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(54y  Karboxanilidszarmazékok, hatéanyagként ezeket a vegyiileteket tartalmazé
artropodicid készitmények és eljaras izeltlabuak irtasara

(57) KIVONAT

A taladlmany szerinti eljarassal el6allitott karboxanilid-
szarmazékok (1) altalanos képletében

Q jelentése (Q-1) altalanos képletii csoport,

A jelentése hidrogénatom,

E jelentése hidrogénatom vagy

A és E egyiittesen —-CH—, —CH,CH,—, ~N(R”)CH,-cso-
port;

G jelentése (G-9) altalanos képletli csoport,

Q—-C—N-G

A leiras terjedelme: 95 oldal (ezen beliil 8 lap dbra)

X
Y

jelentése oxigénatom,

jelentése  hidrogénatom:; 1-6  szénatomos
alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkil-karbonil-cso-
port; 2-6 szénatomos alkoxi-karbonil-csoport; (1-3
szénatomos alkil)-tio-(1-4 szénatomos alkil)-cso-
port;

Jjelentése hidrogénatom;

Jelentése szénatom,;

jelentése oxigénatom vagy SNR3! altalanos képletii
csoport;

Jelentése hidrogénatom, halogénatom, halogén-(1-4

(1)

HU 213 635 B



1 HU 213 635B 2

R! jelentése hidrogénatom, halogénatom, halogén-(1-4
J
szénatomos alkil)- vagy halogén-(1-4 szénatomos
alkoxi)-csoport,

R? jelentése hidrogénatom, halogénatom, halogén-(1-4
J g g
szénatomos alkil)- vagy halogén-(1-4 szénatomos
alkoxi)-csoport,

R3 jelentése hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy adott esetben ha-
logénatommal szubsztitualt fenilcsoport,

R* jelentése hidrogénatom vagy 1-4 szénatomos
alkilesoport,

R’ jelentése hidrogénatom vagy

R* és R’ egyiitt kefocsoportot képeznek,

R’ jelentése hidrogénatom vagy benzilcsoport,

R3! jelentése hidrogénatom vagy 2-4 szénatomos alkil-
karbonil-csoport,

m értéke 1. €s

n értéke 1.

A taldlmany targya eljards izeltlabdak elleni hatdsa
karboxanilidek eldallitasara. Talalmanyunk vonatkozik
az emlitett vegyiileteket hatéanyagként tartalmazé ké-
szitményekre, valamint a karboxanilidek izeltlabaak ir-
tasara torténd felhasznalasara is.

A WO 88/07994. szam nemzetkozi szabadalmi le-
irasbél, valamint a 330,678. szami eurdpai szabadalmi
leirasbdl  ismertek bizonyos inszekticid hatdst
pirazolinszarmazékok. A WO 90/07495. szami nemzet-
kozi szabadalmi leirasbol pedig bizonyos inszekticid
hatas, kozelebbrdl izeltlablak ellen hatdsos
szemikarbazon-szarmazékok.

Talalmanyunk (T) altalanos képletii vegyiiletek eléal-
litasara vonatkozik, beleértve a vegyiiletek valamennyi
geometriai és sztereoizomerjét, valamint vonatkozik a
vegyiiletek mezégazdasagban hasznalhato soi eldallita-
sara, a vegylileteket tartalmazo mezégazdasagi készit-
ményekre, valamint a vegyiiletek alkalmazasara izeltla-
buak irtasara mind a mezdgazdasdgban, mind az attél
eltérd felhasznalasi teriileteken.

A tovabbiakban a ,,vegyiilet” kifejezés magaban fog-
lalja a vegyiiletek valamennyi izomerjét €s soit.

Talalményunk targya tehat eljaras (I) altalanos kép-
letii vegyiiletek eléallitaséra, ahol
Q jelentése (Q-1) altalanos képletii csoport,

A jelentése hidrogénatom,

E jelentése hidrogénatom vagy

A és E egyiittesen —CH,—, ~CH,CH,—, ~-N(R7)CH,-cso-
port;

G jelentése (G-9) altalanos képletii csoport,

X jelentése oxigénatom,

Y jelentése  hidrogénatom; 1-6  szénatomos
alkilcsoport; 2-6 szénatomos alkil-karbonil-cso-
port; 2-6 szénatomos alkoxi-karbonil-csoport; (1-3
szénatomos alkil)-tio-(1-4 szénatomos alkil)-cso-
port;

jelentése hidrogénatom;

Z jelentése szénatom,

Z' jelentése oxigénatom vagy NR?' altalanos képletii
csoport;

jelentése hidrogénatom, halogénatom, halogén-
(1-4 szénatomos alkil)- vagy halogén-(1-4 szénato-
mos alkoxi)-csoport,

jelentése hidrogénatom, halogénatom, halogén-
(14 szénatomos alkil)- vagy halogén-(1-4 szénato-
mos alkoxi)-csoport,

jelentése hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy adott esetben ha-
logénatommal szubsztitualt fenilcsoport,
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R* jelentése hidrogénatom vagy 14 szénatomos
alkilcsoport,

R3 jelentése hidrogénatom vagy

R* és R’ egyiitt kefocsoportot alkot,

R7 jelentése hidrogénatom vagy benzilcsoport,

R3! jelentése hidrogénatom vagy 2—4 szénatomos alkil-
karbonil-csoport,

m értéke 1. és

n ertéke 1.

A (Q-1) és (G-9) altalanos képleti csoporttal bévitve
az (1) 4ltaldnos képletit vegyiiletek az (Ia) képlettel abra-
zolhatdk.

Elény6sen azok a talalmany szerint eldallitott vegyii-
letek, ahol
A és E egylitt -CHy— vagy —CH,CH»-csoportot alkot,
Y jelentése 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szeénatomos

alkoxi-karbonil- vagy 2-6 szénatomos alkil-karbo-
nil-csoport,
Z' jelentése oxigénatom,

R! jelentése halogén-(1-4) szénatomos alkil)-csoport
vagy halogén- (14 szénatomos alkoxi)-csoport,

R? jelentése halogénatom, halogén-(1-4 szénatomos
alkil)-csoport vagy halogén-(1-4 szénatomos
alkoxi)-csoport,

R? jelentése 26 szénatomos alkoxi-karbonil-csoport,

R* jelentése hidrogénatom vagy 1-4 szénatomos
alkilcsoport

és

R’ jelentése hidrogénatom.

Kiilonosen eldnydsek a kovetkezd vegyiiletek:

(L) Metil-[7-kl6r-2,3-dihidro-2-[[4-(trifluor-metoxi)-
-fenil-amino]-karbonil}-indén[1,2-¢][1,3,4]oxadia-
zin-4a(5H)]-karboxilat;

(M) Metil-[7-kl6r-2,5-dihidro-2-[N-metil-N-[4-(trifluor-
-metoxi)-fenil]-amino-karbonil-indén[1,2-¢][1,3,4]-
-oxadiazin-4a(3H)]-karboxilat;

(N) Metil-[7-kl6r-2,5-dihidro-2-[[N-metil-N-[4-(trifluor-
-metil)-fenil]-amino]-karbonil]-indén[1,2-¢](1,3,4]-
-oxadiazin-4a(3H)]-karboxilat;

(O) 7-Fluor-4a(4-fluor-fenil)-4a,5-dihidro-N-[4-(triflu-
or-metoxi)-fenil]-indén[1,2-¢][ 1,3 ,4]Joxadiazin-
-2(3H)-karboxamid;

(P) 7-Klér-4a,5-dihidro-4a-metil-N-[4-(trifluor-metoxi)-
-fenil]-indén[1,2-¢][ 1,3,4Joxadiazin-2(3H)-karbox-
amid.

(R) metil-[7-kl6r-2,5-dihidro-2-[[metoxi-karbonil)-[4-
-(trifluor-metoxi)-fenil]-amino]-karbonil]-indeno-
-[1,2-e][1,3,4]Joxadiazin-4a(3H)]-karboxilat
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A fenti definicidkban az alkilcsoport akdr dnmaga-
ban, akdr szoosszetételekben, példdul alkil-tio- vagy
halogén-alkil- kifejezésekben egyenes vagy elagazod
szénlancu alkilcsoportot jelent, ezek koziil példaként
megemlitjiik a kovetkezdket: metil-, etil-, n-propil-,
izopropilcsoport, vagy a kiilonbozé butil-, pentil- és
hexil-izomerek. Alkoxicsoporton metoxi-, etoxi-, n-
-propoxi-, izopropoxicsoportot, valamint a kiilénbz6
butoxi- vagy pentoxi-izomereket értjiik. Alkil-tio-cso-
porton metil-tio-, etil-tio-, kiilonbdzé propil-tio, butil-
-tio-, pentil-tio- és hexil-tio-izomereket értiink.

Halogénatom kifejezéseken akar onmagaban, akér
szoosszetételben, mint példaul halogén-alkil-széban flu-
or-, klor-, brom- vagy jodatomot értiink. Az dsszetett
szavakban, példaul a halogén-alkil-kifejezésekben az
alkilcsoport lehet részlegesen vagy teljesen szubsztitualt
halogénatomokkal, mégpedig azonos vagy kiilénb6z4
halogénatomokkal. A halogén-alkil-csoportok koziil
példaként megemlitjiikk a kovetkezoket: —CH,CH5F,
—CF,CF;H és -CH,CHFC1 csoport. Két szénatomos
alkoxi-karbonil-csoporton a —C(O)OCHj csoportot ért-
jiik, négy szénatomos alkoxi-karbonil-csoporton pedig
a —C(0)OCH,CH,CHj3; vagy a —C(O)OCH(CHj3), cso-
portot.

Az (I) altalanos képletii vegyiiletek elballitasat a csa-
tolt reakcidvazlatokon mutatjuk be. Ezeken a reakcio-
vazlatokon a szubsztituensek jelentése a fenti, ha més-
ként nem jeldljiik. R* és R jelentésében a reakciovazla-
tokon a hidrogénatomot abrazoltuk a kénnyebb attekint-
hetdség érdekében, a vazlatok azonban magukban fog-
laljak a korabban emlitett definiciokat is.

Az olyan (I) altalanos képletii vegyiileteket, ahol Q
Jjelentése Q-1 és X jelentése oxigénatom, Ggy allithatjuk
eld, hogy egy (V) altalanos képletii vegyiiletet egy (VI)
altalanos képletl izocianattal reagaltatunk. A reakci6t
altaldban ugy végezziik, hogy ekvimolaris mennyiség-
ben alkalmazzuk az (V) és (VI) altaldnos képletii vegyi-
letet, ismert szerves olddszerben, példaul de nem kiza-
rolag, etil-acetatban, metilén-kloridban, kloroformban,
benzolban vagy toluolban. A reakcidhoz hasznalhatunk
bazist is, példaul alkalifémet, tercier-amint, alkalifém-
-oxidot vagy fémhidridet. Ezt az atalakulast az 1. reak-
cidvazlat szemlélteti.

Az olyan (I) altalanos képletii vegyiileteket, ahol Q
Jelentése Q-1 és A és E egyiittesen egy egy vagy két
atombol 4116 hidat alkot (amelyet a fentiekben mar defi-
nidltunk), ugy is eldéllithatjuk, hogy egy (VII) dltalanos
képletli szemikarbazont egy (VIII) altalanos képletii ve-
gylilettel reagéltatunk. A reakcidt altalaban ugy végez-
ziik, hogy egy ekvivalens (VII) dltalanos képleti vegyii-
lethez feleslegben 1év6 (1,1-40 ekvivalens) (VIII) alta-
lanos képletii vegyiiletet alkalmazunk és a reakciéban
1 mol ekvivalensnél kisebb mennyiségben savkataliza-
tort is hasznalunk (0-0,9 ekvivalens). Az altalanosan
hasznélt savkatalizatorok koziil példaként megemlitjitk
az alkil- vagy arilszulfonsavat (igy metil- vagy p-tolu-
olszulfonsavat) és az asvanyi savakat, igy sdsavat vagy
a kénsavat. Hagyomanyosan alkalmazott polaros szer-
ves oldoszerek, példaul acetonitril, dimetil-formamid,
tetrahidrofurdn, metanol vagy etanol is hasznalhatok. A
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reakcié hdmeérséklete 0 °C és az adott oldészer forras-
pontja kozotti homérséklet, a reakcid altaldban 24 6ranal
révidebb id6 alatt befejez6dik. Az atalakulast a 2. reak-
cidvazlat szemlélteti.

A 2. reakcidvazlaton R* és R® egyiittes jelentése
kefiscsoporttol eltérs.

Olyan (V) altalanos képletii vegyiileteket, ahol A és
E egyiittesen egy egy vagy két atombdl allé hidat alkot
a fentiek szerint, Ggy allithatunk el6, hogy egy (X) alta-
lanos képletit vegyiiletet egy (VIII) vagy (IX) altalanos
képletit vegyiilettel reagéltatunk, a fenti (I) altalanos
képletii vegyiiletek el6allitasanal bemutatott eljrassal
(lasd 2. reakcidvazlat). Az (V) altalanos képletii vegyii-
leteket eldallitasat a 3. reakciévazlaton mutatjuk be,

Az olyan (VII) dltalanos képletti vegyiileteket, ahol
X jelentése oxigénatom, ugy allithatjuk el, hogy (X)
altalanos képletii vegyiiletet (VI) altalanos képletit
izocianattal reagéaltatunk. A reakciot a 4. reakcidvaz-
laton mutatjuk be. A reakciot ugy végezziik, hogy
ekvimolaris mennyiségii (X) és (VI) altalanos képletii
vegyiiletet reagaltatunk egy mdlekvivalens viz jelen-
létében, polaros szerves olddszerben, példaul
tetrahidrofurdnban vagy dimetil-formamidban. A re-
akcid altalaban 24 6ranal rovidebb idé alatt befejezo-
dik.

Az olyan (VII) altalanos képletii vegyiileteket, ahol X
jelentése oxigénatom tgy is elballithatjuk, hogy (XI)
altalanos képletii vegyiiletet reagaltatunk (XII) altalanos
képletii szemikarbaziddal. Ehhez a reakcidhoz adott eset-
ben savkatalizatort, példiul sdsavat, kénsavat vagy
paratoluolszulfonsavat hasznalunk. A reakcidé hémérsék-
lete 0 és 150 °C kozotti, eldnyos az alkalmazott oldoszer
forraspontja. Az alkalmazhaté olddszerek koziil példa-
ként megemlitjik a metanolt, etanolt, izopropanolt,
tetrahidrofurant és a dioxant. Az atalakitast az 5. reakcio-
vézlaton szemléltetjiik.

A (X) éltaldnos képletli vegyiileteket gy allithatjuk
€ld, hogy egy (XI) altalanos képletii vegyiiletet felesleg-
ben [évo (1,1-10,0 ekvivalens) hidrazin, hidrazin-mono-
hidrat, hidrazin-acetat, hidrazin-hidroklorid vagy hason-
16 reagenssel reagaltatunk. A reakciot alkoholban, példa-
ul metanolban, etanolban, n-propanolban, izopro-
panolban, n-butanolban vagy hasonlé oldészerben vagy
ecetsavban végezziik, a hdmérsékletet az adott olddszer
forraspontja hatarozza meg. A reakci6 altaldban 24 ora
alatt befejezddik. Az atalakulast a 6. reakcidvazlaton
mutatjuk be,

Az olyan (XI) altalanos képletii vegyiiletet, ahol X3
jelentése oxigénatom, ugy éllithatjuk eld, hogy egy
(XTIT) altalanos képletli ketont a-hidroxileziink. A reak-
ci6 jol ismert a szakirodalombdl (példaul lasd J. Am.
Chem. Soc., 1974, 96, 5944, Tetrahedron Lett., 1988, 29,
2835; J. Org. Chem. 1986, 57, 2402). A reakciot a 7.
reakcidvazlat szemlélteti.

A (X1I) altalanos képletii a-hidroxi-ketonok (ahol X3
jelentése oxigénatom) elGallitisara szdmos eljaras is-
mert. Ezek az eljardsok jol ismertek a szakirodalombol
(példaul March, Advanced Organic Cemistry, 3. kiadas,
1985, 1164. oldal). Az olyan (XI) 4ltalanos képletii ve-
gyliletek, ahol X3 jelentése oxigénatom, R* jelentése
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arilcsoport és E jelentése hidrogénatom, benzoinok,
ezek eldallitdsa ugyancsak j6l ismert a szakirodalombol.

A (XI) altalanos képletii o-keto-szulfidok, ahol X3
Jelentése kénatom. El6éllithatok a (XIIT) altaldnos kép-
leti ketonokbol ismert eljarassal (lasd J. Am. Chem.
Soc., 1985, 107, 4175; J. Org. Chem., 1988, 53, 3125).

Az olyan (XI) altalanos képletii a-amino-ketonokat,
ahol X? jelentése NR3!, (XIII) altaldnos képletii ketonok-
bol allithatjuk el ismert eljarassal (Iisd J. Chem. Soc.,
1959, 1479; Synthesis, 1972, 191).

Az olyan (XI) altalanos képletii vegyiileteket, ahol X3
jelentése NHR¥'@CP, (XIII) dltalanos képletii vegyiile-
tek és (XIIIa) altalanos képletii vegyiiletek reakcidjaval
allithatjuk el6 a szakirodalombdl ismert eljarashoz ha-
sonlo eljarassal (lasd Synthesis, 1991, 327).

A reakciot gy végezziik, hogy ekvimolaris mennyi-
ségii (XIII) és (XIIIa) szarmazékot reagaltatunk katali-
zatorként bazist haszndlva. Bazisként hasznalhatunk
példaul de nem kizarolag DABCO-t, DBU, natrium-hid-
roxidot vagy hasonlokat. Olddszerként alkalmazhatunk
példaul toluolt, dioxant vagy vizet. A 7a. reakcidvazlat
szemlélteti az atalakulast.

A kiinduldsi vegyiiletként atkalmazott (XIII) altala-
nos képletl ketonok ismert vegyiiletek vagy ismert elja-
rassal analdg eljarassal eloallithatok. Szakember szama-
ra nyilvanvalé, hogy a (XIII) altalanos képletii vegyiile-
tek kozé tartoznak az indanonok, tetralonok,
kromanonok, tiokromanonok, benzofuran-3-ionok,
izokromanonok és hasonlé szarmazékok.

Szakember szdmara ugyancsak nyilvanvald, hogy a
(XIIT) altalanos képletii vegyiiletek (XI) altalanos kép-
letli vegytletekké torténd atalakitdsahoz sziikség lehet
védbcsoportok alkalmazasara, annak érdekében, hogy
az olyan reakcioképes csoportok nemkivanatos mellék-
reakci6it megakadalyozzik, amelyek a reakci6 koriilmé-
nyei kozott reagalhatnak (példaul egy indoxilcsoport
nitrogénatomjdt szitkséges lehet védeni, annak érdeké-
ben, hogy a karbonilcsoport alfa-hidroxilezé reakcidja-
ban ne vegyen részt). Mivel a (XI) altalanos képletii
vegyiiletek el6allitdsara szamos alternativ eljaras ismert,
a tovdbbiakban nem részletezziik a védécsoportok kér-
dését.

Az olyan (XII) altalanos képletii szemikarbazidokat,
ahol X jelentése oxigénatom és G jelentése (G-9) cso-
port, ismert eljarasokkal allithatjuk eld.

Az olyan (I) altalanos képletii vegyiileteket, ahol Q
jelentése (Q-1) altalanos képletli csoport, A jelentése
hidrogénatom, Z jelentése CH-csoport, E jelentése hid-
rogénatom és R’ jelentése hidrogénatom, alkil- vagy
fenilcsoport, a 8. reakcidvazlaton bemutatott eljarassal
allithatjuk elé. A reakcidt altalaban ugy végezziik, hogy
ckvimolaris mennyiségii heterociklusos vegyiiletet, pél-
daul (XXVI) dltaldnos képletii vegyiiletet és (VI) altala-
nos képletii aril-izociandtot vagy izocianatot reagalta-
tunk ismert szerves olddszerben, példaul dietil-éterben
vagy tetrahidrofuranban.

