) € (0) NH (n-Bu)
€ (Me) C(0) NH (i-Buw)
C (Me) . (0) NH (s-Bu)
CH,C (0) N (Me) CH,CH,F
CH,C(0) N (Me) CH CH C1
CH.C (0) N (Me) CH CHF,
CI1LC (0) N (Me) CH,CE,
CH.C (0) N (M) CH.CH.CH F
CILC (0) N (Me) CILCILCF,
CI.C (0) N (Me) CILCF CF,
CH,C (0 N (Me) CH (Me) CF,
CILC (0)N (Me) CH (CF) |
CH,C (0) N (Me) € (Me) CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CH €1
CH (M) C (0) N (e) CHi CHE,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CF,

CII (Me) € (0) N (Me) (Cl) CILF

CH (Me) € (0) N (Me) CH.CH CF,
CH (Me) C (0 N (Me) CH CF CF
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CILCIS (0) Me
CH.CILS (@) Bt
CH,CH,S (0) (n-Pr)
CILCILS (0) (1-Pr)
CH,CH,S (0) (i-Bu)
CHCH (Me) S (0) Me
CH,CH (CF ) S (0)Me
CH.C Me) S (0) Me
Cll (Me) CILS (0) Me
CH (BL)CHS (0) Me
CH (i-Bu) CHLS (0) Me
CH.CH CHS (0)Me
CH CH.CH S (0) Bt
CH.CHCHS (0) (i-Bu)
CH.CH.CH (Me) $ (0) Me
CILCILCIL(CR ) § (0) Me
CH (Me) CH CHS (0) Me
CH (Bt) CILCHLS (0) Mo
CHCH (4e) CHS (0) Mo
CH.C (Me) ,CH,S (0) Me
€Il (2t K

[0307]

[0308]  R':*3CF3,R*HNCF3

6

R
CH,CH,Of
CH,CH,0Me
CH.CH 0Bt
CH,CH,0 (i~Pr)
CH,CH (Me) OH
CH,CH (CF ) OH
CH,C (Me) OH
CILC (CF) (e) OB
CH (Me) CH.OH
C (Me) ,CH,0H

[0309]

CH (Me) € (0) NHCH CHFCF,
CH (Me) € (0) NHCH CF CE
CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CII(Me) € (0) NIICH (CF ) ,
CH (Me) C (0) NHC Me) CF,
CH (Me) C-(0) NHCH CH (Me) CF
CH (Mo) € (0) NH (CH,) CF CF,
CH (Me) € (0) NHCH, (CF ) CF,
CMe) € (O)NICILCLF
€ (Me) € (0) NHCH CHCL
€ (Me) ,C (0) NHCH CHF,
€ (Me) C(0) NHCH CF,
€ (Me) € (0) NHCH CH (Me) F
C (Me) C (0) RHCHLC (Me) F
€ (Me) CO)NH(CH) CHF
€ (Me) ,C (0) NIICTCI1CF,

C (Me) C (0) NHCH CHFCE,
C (Me) C(0) NHCH CF CF,
CH,C (0) NH (c—P1)

CH.C (0) NH (CH ~¢~Pr)
CIl, (4-o i)

6

R
CH,CH S0 Me
CH,CH,S0,Bt

CH,CH S0, (n-Pr)
CH,CH S0, (i-Pr)
CH CH (Me) SO Me
CH,CH (CF) 80 Me
CH.C (fe) SO Me
CH (Me) CH,50 Me
C (Me) ,CH.S0 Mo

CH (Bt) CH S0 Mo

39

CH (Me) C (0) X (Me) CH (Me) CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH (CF)
CH(Me) C (0) N (Me) C (Me) CF,
C(Me) € (0) N (Me) CILCILF
C (Me) C (0) N (Me) CH CH C1
C (Me) ,C(0) N (Me) CH CHF
C (Me) ,C(0) N (Me) CHCF,
€ (Me) ,C (0) N (Me) CH CH.CH F
€ () € (0) N (Me) CILCILCR,
€ (Me) C(0) N(Me) CILCF CF,
C (Me) € (0) N (e) CH (Me) CF,
C(Me) ,C(0) N (Me) CH(CF)
C(Me) € (0) K (M) C (Me) CF,
C(Me) ,C (0) NICH (Me) CF,
€ (Me) € (0) NHCH (CF)) |
C (Me) € (0) NIIC (Me) CF
€ (Me) C (0) KHCH,CH (Me) CF,
C (Me) € (0) NI (CH ) ,CF CF,
C (Me) € () NHCH_ (CF,) CF,
(M) C (0) NHCH (i-Pr) CF,
CIL (Me) € (0) NIl (¢-P1)
CH (Me) C (0) NH (CH,—c~Pr)

R

CH,C (0) NH (Me)

CHC(0) NH (Et)
CH,C (0) NH (n—Pr)
CH,C (0) NH (i~Pr)
CH,C (0) NH (n~Bu)
ClL € (0) NH (i-Bu)
CH,C (0) NH (s—Bu)

CH,C (0) NMe,

CH,C (0) NEt,
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[0310]

CHEL)CH,OH
CH(i~Pr)CH OH
CH (i-Bu) CH,0H

CH(Me) CH (CF,) OH
CH,CH CH OH
CH,CH,CH,0Me
CH,CH,CH,O0Et
CH,CH,CH(CF ) OH
CH (Me) CH,CH,OH
CH,CH (Me) CH,0H
CH,C (Me) CH OB
CH,CH,CH (Me) O
CH,CH.C (Me) ,0H
CH,CH SMe
CH CH SEt
CILCH S (i-Pr)
CIL,CILS (i-Bu)
CH,CH (Me) SMe
CH CH (CF ) SMc
CH,C (Me) SHe
CH Me) CH,SMe
€ (Me) ,CH,SMe
CH(Bt) CH SMe
CH(i-Pr) CH SMe
CH (i-Bu) CH,SMe
CH,CH,CH, SMe
CH,CH,CH SEt
CH,CH,CH (Me) SMe
CH,CH,CH (CF ) SMe
CH (Me) CH CH,SMe
CH (BE) CH.CH SMe
CH,CH (Me) CH_ SMe
CH,C (Me) CH SMe
CH.CH S (0) Me
CH,CH,S (D) Et
CH,CH $(0) (n-Pr)
CH CHLS () (i-Pr)
CILCILS (0) (i-Bu)
CH,CH (Me) S (0) Me

CH(i-Pr) CH, S0 Me
CH (i-Bu) CH,50 Me
CH.CH,CH,S0 Me
CH,CH,CH,SC,Et
CH,CH CH (Me) SO Me
CH,CH,CH (CF ) SO Me
CH (Me) CH,CH,S0 Me
CH(Et) CH,CH SO Me
CH,CH (Me) CH S0 Me
CH,C (Me) ,CH,50 Ve
CH,C (0) NHCH CHF
CH,C (D) NHCH CH C1
CH,C (0 NHCH CHF
CH.C (0) NHCH CF
€H,C (0) NHCH CH (Me)
CH,C (0 NHCH € (Me) F
CILC(0) NI(CIL) CILF
CIL,C (0) NHCILCILOP,
CH,C (0) NHCH,CHECF,
CH,C {0} NHCH CF CF,
CH,C (0) NHCH (Me) CF,
CH,C (0) NHCH (CF))
CH,C (0) NHC (Me) CF,
CH,C (0) NHCH CH (Me) CF,
CH,C(0) NH (CH ) CF,CE,
CH,C (0) NHCH, (CF) CF,
CH (Me) C (0) KHCH,CH,F
CH (Me) € (0) NHCH,CH C1
CH (e) € (0) NHCH CHE,
CH (Me) € (0) NHCH,CF,
CH (Me) € (@) NHCH,CH (Me) F
CH (Me) € (0) NHCH.C (Me) F
CH (Me) € (0) NH (CH,) CH.F
CH (Me) € (0) NHCH,CH CF,
CH (Me) € (0) NHCH, CHFCF,
CH (Me) € (0) NHCH,CF CF,
CH (Me) C () NHCH (Me) CF,
CH (Me) €.(0) NHCH (CF)
Cli (Me) € (0) NIC (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH,CH (Me) CF,

40

CH,C (0) Me (n—Pr)
CH,C (0) NMe (i-Pr)
CH,C (0) WM (5-Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) C (0) NH (Et)
CH (Me) € (0) NH (n—Pr)
CH (Me) € (0) NH (i-P1)
CH (Me) € (0) NH (n—Bu)
CH (Me) € (0) NH (i~Bu)
CH (Me) C (0) NH (s-Bu)
C (Me) ,C (0) NH (Me)
€ (Me) ,C(0) NH (BD)
C(Me) € (0) NH (n—Pr)
€ Mel ,C@NH(G-Pr)
€ (Me),C (0) NH (n~Bu)
€ (Me) € (0) NH(i-Bu)
€ (Me) € (0) NI (s-Bu)
CILE (0) N (Me) CILCUF
CH.C (0)N (Me) CH,CH C1
CH C(0) N (Mc) CH,CHF,
CH,C (0) N (Me) CH,CE_
CH,C (0) N (Me) CH,CH CH,F
CH,C(0) N (Me) CH,CH CF,
CH,C(0) N{Me) CH CF CF,
CH.C (0) N (Me) CH (Me) CF,
CH.C (0) N (Me) CH (CF ),
CH.C (D) N(Me) € (Me) CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CH F
CH (Me) C (0) N (Me) CH CH,C1
CH (Me) C (0) N (Me) CH CHF,
CH (Me) C (0) N (Me) CH,CF,
CH (Me) € (0) N (Me) (CH) ,CHF
CH (Me) € (0) N (Me) CH CH,CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH.CF CF
CH (M) € (0) N (Me) CH (W) CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH(CE)) |
CH (Me) € () NMe) € Me) CF
€ (Me) C(0) N (Me) CH.CH F
€ (Me) G (0) N(Me) Ci1, L C 1
€ (Me) € (0) N (Me) CH CHF,
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CH.CH (CF ) S (0) Me
CHL,C (Me) S (0) Me
CH (o) CHLS (0) Me
CH(E1) CH.S (0 Me
CH (i-Bw) CH,S (D) Me
CILCILCILS (0) Me
CH,CH,CH,S (0) Bt
CH,CHCH,5 (0) (i-Bu)
CH,CH.CH (Me) S (0) Me
CH,CHCH (CF ) S (0) Me
CH (Me) CH,CH$ (0) Me
CH(Et) CH,CH,S (0) Mc
CH,CH (Me) CH,S (0 Me
CHLC (e) OIS (0) Ve
o, Q- )

[0311]

[0312]  R'NOCF3,R*HC1

&

R
CH.CH OH
CH_CH,OMc
CH CH OBt
CH,CH0 (i-P1)
CH.CH (Me) Of
CH,CH (CF,) OH
CH.C (Me) ,0H
CH.C (CF) (Me) O
CH (Me) CH OH
C (Me) ,CH O
CH(Et) CHLOH
CH (i~Pr) CH,0H
CH (i-Bu) CH OH

[0313]

CH.CH,CILON
CH,CH,CH OMe
CH CH,CH 0Bt

CH {Me) € (0) NH(CH ) CF CF,
CH (Me) € (0) NHCH, (CF) CF,

C.(Me) ,C (0) NHCH CHLF
€ (Me) € (0) NHCH CH,C]
C (Me) ,C (0) NHCH CHF,
(o) € (0) NICICE,
€ (Me) ,C (0) NHCH CH (Me) F
C (Med € (0) NHCH.C (Me) F
C(Me) ,C(O)NH(CH,) CHLF
C (M) € (0) NHCH,CH,CF,
€ (M) ,C (0) NHCH, CHFCF
€ (Mo} € (0) NHCH,CF CF,
CILE O NH (P
CH,C (0) NH (CH,~¢~P1)
CH, (AR 3K

i
CH.CH_ SO Me
CH.CHSO Bt

CH,CH S0, (n~Pr)
CH,CH,S0, (i-Pr)
CH.CH (Me) SO Me
CHCH (CF) SO Mo
CH,C (Me) 50 Me
CH (Me) IS0 Me
C (Me) CHS0 Ve
CI (BL) CIL SO Me
CH (i-Pr) CLS0 Me
CH (i-Bu) CH,SO Me
CH,CH CH SO Me
CHLCHCH S0 Bt

CH CH CH (Me) SO Me

CHL.CILCH (CF ) SO Me

CH (Mc) CH.CH SO Me

41

€ (Me) € (0) N (e) CH,CF,
€ (Me) € (0) N.(e) CH.CH CHF
€ (Me) € (0) N (Me) CH,CH,CF,
C (M2) ,C(0) N{Me) CH CF CF,
C () C (0) N (Me) CH (Me) CF,
(£ (Me) € (0) N (e CIH(CF)
€ Me) € ()N M) € (e) CF,
C (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
C (Me) ,C (0) NHCH(CF J
€ (de) C (0) NHC (Me) CF,
C (Me) ,C (0 NHCH,CH (Me) CF
€ (Me) € (0) NH(CH) CE CF,
¢ (Me) ,C (0) NHCH, (CF,) CF,
€ Ode) €09 NHCH iR 1) CF,
CH (Me) € (0) NH (¢—Pr)
CH (Me) € (0) NH (CH ¢ —Pr)

.
CH.C (0) NH (Me)
CH.C (0) NI (BL)

CH.C (0) NH (n~Pr)
CH.C (0) NH (i-Pr)
CH.C(0) NH (n-Bu)
CH.C (0) NH (i-Bu)
CH.C (0) NH (s~Bu)
CH,C (0) NMe,
CH.C (0) NMe (Et)
CH,C (0) NEt,
CH C (0) NMe (n-P1)
CH,C (0) NMe (i-Pr)
CH,C (0) Ne (s-Bu)
CH (Me) C (0) NH (Me)
CH (Me) C (0) NH ()
CH (Me) € () NH (n—P1)
CH(Me) C (0) KH (i-P1)
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[0314]

CH CH.CH (CF.) OH
CH (Me) CH.CHOH
CH,CH (Me) CH,OH
CHC (Me) CH OH
CH,CHCH (Me) O
CH,CHC (Me) OH
CH,CH SMc
CH,CH SEt
CH.CHS (n-P1)
CH,CHS (i-Pr)
CH CH S (i-Bu)
CH.CH (We) SMe
CH,CH (CF ) SMe
CIHC (Me) SMe
CH (Me) CH SMe
€ (Me) CHLSMe
CH(Et) CH,SMe
CH{1~Pr) Cﬁ;SMe
Cll (-Bu) C1I SMe
CH CH_CH_SMe
CH.CH CH.SEt
CHCH.CH (Me) SMe
CH.CH,CH (CF) SMe
CH (Mc) CH CH SMc
CH(Et) CH CH SMe
CH,CH (Me) CH SMe
CH,C (Me) CH,SMe
CHCH 8 (0) Me
CH.CILS (0) Bt
CHCHS (0) (n-Pr)
CH.CH,S (0) (i-Pr)
CH.CHS (0) (i~Bu)
CILCI (Me) S (0) Me
CH.CIL(CF ) S (0) Me
CH.C (Me) S (0)Me
CH (Me) CILS (0) Me

CH (Et) CHCH SO Me
CH CH (Me) CH 80 Me
CI1.C (Me) CH SO Me
CH.C (0) NHCH CHLF
CH,C (0) NHCH.CH C1
CHLC (0) NHCH,CHE,
CHC (0) NHCH CF,
CH C (0) NHCH CH (Me) F
CH.C (0) NHCH C (Me) F
CH.C(0) NH (CH) CHLF
CH.C (0) NHCH CH CF_
CH.C (0) KHCH CHFCF,
CH.C (0) NHCH CF CF,
CHC (0) NHCH (Me) CF,
CH.C(0) NHCH (CF) |
CH.C (0) NHC (Me) CF,
CH,C (0) NHCH CH (Me) CF,
CH,C (0) NI (CH ) CF CF,
CILC (0) NHCH, (CF) CF.
CH (Me) € (0) NHCH, CH.F
CH (Me) € (0) NHCH CH €1
CH (Me) € (0) NHCH CHE,
CH (Me) C (0) NHCH,CF,
CH (Mo) € (0) NHCH CH (Mo) F
CH (Me) € (0) NHCH € (Me) F
CH (Me) C (0) NH (CH)) CHF
€l (Me) € (0) NHCH CH CF,
CH (Me) € (0) NHCH CHFCE,
CH (Me) € (0) NHCH,CF CF,
CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF
CH (Me) € (0) NHCH (CF ),
CH (Me) C (0) NHC (Me) CF,
CII (Me) € (0) NICILCII (Me) CF,
CH (Me) € (0) NI (CH ) CF CF,
CH (Me) C (0) NHCH, (CF)) CF,
C (Me) ,C (0) NHCH,CH F

42

CH (Me) € (0) NH (n-Bu)
CH (Me) € (0) NI (i-Bu)
CH (Me) € (0) NH (s ~Bu)
€ (Me) ,C (0) NH (Me)
€ Me) C (O NH(Et)
C (Me) ,C (0) NH (n-Pr)
€ (Me) ,C(0) NH (i-Pr)
€ (Me) € (0) NH (n-Bu)
€ (Me) € (0) NH (i-Bu)
C (Me) € (0) NH (s-Bu)
CH,C (0) N.(Me) CH CH F
CILC (0) N OMe) CH.CILCT
CH C (0) N (Me) CH CHF,
CH,C {0) N (Me) CH,CF,
CH.C(0) N (Me) CHCH CH F
CH,C (0) N (Me) CH,CH,CF,
CH,C (0) N (M) CHCF CF,
CH,C (0) N (Me) CH (Me) CF,
CILC (0) K (Me) CII(CF)
CH,C (0N (Me) C (Me) CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH,CHF
CH (Me) € (0) N (Me) CH CH C1
CH (Me) € (0) N (Me) CHCHE,
CH (Me) € (0) N (M) CHCF,

CH (Me) € (0) N (Me) (CH) CHF

CH (Me) € (0) N (Me) CH CH CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CF CF,

CH (Me) € (0) N (Me) CH (Me) CF,

CH (Me) € (0) N (Me) CH(CE) |

CH (Me) C (0) X (Me) € (M) CF,

C (Me) € {0) N (Me) CH,CHF
C (Me) € (0) N (Me) CHCH.C1
€ (Me) ,C (0) N (Me) CH CIIF,
€ (Me) ,C(0) N (Me) CHCF,

C (Me) C(0) N (Me) CH CH CHF
C (Me) ,C (0) K (Me) CHCHCF,
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[0315]

[0316]

[0317]

CI{E®) CILS (0) Me
CH (i~Bu) CHS (0) Me
CH,CH CH S (0) Mo
CH,CH,CH.S (0) Et
CH,CH,CH,S (0) (i-Bu)
CH,CH,CH (Me) S (0) Me
CH.CH.CH (CF ) S (0) Me
CH (Me) CH.CH S (0) Mo
CI(EL) CILCILS (0) Me
CILCI Me) CILS (0) Me
CH.C (Me) ,CHS (0) Me
CH, (2-tt7R )

R A 0CH2CF3,R*HF

2

R_.
CH.CH O
CH.CH OMe
CH,CH 0Bt
CH,CH0 (i-Pr)
CH,CH (Me) OH
CH.CH (CF ) 0
CH.C (o) 0
CH.C(CE) (Me) Ol
CH (Me) CH OH
C (Me) ,CH OH
CH (Et) CH,OH
CH (i~Pr) CHOH
CH (i-Bu) CH.0H
CH (Me) CH (CF) O
CH.CH,CH.OH
CH,CH,CH OMe
CH CH CH OBt
CH,CH,CH (CF,) OH

C (Me) € () NIICICICL
€ (Me) € (0) NHCH CHF,
€ (Me) ¢ (0) NHCH CF,
€ (Me) € (0) KHCH CH (Me) F
C (Me) € (0) NHCH.C (Me) F
C (Me) € (0) NH (CH) CHF
€ (Me) € (0) NHCH,CHCF,
€ (Me) € (0) KHCH,CHRCF,
€ (Me) € () NIICIL CF CF.
CIL.C(0) NI (¢-Pr)
CH,C (0) NH (CH,~c—P1)
CH, (4—&ed JK)

&

R
CH.CH SO Me
CH.CH S0 Bt

CH CHLSO, (n-Pr)
CH,CH S0, (1-Pr)
CH,CH (Me) SO Me
CH,CH (CF ) SO Me
CH.C (Mo) S0 Me
CH (Me) CH,S0 Me
C (Me) CH, S0 Me
CH (1) CH SO Me
CH (i~Pr) CH SO Me
CH (i-Bu) CH, S0 Me
CHCH,CH S0 Me
CILCH CH SO Bt

CH,CH CH (Me) SO Me

CH,CH,CH (CF) S0 Me

CH (Me) CHLCH SO Me

CH (Et) CHCH SO Me

43

C (Me) . (0) N (Me) CIL.CF CF,
C (Me) € (0) N (Me) CH (Me) CF|
C (Me) ,C(0) N (Me) CH (CF))
C (Me) C(O)N (Me) € (Me) CF,
C (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
€ (Me) C(0) NHCH(CE ),

C (Me) C (0) NHC (Me) CF,
€ (Me) € (0) KHCH,CH (Mc) CF,
€ (e) € (0) NI (€11 ) CF CF,
C (Me) € (0) NIICIL (CF ) CF,
C (Me) € (0) NHCH (i-P1)CF,
CH (Me) € (0) NH (c~Pr)
CH (Me) C (0) NH (CH ~c~Pr)

REZ
CH1.C (0) NI (e)
CHC () NH (BL)
CH,C (0) NH (n-Pr)
CH.C (0) NH (i~Pr)
CIL.C (0) NH (n~Bu)
CH.C (0) NH (i~Bu)
CH.C (0) NH (s-Bu)
CILC (0) NMe,
CH.C (0) NMe (Et)
CH.C(0) NEt,
CH.C (0) NMe (n—Pr)
CH.C (0) NMe (i-P1)
CH € (0) NMe (s-Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) C (0) NH (Et)
CH (Me) € (0) NH (n-Pr)
CH (Me) € (0) NH (i~Pr)
CH (Me) € (0) Nl (n~Bu)
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[0318]

CH (Me) CH CH OH
CH.CH (Me) CH OH
CH,C (Me) ,CH OH
CH CH,CH (Me) OH
CH.CH C (Me) OH
CH,CH SMe
CH,CH SEt
CH,CHS (n-Pr)
CH.CH,S (i-Pr)
CH CH S (i-Bu)
CH,CH (Me) SHe
CH CH (CF ) SMe
CHC (Me) SMe
CH (Me) CH SMe
C(Me) CH SMe
CH (B ) CH SMe
CH (i-Pr) CH SMc
Cll (i-Bu) CII,SMe
CH,CH CH SMe
CH,CH CH.SEL
CH,CH CH (Me) SMe
CH.CH.CH (CF) SMe
CH (Me) CH,CH SMe
CH (E) CH CH SMe
CILCH (Me) €Il SMe
CH,C (Me) CH SMe
CILCILS (0) Me
CH.CH S (0) Bt
CH.CH S (0) (h-Pr)
CH,CHS (0) (i-Pr)
CH,CHS (0) (i-Bu)
CH,CH (Me) S (0) Me
CH.CH(CF) § (0) Me
CH.C (Me) S (0) Me
CH (Mo) CILS (0) Mo
CIL(EL) CILS (0)Me