Kilonféle R? csoportokat dgy is bevihetiink, hogy
dianionokat, példaul (XXVII) altalanos képlett vegyii-
letet alkileziink. Az eljarast a 9. reakciGvazlaton mutat-
juk be. Ezzel az eljaréssal ltalaban olyan R? csoportokat
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visziink be, amelyek R’L altalinos képletii
alkilez6szerb6l szarmaznak, ahol L jelentése kloratom,
brématom vagy jodatom, ezek koziil példaként megem-
litjiik az alkil-halogenideket. A reakciét altaldban a 8.
reakciévazlaton bemutatott médon végezziik, erés bazist
alkalmazunk és alacsony hémérsékletet.

Az olyan (I) altaldnos képletii vegyiileteket, ahol Q
Jelentése (Q-1) altalanos képletii csoport és R* és R a
szénatommal egyiitt karbonilcsoportot alkot (példaul
ilyenek a (XXVIII) altalanos képletii vegyiiletek), ugy
allithatjuk eld, hogy egy (V) éltalanos képletii amidot,
ahol R* és R egyiittesen egy = 0 csoportot jelent, aril-
izocianattal vagy izocianattal reagaltatunk. A reakciot a
10. reakcidvazlaton mutatjuk be. Ezt a reakcidt szamos
ismert szerves oldoszerben elvégezhetjiik, példaul hasz-
nalhatunk dietil-étert, tetrahidrofurdnt vagy etil-acetitot,
¢s a reakciot elénydsen az oldészer forrdspontjanak hé-
mérsékletén végezziik. E16nyos lehet és bizonyos esetek-
ben sziikséges is, hogy egy amin-bazisbél, példaul trietil-
aminbol, piridinbél, elényésen N,N-dimetil-amino-piri-
dinbél katalitikus mennyiséget is hozzdadjuk a reakci6-
elegyhez.

Az olyan (I) altalanos képletii vegyiileteket, ahol Y
Jelentése hidrogénatomto!l eltérd, kozonséges alkilezd
vagy acilez0, a szakirodalombdl jol ismert eljarasokkal
allithatunk el6.

Taldlmanyunk a kovetkez8kben példakkal is illuszt-
raljuk.

1. példa

A) lepés

3-Klér-a-(4-klor-fenil)-benzol-propansav

6,8 g (0,17 mol) 60 t%-o0s olajos natrium-hidrid
150 ml dimetil-formamiddal készitett oldatahoz nitro-
génaramban hozzaadunk 30,0 g (0,132 mdl) metil-4-
-klor-fenil-acettot. Az adagolast cseppenként végez-
ziik, annak érdekében, hogy a hidrogénfejlédés enyhe
legyen, és a reakcié homérsékletét 50 °C alatt tartjuk. A
hidrogénfejlodés befejezOdése utdn a reakcidelegyhez
ovatosan hozzaadjuk 33,2 g (0,162 mdl) 3-klor-benzil-
bromid 30 ml dimetil-formamiddal készitett oldatat, ugy
hogy a hémérséklet ne emelkedjék 60 °C folé. A reak-
cidelegyet éjszakan at keverjiik, kozben tigyeliink arra,
hogy a hémérséklet 50-60 °C kozdtt maradjon, ezutan
5 tdmeg%-os néatrium-hidrogén-karbonattal és dietil- -
éterrel felvessziik, a fazisokat elvalasztjuk, a vizes fazist
kétszer mossuk dietil-éterrel, majd a szerves fazisokat
egyesitjilk, vizzel mossuk, vizmentes magnézium-szul-
fat felett szaritjuk, lesziirjiik és beparoljuk. 48,0 g barna
szini olajat kapunk.

Ehhez a nyers termékhez hozzdadunk 300 ml meta-
nolt, 40 ml vizet és 20 ml 50 témeg%-o0s vizes natrium-
-hidroxidot, majd az elegyet éjszakan at visszafolyatd
hiit6 alatt forraljuk. A reakcidelegyet ezutan beparoljuk,
a maradékot vizzel és dietil-éterrel felvesszitk. A vizes
fazist tomény sosavoldattal savanyitjuk, majd tobbszor
extrahaljuk dietil-éterrel. A szerves fazisokat egyesitjiik,
vizmentes magnézium-szulfat felett szaritjuk, leszirjiik
és bepéroljuk. 48,8 g sarga szinfi olajos szilard anyagot
kapunk.
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TH-NMR (CDCly) 8:3,0 (dd, 1H); 3,3 (m, 1H), 3,84
(t, 1H), 6,77 (d, 1H), 6,9-7.4 (m).

B) lépés

5-Klor-2-(4-klor-fenil)-2,3-dihidro- 1 H-indén- 1 -on

Az A) lépésben eléallitott nyers termékhez hozza-
adunk 50 ml tionil-kloridot, majd az elegyet 2 éran
keresztiil visszafolyato hiit6 alatt forraljuk. A tionil-klo-
ridot vakuumban ledesztillaljuk, majd az elegyet né-
hanyszor szén-tetrakloriddal higitjuk és beparoljuk.
A maradékhoz 200 ml diklor-etant adunk, nitrogén-
aramban 0 °C-ra lehitjiik és hozzaadunk 24,5 g alumi-
nium-trikloridot. Az elegyet éjszakan 4t keverjiik, majd
Jjeges 1 n sésavoldatra éntjiik, hdromszor extrahéljuk
dietil-éterrel, ~ majd  kromatografids  eljarassal
szilikagélen tisztitjuk. Eluensként 10 térfogat% etil-ace-
tatot tartalmazo6 hexant hasznalunk. 18,6 g sarga olajos
folyadékot kapunk.

"H-NMR (CDCI3) &: 3,20 (dd, 1H), 3,68 (dd, 1H),
3,90 (dd, 1H, 6,9-7,6 (m, 6H). 7,75 (d, 1H).

C) lépés

5-Klor-2-(4-klor-fenil)-2,3-dihidro-2-hidroxi- 1 H-
-indén-1-on

2,4 g (0,009 mdl) B) lépésben eléallitott vegyiilet
20 ml toluollal készitett oldatat keverés kézben hozza-
adjuk 1,8 g (0,010 mol) trietil-foszfit, 0,1 g (0,004 mol)
benzil-trietil-amménium-klorid, 100 ml toluol és 50 ml
50 tomeg%o-o0s vizes natrium-hidroxid oldat elegyéhez.
A reakcidelegyet erételjesen keverjiik és szobahdmér-
sékleten egy Oran keresztiil levegéaramot vezetiink at
rajta. A kapott elegyhez 100 ml dietil-étert és 200 ml
vizet adunk, a vizes fazist kétszer 100 ml dietil-éterrel
extrahaljuk. A szerves fazisokat egyesitjiik, kétszer
100 ml vizzel, majd kétszer 100 ml telitett vizes natri-
um-hidrogén-szulfit oldattal mossuk, vizmentes magné-
zium-szulfat felett szaritjuk és beparoljuk. A kapott
nyers terméket szilikagélen oszlopkromatografias elja-
rassal tisztitjuk. Eluensként hexan/etil-acetat 2 : 1 térfo-
gatardnyu elegyét hasznaljuk. 1,2 g olajat kapunk, amely
allas kozben megszilardul.

"H-NMR (CDCl;) &: 3,23 (széles s, 1H), 3,54 (lat-
szolagos s, 2H), 7,25 (abq, 4H), 7,44 (d, 1H), 7,53 (széles
s, 1H), 7,78 (d, 1H).

D) lépes

2-[5-Klér-2-(4-kl6r-fenil)-2,3-dihidro-2-hidroxi- 1 H-
-indén- 1-ilidén]-N-[4-(trifluor-metil)-fenil]-hidrazin-
karboxamid

1,0 g (0,003 mol) C) Iépésben elbéllitott vegyiilet,
0,66 ml (0,014 mol) hidrazin-monohidrat s 17 ml etanol
elegyét visszafolyatd hiit6 alatt 3 éran keresztiil forral-
juk. A kapott oldathoz metilén-kloridot és vizet adunk,
a vizes fazist metilén-kloriddal extrahaljuk. A szerves
fazisokat egyesitjiik, kétszer vizzel mossuk, vizmentes
magnézium-szulfat felett szaritjuk és beparoljuk. A ma-
radékot oszlopkromatografiis eljarassal szilikagélen
tisztitjuk. Eluensként hexan/etil-acetat 1:1 térfogatara-
ny\ elegyét hasznaljuk. 0,53 g sdrga szinfi szilard anya-
got kapunk.
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0.5 g igy el6allitott vegyiilet 0,24 ml (0,0016 mol)
a,o,o-trifluor-p-tolil-izocianat, 25 ml tetrahidrofuran és
1 ml viz elegyet szobahdmérsékleten egy 6ran keresztiil
keverjik, majd beparoljuk. A maradékot acetinitrilben
szuszpendaljuk, majd beparoljuk. 0,60 g fehér szilard anya-
got kapunk, amelynek olvadaspontja 225 °C (bomlik).

'H-NMR (d¢-DMSO0) 8:3,3 (d, 1H, részlegesen elfedi
aHy0 csucs), 3,55 (d, 1H), 7,3-7,5 (m, 7H), 7,64 (d, 2H),
7,82 (d, 2H), 8,00 (d, 1H), 9,52 (széles s, 1H).

E) lépés

7-Klér-4a-(4-klor-fenil)-4a,5-dihidro-N-[4-(trifluor-
-metil)-fenil]-indén[1,2-e][1,3,4]oxadiazin-2(3H)-kar-
boxamid

0,30 (0,0006 madl) D) lépésben eldallitott vegyiilet,
0,36 g (0,012 mol) paraformaldehid, 50 mg p-toluol-
szulfonsav-monohidrat és 30 ml acetonitril elegyét egy
oran keresztiil visszafolyat6 hiit6 alatt forraljuk. A kapott
elegyhez metilén-kloridot és telitett vizes natrium-hidro-
gén-karbonat oldatot adunk, a vizes fazist kétszer
extrahaljuk metilén-kloriddal. A szerves fazisokat egye-
sitjiik, vizmentes magnézium-szulfat felett szaritjuk és
beparoljuk. A kapott elegyet szilikagélen kromatografias
eljarassal szilikagélen tisztitjuk. Eluensként hexan/etil-
acetat 4:1 térfogataranyu elegyét hasznéljuk. 0,23 g ola-
jat kapunk, amely allas kozben megszilardul. Olvadas-
pontja 213-214 °C.

'H-NMR (CDCl3) 8: 3,39 (d, 1H), 3,58 (d, 1H), 4,54
(4, tH), 5,78 (d, 1H), 7.20-7,42 (m, 6H), 7,61 (abq, 4H),
7,72 (d, 1H), 8,58 (széles s, 1H).

2. példa

A) lépés

5-K16r-2,3-dihidro-2-hidroxi-1-oxo-1H-indén-2-kar-
bonsav-metilészter

24 g (0,6 mol) natrium-hidridet (60 t%-os olajos oldat
formajéban) hexannal mosunk az olaj eltavolitasa érde-
kében. A kapott mosott natrium-hidridet 200 m! dimetil-
-formamidban szuszpendaljuk, majd hozzdadjuk 50 g
(0,3 mol) 5-klér-1-indanon 150 ml dimetil-formamiddal
készitett oldatat olyan sebességgel, hogy a reakcidelegy
hémérséklete 35 °C alatt maradjon. A kapott elegyet
30 percig keverjiik, majd 15 perc alatt hozzaadunk 35 ml
(0,45 mol) dimetil-karbonatot. A kapott elegyet szoba-
hémérsékleten masfél 6ran keresztiil keverjiik, majd é;-
szakan at allni hagyjuk. A reakcidelegyet ezutdn 6vato-
san 100 ml koncentrlt sésav és mintegy 100 ml jég
elegyére ontjik. Ezutan hozzaadunk 500 ml dietil-étert,
a fazisokat elvalasztjuk és a vizes fazist kétszer dietil-
-éterrel extrahdljuk. A szerves fazisokat egyesitjiik, majd
hdromszor vizzel mossuk, vizmentes magnézium-szulfat
felett szaritjuk és beparoljuk. 64,6 g barna szinii olajat
kapunk.

5,0 g (0,022 md)) igy eldallitott termék 70 ml meti-
lén-kloriddal készitett oldatahoz hozzdadunk 10 g (mint-
egy 0,032 mol) 50-60 %-os m-klor-perbenzoecetsavat
(Aldrich termék) szobahémérsékleten. Egy 6ra milva a
reakcidelegyet 0 °C-ra lehiitjiik és telitett vizes natrium-
-karbonat 6vatos hozzdadasaval a reakciot befagyaszt-
juk. A szerves fézist kétszer mossuk telitett vizes natri-
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um-karbonat oldattal, egyszer telitett vizes natrium-hid-
rogénszulfit oldattal, majd vizmentes magnézium-szul-
fat felett szaritjuk és beparoljuk. 4,0 g sarga szinii szilard
anyagot kapunk.

IR (CCl, oldat): 3560, 1770, 1745 cm™!.

'H-NMR (200 MHz, CDCl;) &: 7,73 (d, 1H), 7,50
(széles s, 1H), 7,42 (d, 1H), 4,04 (s, 1H, felcserélhetd
D,0-val), 3,75 (s, 3H), 3,69 (d, 1H), 3,24 (d, 1H).

B) lépés

5-Klor-2,3-dihidro-2-hidroxi-[[[[4-(trifluor-metoxi
)-fenil]-amino]-karbonil]-hidrozon]-1H-indén-2-kar-
bonsav-metil-észter

1 g (0,004 mol) A) lépésben eldallitott vegyiilet
10 ml metanollal készitett oldatat hozzaadjuk 0,61 ml
(0,012 mol) hidrazin-monohidrat, 0,72 ml (0,012 mol)
jégecet és 20 ml metanol elegyéhez 0 °C-on. A kapott
elegyet két 6ran keresztiil visszafolyaté hiit alatt forral-
juk, majd szobahomérsékletre lehiitjikk és hozzdadunk
200 ml metilén-kloridot és 200 ml vizet. A vizes fazist
metilén-kloriddal extrahaljuk, a szerves fazisokat egye-
sitjiik, kétszer mossuk vizzel, majd vizmentes kalium-
karbonat felett megszaritjuk és beparoljuk. 0,6 g sarga
szinii szilard anyagot kapunk.

Ebbél az anyagbdl 0,5 grammot (0,002 mol) 20 ml
tetrahidrofurdnban feloldunk és hozzaadjuk 0,4 g
(0,002 mol) 4-(trifluor-metoxi)-fenil-izocianat 5 ml
tetrahidrofurannal készitett oldatat. A reakcidelegyhez 2
csepp vizet adunk €s a kapott oldatot szobahdmérsékle-
ten 30 percig keverjiik. A reakcidelegyet ezutan beparol-
juk, 0,90 g enyhén szennyezett terméket kapunk, ame-
lyet a kovetkezé reakciolépéshez tovabbi tisztitas nélkiil
hasznalunk fel. A termékbdl analitikai mintat készitiink
tetrahidrofuran/hexan elegybdl torténd atkristalyositas-
sal, ennek olvadaspontja 233-235 °C.

'H-NMR (200 MHz, d¢-DMSO) &: 9,43 (s, 1H), 9,40
(s, 1H), 7,93 (d, 1H), 7,78 (d, 2H), 7,45 (latszdlagos d,
3H), 7,33 (d, 2H), kb 3,67 (d, 1H), 3,66 (s, 3H), 3,22 (d,
1H).

C) lépés

7-Kl16r-2,5-dihidro-2-[[[4-(trifluor-metoxi)-fenil]-
-amino]-karbonil}-inden[1,2-¢][1,3,4]Joxadiazin-4a(3H)-
-karbonsav-metil-észter

0,85 g (0,002 mol) B) 1épésben elballitott vegyiilet,
0.9 g paraformaldehid, 0,05 g toluolszulfonsav-mono-
hidrat és 50 ml acetonitril elegyét egy oran keresztiil
visszafolyat6 hiité alatt melegitjiik. A kapott elegyet
szobahdmérsékletre lehiitjiik, metilén-kloridot és telitett
vizes natrium-hidrogénkarbondtot adunk hozza. A vizes
fazist metilén-kloriddal extrahaljuk, a szerves fazisokat
egyesitjiik, telitett vizes natrium-hidrogén-karbonattal
mossuk, vizmentes magnézium-szulfat felett szaritjuk és
beparoljuk. A maradékot gyorskromatografias eljarassal
szilikagélen tisztitjuk. Eluensként hexan/-etil-acetat
4 : 1 térfogataranyu elegyét haszndljuk. 0,50 g halvany-
sarga szinii szilard anyagot kapunk. O.p.: 99-101 °C.
A szilard anyagot forrd hexannal eldérzsoljik, és igy
olyan fehér szilard anyagot kapunk, amely 126,5-128,0
°C-on olvad.
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'"H-NMR (200 MHz, CDCl;) 3: 8,37 (széles s, 1H),
7,66-7,50 (m, 3H), 7,35 (d, 1H), 7,32 (s, 1H), 7,18 (d,
2H), 5,92 (d, 1H), 5,05 (d, 1H), 3,73 (s, 3H), 3,52 (d, 1H),
3,27 (d, 1H).

D) lépés
7-Klor-2,5-dihidro-2-[[N-metil-N-[4-(trifluor-met-
oxi)-fenilJ-amino]-karbonil]-inden-[1,2-¢]{1,3,4Joxadia-

zin-4a(3H)-karbonsav-metil-észter

1,0 g (0,002 mol) C) lépésben elballitott vegyiilet,
10,5 ml dimetil-formamiddal készitett oldatahoz hozza-
adunk 0,2 g (0,005 mol) 60 t%-os olajos natrium-
hidridet. Az adagolast 0 °C-on végezziik. A reakcidele-
gyet 10 percig keverjiik, majd hozzdadunk 1,2 ml
(0,02 mol) jod-metant. A kapott elegyet szobahémérsék-
leten 2 6ran keresztiil keverjiik, majd jéghideg 1 n s6sav-
ra ontjiik és haromszor extrahaljuk dietil-éterrel. A szer-
ves fazisokat egyesitjiik, vizzel mossuk, vizmentes mag-
nézium-szulfat felett szaritjuk és bepéaroljuk. Sarga szinti
nyers terméket kapunk, amelyet metanollal eldorzso-
liink, és igy 0,70 g srga szilard anyagot kapunk.

O.p.: 130-131 °C.

'H-NMR (200 MHz, CDCly) 8: 7,20 (latszolagos s,
1H), 7,16 (latszdlagos s, SH), 6,84 (d, 1H), 5,29 (abg,
2H), 3,67 (s, 3H), 3,38 (atfedd d, 1H és s, 3H), 3,13 (d,
1H).

3. példa

A) lépés

2-Amino-5-kl6r-2,3-dihidro-1-oxo-1H-indén-2-kar-
bonsav-metil-észter-hidroklorid

11,4 g (100,8 mmol) hidroxil-amin-0-szulfonsav
102 ml vizzel és 50 ml 2 n natrium-hidroxid oldattal
készitett oldatat lehiitjiik, majd egyszerre hozzdadjuk
10 g (102 mmol) ciklohexanon 180 ml toluollal és 50 ml
2 nnatrium-hidroxid oldattal készitett oldatdhoz 0 °C-on.
Az elegyet 10 percig keverjiik, majd a szerves fazist
eltavolitjuk és vizmentes magnézum-szulfat felett szarit-
juk. 150 ml ilyen oldathoz ezutin hozzdadunk 7 g
(31,3 mmol) 5-klér-2,3-dihidro-1-oxo0-2—1H-indén-2-
-karbonsav-metil-észtert, majd a reakcidelegyhez egy-
szerre hozzaadunk 0,1 g (0,89 mmol) DABCO-t, majd a
kapott elegyet 50 ml 1 n sésavoldattal mossuk. A savas
fazist vakuumban bepéroljuk, és igy 4,37 g szilard anya-
got kapunk. O.p.: 145-148 °C (bomlik).

'H-NMR (szabad bazis) (200 MHz, CDCl3), &: 7,73
(d, 1H), 7,48 (s, 1H), 7,41 (d, 1H), 3,69 (s, 3H), 3,68 (1/2
ABq, 1H), és 3,05 (1/2 ABq, 1H).

B) lépes

2-Amino-5-klér-2,3-dihidro-1-[[[[4-(trifluor-metoxi)-
-fenil]-amino]-karbonil]-hidrazon]- 1H-indén-2-kar-
bonsav-metil-észter

2 g (7,24 mmol) A) 1épésben elballitott vegyiilet és
1,83 g (7,78 mmol) 4-(4-(trifluor-metoxi)-fenil-sze-
mikarbazid 18 ml etanollal készitett elegyét 2 éran ke-
resztill forraljuk. A reakcidelegyet lehiitjiik, majd éjsza-
kan at szobahSmérsékleten keverjiik. Az elegyet 200 ml
telitett vizes natrium-hidrogén-karbonat oldatra 6ntjiik
¢s haromszor 100 ml etil-acetattal extrahaljuk. A szerves
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fazisokat egyesitjiik, megszaritjuk és beparoljuk. A ka-
pott vegyiletet dietil-éterrel mossuk, és igy 1,0 g piszkos
fehér szinii szilard anyagot kapunk. Ennek kis részét
szilikagélen oszlopkromatografids eljarassal tovabb
tisztitjuk. Eluensként etil-acetat/etanol 5:1 térfogatara-
nyu elegyét hasznaljuk. O.p.: 156~158 °C (bomlik).

'H-NMR (200 MHz, CDCl;) 3: 8.4 (s, 1H), 8,20 (s,
1H), 7,83 (d, 1H), 7,56 (d, 2H), 7,42-7,18 (m, 4H),
3,73-3,65 (m, 4H), 3,05 (1/2 ABq, 1H).

C) lépés

2-Amino-5-kl6r-2,3-dihidro-1-[[[[4~(trifluor-metoxi)-
-fenil]-amino]-karbonil}-hidrazon]- 1 H-indén-2-karbon-
sav-metil-észter

0,12 (6,48 mmol) Eschenmoser s6 3 ml
tetrahidrofurannal készitett szuszpenziojat hozzdadjuk
0,3 g (6,57 mmol) B) Iépésben eldallitott vegyiilet 2 ml
tetrahidrofurannal készitett oldatihoz szobahémérsék-
leten. A reakcidelegyet szobahémeérsékleten 65 oran
keresztiil keverjitkk, majd 100 ml telitett natrium-hidro-
gén-karbonat oldatra éntjiik és haromszor 50 ml etil-
-acetattal extrahdljuk. A szerves fazisokat egyesitjiik,
megszaritjuk és beparoljuk. A kapott vegyiiletet kroma-
tografias eljarassal szilikagélen tisztitjuk. Eluensként
hexan/etil-acetat 1:1 térfogatarany elegyét hasznaljuk.
0,14 g fehér szildrd anyagot kapunk. O.p.: 135-140 °C
(bomlik).

IR (asvanyolaj): 3372,3298, 1751, 1658, 1631, 1603,
1535, 1415, 1315, 1266, 1199, 1109, 1009, 967, 919,
889, 826 cm™!.

'H-NMR (200 MHz, CDCl) &: 843, (s, 1H),
7,64-7,14 (m, 7H), 5,38 (1/2 ABq, 1H), 4,39 (1/2 ABgq,
1H), 3,71 (s, 3H, 3,53 (1/2 ABq, 1H), 3,08 (1/2 ABq,
1H), 2,40 (bs, 1H).

4. példa

Metil-[7-klér, 2,5-dihidro-2-[[(metoxi-karbonil)-[4-
-(trifluor-metoxi)-fenil]-amino]-karbonil]-indeno[ 1,2-¢]-
-[1,3,4]-oxadiazin-4a(3H)]-karboxilat eldallitasa

1,0 g (2,1 mol) 2. Példa c) 1épése szerint elballitott
vegyiilet 10,5 ml dimetil-formamiddal készitett oldata-
hoz 0 °C-on nitrogéndramban hozzdadunk 0,21 g
(5,3 mmadl) 60 t%-os asvanyi olajjal készitett natrium-
hidrid szuszpenziot. Az elegyet 10 percig 0 °C-on hagy-
Juk, majd hozzdadunk 0,66 ml (8,5 mmol) klér-hangya-
sav-metil-észtert ¢s a kapott elegyet hagyjuk 25 °C-ra
felmelegedni. 10 6ra elteltével a reakcidelegyet jég és
1 n sdsav elegyére ontjitk, majd haromszor extrahaljuk
dietil-éterrel. A szerves fazisokat egyesitjiik, vizzel mos-
suk, vizmentes magnézium-szulfat felett megszaritjuk
és beparoljuk. A kapott nyers terméket gyorskromatog-
rafias eljarassal szilikagélen tisztitjuk. Eluensként he-
xan/etil-acetat 2:1 térfogataranyd elegyét haszniljuk.
0,39 g cim szerinti vegyiiletet kapunk olaj forméjaban.

'H-NMR (CDCl3)d 7,73 (d, 1H), 7,42-7,20 (m, 6H),
5,72(d, 1H), 5,22 (d, 1H), 3,73 (s, 3H), 3,72 (s, 3H), 3,51
(d, 1H), 3,25 (d, 1H).

5. példa
7-K16r-5,6-dihidro-6-(fenil-metil)-N-[4-trifluor-me
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toxi)-fenil]-3H-[1,3,4]-oxadiazino[6,5-c]kinolin-2
(4aH)-karboxamid

A) lépés

Etil-[8-klor-1,4-dihidro-4-oxo0-3-kinolin]-karboxilat

121 ml (0,60 mol) dietil-etoxi-metilén-malonathoz
hozziadunk 62,6 ml (0,60 mél) 2-klér-anilint és az ele-
gyet 120 °C-on melegitjiik, kézben a desztillatumot el-
tavolitiuk. A reakcitelegyhez kb. azonos térfogatu
difenil-étert adunk és az elegyet 240 °C-ra melegitjiik, a
ledesztillalé anyagot tovabbra is eltavolitjuk. 60 °C-on a
reakciéelegyhez hexant adunk és a képzédstt szilard
csapadékot elvalasztjuk, hexannal mossuk és vakuum-
ban megszaritjuk. 97,9 g cim szerinti vegyiiletet kapunk
sdrgds-voroses por formédjaban. Kitermelés: 65 %.

'H-NMR (DMSO-ds, 200 MHz) 1,2-1,4 (t, 3H),
4,2-4,3 (q, 2H), 7,4 (m, 1H), 7.9 (m, 1H), 8,1 (m, 1H),
8,4 (m, 1H), 11,9 (br s, 1H).

B) lépés

Etil-[8-kl6r-1,4-dihidro-4-ox0- 1-(fenil-metil)-3-kino-
lin]-karboxilét elallitisa

200 ml dimetil-formamidhoz (DMF) 23,0 g
(91 mmol) etil-[8-kl6r-1,4-dihidro-4-oxo-3-kinolin}-kar-
boxilatot, 22 ml (182 mmol) benzil-bromidot és 32 g
(230 mmol) kalium-karbonatot adunk. A reakcidelegyet
keverés kozben 90 °C-on 4 ¢ran keresztiil melegitjiik,
majd lehiitjiik és jeges vizre dntjikk. A kapott szilard
anyagot zsugoritott Givegsz{iron lesziirjiil és vizzel mos-
suk. A szildrd anyagot tobbszdr mossuk dietil-éter/hexan
1:1 térfogataranyt keverékével, mindaddig, amig a
vékonyrétegkromatografias elemzés azt mutatja, hogy
egyetlen termékiink van. Ezt a terméket vakuumban
megszaritjuk, és igy 11,0 g cim szerinti vegyiiletet ka-
punk szildrd anyag formajaban. Kitermelés: 35 %.

'H-NMR (CDCl;, 400 MHz) 1,4 (1, 3H), 4,4 (q, 2H),
5,9 (s, 2H), 7,1 (m, 2H), 7,3-7,4 (m, 4H), 7,6 (m, 1H),
8,5 (s, 1H), 8,5-8,6 (m, 1H).

C) lépés

8-Kl16r-2,3-dihidro-1-(fenil-metil)-4(1H)-kinolinon
eléallitasa

11,55 g (33,8 mmdl) etil-[8-kl61-1,4-dihidro-4-oxo-
-1~(fenil-metil)-3-kinolin]-karboxilat 85 ml piridinnel
készitett oldatdhoz 05 °C kozotti hdmérsékleten 10 perc
alatt tobb részletben hozzdadunk 1,4 g (37 mmol) natri-
um-borhidridet. A reakcioelegyet jég és 500 ml 2 n vizes
sosavoldat keverékére ontjiikk és kétszer dietil-éterrel
extrahdljuk. A szerves oldatokat egyesitjiik, 1 n sésavol-
dattal, vizzel, majd telitett vizes natrium-klorid oldattal
mossuk, vizmentes magnézium-szulfat felett megszarit-
Juk és vakuumban beparoljuk. A maradékot tjra felold-
Juk 75 ml abszolit etil-alkohol, 75 ml tetrahidrofuran
(THF) és 150 ml 1 n natrium-hidroxid oldat keveréké-
ben, majd a kapott oldatot éjszakan 4t visszafolyaté hiité
alatt melegitjiik. A reakcidelegyet részlegesen beparol-
Jjuk rotaciés desztillalokésziilékkel és diklor-metannal,
majd dietil-éterrel extrahaljuk. A szerves fazisokat kii-
l6n-kiilon mossuk vizzel és telitett vizes natrium-klorid
oldattal, majd egyesitjiik, vizmentes magnézium-szulfat
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felett megszaritjuk és beparoljuk. A maradékot oszlop-
kromatografids eljdrassal szilikagélen tisztitjuk, igy
2,13 g cim szerinti vegyiiletet kapunk viszkézus olaj
formdjdban. Kitermelés: 23 %. A kromatografias eljaras
eredményeképpen 4,16 g masik vegyiiletet kapunk,
amely a kivdnt vegyiilet karbonilcsoporton redukalt
szarmazéka. Ennek kitermelése 45 %.

'H-NMR (CDCl;, 200 MHz) 2,6 (m, 2H), 3,4-3,5
(m, 2H), 4,5 (s, 2H), 7,0 (m, 1H), 7,2-7,6 (m, 6H), 7.9
(m, 1H).

D) lépés

2-[8-Kl6r-2,3-dihidro-3-hidroxi- 1-(fenil-metil)-4-
-(1H)-kinolinilidén]-N-[4-(trifluor-metoxi)-fenil ]-hid-
razin-karboxamid elééllitasa

2,13 g (7,84 mmol) 8-klér-2,3-dihidro-1-(fenil-me-
til)-4(1H)-kinolinon 40 ml diklér-metannal készitett ol-
datdhoz 0-5 °C kozotti hémérsékleten 1,64 ml trietil-
-amint (11,8 mmol), majd 1,88 ml (9,40 mmol) trimetil-
szilil-trifluor-metan-szulfondtot csepegtetiink. A reak-
cidelegyet egy oran keresztiil szobahdmérsékleten ke-
verjiik, majd beparoljuk. Az olajos maradékot he-
xan/etil-acetat 9:1 térfogataranyu elegyével felvessziik
€s 2x10 cm-es Florisil segédsziirdvel leszirjiik. A szii-
rélepényt 100 ml tovabbi hexan/etil-acetat eleggyel
mossuk ¢s a sziirletet Ujra beparoljuk. A maradékot
80 ml hexanban feloldjuk és 0-5 °C k6z6tti hémérsék-
leten keverjiik, kozben tSbb részletben hozzdadunk
2,95 g 3-kloér-perbenzoesavat (persavtartalma 50—-60%,
kb. 8,6-10 mmol). A reakcidelegyet 30 percig keverjiik,
cellitsziirén lesziirjiik és a szlirdlepényt hexan/etil-acetat
9:1 térfogataranyu elegyével mossuk. A sziirletet telitett
vizes natrium-hidrogén-szulfit oldattal, majd kétszer te-
litett vizes natrium-karbonat oldattal mossuk, vizmentes
magnézium-szulfat felett megszaritjuk és beparoljuk.
Az olajos maradékot 40 ml vizmentes tetrahidrofuran-
ban (THF) feloldjuk és —60 °C-on keverés kozben hoz-
zdadunk 8,0 ml kereskedelmi forgalomban kaphat6
1,0 mélos tetrahidrofuranos tetrabutil-ammonium-fluo-
rid oldatot. Az adagolés soran csapadék valik ki. A re-
akcidelegyhez telitett vizes natrium-karbonat oldatot
adunk alacsony homérsékleten, majd az elegyet jégre
otjlik, vizzel higitjuk és kétszer extrahaljuk etil-acetattal.
A szerves fazisokat egyesitjiik, vizzel, majd telitett vizes
natrium-klorid oldattal mossuk, vizmentes magnézium-
-szulfat felett megszaritjuk és beparoljuk. Az olajos
maradékot 40 ml metanolban feloldjuk, hozzaadunk
0,50 ml (10 mmol) hidrazinmonohidratot, és az elegyet
€jszakan at visszafolyatd hiit6 alatt forraljuk. Az illé-
kony alkotorészeket rotacios desztillalokésziilék segit-
ségével eltavolitjuk, a maradékot vizzel és etil-acetattal
felvessziik. A fazisokat elvélasztjuk, a szerves fazist vizzel,
majd telitett vizes natrium-klorid oldattal mossuk, vizmen-
tes magnézium-szulfat felett megszéritjuk és beparoljuk.
Az olajos maradékot feloldjuk 20 ml diklér-metanban és
cseppenként hozzaadjuk 1,28 ml (8,00 mmol) trifluor-
-metoxi-fenil-izocianat 5 ml diklér-metannmal készitett
oldatit. Egy 6rdval késébb az illékony alkotérészeket
rotacids desztillalokésziilékkel eltavolitjuk és a maradé-
kot dietil-éterrel és hexannal elddrzsoljiik. A szilard
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anyagokat zsugoritott iivegsziiron lesziirjiikk, majd tovab-
bi dietil-éter/hexan keverékkel mossuk. A sziirletet be-
paroljuk, és igy 3,38 g cim szerinti vegyiiletet kapunk
barna szinl olaj formajiban, amelyet az E) lépésben
tovabbi tisztitas nélkiil hasznalunk fel. Kitermelés: 85 %.

'H-NMR (DMSO-dg, 400 MHz) 3,1 (m, 2H), 4,4 (d,
1H), 4,5 (d, 1H), 5,0 (m, 1H), 6,1 {m, 1H), 7,1 (m, 1H),
7,3-7,5 (m, 6H), 7,5-7,6 (m, 2H), 7,8 (m, 2H), 8,4 (m,
1H), 9,3 (br s, 1H), 10,2 (br s, 1H).

E) lépés

7-Klér-5,6-dihidro-6-(fenil-metil)-N-[4-(trifluor-met-
-oxi)-fenil]-3H-[1,3,4]-0xadiazino[6,5-c]kinolin-2(4aH)-
-karboxamid

0,38 g (0,71 mmol) 2-[8-kl6r-2,3-dihidro-3-hidroxi-
-1-(fenil-metil)-4-(1H)-kinolinilidén]-N-[4-(trifluor-met-
oxi)-fenil]-hidrazin-karboxamid, 0,21 g (7,0 mmél)
paraformadehid és 7 mg (0,04 mmol) paratoluol-
szulfonsav-monohidrat 14 ml acetonitrillel készitett ele-
gyét 60 °C-on egy oran keresztiil keverjiik, majd az
elegyet szobahdmérsékletre lehiitjiik és etil-acetattal hi-
giuk. A kapott elegyet vizes natrium-hidrogén-karbo-
nat oldattal, vizzel, majd telitett vizes natrium-karbonat
oldattal mossuk, vizmentes magnézium-szulfat felett
megszaritjuk és bepdroljuk. A maradékot szilikagélen
kromatografias eljardssal tisztitjuk, cluensként he-
xan/etil-acetat elegyet hasznalunk. Az oldodszer eltavoli-
tasa utan 0,36 g cim szerinti vegyiiletet kapunk habszerii
szilard anyag formajaban. Kitermelés: 93 %.

'H-NMR (CDCls, 200 MHz) 3,2 (m, 1H), 3,4 (m,
IH), 4,2 (d, 1H), 4,6-4,8 (m, és d, 2H 6sszes), 4,8 8d,
1H), 6,0 (d, 1H), 7,0-7,1 (m, 1H), 7,1-7,6 (m, 10H), 7,8
(m, 1H), 8,4 (br s, 1H).

A fenti eljarassal vagy annak nyilvinvalé médosita-
sdval éllitjuk el6 az 1-37. tablazatban szerepl6 vegyiile-
teket is.

A tablazatokban a kovetkezd jeldléseket hasznaljuk:
Me = *CH_?,

n-Pr= —CHQCHQCH;;

n-Bu= —CH?_CH2CH2CH3

s-Bu = -CH(CH;)CH,CH;

Et=-CH,CHj;