CH Cli (Me) CH, S0 Me
Cli,C(Me) CH SO Me
CH.C (0) NHCH CH F
CH.C (0) NHCH.CH C1
CH,C (0) NHCH CHF,
CH,C (0) NHCH CF,
CHLC(0) NHCH CH (Me) F
CH,C (0) NHCH,C (Mo) F
CH.C (0) NH (CH) CILF
CH C (0) NHCH CH CF
CH,C (0) NHCH CHFCF,
CHC (0) NHCH CF CF,
CH,C (0) NHCH (Me) CF,
CH,C (0) NHCH (CF )
CH,C (0) NHC (Me) CF,
CHLC (0) NHCH CH (Me) CF
CH,C (0) NH(CH ) CF CF,
CILC (0) NIICIL (CF) CF,
CH (Me) C (0) NHCH CH F
CH (Me) € (0) NHCH CH,CT
CH (Me) C (0) NHCH CHF,
CH (Me) € (0) NHCH CF,
CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) F
CH (Me) C (0) NHCH.C (Me) F
CH (Me) € (0) NH (CH,) CH F
CH (Mc) € (0) NHCH CHCF,
Cll (Me) € (0) KUCI CIFCE,
CH (Me) € (0) NHCH,CF CF,
CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH (CF ),
CH (Me) C (0) NHC (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH, CH (Me) CF,
CH (Me) C (0) NH (CH,) CF CF,
CH (Me) C (0) NHCH (CF ) CF,
C (o) ,C (0) BHCHL CILF
C (Me) € (0) NICICILCL

44

CH (Me) € (0) NH (i-Bu)
CH (Me) C (0) NI (s—Buw)
C (Me) € (0) NH (Me)
€ (Me) ,C(0) NH (E1)
€ (Me) € (0) KH (n—Pr)
C (Me) ,C (0) KH (i-P1)
C (Me) € (0) NI (n—Bu)
C (e) ,C(0) NH (i-Bu)
€ (Me) € (0) NH (s-Bu)
CH,C(0) K (Me) CH.CH F
CH,C(0) N (Me) CH.CH €1
CIC(0) N (Me) CH CHF,
CH,C (0) N (Me) CH CF,
CH,C ()X (Me) CH,.CH CHF
CH,C (0) N (Me) CH CH CF,
CI1.C (0) N (Me) CIL CF CF,
CH,C (0) N (Mc) CH (Mc) CF,
CILC(0) N (Me) CI(CF ),
CHC (0) N (Me) € (Me) CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CH.F
CH (Me) € (0) N (Me) CH CH C1
CH (Me) C(0) K (Me) CH CHF,
CH (Ma) € (0) N (Me) CHCF
CH (Me) C (0) N (Me) (CH) CHF
CH (Me) € (0) N (e) CH.CH.CR
CH (M) € (0) N (Me) CHCF CF,

CI1 (Me) € (0) N (Me) Il (Me) CF,

CH (Me) C (0) N (Me) CH (CF ),
CH (Me) C (0) N (Me) € (Me) CF,
C (Me) C (0) N (Me) CH.CHF
C (Me) € (0) N (Me) CH.CH C1
C (Me) C (0) N (Me) CH_CHF,

C (Me) C(0) N (Me) CHCF,

C (Me) .C (0) N (Me) CH.CH CIF
C (Me) € (0) N (Mo) CILCILCF,
C(Me) € (0) N (Me) CILCF CF,
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[0319]

[0320]

[0321]

CH(i-Bu) CH S (0)Me
CHCHCHS (0) Me
CH,CHCILS (0) Et

CH,CHCH,S (0) (i-Bu)

CH.CH.CH (Me) S (O)Me

CH.CH.CH (CE) § () Me

CH (Me) CHLCHS (0) Me

CH{EL) CHCHLS (0)Me

CH.CH (Me) CH S (0) Me

CILC (Me) CH.S (0) Mo
CIL, (2~ 25)

R'A0CH2CF3,R*HC1

¥
CILCH, 01
CH.CH,0Me
CH,CHOEt
CH CHO (i-Pr)
CH,CH (Me) OH
CH,CH (CF) 01
CI,C (e) 01
CH.C (CF) (Me) O
CH (Me) CH,0H
C (Me) CH, 0N
CH(EL) CHOH
CH (i~Pr) CH O
CH (i-Bu) CHLOH
CH (Me) CH (CF.) OH
CH,CH.CH OH
CH,CH CH OMe
CH.CH,CH 0E ¢
CH,CHCH (CF ) O
CH (Me) CH,CH 0T

C (Me) C (0) NHCH CHF,
C (Me) C (0) NHCH,CF,
€ (Me) € (0) NHCHLCH (Me) F
€ (Me) € (0) NHCH.C (Me) F
C (Me) CLO)NH(CH) CHF
C (Me) ,C (0) NHCH,CH CF,
C (Me) C (0) NHCH CHFCE,
€ (Me) € (0) NHCH CF CF,
CH.C(0) NH (¢—Pr)
CH.C (0) NH (CH,-¢~P1)
Cll, (4-ve 30)

6

R_.
CH,CH S0 Me
CH.CH SO Bt

CH,CH.80, (n—Pr)
CHCH SO, (i-Pr)
CH.CH (Me) SO Me
CH.CH (CF_) SO Me
CH,C (Me) 50 Me
CH (Me) CH SO Me
C (Me) CHLSO Me
CH(EL) CH S0 Me
Cl (i~Pr) CH,S0 Me
CH (1-Bu) CH SO Me
CICH CHLSO Me
CHCH,CH S0 Bt
CH,CH,CH (Me) SO Me
CH,CH,CH (CF) S0 Me
CH (Me) CHLCH S0 Me
CI (Bt) CH.CH SO Me
CH.CH (Me) CH SO Me

45

| C(Me) €(0) N (Me) CH (Me) CF,

€ (Me) C(0)N (Me) CHI(CE )
C (Me) .C(Q) N (Me) € (Me) CF,
C(Me) ,C (0) NHCH (Me) CT,
€ (Me) C (0) NHCH (CF) |
€ (Me) C (0) KHC (Me) CF,
€ (Me) C (0) NHCH CH (Me) CF|
€ (Me) ,C (0)NH (CH) CF CF,
C (Me) € (0) NHCH, (CF ) CF
€ (Me) € (0) NHCH (i-Pr) CF,
CII (Me) C (0) NIl (c—Pr)
Cll (Me) € (0) NI (CIL ~c-Pr)

&

i
CH,C (0) NH (e)
CI1,C (0) NH (Et)

CH.C (0) N (n—Pr1)
CH,C (0) NH (n-Bu)
CH.C (0) NH (i-Bu)
CH,C (0) NH (s-Bu)
CHLC(0) NMe,
CH.C (0) NMe (Et)
CH.C (0) NEt,
CH.C (0) NMe (n-P1)
CH,C (0) NMe (i-Pr)
CH.C (0) NMe (s-Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH(Me) C (0) NH (Et)

CH Me) € (0) NH (n—Pr)

CH Me) CQ) NI (1=P1)

Cll (Me) € (0) NH (n—Bu)

CH (Me) C (0) NH (i-Bu)
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[0322]

CH,CH (Me) CH,0H
CH.C (Me) CHOH
CH,CH,CH (Me) OH
CH.CH.C Oe) 0H
CH,CH SMe
CHCH SEt
CH.CHS (n—Pr)
CHCH,S (i-Pr)
CHLCHS (i-Bu)
CH,CH (Me) SMe
CHCH(CF ) SMe
€H.C (Mc) SMe
CH (Me) CH,SMe
C (Me) CH SMe
CH(EL) CH She
CH (i-Pr) CH,SMe
CH (i-Bu) CII SMe
CH 2‘(: H‘ﬁHﬁMc
CH CHCH SEL
CH.CHCH (Me) SMe
CH CH,CH (CF ) SMo
CH (Me) CH.CH S
CH (EL) CH CH SMe
CH CH (Me) CH SMe
CH.C (Me) CH SMe
CILCILS (0) Me
CH,CHS (0) Bt
CH.CIS (0) (n-Pr)
CHCILS (0) (i~Pr)
CHLCH S (0) (i-Bu)
CH.CH (Me) § (0) Me
CILCI (CF ) § (0) Mo
CH.C (Me) S (0) Me
CH (Me) CHLS (0) Me
CIL(EL) CILS (0) Me
CH (i-Bu) CH 8 (0) Me

CH,C (Me) ,CH SO Me
CILC (0) NHCH CILF
CH.C (0) NHCH.CH C1
CH,C (0) NHCH CHF,
CH.C (0) KHCH CE,
CH.C (0) NHCH CH (Me) B
CH.C (0) HCH.C (Me) F
CH,C(0) NH (CH) CHLF
CH,C (0) NHCH CH CF,
CH,C (0) NHCH CHFCE,
CH.C (0) NHCH CF CF,
CH.C (0) NHCH (Mc) CE,
CH,C (0) NHCH (CF) |
CH.C (0) NHC (Me) CF,
CH,C (0) NHCH CH (Me) CF,
CH,C (0) NH (CH ) CF CE,
CH,C (0) NHCH (CF)) CF,
CH (Me) € (0) NICH CHL F
CH Me) € (0) NHCHQCHQCI
CH (Me) C (0) NHCH CHF,
CH (Me) € (0) NHCH CF,
CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) F
CH (e) C (0) NHCH.C (Me) F
CH (Me) C (Q) KH(CH ) CH F
CH (Me) € (0) NHCH CH CF,
CI1 (Me) € (0) NIICIL CUFCF,
CH (Me) C (0) NHCH CF CF,
CH (Me) € (0) KHCH (e) CF,
CH (Me) € (0) NHCH (CF ) ,
CH (Me) € (0) NIHC (Me) CF,
CH (Me) C (0) NHCH,CH (Me) CF,
Cli (Me) € (0) NIT{CIL) CF CE
CH (Me) € (0) NHCH, (CF) CF,
C (Me) ,C (0) NHCH CH,F
C (Me) . (0) NIICILCTLC1
¢ (Me) € (0) NHCH CHE

46

CH (Me) C (0) NH (s-Bu)
C (Me) .C (0) NH (Me)
€ Me) € (0) N (n-P1)
C (e) € (0) NH (i-Pr)
€ (Me) € (0) NI (n-Bu)
C (Me) € (0) NH (i-Bu)
€ (Me) ,C(0) NH (s-Bu)
CH.C (0) N (Me) CH.CHF
CH.C (0) K (Me) CH CHC1
CH,C (0) N (Me) CH,CHE,
CH,C (0) N (Mc) CH.CF,
CH.C (0) N (Me) CHCH CHLF
CH.C (0) N (Me) €H CH CF
CH.C (0) N (Mc) CH.CE CF,
CH.C (0) N (Me) CH (Mo) CF,
CH,C (O) N (Me) CH(CF),
CH,C (0) N (Me) € (Me) CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CILCHLF
CH (Me) C (0) X (Me) CH CH C1
CH (Mc1 € (0) N (Mo) CHCHE,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CF,
CH (Me] € (0) N (Me) (CH) CHF
CH (Me) € (0) N (Me) CH CH CF_
CH (Hc) € (0) N (Me) CH.CF CF
CI1 (Me) € (0) N (Me) CII (Me) CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH (CF) ,
CH (Me) € (0) N (Me) C (Me) CF,
€ (Me) C (0) N (Me) CH CILF
CMe) CO)N Me) CHCH CL
C(Me) C(0) N (Me) CH CHF,
C (Me) C (0) N (e) CILCE,
€ (Me) € (Q)N (Me) CH.CH CH F
€ (Me) € (0) N (Me) CH CH.CF,
C (Me) € (0) N (Me) €11 CF CF,
€ (Me) € (0) N (Me) CH (Me) CF,
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[0323]

[0324]  R'>AOCHCFs,R*ABr

[0325]

CH,CH.CH,S (0) Me
CILCH CILS (0) Bt
CH,CH,CH,S (0) (i-Bu)
CHLCH.CH (Me) S (0) Me
CHCH CH (CF) S (0) Me
CH (Me) CH.CIL S (0) Me
CH (Bt) CH.CHS (0) Mo
CILCIL (Me) CILS (0) Me
CH.C (Me) CHS (0) Me
CH, (2t 28)

&

R
CH.CH 0H
CHCH0Mo
CH,CH 0Bt
CH,CH,0 (i-Pr)
CILCH (e) OH
CH CH (CF) Ol
CHLC (Me) 0
CH.C (CE) (Me) OH
CH (Me) CH_OH
€ (Me) CHLON
CH (Et) CH0H
CH (i-Pr) CH,0H
CH (i-Bu) CH OH
CH (Me) CH (CF) Ol
CH CH.CH O
CH,CH CH OMe
CH.CH CH.0Et
CILCH.CH (CF,) 0T
CH (Me) CH,CH 0N
CH,CH (Me) CH,0H

€ (Med C(O) NHCH,CF,

€ (Me) € (0) KHCICH (Me) F

C (Me) C(0) NHCHC (Me) F

C (Me) € (0)NH(CH,) CHF
C{Me) € (0) NHCH CH CF,

C (Me) ,C (0) NHCH CHFCF,

C(Me) ,C (0) NHCH CF CF,

CILC (0) NIl (¢-Pr)
CH.C (0) NH (CH -¢-Pr)
CH, (4—saek K )

6.

R

CHCH S0 Mo
CILCH S0 Bt
CH CH SO, (n—Pr)
CILCH.S0, (i-Pr)
CH.CH (Me) SO Me
CHCI(CF) SO Me
CH.C (Me) S0 Me
CH (Me) CH,SO Me
C (Me) CHLSO Me
CH (Bt) CH,S0 Me
CH (i-Pr) CH.SO Mo
CH (i-Bu) CH SO Me
CH,CH CH, S0 Me
CHCHCH 80, Bt
CH,CH,CH (Me) SO,Me
CH.CH CH (CF) SO Me
Il (Me) CHLCH S0 Me
CH (Bt) CHCH SO Mo
CH,CH (Me) CH.SO Me
CH,C (Me) CH,SOMe

47

€ (Me) ,C ()N (Me) CH (CE),

C (Me) ,C (0) N (Me) € (Me) CF,

C (Me) € (0) NHCH (Me) CF,

C (Me) € (0) NHCH (CF),

€ (Me) € (0) NHC (Me) CF,
C (M) C (0) NHCH.CH (Me) CF
€ (Me) .C (0) NH (CH,) CF CF,
¢ (Me) C (O) NICIL (CF,) CF,
€ (Me) € (0) NHCH (i-Pr) CF,

CH (Me) € (0) NH (c—Pr)

ClI (Me) € () NII (C1l.—¢-P1)

6

R
CH,C (0) NH (Me)
CHL.C(0) N (Bt)
CH.C (0) NH (n—Pr)
CH.C (0) NH (i-Pr)
CH.C (0) NH (n—Bu)
CILC (0) NH (i-Bu)
CH,C (0) NH (s-Bu)
CH.C (0) NMe,
CH,C(0) NMe (Et)
CH.€ (0) NEt,
CH.C (0) Nife (n~Pr)
CH,C (0) NMe (i-Pr)
CH,C (0) MMe (s—Bu)
Cll Me) € (0) NI (Me)
CH (Me) € (0) NH (Bt)
CH (Me) € (0) NH (n-Pr)
CHMe) C(O) NH(i-P1)
CH (Me) € (0) NH (n—Bu)
CH (Me) € (0) NH (i-Bu)
CH (Me) € (0) NH (s—Bu)

3
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[0326]

CH.C (Me) ,CH OH
CH.CH.C (Me) OH
CH.CH SMe
CH CH SEL
CH,CHS (n—Pt)
CH,CH S (i-Pr)
CILCILS (i-Bu)
CH,CH (Me) SMe
CHCH (CF ) Shie
CH.C (Me) SMe
CH (Me) CH SMe
C (Me) CH Mo
CH (L) CH SMe
CH (i-Pr) CH SMe
CH (i-Bu) ClI_SMe
CH CH.CH SMe
CHCH CH,SEt
CH,CH CH (Me) SMe
CHCH,CH (CF ) SMe
Cll (Me) €11,C11SMe
CH (Bt) CH CH SMe
CH.CH (Me) CH SMe
CH.C (Me) CH SMe
CH.CH § {0) Me
CH.CHS (0) Bt
CH.CH S (0) (n-Pr)
CH,CHS (0) (i~Pr)
CH,CH,S (0) (i-Bu)
CILCH (M) § (0) Me
CH.CH (CF ) S (0) Me
CH,C (Me) 5 (0) Me
CH (Me) CILS (0) Me
CI (E1) CHLS (0) Me

CH (i-Bu) CH S (0) Me

CHCH,CH,S (0) Me

CH C (0) NHCH CH F
CHC (0) NHCH CH C1
CH,C (0) NHCH CHF,
CH,C (0) NHCHCF,
CH,C (0) NHCH,CH (Mc) F
CH.C (0) NHCH.C (Me) F
CH,C (0) NH (CH) CHLF
CI1.C (0) KICILCI CF,

CILC (0) KHCH CHFCE,
CH € (0) NHCH CF CF,
CH.C (0) NHCH {Me) CF,
CH,C (0) NHCH (CF) |
CH.C (0) NHC (Me) CF,
CH.C (0) NHCH CH (Me) CF
CH.C (0) NH(CH) CF CF,
CH.C (0) NHCH, (CF) CF,
CH (Me) € (0) NHCH CHF
CI (e) € (0) NICH I (1
CH (Me) € () NHCH CHE,
CH (Me) € (0) NHCH CF,
Cll Me) € (0) NICILCIL (Me) F
CH (Me) € (0) NHCH C (Me) F
CH (be) € (0) NH(CH)) CHF
CH (Me) € (0) NHCH CH CF,
CH (Me) € (0) NHCH CHECF,
CH (Me) € (0) NHCH CF CF,
CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH (CF ),
CH (Me) € (0) NHC (Me) CF,

CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) CF,

CH (Me) € (0) NH(CH ) CF CF,
CH (Me) € (0) NHCH, (CF ) CF,
€ (Me) ,C (0) NHCH,CH,F
C (Me) € (0) KHCH CH C1
C (Me) ,C (0) NHCH CHE,

C (Me) ,C (0) NHCH CF,

48

€ (Me) € (0) NH (Me)
C (Me) € (0) NI (E1)
CMe) € (0) NH (n—Pr)
C (Me) € (O) NH (i-Pr)
C (Mc) ,C (0) NH (n-Bu)
C(Me) ,C (0) NH (i-Bu)
C (Me) ,C(0) NH (s-Bu)
CILC (0) N (Me) CILCILF
CH.C (0) N (Me) CH.CH C1
CH.C (0) N (Me) CH CHE,
CH,C(0) N (Me) CH,CF,
CH,C(0) N (Me) CH.CH CH F
CILC (0) N (Me) CH.CHLCF,
CH,C (0) N (Me) CH CF CF,
CH.C (0) N (Me) CH (Me) CF
CH.C (0) N (Me) CH(CF) |
CH.C (0) N (Me) € (Me) CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH.CILF
CH (Me) € (0) N (Me) CH CH €1
CH (Me) € (0) N (Me) CH CHF,
CI1 (Me) € (0) N (Me) CILCE,
CH (Me) € (0) N (Me) (CIL) CHF
CH (Me) € (0) N (Me) CH CH CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CF CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH (Me) CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH (CF) |
CH (Me) € (0) N (Me) € (Me) CF,
€ (Me) € (0) N (Me) CH CH,F
C(Me) € (0) N (Me) CH CH C1
C (Me) € (0) N (Me) Cl CHF,
C (Me) C(0) N (Me) CHCF,
C (Me) C (0) N (Me) CH CH CH F
C (Me) C(0) N (Me) CH CH CF,
C (Me) € (0) N (Me) CHCF CF,
C (Me) .C(0) N (Me) CH (Me) CF,
C (Me) ,C (0) N (Me) CH (CF ),
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CH,CH.CH,S (0) Bt
CH,CH,CHS (0) (i-Bu)
CH.CH.CH (Me) S (0) Me
CH,CH.CH (CF ) § (0) Me
CH (Me) CH.CH § (0) Me
CH{Et) CH.CH S (0) Me
CH,CH (Me) CH,S (0) Me
CILC (Me) CILS (0) Me

CH, (2-te22 28)

[0327]

[0328]

[0329]

[0330]

RUACT,REAMCT

&

R_’
CH.CH Mo
CH CH SEt
CH.CHS (n-Pr)
CH.CHCH $Me
CH,CH.CH SEt
CH.CH.S (0) Me
CH.CH S (0) B
CH.CHLS (0) (n-Pr)
CH,CH,CH,S (0) Me
CILCHCHLS (0) Bt
CHCHSO0 Me

[0331]

CH.CH S0 Et
CH.CH S0, (n-Pr)
CILCILCIT S0 Me
CH CH CH S0 Bt
O, st 20)

RUMNBr, RPHBr

[0332]

[0333]

€ (Me) C (0) NHCH CH (Me) F
C (Me) ,C (0) NHCH C (Me) ,F
C(Me) ,C(0) KH (CH) CHF
C (Me) ,C (0) NHCH,CH CF,
C (Me) ,C (0) NHCH,CHFCF,
€ (Me) C (0) NICH.CF CF,
CH,C(0) NH (o-Pr)
CILC (0) NIL(CT ~¢~Pr)

CH, (4-E e J5)

CH,C (0) NH,
CH.C (0) NH (Me)
CH.C (0) NH (Et)
CH,C(0) NH (n-Pr)
CH,C (0) NH (i-Pr)
CH,C (0) NH (i-Bu)
CH,C (0) NH (s-Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) C (0) NH (Bt)
CH (Me) € (0) NH (n—Pr)
Cl (Me) € (0) NI (i-Pr)

CH (Me) € (0) NH (i-Buw)
CH (Me) C(0) NH (s—Bu)
CIl, (4 )

CILC (0) N (Me) CHCF,
CH (Me) € (0) N (M) CHLCF,

49

€ (Me) C(0) N (Me) € (Me) CF

3

C (Me) C(0) NHCH (CE)

¢ (Me) ,C (0) NHC (Me) CF,
€ (Me) € (0) NHCH CH (Me) CF,
C(Me) € (0) NI (CH ) CR CR,
C (Me) ,C (0) NHCH, (CF ) CF,
€ (Me) C (0) NICIL(i-Pr) CF,

CH (Me) € (0) NH (c-Pr)
CH (Me) C (0) NH (CH,~¢~Fr)

R
CH,C (0) NH (c-Pr)
CILC (0) NH (CH ~c~Pr)
CH,C (0) NHCH CH C1
CH,C (0) NHCH.CHE
CH C (0) NHCH CF,
CH,C (0) NHCH,CH CF,
CH,C (0) NHCH (Me) CF,
CH.C(0) NHCHCH (Me) CE_
CH (Me) € (0) NH (c-Pr)
CH (Me) C (0) NH(CH ~¢c~Pr)
CH (Me) € (0) NHCH CHC1

CH (Me) C (0) NHCH CHF
CH (Me) € (0) NHCH,CF,
ClI (Me) € (0) NICILCIICF,
CH (Me) € (0) KHCH (Me) CF,
CH (Me) C (0) NHCH CH (Me) CF,
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i y v
CH,CH SMe CH.C (0) NH, CH.C(0) NH (o-Pr)
CHCHLSEt CILC (0) NH (M) CH,C (0) NH (CH~c~Pr)
CH,CHS (n-Pr) CHC (0) NH (Bt) CH,C (0) NHCH CH C1
CH,CH,CH SMe CH.C (0) NH (n~Pr) CIC (0) NHCH CHIF,
CH CH,CH SEt CH‘QC (0) NH (i-P1) CHC (0) NHCH :CF;
CH,CH,S (0) Me CH.C (0) NH (i-Bu) CIEC (0) NHCH CH.CF,
CH.CH S (0) Et CH.C (0) NH (s-Bu) CH,C (0) NHCH (Me) CF,
[0334] CHCHS(0) (n-Pr) CH (Me) € (0) NH (Me) CH,C (0) NHCILCH (Me) CF,
CH,CH,CH,S (0) Me CH (Me) € (0) NH (B1) CH (Me) C (0) NH (c—Pr)