1-Pr = -CH(CH,),

i-Bu = CH,CH(CHa),

t-Bu= —C(CH3)3

v}

Ph=
~COEt= I
~COMe = /U\

—-CO (i-Pr) = )K<
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(“) R! R3 Y
—CO; (n-Pr) = -C-OCH,CH,CH; Br Me CH,SCH;
0 CF; Me CH,SCH;
.. S g, M Guson
2 €
—CO(t-Bu) = C(CHj3)3 OCF,H Me Me
OCF; Et COEt
? Br Et H
~CO; (i-Pr) = ~C-OCH(CH), 10 81;3& o o
Cl Et Me
(“) Br Et Me
—CO; (t-Bu) = ~C-OC(CHj); 15 (C)I(::JF;, E: ﬁz
. Cl Et Et
1. tablazat Br Et Et
7 CF3 Et Et
@Q‘f’) OCF, Et Et
»-),,\ a 20 C1 Et n-Pr
Br Et n-Pr
° T‘©/ CF; Et n-Pr
Y OCF; Et n-Pr
Cl Et COMe
R! R’ Y 25 Br Et COMe
CF; Et COMe
Cl Me H OCF; Et COMe
Br Me H Cl Et COEt
CF; Me H Br Et COEt
OCF, Me H 30 CF; Et COEt
Cl Me Me OCF,H Et H
Br Me Me OCF,H Et Me
CF; Me Me OCF,H Et Et
OCF; Me Me OCF,H Et n-Pr
Cl Me Et 35 OCF;H Et COMe
Br Me Et OCF>H Et COEt
CF; Me Et OCF,H Et Co,Me
OCF; Me Et OCF,H Et CoyEt
Cl Me n-Pr Cl Et Co,Me
Br Me n-Pr 40 Br Et Co,Me
CF, Me n-Pr CF; Et Co)Me
OCF;4 Me n-Pr OCF; Et Co,Me
C1 Me COMe Cl Et Co,Et
Br Me COMe Br Et CoyEt
CF; Me COMe 45 CF; Et Co,Et
OCF, Me COMe OCF; Et Co,Et
C1 Me COEt Cl Et CH,SCHj3;
Br Me COEt Br Et CH,SCH;,4
CF; Me COEt CF; Et CH,SCH;
Cl Et H 50 OCF; Et CH,SCH;
OCF, Me COEt OCF,H Et CH,SCH;
C1 Me Co,Me OCF,H Me Et
Br Me Co,Me OCF,H Me n-Pr
CF; Me Co,Me OCF,H Me COMe
OCF, Me CosMe 55 OCF,H Me COEt
C1 Me Co,Et OCF,H Me Co,Me
Br Me Co,Et OCF,H Me Co,Et
CF; Me Co,Et OCF,H Me CH,SCH;
OCF; Me Co,Et Cl n-Pr H
Cl Me CH,SCH; 60 Br n-Pr H
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R! R’ Y R! R’ Y
CF; n-Pr H CF; i-Pr n-Pr
OCF; n-Pr H OCF; i-Pr n-Pr
Cl n-Pr Me 5 Cl i-Pr COMe
Br i-Pr COMe
Br n-Pr Me CF; i-Pr COMe
CF; n-Pr Me OCF; 1-Pr COMe
OCF; n-Pr Me Cl i-Pr COEt
Cl n-Pr Et 10 Br i-Pr COEt
Br n-Pr Et CF; i-Pr COEt
CF; n-Pr Et OCF,H i-Pr H
OCF, n-Pr Et OCF;H 1-Pr Me
Cl n-Pr n-Pr OCF,H i-Pr Et
Br n-Pr n-Pr 15 OCF;H i-Pr n-Pr
CF; n-Pr n-Pr OCF,H i-Pr COMe
OCF; n-Pr n-Pr OCF; i-Pr COet
Ci n-Pr COMe Cl i-Pr CO,Me
Br n-Pr COMe Br i-Pr CO,Me
CF; n-Pr COMe 20 CF; i-Pr CO,Me
OCF; n-Pr COMe OCF; i-Pr CO,Me
Cl n-Pr COEt Cl 1-Pr CO,Et
Br n-Pr COEt Br 1-Pr COEt
CF; n-Pr COEt CF; 1-Pr CO,Et
OCF,H n-Pr H 25 OCF; 1-Pr CO,Et
OCF,H n-Pr Me Cl i-Pr CO,SCH;
OCF,H n-Pr Et Br i-Pr CO,SCH;
OCF,H n-Pr n-Pr CF; i-Pr CO,SCH;
OCFzH n-Pr COMe OCF3 i-Pr COzSCH3
OCF; n-Pr COEt 30 OCF;H i-Pr COEt
Cl n-Pr CO,Me OCF,H i-Pr CO,Me
Br n-Pr CO,Me OCF,H i-Pr CO,Et
CF; n-Pr CO,Me OCF,H 1-Pr CH,SCH;
OCF; n-Pr CO>Me Cl i-Bu H
Cl n-Pr CO,Et 35 Br i-Bu H
Br n-Pr CO,Et CF; i-Bu H
CF; n-Pr CO,Et OCF; i-Bu H
OCF; n-Pr COyEt Cl i-Bu Me
Cl n-Pr CH,SCH; Br 1-Bu Me
Br n-Pr CH,SCH;4 40 CF; i-Bu Me
CF, n-Pr CH,SCH; OCF, 1-Bu Me
OCF; n-Pr CH,SCH; Cl i-Bu Et
OCF>;H n-Pr COEt Br i-Bu Et
OCF;H n-Pr CO,Me CF; i-Bu Et
OCF,H n-Pr CO,Et 45 OCF; i-Bu Et
OCF>H n-Pr CH,SCH; Cl 1-Bu n-Pr
Cl 1-Pr H Br i-Bu n-Pr
Br 1-Pr H CF; 1-Bu n-Pr
CF_v, i-Pr H OCF3 i-Bu n-Pr
OCF; i-Pr H 50 Ci 1-Bu COMe
Cl i-Pr Me Br i-Bu COMe
Br i-Pr Me CF; i-Bu COMe
CF; i-Pr Me OCF, i-Bu COMe
OCF; i-Pr Me Cl i-Bu COEt
Cl i-Pr Et 55 Br i-Bu COEt
Br 1-Pr Et CF; i-Bu COEt
CF; i-Pr Et OCF,H 1-Bu H
OCF; i-Pr Et OCF,H i-Bu Me
Cl i-Pr n-Pr OCF,H i-Bu Et
Br i-Pr n-Pr 60 OCF,H i-Bu n-Pr
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R! R’ Y

OCF,H 1-Bu COMe

OCF; 1-Bu COEt

Cl i-Bu Co,Me 5

Br i-Bu Co,Me

CF; i-Bu Co,Me

OCF; 1-Bu Co,Me

Cl 1-Bu CosEt

Br i-Bu Co,Et 10
CF; i-Bu CoyEt

OCF; 1-Bu Co,Et

Cl i-Bu COQSCH3

Br i-Bu Co,SCH;

CF; i-Bu Co,SCH; 15
OCF; 1-Bu COzsCH3

OCF,H i-Bu COEt

OCF,H i-Bu CO,Me

OCFzH i-Bu COzEt

OCF,H i-Bu CH,SCH; 20
Cl CO,Me H

Br CO,Me H

CF3 COzMe H

OCF; CO'_)MG H

Cl CO,Me Me 25
Br CO,Me Me

CF; CO-Me Me

OCF3 COQMC Me

Cl CO,Me Et

Br CO,Me Et 30
CF; CO,Me Et

OCF; CO,Me Et

Cl CO;Me n-Pr

Br CO,Me n-Pr

CF; CO,Me n-Pr 35
OCF3 COzMe n-Pr

Cl CO;Me COMe

Br CO,Me COMe

CF3 COzMC COMe

OCF; CO,Me COMe 40
Cl CO,Me COEt

Br CO,Me COEt

CF; CO,Me COEt

OCF; CO,Me COEt

OCF,H CO,Me H 45
OCF,H CO,Me Me

OCF,H CO,Me Et

OCF,H CO>Me n-Pr

OCF,H CO;Me COMe

OCF; CO,Me COEt 50
Cl COzMe COzME

Br CO,Me Co,ME

CF5 CO)Me Co,ME

OCF; CO,Me Co,ME

Cl CO,Me CoEt 55
Br CO,Me CoyEt

CF3 COzMC COgEt

OCF; CO,Me Co,Et

Cl CO,Me CH,SCH;

Br CO,Me CH,SCH; 60
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R R Y
CF3 COgMe CHzSCHg,
OCF; CO,Me CH,SCH;
OCF,H CO,Me COEt
OCF,H CO,Me CO,Me
OCF-,H CO,Me CO,Et
OCFQH COQ_MC CHQSCHg,
cl CO,Et H
Br CoEt H
CF; Co»Et H
OCF; Co,Et H
Cl Co,Et Me
Br Co,Et Me
CF; CoEt Me
OCF; Co,Et Me
Cl CoEt Et
Br Co,Et Et
CF; CoyEt Et
OCF; Co,Et Et
Cl Co,Et n-Pr
Br Co,Et n-Pr
CF; Co,Et n-Pr
OCF; CoEt n-Pr
Ci Co,Et COMe
Br Co,Et COMe
CF; Co,Et COMe
OCF; Co,Et COMe
Cl CoyEt COEt
Br Co,Et COEt
CF, Co,Et COEt
OCF; Co,Et COEt
OCF;H Co,Et H
OCF,H CoyEt Me
OCF,H Co,Et Et
OCF,H Co,Et n-Pr
OCF,H Co,Et COMe
OCF3 Co,Et COFt
Cl Co,Et CO,Me
Br COzEt COZMC
CF; Co,Et CO,Me
OCF; CoEt CO,Me
Cl COzEt COzEt
Br COzEt COzEt
CF3 COzEt COzEt
OCF; Co,Et CO,Et
Cl Co,Et CO,SCH;
Br Co,Et CO,SCH;
CF; Co,Et CO,SCH;
OCF; CoyEt CO,SCH;
OCF;H Co,Et COEt
OCF,H Co,Et Co)Me
OCF?_H COzEt COEt
OCF,H CoyEt CH,SCH;
Cl Ph H
Br Ph H
CF, Ph H
OCF; Ph H
Cl Ph Me
Br Ph Me
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R! R’ Y

CF; Ph Me

OCF; Ph Me

Cl Ph Et 5

Br Ph Et

CF; Ph Et

OCF; Ph Et

Cl Ph n-Pr

Br Ph n-Pr 10
CF3 Ph n-Pr

OCF, Ph n-Pr

Cl Ph COMe

Br Ph COMe

CF; Ph COMe 15
OCF; Ph COMe

Cl Ph COEt

Br Ph COEt

CF; Ph COEt

OCF; Ph COEt 20
OCF,H Ph H

OCF,H Ph Me

OCF,H Ph Et

OCF,;H Ph n-Pr

OCF,H Ph COMe 25
OCF; Ph COEt

Cl Ph CO,Me

Br Ph CO>Me

CF; Ph CO,Me

OCF; Ph CO,Me 30
Cl Ph CO,Et

Br Ph CO,Et

CF; Ph CO,Et

OCF; Ph CO,Et

Cl Ph CH,SCH; 35
Br Ph CH,SCH;

CF; Ph CH,SCH;

OCF; Ph CH,SCH;

OCF,H Ph COEt

OCFQH Ph Cone 40
OCF,H Ph Co,Et

OCF,H Ph CH,SCH;

Cl 4-Cl-Ph H

Br 4-Cl-Ph H

CF; 4-Cl-Ph H 45
OCF; 4-CI-Ph H

Cl 4-C1-Ph Me

Br 4-Cl-Ph Me

CF; 4-Cl-Ph Me

OCF; 4-CIl-Ph Me 50
Cl 4-Cl-Ph Et

Br 4-Cl-Ph Et

CF; 4-Cl-Ph Et

OCF; 4-Cl-Ph Et

Cl 4-Cl-Ph n-Pr 55
Br 4-Cl-Ph n-Pr

CF; 4-Cl-Ph n-Pr

OCF; 4-Cl-Ph n-Pr

Cl 4-Cl-Ph n-COMe

Br 4-Cl-Ph n-COMe 60
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CF; 4-CI-Ph n-COMe
OCF; 4-Cl-Ph n-COMe
Cl 4-Cl-Ph n-COEt
Br 4-Cl-Ph n-COEt
CF; 4-Cl-Ph n-COEt
OCF; 4-Cl-Ph n-COEt
OCF,H 4-Cl-Ph H
OCF,H 4-Cl-Ph Me
OCF;H 4-Cl-Ph Et
OCF,H 4-Cl-Ph n-Pr
OCF,H 4-Cl-Ph COMe
OCF; 4-Cl-Ph COEt
Cl 4-Cl-Ph Co,Me
Br 4-Cl-Ph Co,Me
CF; 4-C1-Ph Co,Me
OCF; 4-Cl-Ph Co)Me
Cl 4-Cl-Ph Co,Et
Br 4-CI-Ph Co,Et
CF; 4-C1-Ph Co,Et
OCF; 4-C1-Ph CoEt
Cl 4-Cl-Ph CH,SCH;
Br 4-C1-Ph CH,SCH;
CF; 4-CI-Ph CH,SCH;,4
OCF; 4-CI-Ph CH,SCH;
OCF,H 4-Cl-Ph COEt
OCF;H 4-Cl-Ph CO,Me
OCF,H 4-Cl-Ph Co,Et
OCF,H 4-Cl-Ph CH,SCH;
Cl 4-F-Ph H
Br 4-F-Ph H
CF; 4-F-Ph H
OCF; 4-F-Ph H
Cl 4-F-Ph Me
Br 4-F-Ph Me
CF; 4-F-Ph Me
OCF; 4-F-Ph Me
Cl 4-F-Ph Et
Br 4-F-Ph Et
CF; 4-F-Ph Et
OCF; 4-F-Ph Et
Cl 4-F-Ph n-Pr
Br 4-F-Ph n-Pr
CF; 4-F-Ph n-Pr
OCF; 4-F-Ph n-Pr
Cl 4-F-Ph COMe
Br 4-F-Ph COMe
CF; 4-F-Ph COMe
OCF; 4-F-Ph COMe
Cl 4-F-Ph COEt
Br 4-F-Ph COEt
CF; 4-F-Ph COEt
OCF,H 4-F-Ph H
OCF,H 4-F-Ph Me
OCF,H 4-F-Ph Et
OCF,H 4-F-Ph n-Pr
OCF,H 4-F-Ph COMe
OCF; 4-F-Ph COEt
Cl 4-F-Ph Co,Me
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R! R Y R! R Y

Br 4-F-Ph Co,Me OCF; n-Pr CO,(t-Bu)
CF; 4-F-Ph Co,Me CF; i-Pr CO,(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph Co,Me 5 CF; 1-Pr CO,(i-Pr)
Cl 4-F-Ph Co,Et CF; 1-Pr CO(n-Pr)
Br 4-F-Ph Co,Et CF; i-Pr CO(i-Pr)
CF; 4-F-Ph CoyEt CF; i-Pr CO(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph CoyEt CF; i-Pr CO,(t-Bu)
Cl 4-F-Ph CH,SCH; 10 OCF; i-Pr COy(n-Pr)
Br 4-F-Ph CH,SCH; OCF; i-Pr CO,(i-Pr)
CF; 4-F-Ph CH,SCH;, OCF; i-Pr CO(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph CH,SCH; OCF; 1-Pr CO(@-Pr)
OCF,H 4-F-Ph COEt OCF, i-Pr CO(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph CO,Me 15 OCF; i-Pr CO,(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph Co,Et OCF,H Et CO(i-Pr)
OCF;H 4-F-Ph Ch,SCH; OCF,H Et Coy(i-Pr)
CF; Me CO;(n-Pr) OCF,H Et CO(t-Bu)
CF; Me CO,(i-Pr) OCF,H Et CO5(t-Bu)
CF; Me CO(n-Pr) 20 OCF;H n-Pr CO(n-Pr)
CF; Me CO(i-Pr) OCF,H n-Pr CO;(n-Pr)
CF; Me CO(t-Bu) OCF;H n-Pr CO(i-Pr)
CF; Me CO,(t-Bu) OCF;H n-Pr CO,(i-Pr)
OCF; Me COs(n-Pr) CF; i-Bu Coy(n-Pr)
OCF; Me COy(i-Pr) 25 CF, i-Bu Co,(i-Pr)
OCF; Me CO(n-Pr) CF; 1-Bu Co(n-Pr)
OCF; Me CO(1-Pr) CF; i-Bu Co(i-Pr)
OCF; Me CO(t-Bu) CF; 1-Bu Co(t-Bu)
OCF; Me CO,(t-Bu) CF, i-Bu Co,(t-Bu)
CF; Et CO,(n-Pr) 30 OCF; i-Bu Coy(n-Pr)
CF; Et CO,(i-Pr) OCF; i-Bu Co,(i-Pr)
CF; Et CO(n-Pr) OCF, i-Bu Co(n-Pr)
CF; Et CO(i-Pr) OCF, i-Bu Co(i-Pr)
CF3 Et CO(t-Bu) OCF; i-Bu Co(t-Bu)
CF; Et COx(t-Bu) 35 OCF; i-Bu Co»(t-Bu)
OCF; Et Coy(n-Pr) CF; CO,Me Cox(n-Pr)
OCF, Et Co,(i-Pr) CF; CO;Me Coy(i-Pr)
OCF; Et Co(n-Pr) CF; CO,Me Co(n-Pr)
OCF; Et Co(i-Pr) CF; CO,Me Co(i-Pr)
OCF; Et Co(t-Bu) 40 CF; CO;Me Co(t-Bu)
OCF; Et COs(t-Bu) CF; CO,Me Cox(t-Bu)
OCF,H Me Co(n-Pr) OCF; CO,Me Co,(n-Pr)
OCF,H Me Co,(n-Pr) OCF; CO,Me Coy(i-Pr)
OCF,H Me CO(i-Pr) OCF; CO,Me Co(n-Pr)
OCF,H Me COy((i-Pr) 45 OCF; CO,Me Co(i-Pr)
OCF,H Me CO(t-Bu) OCF; CO,Me Co(t-Bu)
OCF,H Me CO,(t-Bu) OCF; COMe Coy(t-Bu)
OCF;H Et CO(n-Pr) OCF,H n-Pr CO(t-Bu)
OCF,H Et COy(n-Pr) OCF,H n-Pr COs(t-Bu)
CF; n-Pr CO,(n-Pr) 50 OCF,H i-Pr CO(i-Pr)
CF; n-Pr CO,(i-Pr) OCF,H i-Pr CO,(1-Pr)
CF; n-Pr CO(n-Pr) OCF;H i-Pr CO(t-Bu)
CF; n-Pr CO(-Pr) OCF,H 1-Pr CO,(t-Bu)
CF; n-Pr CO(t-Bu) OCF,H 1-Pr CO(n-Pr)
CF; n-Pr CO,(t-Bu) 55 OCF,H i-Pr CO,(n-Pr)
OCF; n-Pr CO,(n-Pr) CF; CO,Et Coy(n-Pr)
OCF, n-Pr CO,(1-Pr) CF; CO,Et Co,(i-Pr)
OCF; n-Pr CO(n-Pr) CF; CO,Et Co(n-Pr)
OCF; n-Pr CO(i-Pr) CF; CO,Et Co(i-Pr)
OCF; n-Pr CO(t-Bu) 60 CF; CO,Et Co(t-Bu)

13



HU 213 635B 2

R! R Y R! R’ Y

CF; CO,Et Coy(t-Bu) OCF,H 4-Cl-Ph CO,(i-Pr)
OCF; CO,Et Coy(n-Pr) OCF-H 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
OCF, CO,Et Co,(i-Pr) 5 OCFH 4-Cl-Ph CO,(t-Bu)
OCF; CO,Et Co(n-Pr) OCF,H 4-F1-Ph CO(n-Pr)
OCF; CO,Et Co(i-Pr) OCF,H 4-F1-Ph COy(n-Pr)
OCF; CO,Et Co(t-Bu) OCF,H 4-F1-Ph CO(i-Pr)
OCF; CO,Et Coy(t-Bu) OCF;H 4-FI-Ph CO,(i-Pr)
CF; Ph CO;(n-Pr) 10 OCFH 4-FI-Ph CO(t-Bu)
CF; Ph CO,(i-Pr) OCF,H 4-F1-Ph COy(t-Bu)
CF, Ph CO(n-Pr)

CF; Ph CO(-Pr) 2. tablazat

CF; Ph CO(t-Bu)

CF; Ph CO,(t-Bu) 15 .