CH,CHCHS (0) Bt
CH CH S0 Me
CH,CILSO,Et
CH,CHS0, (n~Pr)
CH,CH.CH S0 Me
CHCH.CH S0 Bt
CH, (2—ttoz )
[0335]  R'ACFs,R*AH
Rs
CH CH SMe
CH CH SEt
CILCILS (n-Pr)
CH CH CH SMe
CI,CHCH SBt

[0336]

CH.CHS (0) Me
CHCHS (0)Et
CH.CH S (0) (n-P1)
CH CH.CH S (0) Me
CH,CH.CH S (0) Bt

[0337]  CHCHSOMe
CH.CH 50 Et
CH,CH SO, (n-P1)
CHCH.CH_ SO Me
CH,CH CH S0 Bt
CH, (2-wtme &)

[0338] R'“’}3YCFs3,R*AF

CH (Me) € (0) NH (n—Pr)
CH (Me) € (0) NH (i-Pr)
Cl (Me) € (0) NH (i-Bu)
CH (Me) € (0) NH (s—Bu)
Ol (4-so 22
CH.C (0) N (Me) CH,CF,
CI (Me) € (0) N (Me) CILCF,

6

R

CH.C (0) NH,
CH.C (0) NH (Me)
CILC (0) NI (E1)

CHC (0) NH (n-P1)
CILC (0) NH (i -Pr)

CH.C (0) NH (i-Bu)
CI1.C (0) NH (s-Bu)
CH (Me) C (0) NH (Me)
CH (Me) C (O) NH (E{)
CH Me) € (0) NH (n-Pr)
CH Me) € (0) NH (i-Pr)
CH (Me) € (0) NH (i-Bu)
ClL (Me) € (0) NH (s—Bu)
CH (4—2keb 2L)
CH,C (0) N (Me) CH CF,
CH (Me) C (0) N (Me) CH CF,

50

CH (Me) € (0) NH (CH ~¢~Pr)
CH (Me) € (0) NHCH CHLC1
CH (Me) € (0) NHCH,CHF,
CH (Me) € (0) NHCHCF,
CH (Me) C (0) NHCH,CH.CF,
CH (Me) C (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH,CH (Me) CF,

X
CH.C (0) NI (¢~Pr)
CH.C (0) NH (CH,~¢~Pr)
CH.C (0) NHCH CH C1

CH.C (0) NHCH CHE

CILC (0) KHCH CF,

CH.C (0) NHCIH CH.CF,
CH,€ (0) NHCH (Me) CF,
CH.C (0) NHCH CH (Me) CE,
CH (Me) C (0) NH (¢~P1)
CH (Me) € (0) NI (CH_-~¢~Px)
CH (Me) € (0) NHCH CH.C1
CH (Me) € (0) NHCH CHF
CH (Me) C (0) NHCH CF,
CH (Me) € (0) NHCILCH CF,
CH (Me) C (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) C (0) NHCH,CH (Me) CF,
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¢ i v
CH CH SMe CH,C(0) NH, CHL.C (0) NH (c~Pr)
CH CH SBt CH,C (0) NH (Me) CH,C (0) NH (CH ~¢~Pr)
CH,CH S (n-P1) CH,C(0) NH (B) CHLC (0) NHCH CH C1
CH,CH.CH SMe CH,C (0) NH (n-Pr) CH,C (0) NHCH CHE,
CI1.CILCII St CILC (0) NI (i-Pr) CILC (0) NIICII CF,
CH,CHS (0) Me CH,C (0) NH (i-Bu) CH,C (0) NHCH CH,CF,
CH.CH S (0 Et CH,C (0) NH (s~Bu) CH.C (0) NHCH (Me) CF,
[0339]  CHCH,S (0) (n-Pr) CH (Me) C (0) NI (Me) CH,C (0) NHCH CH (Me) CF,
CHCH.CHLS (0) Me CH (Me) € (0) NH (B1) CH (Me) C (0) NI (c-Pr)
CH,CH,CHS (0) Bt CH (Me) € (0) NH (n—Pr) CH (Me) € (0) NH (CH,~¢—P1)

CH,CH,S0 Me
CH CH SO Et
CH,CH,S0, (n-P1)
CH,CH.CH S0 Me
CILCH,CH SO Et
CH, (2-werz )

[0340] R'KNCFs3,R>HC1
[0341] R

CH,CH,SMe:
CHCH SEt
CH,CH,S (n~Pr)
CH,CH,CH SMe
CH CH CH SEt
CH,CH,S (0) Me
CH.CHS (0) Bt
CH.CHS (0) (n-Pr)
(03421 oy o s (0 Me

CH,CH,CH,S (0) Et
CH CH.S0 Bt
CH CH $0, (n-Pr)
CH CH CH,S0 Me
CH,CH CH S0 Bt
CH, (2-* 3K

[0343] R'NCF3,R*NBr

CHMe) € (0) NH(i-Pr)
CH Me) C(0) NH (1-Bu)
CH (Me) € (0) NI (s-Buw)
CH, (4-gre k)
CH,C (0) N (Me) CH CF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CF

3

R
CH,C(0) NH,

CH,C (0) NH (fe)
CH,C(0) NH(EL)
CH.C (0) NH (n—Pr)
CH,C (0) NH (i~Pr)
CH,C (0) NH (i-Bu)
CH,C (0) NH (s~Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) C (0) NH (Et)
CH tMe) € (0) NH (n-Pr)
CH (Me) € (0) NH (i-Pr)
CH (Me) € (0) NH (i-Bu)
CH (Me) € (0) NH (s-Bu)
CH, (4-R e 3L
CH,C (0) N (Me) CH CF,
CH (o) € (0) N (Me) CH CE,
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CH (Me) € (0) NHCH CH C1
CH (Me) C (0) KHCH,CHF,
CH (Me) € (0) NHCH,CF,
CH (Me) € (0) NHCH CH CF,
CH (Me) C (0) NUCH (Me) CE,
CH (Me) C (0) NHCH,CH (Me) CF

3

6.

R

CH,C (0) NH (CH,~¢~Pr)
CH.C (0) NHCH,CH,C1
CH.C (0) NHCH,CHE,
CHC (0) NHCH CF,
CH,C (0) NHCH,CH CF,
CH,C (0) NHCH (Me) CF,
CH.C (0) NHCH CH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NH (c~Pr)
CH (Me) € (0) NH(CH,~¢~P1)
CH (Me) C (0) NHCH CHF,
CH (Me) C (0) NHCH CF,
CH (Me) € (0) NHCH CH CF
CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) CF,
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[0344]
R R R

CH,CH,SMe CH,C (0) NI, CH,C (0) NH (¢~Pr)

CH CH SEt CH,C (0) NI (Me) CH,C (0) NH (CH ~¢~Pr)
CH.CH.§ (n-P1) CH.C (0) Ni (1) CH,C (0) NHCH CHC1
CH,CH,CH SMe CH C (0) NH (n—Pr) CH_C (0) NHCH, CHF,
CILCH,CH SEt CH,C (0) NI (i-P1) CH,C (0) NHCHCF,
CH.CHLS (0) Me CH.C (0) NI (i~Bu) CH,C (0) NHCH CH CF
CH.CILS (0) Bt CIL.C (0) NH (s-Bu) CH.C (0) NHCH (Me) CF,

CILCH,S (0) (n-Pr) CH (Me) € (0) NH (Me) CH,C (0) NHCH,CH (Me) CF,
CH,CH,CH,S (0) Me CH (M) € (0) NH (E1) CH (Me) € (0) NH (c~Pr)
CH CH.CH S (0) Bt CH (Me) € (0) NI (n-Pr) CH (Me) C (0) N (CH,~¢~Pr)

CH,CH,S0 Me CH (Me) € (0) NH (i-Pr) CH (Me) C (0) NHCH CH,C1
CH CH S0 Bt CH (Me) € (0) NH (i -Bu) CH (Me) C (0) NHCH,CHF,
CHCHSO, (n-Pr) CH (Me) € (0) NH (s-Bu) CH (Me) C (0) NHCILCF,
CH CH CH,S0 Me CH, (4—=rd 35) CH (Me) C (0) NHCH,CH CF_
CH.CH CH SO Bt CH,C (0) N (Me) CH,CF, CH (Me) C (0) NHCI (Me) CF,
CH, (2-sHrR ) CH (Me) C ()N (Me) CHL.CF, | CI (Me) € (0) NHCH CH (Me) CF

[0345]  R':KCF3,R*HNCF3
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[0346]

§

R
CH,CH,SMe
CH.CH SE

CH.CHS (n-Pr)
CH.CH CH SMe
CH CH,CH SEt
CH.CH,S (0) Me
CH,CH,S (0) Et

CH.CH S (0) (n-Pr)

CH,CH,CIHLS (0) Me

CH,CH.CH S (0) Et
CH.CILSO Me
CH,CH S0 Bt

CH,CH,S0, (n-Px)
CH,CI1CH SO Me
CH,CH CH,S0 Bt

CH, (2-nte 35)

[0347]  R'“OCF3,R*HC1

[0348]

CH,CH SMe
CH,CH,SEt
CH.CHS (n—Pr)
CH,CH,CH SMe
CH.CH,CH SEt
CHLCH S (0) Me
CH.CHS (0) Bt
CHCH.S (0) (n—Pr)
CH.CH.CHS (0) Me
CH.CH.CILS (0) Et

]

R
CH,C (0) NH,

CH,C (0) NH (Me)
CH,C (0) NH (Et)
CHLC (0) NIl {(n—P1)
CH.C (0) NH (i-P1)
CH,C (0) NH (i-Bu)
CH,C (0) NH (s~Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) C (0) NH (Et)
CH (Me) € (0) NH (n—Pr1)
CH (Me) € (0) NH (i-Pr)
CH (Me) € (0) NH (i~Bu)
CH (Me) € (0) NH (s-Bu)
CH_ (4-vgked h)
CH,C (0) N (Me) CH,CF,
CH (Me) € (0) N(Me) CH CF

6

R
CH,C (0) NH,
CH,C (0) NH (Me)
CH,C (0) NI (Et)
CH.C (0) NH (n-Pr)
CH.C (0) NH (i-Pr)
CH.C (0) NH (i-Bu)
CH.C (0) NH (s~Bu)
Clt (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) C (0) NH (Bt)
CH (Me) € (0) NH (n—Pr)
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6

R
CILC (0) NH (c-P1)
CH,C (0) NH (CH ~c—Pr)
CH.C (0) NHCHCH C1
CH,C (0) NHCH CHF,
CH,C (0) NHCH CF,
CILC (0) NHCHCH CF
CH,C (0) NHCH (Me) CF,
CH C (0) NHCH.CH (Me) CF,
CHl (Me) € (0) NH (c—P1)
CH (Me) C (0) NH (CH ~c~Pr)
CH (Me) C (0) NHCH CH C1
CH (Me) € (0) NHCH CHF,
CH (Me) € (0) NHCHCF,
CH (Me) C (0) NHCH CH CF |
CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CI (Me) € (0) NHCH CH (Me) CF,

R
CH,C (0) NH (c-Pr)
CH,C (0) NH (CH,-c—P1)
CH.C (0) NHCH CH 1
CH,C (0) NHCH CHE,
CH,C (0) NHCH CF,
CH,C (0) NHCH_CH CF,
CH.C (0) NHCH (Me) CF,
CH,C (0) NHCH,CH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NH (c-Pr)
CH (Me) € (0) NH (CH -c-P1)
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[0349]
CH,CH,SO Me
CH,CH S0 Bt