OCF3 Ph COg(ﬂ-Pl‘) Cl R3

OCF3 Ph COZ(i—Pr)

OCF, Ph CO(n-Pr) 0

OCF; Ph COG-Pr) \ >

OCF; Ph CO(t-Bu) 20 N—n 1
OCF, Ph CO4(t-Bu) )\ R
OCF,H CO,Me CO(i-Pr) @/
OCFQH COgMe COz(i-Pr) ° T—
OCF,H CO;Me CO(t-Bu)

OCF,H CO,Me CO,(t-Bu) 25 X
OCF,H CO,Me CO(n-Pr) R! R? Y

OCF,H CO,Me CO,(n-Pr)

OCF,H CO,Et Co(n-Pr) Cl Me H

OCF,H CO,Et Coy(n-Pr) Br Me H

CF; 4-CI-Ph CO,(n-Pr) 30 CF; Me H

CF; 4-Cl-Ph CO,(i-Pr) OCF; Me H

CF; 4-CI-Ph CO(n-Pr) Cl Me Me

CF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr) Br Me Me

CF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu) CF; Me Me

CF; 4-Cl-Ph CO,(t-Bu) 35 OCF; Me Me

OCF; 4-Cl-Ph CO»(n-Pr) Cl Me Et

OCF; 4-Cl1-Ph CO,(i-Pr) Br Me Et

OCF; 4-CI-Ph CO(n-Pr) CF; Me Et

OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr) OCF; Me Et

OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu) 40 Cl1 Me n-Pr
OCF; 4-CI-Ph CO»(t-Bu) Br Me n-Pr

CF, 4F1-Ph COy(n-Pr) CF; Me n-Pr

CF; 4F1-Ph CO»(1-Pr) OCF; Me n-Pr

CF,4 4F1-Ph CO(n-Pr) Cl Me COMe
CF; 4FI-Ph CO(i-Pr) 45 Br Me COMe
CF; 4F1-Ph CO(t-Bu) CF; Me COMe
CF; 4F1-Ph CO(t-Bu) OCF; Me COMe
OCF; 4-F-Ph COy(n-Pr) Cl Me COEt
OCF; 4-F-Ph CO,(i-Pr) Br Me COEt
OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr) 50 CF; Me COEt
OCF; 4-F-Ph CO(i-Pr) OCF; Me COEt
OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu) Cl Et H

OCF; 4-F-Ph COy(t-Bu) OCF; Me COEt
OCF,H CO»Et CO(i-Pr) Cl Me CO,Me
OCF,H CO,Et CO,(i-Pr) 55 Br Me CO;Me
OCF;H CO,Et CO(t-Bu) CF; Me CO,Me
OCFQH COzEt COz(t-Bu) OCF3 Me COzMe
OCF,;H 4-Cl-Ph CO(n-Pr) Cl Me CO,Et
OCF,H 4-CI-Ph COy(n-Pr) Br Me CO,Et
OCF,H 4-Cl-Ph CO(i-Pr) 60 CF; Me CO,Et
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OCF; Me CO,Et

Cl Me CH,SCH;4

Br Me CHQSCH3 5
CF3 Me CstCH3

OCF; Me CH,SCH,

OCF,H Me H

OCF,H Me Me

OCF; Et COEt 10
Br Et H

CF; Et H

OCF; Et H

Cl Et Me

Br Et Me 15
CF; Et Me

OCF; Et Me

Cl Et Et

Br Et Et

CF; Et Et 20
OCF, Et Et

Cl Et n-Pr

Br Et n-Pr

CF; Et n-Pr

OCF; Et n-Pr 25
Cl Et COMe

Br Et COMe

CF; Et COMe

OCF; Et COMe

Cl Et COEt 30
Br Et COEt

CF; Et COEt

OCF;H Et H

OCF-H Et Me

OCF,H Et Et 35
OCF,H Et n-Pr

OCF,H Et COMe

OCF,H Et COMEt

OCF;H Et COMe

OCF,H Et CO,Et 40
Cl Et CO,Me

Br Et CO,Me

CF; Et CO,Me

OCF3 Et COQ_MG

Cl Et CO,Et 45
Br Et CO,Et

CF; Et CO,Et

OCF; Et CO,Et

Cl Et CH,SCH;

Br Et CH,SCH; 50
CF, Et CH,SCH;

OCF; Et CH,SCH;

OCF,H Et CH,SCH,;

OCF;H Me Et

OCF,H Me n-Pr 55
OCFH Me COMe

OCF>;H Me COEt

OCF,H Me CO,Me

OCF;H Me CO,Et

OCF;H Me CH,SCH;,4 60

15
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Cl n-Pr H

Br n-Pr H

CF; n-Pr H
OCF; n-Pr H

Cl n-Pr Me

Br n-Pr Me

CF; n-Pr Me
OCF; n-Pr Me

Cl n-Pr Et

Br n-Pr Et

CF; n-Pr Et
OCF; n-Pr Et

Cl n-Pr n-Pr

Br n-Pr n-Pr
CF; n-Pr n-Pr
OCF; n-Pr n-Pr

Cl n-Pr COMe
Br n-Pr COMe
CF; n-Pr COMe
OCF; n-Pr COMe
Cl n-Pr COEt
Br n-Pr COEt
CF; n-Pr COEt
OCF;H n-Pr H
OCF,H n-Pr Me
OCF,H n-Pr Et
OCF,H n-Pr n-Pr
OCF,H n-Pr COMe
OCF; n-Pr COEt
Cl n-Pr CO,Me
Br n-Pr COMe
CF3 n-Pr COzMe
OCF; n-Pr CO,Me
Ci n-Pr CO,Et
Br n-Pr CO,Et
CF3 n-Pr COzEt
OCF3 n-Pr COzEt
Cl n-Pr Co,SCH;
Br n-Pr Co,SCH;
CF; n-Pr Co,SCH;
OCF3 n-Pr COQSCH_;
OCF,H n-Pr COEt
OCF,H n-Pr CO,Me
OCF,H n-Pr CO,Et
OCFQ_H n-Pr CHQSCH3
Cl i-Pr H

Br i-Pr H

CF; i-Pr H
OCF; i-Pr H

Cl i-Pr Me

Br 1-Pr Me

CF; 1-Pr Me
OCF; 1-Pr Me

Cl i-Pr Et

Br 1-Pr Et

CF; i-Pr Et
OCF; i-Pr Et

Cl i-Pr n-Pr



HU 213635 B

R! R’ Y R! R’ Y

Br 1-Pr n-Pr OCF,H i-Bu n-Pr

CF; i-Pr n-Pr OCF,H i-Bu COMe
OCF; i-Pr n-Pr 5 OCF; i-Bu COEt

Cl 1-Pr COMe Cl i-Bu CO,Me
Br 1-Pr COMe Br i-Bu COsMe
CF; i-Pr COMe CF; i-Bu CO,Me
OCF; i-Pr COMe OCF; i-Bu CO,Me
Cl i-Pr COEt 10 (I 1-Bu CO,Et

Br 1-Pr COEt Br i-Bu CO,Et
CF; i-Pr COEt CF; i-Bu CO,Et
OCF,H 1-Pr H OCF; i-Bu CO,Et
OCF,H i-Pr Me Cl i-Bu CH,SCH;
OCF,H i-Pr Et 15 Br 1-Bu CH,SCH;
OCF,H i-Pr n-Pr CF; 1-Bu CH,SCH;
OCF-H 1-Pr COMe OCF; i-Bu CH,SCH;
OCF; i-Pr COEt OCF,H 1-Bu COEt

Cl 1-Pr CO,Me OCF,H i-Bu CO,Me
Br 1-Pr CO,Me 20 OCF,H i-Bu CO,Et
CF; i-Pr CO,Me OCF,H 1-Bu CH,SCH;
OCF; i-Pr CO,Me Cl CO,Me H

Cl i-Pr CO,Et Br CO,Me H

Br 1-Pr CO,Et CF; CO;Me H

CF; 1-Pr CO,Et 25 OCF; CO,Me H

OCF; 1-Pr CO,Et Cl CO,Me Me

Cl 1-Pr CH,SCH;4 Br CO,Me Me

Br 1-Pr CstCHg CF3 COzMe Me

CF; i-Pr CH,SCH; OCF; CO,Me Me
OCF; i-Pr CH,SCH; 30 <l CO,Me Et
OCF,H i-Pr COEt Br CO,Me Et
OCF>H 1-Pr CO,Me CF; CO,Me Et
OCF,H i-Pr CO,Et OCF; CO;Me Et
OCF>H i-Pr CH,SCH; Cl CO,Me n-Pr

Cl i-Bu H 35 Br COMe n-Pr

Br i-Bu H CFs CO,Me n-Pr

CF; 1-Bu H OCF; CO,Me n-Pr
OCF; i-Bu H Cl CO,Me COMe

Cl i-Bu Me Br CO,Me COMe

Br i-Bu Me 40 CF; CO,Me COMe
CF; i-Bu Me OCF; CO,Me COMe
OCF; i-Bu Me Cl CO,Me COEt

Cl i-Bu Et Br CO,Me COEt

Br i-Bu Et CF; CO,Me COEt
CF; i-Bu Et - 45 OCF,H CO;Me n-H

OCF, i-Bu Et OCF;H CO,Me Me

Cl 1-Bu n-Pr OCF,H CO,Me Et

Br i-Bu n-Pr OCF,H CO;Me n-Pr

CF; i-Bu n-Pr OCF,H CO,Me COMe
OCF; i-Bu n-Pr 50 OCF; CO;Me COEt

Cl 1-Bu COMe Cl COMe COMe
Br i-Bu COMe Br CO,Me CO,Me
CF3 i-Bu COMe CF3 COzMC C02M€
OCF; i-Bu COMe OCF3 COzMe COzMC
Cl i-Bu COEt 55 (i CO,Me CO,Et

Br i-Bu COEt Br COMe CO,Et
CF, i-Bu COEt CF; CO,Me CO,Et
OCF;H i-Bu H OCF; CO,Me CO,Et
OCF,H 1-Bu Me Ci CO,Me CO,SCH;
OCF,H i-Bu Et 60 Br CO,Me CO,SCH;
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CF; CO;Me CO,SCH; OCF; Ph Me
OCF; CO,Me CO,SCH; Cl Ph Et
OCF,H CO,Me COEt 5 Br Ph Et
OCF;H CO-Me CO)Me CF; Ph Et
OCF;H CO,;Me CO,Et OCF; Ph Et
OCF,H CO,Me CH,SCH; Cl Ph n-Pr

Cl COsEt H Br Ph n-Pr

Br COEt H 10 CF; Ph n-Pr
CF; CO,Et H OCF; Ph n-Pr
OCF; CO,Et H Cl Ph COMe
Cl CO,Et Me Br Ph COMe
Br CO,Et Me CF; Ph COMe
CF; CO,Et Me 15 OCF; Ph COMe
OCF; CO,Et Me Cl Ph COEt
Cl CO,Et Et Br Ph COEt
Br CO,Et Et CF; Ph COEt
CF; CO,Et Et OCF,H Ph H
OCF; CO,Et Et 20 OCFH Ph Me

Cl CO,Et n-Pr OCF,;H Ph Et

Br CO,Et n-Pr OCF,H Ph n-Pr
CF; CO»,Et n-Pr OCF;H Ph COMe
OCF; COsEt n-Pr OCF; Ph COEt
Cl CO,Et COMe 25 (I Ph CO,Me
Br CO,Et COMe Br Ph CO,Me
CF; CO;,Et COMe CF, Ph CO,Me
OCF; CO,Et COMe OCF; Ph CO,Me
Cl CO,Et COEt Cl Ph CO,Et
Br CO,Et COEt 30 Br Ph CO,Et
CF; CO,Et COEt CF; Ph CO,Et
OCF;H CO,Et H OCF; Ph CO,Et
OCF,H COEt Me Cl Ph CO,SCH;
OCF,;H COEt Et Br Ph CO,SCH;
OCF,H CO,Et n-Pr 35 CF; Ph CO,SCH;
OCF;H CO;,Et COMe OCF; Ph CO,SCH;
OCF; CO,Et COEt OCF,H Ph COEt
Cl CO,Et CO,Me OCF,H Ph CO,Me
Br CO,Et CO,Me OCF,H Ph CO,Et
CF; CO,Et CO,Me 40 OCF-H Ph CH,SCH;
OCF; CO,Et CO,Me Cl 4-CI-Ph H

Cl CO,Et CO,Et Br 4-CIl-Ph H

Br CO,Et CO,Et CF; 4-Cl-Ph H

CF; CO,Et CO,Et OCF; 4-Cl-Ph H
OCF; CO,Et CO,Et 45 (Cl 4-CI-Ph Me

Cl CO,Et CO,SCH; Br 4-CI-Ph Me

Br COsEt CO,SCH; CF; 4-Cl-Ph Me

CF; CO,Et CO,SCH; OCF; 4-Cl-Ph Me
OCF; CO,Et CO,SCH; Cl 4-Cl-Ph Et
OCF,H CO,Et COEt 50 Br 4-Cl-Ph Et
OCF,H CO,Et CO,Me CF; 4-Cl-Ph Et
OCF,H CO,Et CO,Et OCF; 4-CI-Ph Et
OCF,H CO,Et CH,SCH; Cl 4-Cl-Ph n-Pr

Cl Ph H Br 4-Cl-Ph n-Pr

Br Ph H 55 CF; 4-Cl-Ph n-Pr
CF; Ph H OCF; 4-Cl-Ph n-Pr
OCF; Ph H Cl 4-CI-Ph COMe
Cl Ph Me Br 4-CI-Ph COMe
Br Ph Me CF, 4-C1-Ph COMe
CF; Ph Me 60 OCF; 4-Cl-Ph COMe
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Cl 4-Cl-Ph COEt

Br 4-CIl-Ph COEt

CF, 4-Cl-Ph COEt 5

OCF;H 4-CI-Ph H

OCF,H 4-Cl-Ph Me

OCF,;H 4-Cl-Ph Et

OCF,H 4-Cl-Ph n-Pr

OCF,H 4-Cl-Ph COMe 10
OCF; 4-Cl-Ph COEt

Cl 4-Cl-Ph CO,Me

Br 4-Cl-Ph CO,Me

CF3 4-CI-Ph COzMC

OCF; 4-Cl-Ph CO,Me 15
Cl 4-Cl-Ph CO,Et

Br 4-Cl-Ph CO,Et

CF; 4-CI-Ph CO,Et

OCF; 4-Cl-Ph CO,Et

Cl 4-Cl-Ph CO,SCH; 20
Br 4-Cl-Ph CO,SCH;

CF; 4-CI-Ph CO,SCH;

OCF; 4-Cl-Ph CO,SCH;

OCF,H 4-Cl-Ph COEt

OCF,;H 4-Cl-Ph CO,Me 25
OCF,H 4-Cl-Ph CO,Et

OCF;H 4-Cl-Ph CH,SCH;

Cl 4-F-Ph H

Br 4-F-Ph H

CF; 4-F-Ph H 30
OCF; 4-F-Ph H

Cl 4-F-Ph Me

Br 4-F-Ph Me

CF; 4-F-Ph Me

OCF, 4-F-Ph Me 35
Cl 4-F-Ph Et

Br 4-F-Ph Et

CF; 4-F-Ph Et

OCF; 4-F-Ph Et

Cl 4-F-Ph n-Pr 40
Br 4-F-Ph n-Pr

CF, 4-F-Ph n-Pr

OCF, 4-F-Ph n-Pr

Cl 4-F-Ph COMe

Br 4-F-Ph COMe 45
CF; 4-F-Ph COMe

OCF; 4-F-Ph COMe

Cl 4-F-Ph COEt

Br 4-F-Ph COEt

CF; 4-F-Ph COEt 50
OCF,H 4-F-Ph H

OCF,H 4-F-Ph Me

OCF,H 4-F-Ph Et

OCF,H 4-F-Ph n-Pr

OCF,H 4-F-Ph COMe 55
OCF; 4-F-Ph COEt

Cl 4-F-Ph CO,Me

Br 4-F-Ph CO,Me

CF; 4-F-Ph COMe

OCF; 4-F-Ph CO;Me 60

18
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Cl 4-F-Ph CO,Et

Br 4-F-Ph CO,Et
CF; 4-F-Ph CO,Et
OCF; 4-F-Ph CO,Et

Cl 4-F-Ph CO,SCH;4
Br 4-F-Ph CO,SCH;
CF; 4-F-Ph CO,SCH;4
OCF; 4-F-Ph CO,SCH;
OCF,H 4-F-Ph COEt
OCF,H 4-F-Ph CO,Me
OCFH 4-F-Ph CO,Et
OCF,H 4-F-Ph CH,SCH;
CF; Me COQ(H-PI‘)
CF3 Me COz(l-Pr)
CF; Me CO(n-Pr)
CF; Me CO(i-Pr)
CF; Me CO(t-Bu)
CF; Me CO;(t-Bu)
OCF; Me CO3(n-Pr)
OCF3 Me COz(l-PI‘)
OCF; Me CO(n-Pr)
OCF; Me CO(i-Pr)
OCF; Me CO(t-Bu)
OCF; Me CO,(t-Bu)
CF; Et COy(n-Pr)
CF; Et CO,(i-Pr)
CF, Et CO(n-Pr)
CF, Et CO(i-Pr)
CF; Et CO(t-Bu)
CF; Et COy(t-Bu)
OCF; Et CO;(n-Pr)
OCF; Et CO,(i-Pr)
OCF; Et CO(n-Pr)
OCF; Et CO(i-Pr)
OCF; Et CO(t-Bu)
OCF; Et CO,(t-Bu)
OCF,H Me CO(n-Pr)
OCF,H Me CO,(n-Pr)
OCF;H Me CO(i-Pr)
OCFQH Me COQ(I-PI')
OCF,H Me CO(t-Bu)
OCF,H Me CO»(t-Bu)
OCF;H Et CO(n-Pr)
OCF;H Et CO5(n-Pr)
CF; n-Pr CO,(n-Pr)
CF, n-Pr CO4(i-Pr)
CF; n-Pr CO(n-Pr)
CF; n-Pr CO(i-Pr)
CF; n-Pr CO(t-Bu)
CF; n-Pr COz(t—Bu)
OCF, n-Pr COs(n-Pr)
OCF; n-Pr CO,(i-Pr)
OCF; n-Pr CO(n-Pr)
OCF; n-Pr CO(i-Pr)
OCF; n-Pr CO(t-Bu)
OCF, n-Pr CO,(t-Bu)
CF; i-Pr COs(n-Pr)
CF; i-Pr CO,(3-Pr)