CH,CH,SO, (n—Pr)
CH,CH,CH S0 Me
CH CH CH 80 Et
CH, (2wt )

[0350]
[0351]

R'A0CH2CF3,R*HF

CH,CH,SMe
CH,CH,SE¢
CH.CH.S (n—Pr)
CH,CH CH SMe
CH.CH,CH 5Bt
CH,CILS (0) Me
CH,CH,S (0) Et
CH.CHS (0) (n-Pr)
CH,CH.CH,S (0) Me
CH.CH.CHS (0) Et
CH,CH,S0 Me
CH,CH SO Bt
CILCH S0, (n-Pr)
CH.CHL.CH S0 Me
CH,CH.CH SO, Et
CH, (27 )

[0352]  R'*3OCH.CFs3,R*NC1

£

R
CH;CESMG
CH.CH SEt

CHCHS (n~Pr)

CH,CH,CH Mo

[0353]

CH (Me) € (0) NH (i-Pr)
CH (Me) € (0) NH (i~Bu)
CH (Me) C(0) NI (s-Bu)
CH, (4— e 4)
CH.C (0) ¥ (Me) CHCF,
CH (Me) € (0) N (Me) CH CF,

3

6

R
CH,C (0) NH,

CH,C (0) NH (Me)
CH.C (0) NH (Et)
CH,C (0) NH (n-Pr)
CH,C (0) NI (i-P1)
CH.C (0) NI (i-Bu)
CH.C (0) NH (s-Bu)
CH (Me) € (0) NH (Me)
CH (Me) C(0) NH (Et)
CH (Me).C (0) NH (n-Pr)
CH (Me) € (0) NH (i-Pr)
CH (Me) € (0) NI (i-Bu)
CH (Me) € (0) NH (s-Bu)
CH (4 1)
CH.C (0) N (Mc) CH CF,
CH (Me) C (0) N (Me) CH CF,

6

R
CH.C(0) NH,
CH,C (0) NH (Me)
CH.C (0) NH (Et)
CHL.C(0) Nl (n—Pr)

54

CH (Me) C (0) NHCH CH,C1
CII (Me) € (0) NHCH CHF,
CH (Me) € (0) NHCH CF,
CH (Me) C (0) NHCH,CH CF,
CH (Me) C (0) NHCH (Me) CF,
CI (Me) € (0) NHCH CH (Me) CF,

6

R
CHLC (0) NH (¢-Pr)
CH.C (0) NH (CH ~¢~Pr)
CH.C (0) NHCH CH C1
CILC (0) NHCH CHF,
CH,C (0) NHCH CF,

CH,C (0) NHCH.CH CF
CH,C (0) NHCH (Me) CF,
CH.C (0) NHCH CH (Me) CF_
CH (Me) C (0) NH (¢~P1)

CH (Me) C (0) NH (CH ~c~Pr)
CH (Me) C (0) NHCIHCH,C1
CH (Me) C (0) NHCH CHF,
CH (Me) € (0) NHCH,CE,

CH (Me) € (0) NHCH,CH CF,
CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) CF,

£

R
CH.C (0) NH (Pr)
CH,C (0) NH (CH,~¢~Pr)
CH,C (0) NHCHCILC1
CHLC (0) NHCH CHF,
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CH CH CH SEt CH.C (0) NH (i-Px) CH € (0) NHCH CF
CH CH.S (0) Me CH.C (0) NH (i-Bu) CH.C (0) NHCH CH CF,
CHCHLS (0) Bt CH.C (0) NH (s-Bu) CH.C (0) NHCH (Me) CF,
CH,CHS (0) (n~P1) CH (Me) € (0) NH (Me) CH,C (0) NHCH,CH (Me) CF,
CH CH.CH S (0) Me CH (Me) C (0) NH (Ev) CH (Me) € (0) NH {¢—Pr)
CH,CH.CHS (0) Bt CH (Me) € (0) NH (n-P1) CH (Me) € (0) NH(CH_—c—P1)
10354] CH,CH S0 Me CH (Me) € (0) NH (i-Pr) CH (Me) € (0) NHCH,CH,C1
CH.CH SO Et CH (Me) € (0) NH (i-Bu) CH (Me) € (0) NHCH CHF,
CHCH 80, (n-Pr) CH (Me) € (0) NH (s~Bu) CH (Me) C (0) NHCH CF
CH CH.CH S0 Me CH, (4-wk Jh) CH (Me) C (0) NHCHCH CF,
CH CH.CH SO Et CH,C (0) N (Me) CH CF, CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CH (2-wtbme 25) CH (Me) C (0) N (Me) CH CF CH (Me) € (0) NHCH CH (Me) CF,
[0355]  R'JOCH:CF3,R*JyBr
[0356]
K R K
CH.CH,SMe CH,C (0) NH, CH,C (0) NH (c—P1)
CH,CH SEt CH,C (0) NH (Me) CH,C (0) NH (CH ~¢~Pr)
CH,CHS (n-Pr) CH,C (0) NH (Et) CH,C (0) NHCH,CH C1
CH,CH,CH SMe CH,C (0) NH (n—Pr) CH,C (0) NHCH CHE,
CH,CH,CH SEt CH,C (0) NH (i-Pr) CH,C (0) NHCH,CE,
CH,CH,S (0) Me CH.C (0) NH (i-Bu) CH.C (0) NHCH,CH CF,
CH CH S (0 Et CH,C (0) NH (s-Bu) CH,C (0) NHCH (Me) CF,
CH,CH,S (0) (n—Pr) CH (Me) C (0) NH (Me) CH.C (0) NHCH,CH (Me) CF
CH.CHLCH S (0) Me CH (Me) C (0) NH (Bt) CH (Me) € (0) NH {c—Pr)
CHL.CH CH 8 (0) Et CH (Me) C (0) NH (n~Pr) CH (Me) € (0) NH (CH ~c~Pr)
CH.CH,S0 Me CH (Me) C (0) NH (i-Pr) CH (Me) € (0) NHCH CH C1
CH,CH,S0 Bt CH (Me) € (0) NH (i -Bu) CH (Me) C (0) NHCH,CHF,
CH.CH S0, (n~Pr) CH (Me) € (0) NH (s~Bu) CH (Me) € (0) NHCHCF,
CH.CH,CH S0 Mo CH, (4-v v 2k CH (Me) C (0) NHCH,CH CF
CH,CH,CH SO, BL CH,C (0) N (Me) CH,CF, CH (Me) € (0) NHCH (Me) CF,
CH, (2-wtrz Ah) CH (Me) € (0) N (Me) CH CF, CH (Me) € (0) NHCH,CH (Me) CF,

(03571 LA 5P 4L 5 3 A0 15 AS R A 53 2 R0 A il 70 B 750 5 ) 790 Bl 7 R
TR (O e — St T Al DA DAy e 380 (3] A 0 36 5] VR A A 0 7R B o v P 570 A DD o L XS i 5] B
FRURIZS IR Al 42 ] = pHCZE R TS R A 2 78 IR, 5A HLRESAUSE ) 35 TR Ry
PR GRS RG JEE (AAZ SE AR5 75 2 N B BRZE 0 2 (BURICE AR 7 it v O (BT R
7)) S (QRE/ BURL 73 80 ) S Be it ORI BSOR, 710D « 28 5 (Bl 28 A1) » A B H Atk 1l 7710
Ve o B RE B R 2R I B R LR LR EE SR R AR e i - 2, 1R 2. B 3
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Arthropods and Protozoa” (Monnig’s“Veterinary Helminthology and Entomology” 556
F,E.J.L.Soulsby,The Williams and Wilkins Co.,Baltimore,Md)H .

[0375] X1 & WA A S k30 2 Fhah Wi 41 2 A 4 () anied 2L 304 A1 1 15 I 50
Vg )

[0376]  F2 da s 55 o A0 475 491 ann T g B o 48] da s i R g o o B L L BT Bk L B
R AR,

[0377] b .t A0, 5 497 2y A e G0 L o S o JE e 7 S O S R R
B AT AR R DA R R SR R B o A e e L ) ke O e A ) L ek
OEE 5 I AP s L B T e 40 R A R i B R 3 B e R B e e AL 4
I 2 AR

[0378] g b A 455 v A<C1) . 6 L A90) e /= 451 a0 5 6 X5 i O 7 i O G 45 4
HEIRF AL, a0 A i 5 & 0 5] an R R S 2, A, 58 A e 0 R S R 5 S , 49 S R
A, 5 b 32 RGBT I B S

[0379] B w40 FE 461 far S A B, L0, 455 B M i R} SIS Y, 461) B 5 i i SIS 0 AR e 4 i i K%
R hifi A B i\, AR B URE S , 48] 4t 20 el Sk AR S A 2 [ g SR PN BRI L B SR Al
W DA S A B Sk it JB S A (B SRR 1 i &)

(03801 i\ 0, 455 451 Burn B¢ i sl 57 a1 6 2 S J A 2R 1 24 ) Jeg X 2R 5 I g s A o, s i A 7
A\ JER AU S Al JZ AL

[0381] ik =% 40, 45 G an A5 =k 2 JB R AL 1 K 25 (Ctenocephalides canis) M &
(Ctenocephalides felis): % & BB % T B 1% (Xenopsylla cheopis); fIZ&JE
KA AN K (Pulex irritans).

[0382]  FEZAUSEH AN R R EHE R B H W) R B (Cimex lectularius) s HEJS I AR
FAY TR ILAFIR A U ) A8 0+ 197 G £ A5 e A e S S 7 o

[0383]  —ffeskeidh, T ik 2 L U0 N L 6 R RN RO A B AR (B Bl A Ak
AT BORB K 1 IR B A AR e X N ik BURRF B AT BASe A RIS EUR A A ) %5
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s

[0384] Ak % HoAth To A HE A7 A2 55 HUR AU A0 B AR a1 A8 A it S AL 7 o 3X
BB PRI 1) 55 T “Medical and Veterinary Entomology” (D.S.Kettle,John Wiley&
Sons,New York and Toronto); “Control of Arthropod Pests of Livestock:A Review
of Technology” (R.0.Drummand,].E.George#lS.E.Kunz,CRC Press,Boca Raton,Fla)di,
[0385]  H ikt ¥F , N1 A & W A] JC H A7 S I fitk b F A L, B Stomoxys
calcitrans (JEEUE ) 5 BE B Qr i ng g 8 8 A=t R 2 | Jd Sk i JB SIS 20 IR i Jeg SIS A1 | it
JE IS TR Je S A A w2 s DA Sk 25, 9l WiCtenocephalides felis(Jat) M
Ctenocephalides canis(R%),

[0386]  R1MIAL A Wit vl A S Ak 40 35 A i, A0 4E - i 9 WiHaematobia irritans
(PLAME) SimuliumZERY (FB0Y) (GlossinaZ& Y (KW ) \Hydrotaea irritans( Kkt
B ) Musca autumnalis(FKZME) Musca domestica( ) Morellia simplex(faj i) .
TabanusZSHY (Ehlr-) A 2 N (S0 L 22 64808 \Lucilia cuprina(4f%gHE ) .Culicoides
A (FHWE ) b AR [ Oestrus ovis(ZEAEM ) Culicoides M (I5) . i . 5 H
W R B R & B i ml B A (B AUE) LS EEL L IR I E 5 L R R
IR =B T, 5 2 0 e 451) 01 =6 2 5 AT k48] G2 6 e IS AR LT UG 2 R UG L ek 0 | O A S 2k
A B B B2 fll0todectes cyanotis(H-W) .