HU213635B

R! R Y R! R’ Y

CF, i-Pr CO(n-Pr) OCF; CO,Et CO(n-Pr)
CF; 1-Pr CO(-Pr) OCF; CO,Et CO(i-Pr)
CF, i-Pr CO(t-Bu) 5  OCF, COLEt CO(t-Bu)
CF; i-Pr COg(t-Bu) OCF; CO,Et COz(t-Bu)
OCF, i-Pr CO5(n-Pr) CF, Ph CO,(n-Pr)
OCF, i-Pr COx(i-Pr) CF, Ph COM(i-Pr)
OCF, i-Pr CO(n-Pr) CFs Ph CO(n-Pr)
OCF, i-Pr CO(i-Pr) 10 CF, Ph CO(i-Pr)
OCF, i-Pr CO(t-Bu) CF, Ph CO(t-Bu)
OCF, i-Pr CO5(t-Bu) CF, Ph CO»(t-Bu)
OCF,H Et CO(i-Pr) OCF; Ph CO,(n-Pr)
OCF,H  Et COL(i-Pr) OCF, Ph COM(i-Pr)
OCFH  Et CO(t-Bu) 15 OCF, Ph CO(n-Pr)
OCF,H  Et COL(t-Bu) OCF, Ph CO(i-Pr)
OCF,H n-Pr CO(n-Pr) OCF; Ph CO(t-Bu)
OCF,H  nPr CO5(n-Pr) OCF; Ph CO,(t-Bu)
OCF,H n-Pr CO(i-Pr) OCF,H CO,Me CO(i-Pr)
OCF,H  npPr COL(i-Pr) 20 OCF,H  COMe  COi-Pr)
CF, i-Bu CO5(n-Pr) OCF,H  COMe  CO(t-Bu)
CF; i-Bu CO,(1-Pr) OCF,H CO,Me CO»(t-Bu)
CF, i-Bu CO(n-Pr) OCRH  COMe  CO(n-Pr)
CF3 i-Bu CO(I-PI‘) OCFQH COzMC COz(n-Pr)
CF; i-Bu CO(t-Bu) 25 OCF.H CO,Et CO(n-Pr)
CF, i-Bu CO5(t-Bu) OCF;H  COSEt COs(n-Pr)
OCF; i1-Bu COy(n-Pr) CF; 4-CI-Ph CO;(n-Pr)
OCF, i-Bu COx(i-Pr) CF, 4-CLPh  COxi-Pr)
OCF, i-Bu COn-Pr) CF, 4-CIPh  CO(n-Pr)
OCF, i-Bu CO(i-Pr) 30 CF, 4-CIPh  CO(i-Pr)
OCF; i-Bu CO(t-Bu) CF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
OCF; 1-Bu CO,(1-Bu) CF; 4-Cl-Ph CO,(t-Bu)
CF, CO:Me  COy(n-Pr) OCF, 4CLPh  COun-Pr)
CF, COMe  CO(i-Pr) OCF, 4-CI-Ph  CO(i-Pr)
CF, CO,Me  CO(n-Pr) 35 OCF, 4-ClPh  CO(n-Pr)
CF, COMe  COG-Pr) OCF, 4-C.Ph  CO(i-Pr)
CF; COMe  CO(t-Bu) OCF, 4CLPh  CO(-Bu)
CF, COMe  CO,(t-Bu) OCF; 4-CLPh  CO(t-Bu)
OCF, CO:Me  COyn-Pr) CF; 4-F-Ph CO»(n-Pr)
OCF; COMe  COi-Pr) 40 CF, 4-F-Ph CO5(i-Pr)
OCF; COMe  CO(n-Pr) CF, 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF; COMe  CO(i-Pr) CF, 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF, COMe  CO(t-Bu) CF, 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF, COMe  CO(t-Bu) CF, 4-F-Ph COL(t-Bu)
OCF,H n-Pr CO(t-Bu) 45 OCF; 4-F-Ph CO,(n-Pr)
OCF,H n-Pr CO»(t-Bu) OCF; 4-F-Ph CO4(i-Pr)
OCF,H i-Pr CO(i-Pr) OCF, 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF,H i-Pr CO,(i-Pr) OCF, 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF,H  i-Pr CO(t-Bu) OCF, 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF.H i-Pr COS(t-Bu) 50 OCF, 4-F-Ph CO,(t-Bu)
OCF,H 1-Pr CO(n-Pr) OCF,H CO,Et CO(i-Pr)
OCF,H i-Pr COs(n-Pr) OCF,H CO,Et CO,(i-Pr)
CF, CO,Et CO,(n-Pr) OCF,H  CO,Et CO(t-Bu)
CF, CO,Et CO(i-Pr) OCF.H CO,Et CO»(t-Bu)
CF, CO,Et CO(n-Pr) 55 OCF,H  4-CLPh  CO(n-Pr)
CF; CO,Et CO(1-Pr) OCF;H 4-Cl-Ph CO,(n-Pr)
CF, CO,Et CO(t-Bu) OCF,H  4-CLPh  CO(i-Pr)
CF, CO,Et COH(t-Bu) OCF,H  4CLPh  COs(i-Pr)
OCF; CO,Et COx(n-Pr) OCF,H  4CLPh  CO(-Bu)
OCF, CO,Et CO5(i-Pr) 60 OCF,H 4-CI-Ph  CO(t-Bu)
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OCF,H 4-F-Ph CO(n-Pr) OCF,H Me H
OCF,H 4-F-Ph COy(n-Pr) OCF;H Me Me
OCF,H 4-F-Ph CO(i-Pr) 5 OCF; Et COEt
OCF,H 4-F-Ph CO5(1-Pr) Br Et H
OCF,H 4-F-Ph CO(1-Bu) CF; Et H
OCF,H 4-F-Ph CO,(t-Bu) OCF, Et H
Cl Et Me
3. tablazar 10 Br Et Me
CF; Et Me
F R3 OCF3 Et Me
Cl Et Et
o Br Et Et
Y ) 15 CF, Et Et
N—N 1 OCF; Et Et
R Cl Et n-Pr
/)\ ©/ Br Et n-Pr
o T‘-' CF; Et n-Pr
20 OCF; Et n-Pr
Y Cl Et COMe
R’ R’ Y Br Et COMe
CF; Et COMe
Cl Me H OCF; Et COMe
Br Me H 25 Ci Et COEt
CF; Me H Br Et COEt
OCF; Me H CF, Et COEt
Cl Me Me OCF,H Et H
Br Me Me OCF,H Et Me
CF; Me Me 30 OCF,H Et Et
OCF; Me Me OCF,H Et n-Pr
Cl Me Et OCF,H Et COMe
Br Me Et OCF,H Et COEt
CF, Me Et OCF,H Et CO;Me
OCF; Me Et 35 OCFH Et CO,Et
Cl Me n-Pr Cl Et CO,Me
Br Me n-Pr Br Et CO,Me
CF; Me n-Pr CF; Et CO,Me
OCF; Me n-Pr OCF; Et CO,Me
Cl Me COMe 40 (I Et CO,Et
Br Me COMe Br Et CO,Et
CF3 Me COMe CF3 Et COzEt
OCF; Me COMe OCF; Et CO,Et
Cl Me COEt Cl Et CO,SCH;
Br Me COEt 45 Br Et CO,SCH;
CF; Me COEt CF; Et CO,SCH;
Cl Et H OCF; Et CO,SCH;
OCF; Me COEt OCF,H Me Et
Cl Me CO,Me OCF,H Me n-Pr
Br Me CO,Me 50 OCF,H Me COMe
CF; Me CO,Me OCF,H Me COEt
OCF; Me CO,Me OCF,H Me CO-Me
Ci Me CO,Et OCF,H Me CO,Et
Br Me CO,Et OCF,H Me CH,SCH;
CF; Me CO,Et 55 (I n-Pr H
OCF; Me CO,Et Br n-Pr H
Cl Me COZSCH’; CF3 n-Pr H
Br Me CO,SCH; OCF; n-Pr H
CF; Me CO,SCH; Cl n-Pr Me
OCF; Me CO,SCH;,4 60 Br n-Pr Me
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CF, n-Pr Me

OCF; n-Pr Me

Cl n-Pr Et 5

Br n-Pr Et

CF; n-Pr Et

OCF; n-Pr Et

Cl n-Pr n-Pr

Br n-Pr n-Pr 10
CF; n-Pr n-Pr

OCF; n-Pr n-Pr

Cl n-Pr COMe

Br n-Pr COMe

CF; n-Pr COMe 15
OCF, n-Pr COMe

Cl n-Pr COEt

Br n-Pr COEt

CF; n-Pr COEt

OCF;H n-Pr H 20
OCF>H n-Pr Me

OCF,H n-Pr Et

OCF,H n-Pr n-Pr

OCF,H n-Pr COMe

OCF; n-Pr COEt 25
Cl n-Pr CO,Me

Br n-Pr CO,Me

CF, n-Pr CO,Me

OCF, n-Pr CO,Me

Cl n-Pr CO,Et 30
Br n-Pr CO,Et

CF; n-Pr CO,Et

OCF; n-Pr CO,Et

Ci n-Pr CO,SCH;

Br n-Pr CO,SCH;3 35
CF3 n-Pr COzSCHj,

OCF3 n-Pr COQSCH:;

OCF,H n-Pr COEt

OCF,H n-Pr CO,Me

OCF,H n-Pr CO,Et 40
OCFQH n-Pr CHzSCH3

Cl i-Pr H

Br i-Pr H

CF; 1-Pr H

OCF; i-Pr H 45
Cl i-Pr Me

Br i-Pr Me

CF; i-Pr Me

OCF; 1-Pr Me

Cl i-Pr Et 50
Br i-Pr Et

CF, i-Pr Et

OCF, i-Pr Et

Cl 1-Pr n-Pr

Br 1-Pr n-Pr 55
CF; i-Pr n-Pr

OCF; i-Pr n-Pr

Cl i-Pr COMe

Br i-Pr COMe

CF; i-Pr COMe 60

21

R! R} Y
OCF; i-Pr COMe
Cl i-Pr COEt
Br i-Pr COEt
CF; i-Pr COEt
OCF,H i-Pr H
OCF,H i-Pr Me
OCF,H i-Pr Et
OCF,H i-Pr n-Pr
OCF,H i-Pr COMe
OCF; i-Pr COEt
Cl i-Pr CO,Me
Br 1-Pr CO,;Me
CF; i-Pr COMe
OCF; i-Pr CO,Me
Cl i-Pr CO;Et
Br i-Pr CO,Et
CF; i-Pr CO,Et
OCF; i-Pr CO,Et
Cl i-Pr CH,SCHj,4
Br i-Pr CH,SCH;
CF; i-Pr CH,SCH;
OCF3 i-Pr CHzSCH;
OCF,H i-Pr COEt
OCF;H i-Pr Co,Me
OCF,H i-Pr CoyEt
OCF,;H 1-Pr CH,SCH;
Cl i-Bu H

Br i-Bu H

CF; i-Bu H

OCF; i-Bu H

Cl i-Bu Me

Br i-Bu Me

CF; i-Bu Me
OCF; i-Bu Me

Cl i-Bu Et

Br i-Bu Et

CF; i-Bu Et
OCF; i-Bu Et

Cl i-Bu n-Pr

Br 1-Bu n-Pr
CF; 1-Bu n-Pr
OCF; i-Bu n-Pr

Cl i-Bu COMe
Br i-Bu COMe
CF; i-Bu COMe
OCF; i-Bu COMe
Cl i-Bu COEt
Br 1-Bu COEt
CF; i-Bu COEt
OCF,H i-Bu H
OCF,H i-Bu Me
OCF,H i-Bu Et
OCF,H 1-Bu n-Pr
OCF,H i-Bu COMe
OCF; i-Bu COEt
Cl i-Bu CO,Me
Br i-Bu CO;Me
CF3 i-Bu COzMe
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R! R’ Y R! R Y
OCF; i-Bu CO,Me Cl CO,Et H

cl i-Bu CO,Et Br CO,Et H

Br 1-Bu COzEt 5 CF3 COzEt H

CF; 1-Bu CO,Et OCF; CO,Et H
OCF; i-Bu CO,Et Cl CO,Et Me

Cl i-Bu CO,SCH; Br CO,Et Me

Br i-Bu CO,SCH, CF, CO,Et Me
CF3 i-Bu COQSCH}, 10 OCF; COzEt Me
OCF; 1-Bu CO,SCH; Cl CO,Et Et
OCF.H i-Bu COEt Br CO,Et Et
OCFzH 1-Bu CO?_Me CF3 COzEt Et
OCFzH i-Bu CO,Et OCF3 CO,Et Et
OCF-H i-Bu CH,SCH; 15 ¢l CO,Et n-Pr

Cl CO,Me H Br COzEt n-Pr

Br CO,Me H CF, CO,Et n-Pr
CF; CO;Me H OCF; CO,Et n-Pr
OCF; CO;Me H Cl CO,Et COMe
Cl CO,Me Me 20 Br CO,Et COMe
Br COMe  Me CF, CO,Et COMe
CF; CO,Me Me OCF; CO,Et COMe
OCF; CO,Me Me Cl CO,Et COEt
Cl CO;Me Et Br CO,Et COEt
Br CO,Me Et 25 CF; CO,Et COEt
CF; CO,Me Et OCF,;H CO,Et H
OCF, CO,Me  Et OCF,H CO,Et Me

Cl CO,Me n-Pr OCF,H COyEt Et

Br CO,Me n-Pr OCF,H CO,Et n-Pr
CF; CO,Me n-Pr 30 OCF;H CO,Et COMe
OCF,4 CO,Me n-Pr OCF, CO,Et COEt
Cl CO,Me COMe Cl CO,Et CO,Me
Br CO;Me COMe Br CO,Et CO,Me
CF; CO,Me COMe OCF; CO,Et CO,Me
OCF; CO,Me COMe 35 OCF; CO,Et CO;Me
Cl CO,Me COEt Cl CO,Et COEt
Br CO;Me COEt Br CO,Et CO,Et
CF; COMe COEt CF; CO,Et CO,Et
OCF,H CO,Me H OCF; CO,Et CO,Et
OCFzH COzMC Me 40 Cl COzEt COzsCH3
OCF,H CO,Me Et Br COEt CO,SCH;
OCF,H CO,Me n-Pr CF, CO,Et CO,SCH;
OCF,;H CO,Me COMe OCF; CO,Et CO,SCH;
OCF, CO,Me  COEt OCF,H  CO,Et COEt
cl COMe  COMe 45 OCFH  CO,Et CO,Me
Br CO,Me CO,Me OCF,H COEt CO,Et
CF; CO-Me  CO,Me OCF,H CO,Et CH,SCH;
OCF; CO,Me CO,Me Cl Ph H

Cl CO;Me CO,Et Br Ph H

Br CO,Me CO,Et 50 CF; Ph H

CF; CO,Me CO,Et OCF; Ph H
OCF, COMe  CO,Et cl Ph Me

Cl CO,Me CH,SCH; Br Ph Me

Br COQMC CHzSCH3 CF3 Ph Me

CF3 COzMB CstCHg, 55 OCF3 Ph Me
OCF; CO,Me CH,SCH; Cl Ph Et
OCF,H CO,Me COEt Br Ph Et
OCF,H CO;Me CO,Me CF; Ph Et
OCF;H CO,Me COEt OCF; Ph Et
OCF,H CO,Me CH,SCH; 60 Cl Ph n-Pr

22



HU 213635B
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Br Ph n-Pr OCF,;H 4-Cl-Ph n-Pr

CF, Ph n-Pr OCK,H  4ClPh  COMe
OCF; Ph n-Pr 5 OCF; 4-CI-Ph COEt

Cl Ph COMe Cl 4-CI-Ph CO;Me
Br Ph COMe Br 4-Cl-Ph CO,Me
CF; Ph COMe CF; 4-CI-Ph CO,;Me
OCF; Ph COMe OCF; 4-Cl-Ph CO,Me
Cl Ph COEt 10 Cl 4-Cl-Ph CO,Et

Br Ph COEt Br 4-Cl-Ph CO,Et
CF; Ph COEt CF; 4-Cl-Ph CO,Et
OCF,H Ph H OCF; 4-Cl-Ph CO,Et
OCF>;H Ph Me Cl 4-CI-Ph CO,SCH;
OCF,H Ph Et 15 Br 4-Cl-Ph CO,SCH;
OCFzH Ph n-Pr CF3 4-Cl-Ph COzSCH;
OCF,H  Ph COMe OCF; 4-CI.Ph  CO,SCH,
OCF; Ph COEt OCF,H 4-Cl-Ph COEt

Cl Ph CO;Me OCF:H 4-Cl-Ph CO;Me
Br Ph CO,Me 20 OCF,H 4-Cl-Ph CO,Et
CF; Ph CO,Me OCF;H 4-Cl-Ph CO,SCH;
OCF; Ph CO,Me Cl 4-F-Ph H

Cl Ph CO,Et Br 4-F-Ph H

Br Ph CO,Et CF; 4-F-Ph H

CF; Ph CO,Et 25 OCF; 4-F-Ph H

OCF; Ph CO,Et Cl 4-F-Ph Me

Cl Ph CO,SCH; Br 4-F-Ph Me

Br Ph CO,SCH; CF; 4-F-Ph Me

CF; Ph CO,SCH; OCF; 4-F-Ph Me

OCF; Ph CO,SCH; 30 C1 4-F-Ph Et
OCF,H Ph COEt Br 4-F-Ph Et
OCF;H Ph Co,Me CF; 4-F-Ph Et
OCF,H Ph CO,Et OCF, 4-F-Ph Et
OCF>;H Ph CH,SCH;4 Cl 4-F-Ph n-Pr

Cl 4-Cl-Ph H 35 Br 4-F-Ph n-Pr

Br 4-Cl-Ph H CF; 4-F-Ph n-Pr

CF; 4-ClI-Ph H OCF; 4-F-Ph n-Pr
OCF; 4-Cl-Ph H Cl 4-F-Ph COMe

Cl 4-Cl-Ph Me Br 4-F-Ph COMe

Br 4-CI-Ph Me 40 CF; 4-F-Ph COMe
CF; 4-Cl-Ph Me OCF; 4-F-Ph COMe
OCF, 4-Cl-Ph Me Cl 4-F-Ph COEt

Cl 4-Cl-Ph Et Br 4-F-Ph COEt

Br 4-C1-Ph Et CF; 4-F-Ph COEt
CF; 4-Cl-Ph Et 45 OCF,H 4-F-Ph H

OCF; 4-CI-Ph Et OCF,H 4-F-Ph Me

Cl 4-Cl-Ph n-Pr OCF,H 4-F-Ph Et

Br 4-CI-Ph n-Pr OCF>H 4-F-Ph n-Pr

CF; 4-Cl-Ph n-Pr OCF,H 4-F-Ph COMe
OCF; 4-Cl-Ph n-Pr 50 OCF; 4-F-Ph COEt

Cl 4-Cl-Ph COMe Cl 4-F-Ph CO,Me
Br 4-Cl-Ph COMe Br 4-F-Ph CO,Me
CF; 4-Cl-Ph COMe CF; 4-F-Ph CO,Me
OCF, 4-Cl-Ph COMe OCF; 4-F-Ph CO)Me
Cl 4-Cl-Ph COEt 55 (I 4-F-Ph CO,Et

Br 4-CI-Ph COEt Br 4-F-Ph CO,Et
CF; 4-Cl-Ph COEt CF; 4-F-Ph CO;Et
OCF-;H 4-Cl-Ph H OCF; 4-F-Ph COyEt
OCF,H 4-Cl1-Ph Me Cl 4-F-Ph CH,SCH;
OCF,H 4-Cl-Ph Et 60 Br 4-F-Ph CH,SCH;
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CF; 4-F-Ph CH,SCH; OCF; 1-Pr CO(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph CH,SCH; OCF; i-Pr CO(i-Pr)
OCF,H 4-F-Ph COEt 5 OCF; i-Pr CO(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph CO,Me OCF; i-Pr CO,(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph CO,Et OCF;H Et CO(1-Pr)
OCF;H 4-F-Ph CH,SCH;4 OCFH Et CO,(1-Pr)
CF; Me CO5(n-Pr) OCF,H Et CO(t-Bu)
CF; Me CO,(i-Pr) 10 OCF,H Et CO,(t-Bu)
CF; Me CO(n-Pr) OCF,H n-Pr CO(n-Pr)
CF; Me CO(1-Pr) OCF,H n-Pr CO4(n-Pr)
CF; Me CO(t-Bu) OCF-,H n-Pr CO(i-Pr)
CF; Me CO,(t-Bu) OCF,H n-Pr CO,(i-Pr)
OCF, Me COy(n-Pr) 15 CF; i-Bu CO;(n-Pr)
OCF; Me CO,(i-Pr) CF; i-Bu CO,(i-Pr)
OCF; Me CO(n-Pr) CF; i-Bu CO(n-Pr)
OCF; Me CO(i-Pr) CF; i-Bu CO(i-Pr)
OCF, Me CO(t-Bu) CF; i-Bu CO(t-Bu)
OCF; Me CO,(t-Bu) 20 CF; i-Bu CO;,(t-Bu)
CF; Et COy(n-Pr) OCF; 1-Bu CO;,(n-Pr)
CF; Et CO,(i-Pr) OCF; 1-Bu CO;,(i-Pr)
CF; Et CO(n-Pr) OCF; i-Bu CO(n-Pr)
CF; Et CO(i-Pr) OCF, 1-Bu CO(i-Pr)
CF; Et CO(t-Bu) 25 OCF; i-Bu CO(t-Bu)
CF; Et CO4(t-Bu) OCF; 1-Bu CO;,(t-Bu)
OCF; Et COQ(I‘I-PI’) CF3 COzMe COz(l’l-PI‘)
OCF, Et COy(i-Pr) CF; CO;Me CO,(i-Pr)
OCF; Et CO(n-Pr) CF; CO,Me CO(n-Pr)
OCF; Et CO(i-Pr) 30 CF, CO,Me CO(i-Pr)
OCF, Et CO(t-Bu) CF; CO-Me CO(t-Bu)
OCF; Et COs(t-Bu) CF, CO;Me COs(t-Bu)
OCF,H Me CO(n-Pr) OCF; CO;Me CO,(n-Pr)
OCF;H Me COs(n-Pr) OCF; CO,Me CO,(1-Pr)
OCF,H Me CO(i-Pr) 35 OCF; CO,Me CO(n-Pr)
OCF,H Me CO»(i-Pr) OCF; CO;Me CO(i-Pr)
OCF,H Me CO(t-Bu) OCF; CO-Me CO(t-Bu)
OCF,H Me CO5(t-Bu) OCF; CO;Me COs(t-Bu)
OCF,H Et CO(n-Pr) OCF,H n-Pr CO(t-Bu)
OCF,H Et COy(n-Pr) 40 OCFH n-Pr CO,(t-Bu)
CF; n-Pr COy(n-Pr) OCF;H 1-Pr CO(i-Pr)
CF; n-Pr COy(i-Pr) OCF,H i-Pr CO,(i-Pr)
CF; n-Pr CO(n-Pr) OCF,H i-Pr CO(t-Bu)
CF; n-Pr CO(i-Pr) OCF,H i-Pr CO,(t-Bu)
CF; n-Pr CO(t-Bu) 45 OCFH 1-Pr CO(n-Pr)
CF; n-Pr CO,(t-Bu) OCF;H 1-Pr CO,(n-Pr)
OCF; n-Pr COy(n-Pr) CF; CO;Et CO;(n-Pr)
OCF; n-Pr CO,y(i-Pr) CF; CO;Et CO,(i-Pr)
OCF; n-Pr CO(n-Pr) CF, CO»Et CO(n-Pr)
OCF, n-Pr CO(i-Pr) 50 CF; CO,Et CO(-Pr)
OCF; n-Pr CO(t-Bu) CF; CO,Et CO(t-Bu)
OCF; n-Pr COy(t-Bu) CF; CO,Et CO,(t-Bu)
CF; i-Pr CO4(n-Pr) OCF; CO,Et CO,(n-Pr)
CF; i-Pr CO,(i-Pr) OCF, CO;Et CO,(i-Pr)
CF; 1-Pr CO(n-Pr) 55 OCF; CO»Et CO(n-Pr)
CF; i-Pr CO(i-Pr) OCF; CO,Et CO(i-Pr)
CF; i-Pr CO(t-Bu) OCF; CO,Et CO(t-Bu)
CF; i-Pr CO,(t-Bu) OCF; CO,Et CO»(t-Bu)
OCF; i-Pr CO,(n-Pr) CF; Ph CO;,(n-Pr)
OCF; i-Pr CO,(i-Pr) 60 CF; Ph CO,(i-Pr)
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CF, Ph CO(n-Pr)

CF; Ph CO(i-Pr)

CF; Ph CO(t-Bu) 5

CF; Ph CO»(t-Bu)

OCF; Ph CO5(n-Pr)

OCF; Ph CO,(i-Pr)

OCF; Ph CO(n-Pr)

OCF; Ph CO(i-Pr) 10
OCF; Ph CO(t-Bu)

OCF; Ph CO,(t-Bu)

OCF,H COMe CO(i-Pr)

OCF,H CO;Me CO,(i-Pr)

OCF,H CO,Me CO(t-Bu) 15
OCF,H CO,Me CO,(t-Bu)

OCF,;H CO,;Me CO(n-Pr)

OCF,H CO,Me CO,(n-Pr)

OCF,H COLEt CO(n-Pr)

OCFzH COzEt COQ(I’\-PI’) 20
CF; 4-CI-Ph CO3(n-Pr)

CF; 4-Cl-Ph CO,(i-Pr)

CF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)

CF; 4-Cl-Ph CO(1-Pr)

CF; 4-CIl-Ph CO(t-Bu) 25
CF; 4-Cl-Ph CO,(t-Bu)

OCF; 4-Cl-Ph COy(n-Pr)

OCF; 4-Cl-Ph CO,(i-Pr)

OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)

OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr) 30
OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu)

OCF; 4-Cl-Ph CO5(t-Bu)

CF; 4-F-Ph CO,(n-Pr)

CF, 4-F-Ph CO,(i-Pr)

CF; 4-F-Ph CO(n-Pr) 35
CF; 4-F-Ph CO(i-Pr)

CF, 4-F-Ph CO(t-Bu)

CF; 4-F-Ph CO,(t-Bu)

OCF; 4-F-Ph CO,(n-Pr)

OCF; 4-F-Ph CO;(1-Pr) 40
OCF, 4-F-Ph CO(n-Pr)

OCF; 4-F-Ph CO(i-Pr)

OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu)

OCF; 4-F-Ph CO,(t-Bu)

OCF;H CO,Et CO(i-Pr) 45
OCF,H CO,Et CO4(i-Pr)

OCF,H CO,Et CO(t-Bu)

OCF,H CO,Et COs(t-Bu)

OCF,H 4-CI-Ph CO(n-Pr)

OCF,H 4-Cl-Ph COy(n-Pr) 50
OCF,H 4-CI-Ph CO(i-Pr)

OCF,;H 4-Cl-Ph CO»(i-Pr)

OCF,H 4-Cl-Ph CO(t-Bu)

OCF,H 4-Cl-Ph COy(t-Bu)

OCF,H 4-F-Ph CO(n-Pr) 55
OCF,H 4-F-Ph COs(n-Pr)

OCF;H 4-F-Ph CO(i-Pr)

OCF;H 4-F-Ph CO,4(i-Pr)

OCF>;H 4-F-Ph CO(t-Bu)

OCF,H 4-F-Ph COx(t-Bu) 60
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4. tablazat
F3 33
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Cl Me H
Br Me H
CF3 Me H
OCF; Me H
Cl Me Me
Br Me Me
CF; Me Me
OCF; Me Me
Cl Me Et
Br Me Et
CF; Me Et
OCF; Me Et
Cl Me n-Pr
Br Me n-Pr
CF; Me n-Pr
OCF; Me n-Pr
Cl Me COMe
Br Me COMe
CF; Me COMe
OCF; Me COMe
Cl Me COEt
Br Me COEt
CF; Me COEt
Cl Et H
OCF, Me COEt
Cl Me COMe
Br Me CO-Me
CF; Me CO,Me
OCF3 Me COzMe
Cl Me CO,Et
Br Me CO;Et
CF; Me COsEt
OCF; Me CO,Et
Cl Me CO,SCH;
Br Me COZSCH3
CF3 Me CO’_)SCH3
OCF3 Me CO)_SCH3
OCF,H Me H
OCF,H Me Me
OCF; Et COEt
Br Et H
CF; Et H
OCF; Et H
Cl Et Me
Br Et Me
CF; Et Me
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OCF;, Et Me CF; n-Pr n-Pr

Cl Et Et OCF; n-Pr n-Pr

Br Et Et 5 C n-Pr COMe
CF; Et Et Br n-Pr COMe
OCF; Et Et CF; n-Pr COMe
Cl Et n-Pr OCF; n-Pr COMe
Br Et n-Pr Cl n-Pr COEt
CF; Et n-Pr 10 Br n-Pr COEt
OCF; Et n-Pr CF; n-Pr COEt
Cl Et COMe OCF,H n-Pr H

Br Et COMe OCF,H n-Pr Me

CF; Et COMe OCF,H n-Pr Et
OCF; Et COMe 15 OCF,H n-Pr n-Pr

Cl Et COEt OCF,H n-Pr COMe
Br Et COEt OCF; n-Pr COEt
CF; Et COEt Cl n-Pr CO,Me
OCF,H Et H Br n-Pr CO;Me
OCF,H Et Me 20 CF; n-Pr CO,Me
OCF,H Et Et OCF; n-Pr CO,Me
OCF>,H Et n-Pr Cl n-Pr CO,Et
OCF,H Et COMe Br n-Pr CO,Et
OCF,H Et COEt CF; n-Pr CO,Et
OCF,H Et CO,Me 25 OCF; n-Pr CO,Et
OCF,H Et CO,Et Cl n-Pr CO,SCH;
Cl Et CO,Me Br n-Pr CO,SCH;
Br Et CO,Me CF; n-Pr CO,SCH;
CF; Et CO,Me OCF; n-Pr CO,SCH;
OCF; Et CO,Me 30 OCFH n-Pr COEt
Cl Et CO,Et OCF,;H n-Pr CO,Me
Br Et CO;Et OCFH n-Pr CO,Et
CF; Et CO,Et OCF,H n-Pr CH,SCH;
OCF; Et CO,Et Cl i-Pr H

Cl Et CO,SCH; 35 Br i-Pr H

Br Et CO,SCH; CF; i-Pr H

CF; Et CO,SCH; OCF; i-Pr H
OCF, Et CO,SCH; Cl 1-Pr Me
OCF,H Et CO,SCH; Br 1-Pr Me
OCF,H Me Et 40 CF; i-Pr Me
OCF,H Me n-Pr OCF; i-Pr Me
OCF,H Me COMe Cl i-Pr Et
OCF,H Me COEt Br i-Pr Et
OCF,H Me CO,Me CF; 1-Pr Et
OCF,H Me CO;Et 45 OCF; i-Pr Et
OCF,H Me CH,SCH; Cl i-Pr n-Pr

Cl n-Pr H Br i-Pr n-Pr

Br n-Pr H CF; i-Pr n-Pr
CF; n-Pr H OCF; i-Pr n-Pr
OCF, n-Pr H 50 1 i-Pr COMe
Cl n-Pr Me Br 1-Pr COMe
Br n-Pr Me CF; 1-Pr COMe
CF; n-Pr Me OCF; i-Pr COMe
OCF; n-Pr Me Cl i-Pr COEt
Cl n-Pr Et 55 Br i-Pr COEt
Br n-Pr Et CF; i-Pr COEt
CF; n-Pr Et OCF,H 1-Pr H
OCF; n-Pr Et OCF,H 1-Pr Me

Cl n-Pr n-Pr OCF,H i-Pr Et

Br n-Pr n-Pr 60 OCF:;H 1-Pr n-Pr
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O
CF,H i-Pr COMe OCF; i-Bu CH,SCH;
OCF; 1-Pr COEt OCF,H i-Bu COEt
Cl 1-Pr CO,Me 5 OCF,H i-Bu CO,Me
Br 1-Pr CO,Me OCF;H i-Bu CO,Et
CF3 i-Pr CO?_MC OCFzH i-Bu CstCH3
OCF; i-Pr CO,Me Cl CO,;Me H
Cl i-Pr CO,Et Br CO,Me H
Br 1-Pr CO,Et 10 CF; CO,Me H
CF; i-Pr CO,Et OCF; CO)Me H
OCF; 1-Pr CO,Et Cl CO,Me Me
Cl i-Pr CH,SCH; Br CO,Me Me
Br i-Pr CH,SCH; CF; CO,Me Me
CF3 i-Pr CHzSCH3 15 OCFz COzMC Me
OCF; i-Pr CH,SCH; Cl CO,Me Et
OCF,H i-Pr COEt Br CO,Me Et
OCF,H i-Pr CO,Me CF; CO,Me Et
OCF-H i-Pr CO,Et OCF; CO,Me Et
OCF,H iI-Pr CH,SCH; 20 Cl CO,Me n-Pr
Cl 1-Bu H Br CO,Me n-Pr
Br 1-Bu H CF, CO,Me n-Pr
CF; i-Bu H OCF; CO,Me n-Pr
OCF; i-Bu H Cl CO,Me n-COMe
Cl i-Bu Me 25 Br CO,Me n-COMe
Br 1-Bu Me CF; CO-Me n-COMe
CF; i-Bu Me OCF; CO,Me n-COMe
OCF; i-Bu Me Cl CO,Me n-COEt
Cl i-Bu Et Br CO,Me n-COEt
Br i-Bu Et 30 CF; CO,Me n-COEt
CF; i-Bu Et OCF,H CO,Me H
OCF; i-Bu Et OCF,H CO,Me Me
Cl i-Bu n-Pr OCF;H CO,Me Et
Br i-Bu n-Pr OCF,H CO,Me n-Pr
CF; i-Bu n-Pr 35 OCF,H CO,Me COMe
OCF; i-Bu n-Pr OCF; CO,Me COEt
Cl 1-Bu COMe Cl CO;Me CO,Me
Br i-Bu COMe Br CO,Me CO,Me
CF; i-Bu COMe CF; CO,Me CO,Me
OCF; i-Bu COMe 40 OCF3 COzMC COzMe
Cl 1-Bu COEt Cl CO,Me CO,Et
Br i-Bu COEt Br CO,Me CO,Et
CF; 1-Bu COEt CF; O,Me CO,Et
OCF,H i-Bu H OCF; CO,Me CO,Et
OCF,H i-Bu Me 45 Ci CO>Me CH,SCH;
OCF,H i-Bu Et Br CO,Me CH,SCH;
OCF,H i-Bu n-Pr CF; CO,Me CH,SCH;
OCF,H i-Bu COMe OCF; CO,Me CH,SCH;
OCF; i-Bu COEt OCF,H CO,Me COEt
Cl i-Bu CO,Me 50 OCF.H CO,Me CO;Me
Br i-Bu CO,Me OCF,H CO,Me CO,Et
CF3 i-Bu COQMC OCFzH COzMC CHQSCH}
OCF; i-Bu CO,Me Cl CO,Et H
Cl i-Bu CO,Et Br CO,Et H
Br i-Bu CO,Et 55 CF; CO,Et H
CF; i-Bu CO,Et OCF; CO,Et H
OCF; i-Bu CO,Et Cl CO,Et Me
Cl i-Bu CH,SCH; Br CO,Et Me
Br i-Bu CH,SCH; CF; CO;Et Me
CF; i-Bu CH,SCH; 60 OCF; CO,Et Me
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Cl CO,Et Et

Br CO,Et Et

CF, CO,Et Et
OCF, CO,Et Et

Cl CO;Et n-Pr

Br CO,Et n-Pr
CF, CO,Et n-Pr
OCF; CO,Et n-Pr

Cl CO,Et COMe
Br CO;Et COMe
CF, CO,Et COMe
OCF; CO,Et COMe
Cl CO,Et COEt
Br CO,Et COEt
CF; CO,Et COEt
OCF,H CO,Et H
OCF,H CO,Et Me
OCF-H CO,Et Et
OCF,H CO,Et n-Pr
OCF,H CO,Et COMe
OCF; CO,Et COEt
Cl CO;Et CO,Me
Br CO,Et CO,Me
CF3 COzEt C02M€
OCF; CO,Et CO,Me
Cl CO5Et COsEt
Br CO,Et CO,Et
CF; CO,Et CO,Et
OCF; CO,Et CO;Et
Cl CO,Et CH,SCH;
Br CO,Et CH,SCH,
CF; CO,Et CH,SCH;,4
OCF; CO,Et CH,SCH;,4
OCF;H CO,Et COEt
OCF,H CO,Et CO;Me
OCF;H CO,Et CO,Et
OCF,H COLEt CH,SCH;,
Cl Ph H

Br Ph H

CF; Ph H
OCF; Ph H

Cl Ph Me

Br Ph Me

CF; Ph Me
OCF; Ph Me

Cl Ph Et

Br Ph Et

CF; Ph Et
OCF; Ph Et

Cl Ph n-Pr

Br Ph n-Pr
CF; Ph n-Pr
OCF; Ph n-Pr

Cl Ph COMe
Br Ph COMe
CF; Ph COMe
OCF; Ph COMe
Cl Ph COEt
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Br Ph COEt
CF; Ph COEt
OCF,H Ph H
OCF,H Ph Me
OCF,H Ph Et
OCF;H Ph n-Pr
OCF,H Ph COMe
OCF; Ph COEt

Cl Ph CO;Me
Br Ph CO,Me
CF3 Ph COzMG
OCF3 Ph COzMC
Cl Ph CO,Et

Br Ph CO;Et
CF; Ph CO5Et
OCF; Ph CO,Et

Cl Ph CH,SCH;
Br Ph CHZSCH_’;
CF; Ph CH,SCH;
OCF; Ph CH,SCH;
OCF;H Ph COEt
OCF-H Ph CO,Me
OCF,H Ph CO,Et
OCF,H Ph CH,SCH;4
Cl 4-Cl-Ph H

Br 4-Cl-Ph H

CF; 4-Cl-Ph H

OCF; 4-Cl-Ph H

Cl 4-Cl-Ph Me

Br 4-CIl-Ph Me

CF; 4-Cl-Ph Me

OCF; 4-Cl-Ph Me

Cl 4-Cl-Ph Et

Br 4-Cl-Ph Et

CF; 4-Cl-Ph Et

OCF; 4-Cl-Ph Et

Cl 4-Cl-Ph n-Pr

Br 4-Cl-Ph n-Pr

CF; 4-CI-Ph n-Pr
OCF; 4-CI-Ph n-Pr

Cl 4-Cl-Ph COMe

Br 4-Cl-Ph COMe
CF; 4-Cl-Ph COMe
OCF; 4-Cl-Ph COMe

Cl 4-Cl-Ph COEt

Br 4-Cl-Ph COEt
CF; 4-CI-Ph COEt
OCF;H 4-Cl-Ph H
OCF,H 4-Cl-Ph Me
OCF;H 4-Cl-Ph Et
OCF;H 4-Cl-Ph n-Pr
OCF,H 4-Cl-Ph COMe
OCF; 4-Cl-Ph COEt

Cl 4-CI-Ph CO,Me
Br 4-Cl-Ph CO,Me
CF3 4-Cl-Ph CO,Me
OCF; 4-Cl-Ph CO,Me
Cl 4-Cl-Ph CO,Et
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Br 4-Cl-Ph CO,Et CF; Me CO(n-Pr)
CF; 4-Cl-Ph CO,Et CF; Me CO(1-Pr)
OCF; 4-CI-Ph CO,Et 5 CF Me CO(t-Bu)
Cl 4-CI-Ph CH,SCH;4 CF; Me COy(t-Bu)
Br 4-Cl-Ph CHQSCH3 OCF3 Me COz(n-Pr)
CF; 4-Cl-Ph CH,SCH;,4 OCF; Me CO»(i-Pr)
OCF; 4-CI-Ph CH,SCH;,4 OCF, Me CO(n-Pr)
OCF;H 4-Cl-Ph COEt 10 OCF; Me CO(i-Pr)
OCF,H 4-Cl-Ph CO;Me OCF, Me CO(t-Bu)
OCF;H 4-Cl-Ph CO,Et OCF; Me CO,(t-Bu)
OCF,H 4-Cl-Ph CH,SCH; CF; Et CO,(n-Pr)
Cl 4-F-Ph H CF; Et CO,(i-Pr)
Br 4-F-Ph H 15 CF, Et CO(n-Pr)
CF; 4-F-Ph H CF; Et CO(i-Pr)
OCF, 4-F-Ph H CF; Et CO(t-Bu)
Cl 4-F-Ph Me CF; Et CO,(t-Bu)
Br 4-F-Ph Me OCF; Et CO;,(n-Pr)
CF; 4-F-Ph Me 20 OCF, Et CO,(i-Pr)
OCF; 4-F-Ph Me OCF; Et CO(n-Pr)
Cl 4-F-Ph Et OCF; Et CO(i-Pr)
Br 4-F-Ph Et OCF; Et CO(t-Bu)
CF; 4-F-Ph Et OCF; Et CO,(t-Bu)
OCF, 4-F-Ph Et 25 OCF,H Me CO(n-Pr)
Cl 4-F-Ph n-Pr OCF;H Me CO,(n-Pr)
Br 4-F-Ph n-Pr OCF,H Me CO(i-Pr)
CF; 4-F-Ph n-Pr OCF;H Me CO4(i-Pr)
OCF; 4-F-Ph n-Pr OCF,H Me CO(t-Bu)
Cl 4-F-Ph COMe 30 OCF,H Me CO4(t-Bu)
Br 4-F-Ph COMe OCF,H Et CO(n-Pr)
CF; 4-F-Ph COMe OCF,H Et COs(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph COMe CF; n-Pr COy(n-Pr)
Cl 4-F-Ph COEt CF; n-Pr CO,(i-Pr)
Br 4-F-Ph COEt 35 CF; n-Pr CO(n-Pr)
CF; 4-F-Ph COEt CF; n-Pr CO(i-Pr)
OCF,H 4-F-Ph H CF; n-Pr CO(t-Bu)
OCF;H 4-F-Ph Me CF; n-Pr CO»(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph Et OCF; n-Pr CO;,(n-Pr)
OCF,H 4-F-Ph n-Pr 40 OCF; n-Pr CO,(1-Pr)
OCF;H 4-F-Ph COMe OCF; n-Pr CO(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph COEt OCF; n-Pr CO(i-Pr)
Cl 4-F-Ph CO,Me OCF; n-Pr CO(t-Bu)
Br 4-F-Ph CO,Me OCF; n-Pr CO»(t-Bu)
CF; 4-F-Ph CO;Me 45 CF; 1-Pr COy(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph COMe CF; i-Pr CO»(i-Pr)
Cl 4-F-Ph CO,Et CF; 1-Pr CO(n-Pr)
Br 4-F-Ph CO,Et CF; i-Pr CO(i-Pr)
CF; 4-F-Ph CO,Et CF; i-Pr CO(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph CO,Et 50 CF; 1-Pr COs(t-Bu)
Cl 4-F-Ph CH,SCH; OCF; 1-Pr CO,(n-Pr)
Br 4-F-Ph CH,SCH;4 OCF; i-Pr CO,(i-Pr)
CF; 4-F-Ph CH,SCH; OCF, i-Pr CO(n-Pr)
OCF, 4-F-Ph CH,SCH; OCF, i-Pr CO(i-Pr)
OCF>H 4-F-Ph COEt 55 OCF; i-Pr CO(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph CO;Me OCF; i-Pr CO,(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph CO,Et OCF-H Et CO(i-Pr)
OCF,H 4-F-Ph CH,SCH; OCF,H Et CO,(i-Pr)
CF; Me COs(n-Pr) OCF>H Et CO(t-Bu)
CF; Me CO,(i-Pr) 60 OCF,H Et CO4(t-Bu)