[0387] AT 5 1HIAL GV R BAS [F] i) e FH H At A 10 238 PR A A P B0 5R) s 2Rk &
FEA R I 715 0L LA P mT BL R A R B a0 T Brad , bR A Vi P &
YA S AR LA AW o F T A K W o 1 e 28 A W e i A& P A 45 A AL R 5 % 1t
o IR R E ok B R A 3E8 T Z S TR, JF AR o0 T HA IR g Ve A L
ol I T A% R0 5 0 T VR B e TR L R R ERCUL B L SRR VO A B L SR
T~ S hr T 2L I P R P Rl vy KB L 0T T Il B L R A K L R PR =R
Bt FIAR 2R B 188 o AR B iR LA B 0T 25 30 e A0, 48 2 R P R IR R 3% BRI DA A 5
MU BRI 4G, i 2 8 P R IR 2 3% H 7 A i 491 B g P 4% Rt gl 3o R s AR B
MBS RIS LA YR A e AR HE 5 AR IR 20 G, BTk A= 4 55 HUF)
LG R R HUS B (DA R AR AR, 491 G TR i o A I K H 2 KRR DY SR 2 1)
A AEREERI e d T b R B A A SR TR A A A, B4 5 = & AT
TR~ S SR R (B s ) S A A5 ) (B an S 8 A AR AR SR R ) A F A B &
FAIER = SR EE BRI U3 B IR R IR TR 2 TR e = R U5 B R R TR R A
T o

[0388]  {E1FvE R 2B A0S PEAL S P BOAGR , Hode B A 80480 2 0 ) B i HL 571), 461
WE BE R (PR R VI & KRB R) R IFRK I (5] k] 2 is e | = SRk
P ) WN=7KA% B 2 i (A9 e s A R OR S F2 3L ) BRI 2R 8y () G e L i ) e g (437 2
VAR AR IGE )  IDK AR R Ak (51 00 72 K A ) ARHEE M

[0389] W] HI- T4k BH 77 iU & Hh I HoAth AR W) s A A Bl R T e B B AR K
Y7 (IGR) AR A 2 AU (THA) , 91 0B B L 3% UK A L 8 K R 20 4 5
M 5] BT GUA BB At SR IR B e ok = AR M WT B AR 22 B v (FE R AR KT
BB, A5 )
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[0390]  {HAZVEREM &0 Fl T A K B 5k A &b B Y 2aE A& e 77, Hik
AR RER B FEMNA Y W R, B R = A S O A mT HTHE0 1
FLENYIE A B AR DA S 2 AR R R AL E AR

[0391]  fLade ] H T AR BH GG N AL A M0 e PR 4E B 28 AP TR 2 2 R R R 1 A AT
2R3 H— Rk i Rl 2 208096 22, 23— A LT B B1a /N T-20 % 22, 23— — & T Z B
PHEE) YL R AT R E LR AFF4,199,569H .

[0392]  RATE 3T A& AE S £ R A FF4,310, 5199 VR kR HUE i B1a/Bin A FF IR HE &R .
BAJE2L 22 T 60 2 22280 9% 1A HRU TR ZR Bra AANEE 120 %6 [ 3 B 2R Bub o

[0393] S —ALIZ IR R R & 2P |, Hal g F o 25-FF O 2k RIE R B 2 hi o |
[ & e Rl 26 AT R B LR A 5,089,480

[0394] 5 — A I A RR HRTE 2R B P B K o S 1 T R IR B RO LL-F 28249, B 35 [ LA
AFF4,916, 154 3R 501,

[0395] A —RhOLe i bf R 2 2 ZE P B R« P & e 25-FF O 25— (1 -F R TR 3 ) -
-5 22,23~ & -5 (WAL ) ik U R BB,

[0396]  K/R 585 2 BUBA LA M7 AR KR 15 85 2 11 B 55 T TR R R TRV 49 B tH R 4 o
AR R TS AR B 75 T 32 B R A 3,950, 36013, 984, 5649

[0397] &ML E LI AFH5,288,7T10H15, 399,717 Frdk 1 il 15 1 FF 0 200 48 B 25 (47 -
A-47 R R R BL) WM R &4 - 47 R - R S AL L & Bla Al
4 A -47 R R R L R R R BIbIIR &) - i i R R 4 B = 1 2k T T4
R B R (1) B R 4 T 2 2 A B ) S A 4 3R [ & R A 5, 288, 7109 BT (1) 2, 46l
WA B 2R R BRI 2R Y R R R AT IR B IR A R L LR R S £ T T AR
BR H ) PR 2 AT 2 T 2 SR e DI st o PR R R 4 TR 3R R R R

[0398] Ak 7 v T AEALEE B IR N4 -3 - C WAL S -4 - I AR U B AR F il 44K
Sy T UL T AT A AR SR BRI 4 o e A Y R A B AR B st RS T R R
TERI AN B8 A 1 DB EE M S — B R 2R 24 SR s Ik ), e B w2 B ot s
[0399]  AKRMTENIHEWFIL QL —MEZ MR I F A AN S 1Sk
L FHE AA2005/0182059A1H BTk ke 5[ 1, 2-b IBEBR AL &4 s 1 55 [ LRI A FF7,
361, 6897 AT [ 1— (4~ A FF S It 2 e R0 i X PP LT i A 0 ) —2 - 0 -3- 4
HEEALEY) s tnSEE L RIAFFT,312, 248 Frid 1) = 50 FF Bt K R HS MERT A2 4 s LA B iPCT
LR AARWO 2006/135648H BT IR FIN-[ (FREE L) R 1-1, 1, 1 - =5 R g FIN-[ (R
B R, 1, - = R PR B AT .

[04001 o120 AWk vl A0 2 A8 KL 7] o 3 B P 2% W R 7 E 55 497) = 2R e | 25 S e e |
Baf R T P | ST R R LR IR N M R R, SR A AR RS R LR AR AR
TETE LA IR A

[0401] B T L2 A DAAR , i B ARBR L AR SRR () A K B 7 v X L &9 5 HoAh 3 )
@ RAMMA S, Bk s g B2V AR En 3R DU 2 /) Bus gL ) B0 s il 351 (4
FER7 T 75 R 2 77 ) A0 G2 1 00 49 2 FH TSR o s PR % v AN L9

[0402] M54, b S B Jk e 70 A4 7240 FH AR I B U7 VR AL B8 S 1A AR mT A an 2 A& i A &
W 2R /B4 FE 0 700 284 (] i s PR — FhE 2 Phi AR 25 & AT I B B AR08 E A 8 Bt
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A BFER T AR

[0403]  — Al FHRIHUAE TR 2 A JE 75 , Hab bR D- (50 —1-(4-F R i R L ) —2- 5K
LB -3 - - 1 o o — ML St AE AL S 2 D- (7530 -1 - (4-F s ok ) -2-—
OB R -3- -1 55— Al PR 2 2 P INEE 2R Bl S X A =LA
TIE VA B T 27 v 1 R ) AR A T35 [ B R A HF4,31,857:4,582,91854,973, 750
4,876,352:5,227,494:4,743,700;5,567,844;5,105,009;5,382,673;5,352,832; 5,
663,361 91 o HAh IR J& H AR/ BT AR O A FF , FF H SRt b T Ak
FHZH A AT (S D 3 B R A 17,041 ,670H17,153,842) ¢

[0404]  5—MAT TR ARG KFEE B KEEL KN ERIAER, ALY
e XON20- A 20—l A -20- O3, 5— - F IR g - 1 -8 ) - BB IS = SR I &R, IF HL
AT ERE LR AFF4,820,695H

[0405] S —Fpml HH T AR A AR & B R R EE LR AH6,825,327
TR Tk R R

[0406]  m] FH-T- A B b 1 HAL P A2 R B HE e B B K Sk MR ik L T 5 4 i e B
FAEAR A7) P R P AT £ AT 20 Img /mLAT500mg /mL.Z [H] AF 4.

[0407] S —Fpml A HAE R AFERME IR, B m b B AR 2. ZfWE R I
EME v B By B S, HATLLZ1100mg/mLI V& B e FH 1A R0 B R B4 BN 4
180mg/mL.

[0408]  HAthA] AR PR A ERHUAE 2 ELHE R P BRS80S B ARt i 20 2R W BR SR A 40 - ot
KAk A WA T s H L R A 76,514 ,945,6,472,371:6,270,768:6,437,151 6,271,
255:6,239,12:5,958,888:6,339,063; 16,054,434,

[0409]  HAthm] I I A R AFE VU R, J0H & SO PR R AU 1 3R o Ho At 40 A4 2R ] A4
NELIZ BN E HE R, BINTEH R VAT 5 R 500K B 52 P AR 5 4 IR B Ath B P I8t
Rl H I 5

(04101 2RI BR (%) Ab 38 ] sd ik i MR 7 V2, 490 i ot A G v 70 3 R R )
L AR KT 80 T 4 AR BSORR SR 2 A5t FH 5 BlOd I Al B T8 45 25, 49 o ik S
CELHE LA 3 5 S B2 TR 3 bk 9 IR B P 3 D) BN s BUB IS 2 B 25 4

[0411]  sRIRIALAHAT LA SZ 35 R JROT 2 A, 490 4 B R B 100 s i FH ) 2 1 e T i 571
[0412] I8 a0 A & BH Bk 1) R ar 2 A S A5 R AL &) N-SA A B R 5 — Fi
B % PR 227 B R 22 ] B2 52 I BUAR VR A4 BT iR 38 R 2 IO 7 A 77, LR B 15 7
()¢5 25 38 72 (BN 11 s 45 29 SR W 4 24 9 i ) 9 AR P pr vl e e SRk 5 b, M4l
5 iR &) — FhE 2 P Pk R R AR M B HE A8 0k pHAN 5 7K 2 1 AN AU T ) %
& RIEFRIE B BUA R (E A5 SR TR S b o o B M A E R Fr A
G, TRl & WA & R FEMA R ENR AN Z D — Rk,

[0413]  whARNZIE 4 25 CEFEFHKAE S VLA S SRR NS 1 5, X B4 &) 78
B 7K 28 A v T i s B VR T VR BRI, 9 BT A B 748 i R R R/ B
BRI o 3 A E X LA A P AR 3 Ly B B0 S0 Vo (I S B 2 2L A A KT T TR
TR PR a3 (s PR S 0T 6 ) KL, AR 26 10 25 40 il 7 Ak 2 e P A 5 AR IR T
FIBEFRI A B AR PR 2 R R o A, AT 62 IR TR A o o] A5 V5 AL B M) B T 0 B
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21 R P 28 A 44 I T 3 81 0 2 22 R i 5 ol A U R B 461 ek R 4 B R H el = I » B s
JFAR B I3 o 5 7K S VR P A 35 N P 3 i VBRORY R 0 o, B e AR L R 4 20 S L
A B SR o FH T S 1 15 mT DA B2 R B A AL T B AR A B R A oA
AN BRI, PRIl T Al Ok AT X AR AR 08 AR a0 A B R ) TR TR K
He.