29



HU 213635 B

R! R’ Y R! R Y

OCF-H n-Pr CO(n-Pr) CF; Ph COy(n-Pr)
OCF,H n-Pr COx(n-Pr) OCF; Ph CO,(i-Pr)
OCF,H n-Pr CO(i-Pr) 5 5OCF, Ph CO(n-Pr)
OCFH n-Pr CO,(i-Pr) OCF; Ph CO(i-Pr)
CF; i-Bu COx(n-Pr) OCF; Ph CO(t-Bu)
CF; i-Bu CO,(i-Pr) OCF; Ph CO,(t-Bu)
CF; 1-Bu CO(n-Pr) OCF,H CO,Me CO(i-Pr)
CF; i-Bu CO(i-Pr) 10 OCF;H CO,Me CO,(i-Pr)
CF; i-Bu CO(t-Bu) OCF,H CO,Me CO(t-Bu)
CF, i-Bu CO,(t-Bu) OCF,H CO,Me CO»(t-Bu)
OCF; 1-Bu CO;(n-Pr) OCF,H CO,Me CO(n-Pr)
OCF; i-Bu COy(i-Pr) OCF,H CO;Me COy(n-Pr)
OCF; i-Bu CO(n-Pr) 15 OCF,H CO,Et CO(n-Pr)
OCF; i-Bu CO(i-Pr) OCF,H CO,Et CO,(n-Pr)
OCF, i-Bu CO(t-Bu) CF; 4-Cl-Ph CO,(n-Pr)
OCF; i-Bu CO,(t-Bu) CF; 4-Cl-Ph CO,(i-Pr)
CF; CO,Me CO,(n-Pr) CF, 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
CF; COMe CO,(i-Pr) 20 CF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr)
CF, CO,Me CO(n-Pr) CF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
CF, CO,Me CO(i-Pr) CF; 4-Cl-Ph COs(t-Bu)
CF, CO,Me CO(t-Bu) OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
CF; CO,Me CO,(t-BU) OCF; 4-Cl-Ph CO,(i-Pr)
OCF; CO-Me COs(n-Pr) 25 OCF, 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
OCF; CO,Me CO,(i-Pr) OCF; 4-C1-Ph CO(i-Pr)
OCF; CO-Me CO(n-Pr) OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
OCF; CO-Me CO(i-Pr) OCF; 4-Cl-Ph CO5(t-Bu)
OCF; CO,Me CO(t-Bu) CF; 4-F-Ph COz(n-Pr)
OCF; CO;Me COs(t-Bu) 30 CF, 4-F-Ph COs(i-Pr)
OCF,H n-Pr CO(t-Bu) CF; 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF,H n-Pr CO,(t-Bu) CF, 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF-H i-Pr CO(i-Pr) CF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF,H i-Pr CO,(i-Pr) CF; 4-F-Ph CO,(t-Bu)
OCF-H i-Pr CO(t-Bu) 35 OCF; 4-F-Ph CO;(n-Pr)
OCF-H i-Pr CO,(t-Bu) OCF; 4-F-Ph CO,(i-Pr)
OCF,H i-Pr CO((n-Pr) OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF,H i-Pr CO(n-Pr) OCF; 4-F-Ph CO(i-Pr)
CF; CO,Et CO(n-Pr) OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
CF; CO-Et CO,(i-Pr) 40 OCF, 4-F-Ph CO,(t-Bu)
CF; CO,Et CO(n-Pr) OCF,H CO,Et CO(i-Pr)
CF; CO,Et CO(i-Pr) OCF,H CO,Et CO,(i-Pr)
CF; CO,Et CO(t-Bu) OCF,H CO,Et CO(t-Bu)
CF; CO,Et CO,(t-Bu) OCF,H CO,Et CO,(t-Bu)
OCF; CO,Et COx(n-Pr) 45 OCF,H 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
OCF} CO;_Et COz(l—Pl’) OCFzH 4-CI-Ph COZ(n—Pr)
OCF; CO,Et CO(n-Pr) OCF-H 4-Cl-Ph CO(i-Pr)
OCF; CO,Et CO(i-Pr) OCF,H 4-Cl-Ph CO,(i-Pr)
OCF; CO-Et CO(t-Bu) OCF,H 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
OCF; CO,Et CO,(t-Bu) 50 OCF,H 4-Cl-Ph CO,(t-Bu)
CF, Ph COs(n-Pr) OCF,H 4-F-Ph CO(n-Pr)
CF; Ph CO,(i-Pr) OCF,H 4-F-Ph CO,(n-Pr)
CF; Ph CO(n-Pr) OCF,H 4-F-Ph CO(i-Pr)
CF; Ph CO(i-Pr) OCF,H 4-F-Ph CO,(i-Pr)
CF; Ph CO(t-Bu) 55  OCF-H 4-F-Ph CO(t-Bu)
CF; Ph CO,(t-Bu) OCF,H 4-F-Ph CO»(t-Bu)

60
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Cl Me H
Br Me H 15
CF; Me H
OCF; Me H
Cl Me Me
Br Me Me
CF; Me Me 20
OCF; Me Me
Cl Me Et
Br Me Et
CF; Me Et
OCF; Me Et 25
Cl Me n-Pr
Br Me n-Pr
CF; Me n-Pr
OCF;, Me n-Pr
Cl Me COMe 30
Br Me COMe
CF; Me COMe
OCF; Me COMe
Cl Me COEt
Br Me COEt 35
CF, Me COEt
Cl Et H
OCF; Me COEt
Cl Me CO,Me
Br Me CO,Me 40
CF; Me CO,Me
OCF3 Me COgMe
Cl Me CO,Et
Br Me CO,Et
CF, Me CO,Et 45
OCF; Me CO,Et
Cl Me HzSCH3
Br Me H,SCH;
CF3 Me HzSCH}
OCF; Me H,SCH; 50
OCF,H Me H
OCF,H Me Me
OCF; Et COEt
Br Et H
CF; Et H 55
OCF; Et H
Cl Et Me
Br Et Me
CF; Et Me
OCF; Et Me 60
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Cl Et Et

Br Et Et

CF; Et Et
OCF; Et Et

Cl Et n-Pr

Br Et n-Pr
CF, Et n-Pr
OCF; Et n-Pr

Cl Et COMe
Br Et COMe
CF; Et COMe
OCF; Et COMe
Cl Et COEt
Br Et COEt
CF; Et COEt
OCF,H Et H
OCF,H Et Me
OCF,H Et Et
OCF;H Et n-Pr
OCF,H Et COMe
OCF,H Et COEt
OCF,H Et CO,Me
OCF,H Et CO,Et
Cl Et CO,Me
Br Et CO,Me
CF4 Et CO,Me
OCF; Et CO,Me
Cl Et CO,Et
Br Et CO,Et
CF; Et CO,Et
OCF, Et CO,Et
OCF,H Et CH,SCH;
OCF;H Me Et
OCF,H Me n-Pr
OCF,H Me COMe
OCF;H Me COEt
OCFQH Me COzMC
OCF,H Me CO,Et
OCF,H Me CH,SCH;
Cl n-Pr H

Br n-Pr H

CF, n-Pr H
OCF; n-Pr H

Cl n-Pr Me

Br n-Pr Me

CF3 n-Pr Me
OCF; n-Pr Me

Cl n-Pr Et

Br n-Pr Et

CF; n-Pr Et
OCF; n-Pr Et

Cl n-Pr n-Pr

Br n-Pr n-Pr
CF; n-Pr n-Pr
OCF; n-Pr n-Pr

Cl n-Pr COMe
Br n-Pr COMe
CF; n-Pr COMe
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OCF; n-Pr COMe OCF, i-Pr COMe
Cl n-Pr COEt Cl i-Pr COEt

Br n-Pr COEt 5 Br i-Pr CO,Et
CF; n-Pr COEt CF; i-Pr CO,Et
OCF,H n-Pr H OCF; 1-Pr COEt
OCF,H n-Pr Me Cl i-Pr CH,SCH;
OCF,H n-Pr Et Br i-Pr CH,SCH;
OCF,H n-Pr n-Pr 10 CF; i-Pr CH,SCH;4
OCF,H n-Pr COMe OCF; 1-Pr CH,SCH;
OCF; n-Pr COEt OCF,H i-Pr COEt

Cl n-Pr CO,Me OCF,H 1-Pr CO,Me
Br n-Pr CO,Me OCF,H i-Pr CO,Et
CF; n-Pr CO,Me 15 OCF;H i-Pr CH,SCH;
OCF; n-Pr CO,Me Cl i-Bu H

Cl n-Pr CO,Et Br i-Bu H

Br n-Pr CO,Et CF; i-Bu H

CF; n-Pr CO,Et OCF; i-Bu H

OCF; n-Pr CO,Et 20 cl i-Bu Me

Cl n-Pr CH,SCH; Br i-Bu Me

Br n-Pr CH,SCH; CF; i-Bu Me

CF; n-Pr CH,SCH; OCF; i-Bu Me

OCF; n-Pr CH,SCH; Cl 1-Bu Et
OCF,H n-Pr COEt 25 Br i-Bu Et
OCF,H n-Pr CO,Me CF; i-Bu Et
OCF,H n-Pr CO,Et OCF; i-Bu Et
OCF,H n-Pr CH,SCH; Cl 1-Bu n-Pr

Cl i-Pr H Br i-Bu n-Pr

Br i-Pr H 30 CFs i-Bu n-Pr

CF; 1-Pr H OCF, i-Bu n-Pr
OCF; 1-Pr H Cl i-Bu COMe

Cl 1-Pr Me Br 1-Bu COMe

Br 1-Pr Me CF; i-Bu COMe
CF; i-Pr Me 35 OCF; 1-Bu COMe
OCF; i-Pr Me Cl i-Bu COEt

Cl i-Pr Et Br 1-Bu COEt

Br i-Pr Et CF; i-Bu COEt
CF; i-Pr Et OCF,H i-Bu H

OCF; 1-Pr Et 40 OCF;H i-Bu Me

Cl i-Pr n-Pr OCF,H i-Bu Et

Br 1-Pr n-Pr OCF,;H i-Bu n-Pr

CF; i-Pr n-Pr OCF,H 1-Bu COMe
OCF; 1-Pr n-Pr OCF; i-Bu COEt

Cl 1-Pr COMe 45 Cl 1-Bu CO,Me
Br i-Pr COMe Br i-Bu CO,Me
CF; 1-Pr COMe CF; i-Bu CO,Me
OCF; iI-Pr COMe OCF; i-Bu CO,Me
Cl 1-Pr COEt Cl i-Bu CO,Et

Br i-Pr COEt 50 Br i-Bu CO,Et
CF; 1-Pr COEt CF; i-Bu CO,Et
OCF,H 1-Pr H OCF; 1-Bu CO,Et
OCF,H i-Pr Me Cl i-Bu CH,SCH;
OCF,H i-Pr Et Br i-Bu CH,SCH;
OCF,H i-Pr n-Pr 55 CF; i-Bu CH,SCH;
OCFQH i-Pr COMe OCF3 1-Bu CH25CH3
OCF; 1-Pr COEt OCF,H i-Bu COEt

Cl 1-Pr CO,Me OCF,H i-Bu CO,Me
Br i-Pr CO,Me OCF,H i-Bu CO,Et
CF; i-Pr CO,Me 60 OCF,H i-Bu CH,SCHj;
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Cl CO,Me H Br CO,Et n-Pr

Br CO,Me H CF; CO,Et n-Pr
CF; CO,Me H 5 OCF; CO,Et n-Pr
OCF; CO;Me H Cl CO,Et COMe
Cl CO,Me Me Br CO,Et COMe
Br CO,Me Me CF, CO,Et COMe
CF3 COzMe Me OCF3 COzEt COMe
OCF, CO,Me  Me 10 Cl CO,E COEt
cl co.Me  Et Br CO,Et COEt
Br CO)Me Et CF; CO,Et COEt
CF; CO,Me Et OCF;H CO,Et H
OCF; CO;Me Et OCF,H CO,Et Me

Cl CO,Me n-Pr 15 OCF,H CO,Et Et

Br CO,;Me n-Pr OCF>H CO,Et n-Pr
CF; CO,Me n-Pr OCF,H CO,Et COMe
OCF, COMe  n-Pr OCF, CO,Et COEt
Cl CO,Me COMe Cl CO,Et COMe
Br CO;Me COMe 20 Br CO,Et CO,Me
CF3 CO;Me COMe CF; CO;Et COMe
OCF; CO,Me COMe OCF; CO,Et CO,Me
Cl CO,Me COEt Cl CO,Et CO,Et
Br CO,Me COEt Br CO,Et CO,Et
CF, CO>Me COEt 25 CF; CO,Et COyEt
OCF,H CO,Me H OCF; CO,Et CO,Et
OCFzH COzMe Me Cl COzEt CO_)_SCH;,
OCF,H CO,Me Et Br CO,Et CO,SCH;
OCF,H CO;Me n-Pr CF; CO,Et CO,SCH;
OCF>;H CO,Me COMe 30 OCF; CO,Et CO,SCH;
OCF; CO,Me CO,Et OCFH CO,Et COEt
Cl CO,Me CO;Me OCF,H CO,Et CO,Me
Br CO;Me CO,Me OCF,H CO,Et CO,Et
CF; COMe CO,Me OCF,H CO,Et CH,SCH;4
OCF; CO,Me CO,Me 35 (I Ph H

Cl CO,Me CO,Et Br Ph H

Br CO,Me CO,Et CF; Ph H

CF, COMe  COEt OCF; Ph H
OCF; CO,Me CO,Et Cl Ph Me

Cl CO;Me CH,SCH; 40 Br Ph Me

Br CO,Me  CH,SCH, CF; Ph Me

Cf, CO,Me  CH,SCH; OCF; Ph Me
OCF; CO,Me CH,SCHj; Cl Ph Et
OCF,H CO,Me COEt Br Ph Et
OCF,H CO,Me CO,Me 45 CF; Ph Et
OCF,H CO,Me CO,Et OCF; Ph Et
OCF,H CO;Me CH,SCH; Cl Ph n-Pr

Cl CO,Et H Br Ph n-Pr

Br CO,Et H CF; Ph n-Pr
CF; CO,Et H 50 OCF; Ph n-Pr
OCF, CO,Et H cl Ph COMe
Cl CO,Et Me Br Ph COMe
Br CO,Et Me CF; Ph COMe
CF; CO,Et Me OCF; Ph COMe
OCF; CO;Et Me 55 (Il Ph COEt
Cl CO,Et Et Br Ph COEt
Br CO,Et Et CF; Ph COEt
CF; CO,Et Et OCF,H Ph H
OCF; CO,Et Et OCF>,H Ph Me

Cl CO,Et n-Pr 60 OCF;H Ph Et
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OCF,H Ph n-Pr Cf; 4-Cl-Ph CH,SCH;
OCF;H Ph COMe OCF3 4-C1-Ph CH,SCH;
OCF; Ph COEt 5 OCFH 4-Cl-Ph COEt

Cl Ph COMe OCF;H 4-Cl-Ph COMe
Br Ph CO;Me OCF,H 4-Cl-Ph CO,Et
CF; Ph CO,Me OCF,H 4-Cl-Ph CH,SCH;
OCF; Ph CO,Me Cl 4-F-Ph H

Cl Ph CO,Et 10 Br 4-F-Ph H

Br Ph CO,Et CF; 4-F-Ph H

CF; Ph CO,Et OCF; 4-F-Ph H

OCF; Ph CO,Et Cl 4-F-Ph Me

Cl Ph CH,SCH; Br 4-F-Ph Me

Br Ph CH,SCH; 15 CF; 4-F-Ph Me

CF3 Ph CHQSCHg, OCF3 4-F-Ph Me

OCF; Ph CH,SCH; Cl 4-F-Ph Et
OCF,H Ph COEt Br 4-F-Ph Et
OCF:H Ph CO,Me CF; 4-F-Ph Et
OCF;H Ph CO,Et 20 OCF; 4-F-Ph Et
OCF,H Ph CH,SCH; Cl 4-F-Ph n-Pr

Cl 4-Cl-Ph H Br 4-F-Ph n-Pr

Br 4-Cl-Ph H CF; 4-F-Ph n-Pr

CF; 4-Cl-Ph H OCF; 4-F-Ph n-Pr
OCF; 4-Cl-Ph H 25 Ci 4-F-Ph COMe

Cl 4-CI-Ph Me Br 4-F-Ph COMe

Br 4-Cl-Ph Me CF; 4-F-Ph COMe
CF; 4-Cl-Ph Me OCF; 4-F-Ph COMe
OCF; 4-Cl-Ph Me Cl 4-F-Ph COEt

Cl 4-CI-Ph Et 30 Br 4-F-Ph COEt

Br 4-CI-Ph Et CF; 4-F-Ph COEt
CF; 4-Cl-Ph Et OCF,H 4-F-Ph H

OCF; 4-Cl-Ph Et OCF,H 4-F-Ph Me

Cl 4-Cl-Ph n-Pr OCF,H 4-F-Ph Et

Br 4-Cl-Ph n-Pr 35 OCFH 4-F-Ph n-Pr

CF; 4-Cl-Ph n-Pr OCF>;H 4-F-Ph COMe
OCF; 4-CI-Ph n-Pr OCF; 4-F-Ph COEt

Cl 4-CIl-Ph COMe Cl 4-F-Ph CO)Me
Br 4-Cl-Ph COMe Br 4-F-Ph CO;Me
CF; 4-Cl-Ph COMe 40 CF; 4-F-Ph CO,Me
OCF; 4-Cl-Ph COMe OCF; 4-F-Ph CO;Me
Cl 4-Cl-Ph COEt Cl 4-F-Ph CO,Et

Br 4-Cl-Ph COEt Br 4-F-Ph CO,Et
CF; 4-Cl-Ph COEt CF; 4-F-Ph CO,Et
OCF,H 4-Cl-Ph H 45 OCF; 4-F-Ph CO;Et
OCF;H 4-Cl-Ph Me Cl 4-F-Ph CH,SCH;
OCF,H 4-CI-Ph Et Br 4-F-Ph CH,SCH;
OCF,H 4-CI-Ph n-Pr CF; 4-F-Ph CH,SCH;
OCF,H 4-Cl-Ph COMe OCF; 4-F-Ph CH,SCH;
OCF; 4-Cl-Ph COEt 50 OCFH 4-F-Ph COEt

Cl 4-Cl-Ph CO,Me OCF;H 4-F-Ph CO,Me
Br 4-CI-Ph COMe OCF,H 4-F-Ph CO,Et
CF3 4-Cl-Ph COzMe OCFzH 4-F-Ph CstCH3
OCF; 4-Cl-Ph CO,Me CF; Me CO(n-Pr)
Cl 4-Cl-Ph CO,Et 55 CF, Me CO,(i-Pr)
Br 4-CI-Ph CO,Et CF; Me CO(n-Pr)
CF; 4-Cl-Ph CO,Et CF; Me CO(i-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph CO,Et CF3 Me CO(t-Bu)
Cl 4-CI-Ph CH,SCH; CF; Me COx(t-Bu)
Br 4-