(04141 5 1 BRI LA AL, QLA AL B 3t mT ARG ] s A 28l 791 o S SR A S8 ) 51 ] S 3 22
b (9040 5T BOVLPY ) IR L PN 5 B R VR 6 Rt A - it b s 2 A i 5, AR KL A
B IE B R AR B KRR (B2 25 A7 2 2 TR S2 (R K FLC R ) 5 B A
S R TC 1l £E 3 , BORE ik A & e il Ao AT A2 0 B S (EAS IR T P 26

(04151 mae s RN R P T 5 5 A58 P 00 s/ 26 B 35 2 DA R . ) e ) 61 G (SRR i)
TR A B =R b YR BeE AR, R LR s F ot s ik s A
E0 o WU A BT 5 P JE I SR A 1R ) ke il ) By DL 2 R & AT RS A TR
NHLERR 243 85 1) P S R 8 R0 243 e AL 25 P it Ak 5 W Ao ARV 5 R . (A M A e sl 2
FLBEBER o

(04161 B RH, sLIKIAL G4 N A3 LB AT A7 MK 25 3 2R 25 2405l 7327 1 | 1 ROAT
TR A 4 B M LR - DR, A2 R ORI SR, s LI AL & W AE U P 1 3% 2 AR AT 2
WSS m] ARG BIE T (1 B4 Y 52 Wi L T 5 R A e 2 R R L 5 4% 7 o DR B ELAS TR
SR B 52 T MEA AR R F N DR A A &9 (BIER 1 ks A &Rl
HIAE S PLLSL, b — R ER 2 P A, Ik 844 3k B & T 1 IR RS 5 700 AT DL B i 4
Tkl o

(04171 R CATE R (B S AR RSO 300 S FLVR B B WA 7R B - G 1 5 L KAL)
A RURL IR 5 IR B VAT RORL/ K /B 3 D ki &, DR L AL &5 A U E R &
FIT 0 2 5 DB R 5 750/ JEORHC A £ — 2 » 90 S W RORRE A9 A 0 (B G LW  FREE P I
LIRS ) B (TR R N FE TN R TER DB e ) A4 TR (Bl an
LA YUER R IR CBEFRIL A YR VRO BT AEY) (B BOR & A B A K
RED (BIATR AR R LIRS el ) o a0 SR 75 28, I T 77 () an il IR e 8% ) < i i
71 (1 AN S KSR AL e B B i R R ) LA S Gt BOIURE o 480 77 RTTE FE 00 5 3 B 5 Rt 5 571
(Bl 6 X0 R A £ A 4R B R RASTEERR R BE) , LA B T A S M IR FFr 5 1
g, 9F HAS Bkt

[0418]  fiLade f) Sty 5 A T 1] e I PELMG AT/ BRI £ P 7 el ) A R B D i L 5 (g ]
N NgE (1% &b 22 A0 B ] B FH IR P 310D o U277 ity B AR B A S2 A5 AR 3P s 52 RO R oA
/B EEUAFT RGO REZ .

(04191 fu oy AL GV Aa A RIE 28, WP ik 3844 3 5 0k B g PERE TR Bt
P RBGRAAE A 5T R 1 A HF RS PRy BUAL , ISR 50 ik 4 e i 21 5 Wit 85 ml e
BEN P RREUAE A B ok B 52 R s MR A BB n] T & 0L 18 IR 7 o 3K 28 8 0 7). 45
Bt A 2 HUAE AT SRR SRR R FUER R G AR

(04201 {3 FHI 451 v 00 A0 A ) 2 A1) AR o i Ak il s » 3 g 5 14 A 5 M R il 21
Hpe A G 1h Bl 7 e Or B2 R 77 o

(04211 AT BT R 770 m] A 3 DU AL ), B nBHT CT B4 B B 2R ) o ik fisa e
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I & 8 —BEN0. 1% 225 % (& /AR o 306 i 75 75 EE38 v 79 Wy B LA vA i ns M),
HR2A8 2 RERN o T3 S0 5a bk b 77 o 5 LB e 750 45 PR & 5 R S TR I A AT IR e
PRBE AL A Cro—Cus IR W7 BE 1K) 37 IR / SR TR B TR i J2 188 - VA R < IR - vl =l S ey RS —
it B LR o AT AR O 0 B A i) 45 F T 4% R BH 75 V5 B IR U 771 o >4 IR il 7R R i L, R
InFANE R (USR5 2D W RFAEMF /5 R B S BARBEEN VIR A - AU A BB n
FRA3 RN BIE PR RN AR VR A 0, B AE TN BB BTG AT S5 s TR ANR & o mT 2840
K I E N AR R il 4 FL IR BT O 2 ik il 5510 o

[0422]  m[ A FH T 58 K B 25 04k & P 1 L Ao 6 4 2R o R iR ALV T B K PR 24
W) S0 2 A PR B AR RS2 81 o b A, i SRR L, w3 B A WL 749 — R B AL
[0423]  ToH MEAF A 5 HOA RRBH YA BT 75 096 A & CRP % AR ) B B T~ 31 A
o EP VAR T ME A RS E U A A TR AR B B KN A B S R
W18 EAEVIBEI R AT N ACECAT N IR K 4 IR E SR RS I H R A 7 5 T 1
TERIBBIHAEE R TR M A E R R E TR R R A=

[0424]  —fkiF, MUt ER B A 5 5 DA HUE 8 201 B & B & Wi T 2R 47
VL 52 TR HE 25 AR B R E R 2, U H R IR 3 5 A s S AR B 245 210 B
PR T 2 A 55 i P B R P P AR ) 8 R B 7R S MR 7 & o AR R N Tt 2
BT , 2% U BN E TR R T AR 5 VAR S P AL A T 75 (1) 3% HRORRNE R R
6]« B AR TCEME 2 AR 5 R BRI s it AR SR A R AR 4L, I Lk B HoAA
SRR B ] I R A S0 R

(04251 il 4 1 e B AR R IB 25 25 10 5 5 LA B 1) B it FH 1) AR & B A6 B4 1) 77 0 0 7
£30.01mg/kg £ £)100mg/ kg, I HALIEL]0. 01mg/ kg % £)30mg/ kg BN A4 H I A

[0426] AR BAACA DR S B 45 25 W) B 78 L08R — IR B AV — IR VG N B3
BR8] — R B A86 H— RGNS b U ESERMERS H RIS
2y (A kg (Rp & H— R 1A sh Wit FHErid L 54)

[0427] "R HIMRIESE 1 21 S5 M A P xd AR TE LB va Dhak . “Biia Dha st
BTHEA AEFERKE  FEERE R E RN D (BFEFETD) AR, TR LA P 1) 35 B
B Ve AR ASER T 1% L) AL A R S L2 5 3RARB.

[0428] % 2| FA

[0429]
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Cmpd g g R & R mp (C)
1 L mooC1ocn CH, (2-wikt 45) 67-69
2 C1 S O CH CH SCH, *
[0430] 3 c1 H 1L CH, CH,C (0) NHCH CF, *
4 €1 H Lo CH, CH (CH,) CH,CH SCH, *
5 Cl ncr CH,CH.S (0) CH, *
6 cl H €l CH, CH,CH S (0) CH, *
Cl Hooocl F CH, (2~ 35) *
(04311 8 91 I ¢l CH, 'C(CHQzCH§¢Hs | *
9 1 i Cl CH (R)-CH(CH)C(0) NHCHCF, *
10 C1 Hocl o cn C (CH) CH S (0) CH, %

[0432]  s1H NMR#E(HEZ W2 51 %8,

[0433] %’?'?,I%%B

[0434]  fb &' NMRELHE (CDC1ay5 9, B AR 53 4048 1 )

[0435] 2 67.52(m,4H),7.43(m,2H),6.20(br s,1H),4.08(d,1H),3.72(d,1H),3.66(m,
2H),2.76(t,2H),2.49(s,3H),2.15(s, 3H),

[0436] 3 67.43-7.54(m,6H),6.99(br t,1H),6.75(br t,1H),4.21(d,2H),4.08(d,1H),
3.95(m,2H),3.70(d, 1H),2.47(s,3H),

[0437] 4 67.51(m,4H),7.43(m,2H),5.74(br d,1H),4.08(d,1H),3.70(d,1H),2.60(t,
2H),2.47(s,3H),2.13(s,3H),1.3(d,3H),

[0438] 5 67.5(m,4H),7.43(m,1H),7.0(s,1H),6.84(br s,1H),4.08(d,1H),4.0(m,2H),
3.71(d,1H),3.17(m,1H),2.91(m, 1H),2.68(s,3H),2.49(s,3H).

[0439] 6 67.5(m,4H),7.43(m,2H),7.0(s,1H),6.58(br s,1H),4.08(d,1H),4.0(m,2H),
3.71(d,1H),3.36(m,2H),3.0(s,3H),2.49(s,3H).

[0440] 7 88.6(d,1H),8.2(t,1H),8.1(m,1H),7.7(dt,1H),7.6-7.4(m,5H),7.35(d, 1H),
7.25(m,1H),4.8(d,2H),4.1(d,1H),3.7(d, 1H),

[0441] 8 87.5(m,4H),7.43(m,2H),5.75(br s,1H),4.08(d,1H),3.71(d,1H),3.07(s,
2H),2.48(s,3H),2.18(s,3H),1.51(s,6H),

[0442] 9 67.36-7.51(m,7H),6.85(dd,1H),4.83(m,1H),4.09(d,1H),3.88(m,2H),3.71
(d,1H),2.40(s,3H),1.51(d,3H),

[0443] 10 67.5(m,5H),7.43(s,1H),6.03(br s,1H),4.08(d,1H),3.79(s,2H),3.71(d,
1H),2.95(s,3H),2.47(s,3H),1.69(s,6H).

[0444] & "H NVREHE LARE Y 3L RE B2 A pom BN ST o B A DL (s) - SRR IE , (d) - R
W, (t)- =, (q)-PYEWE, (dd)-FINAEE, (dt) - =EIE, (br) -5, (m)-% EIg
Ko

[0445] %I T2 Bl RAH BN AW G TT 15 A F T PCT LR AAW02005/085216H o 7£ 75 £
e R EWH & TERE T OF BAE BN S A2 XA FA—BUITEOLT ) 1 it 2 5]
AARCA 5 T R 9F ARSI
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[0446] A B I A 4025 S it 451

[0447]  JiiRA

[0448] AP X % (Ctenocephalides felis)IFHBRE B CD-1% /N (Z130g, M
M ,#9 HCharles River Laboratories,Wilmington,MA)LA10mg/ kel & [ ARVE T A %/
PRV R Ul (60 :40) P K 32 3R AL A0 o 78 1T BRAZARAL S 108 /NI i, 1804 IR /N BRURE ik
2184216 A AT Bk 2 o AR S 7E 1] /N BRUME NIk 25 48/ N i, PR Bk SR FE TS 2

[0449]  ZERTIAL G W, T AL GBI 2 /050 % IIFE T2 : 1.2, 3714

[0450]  jllikB

[0451] AP XS A% (Ctenocephalides felis)HIBH VAR, ¢D-1® /IR (Z130g, K
" ,#2H Charles River Laboratories,Wilmington,MA)LL10mg/kegf & M ARE T A K/
RN FR S H Ul (60 :40) ) 32380 A 7 o 75 IR B2 AL A P24 /N )i 5 1) R /NS i oK
2182216 R AT Bk & o AR SR 7E A1 /N Nk 2548/ NB) I , PR B B T

[0452]  FEFTIAL AR, FIML S 2020 % LT Z: 1. 2013 AL A EE £
/150% AR T2 - 2013,

[0453]  JiiAC

[0454]  NIFANST A & (Ctenocephalides felis)FivAZCE, M ¢D-1® MR (£130g, M
M, /9 H Charles River Laboratories,Wilmington,MA)LA10mg/kgiI =% FiESAE T A
T/ R R R R (60 :40) HH I SZ AL A o AE DUIRSZEAL SRS I 1AL R RNV
TN Z988216 H AT Bk 25 o 28 )5 76 141 /I BRI ik 2548/ Nt i, PPN Bk S IR T2 26

[0455]  FEFTIUALA IR, FIML S WEE 2020 % LT Z: 1. 2013 LA e 2
/B50% HIFE T2 - LHI3,

[0456]  JiiAD

[0457]  JypEAr %8 2 (Ctenocephalides felis)IBIARUR , K32 & WVE g T 71 —
Fit /IR FR K (60 :40) P, SR A B T2 M b 5 22 30 ppmif) e 8 WA i o b P 3k
(M T 0 vh , I L 8 578 55 5 0 G o 8 K 2010 IR sl A o 78 sk v Jie DA &b PR 3 ) I
N ARG AET 2/ JE PR B SR R FE T 2

[0458]  FERT AL G, R AL G BT 2 A50% FIFE T3 :1.2.3.5.6.7.8,9F110,
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Abstract

The invention relates to an animal pest control method. The invention
discloses uses of a compound of a formula 1, N-oxides thereof or salts thereof in
preparation of masticable and/or edible product type oral medicines protecting canids
from flea damage, and masticable and/or edible products comprising the compound of

the formula 1, the N-oxides of the compound or the salts of the compound.



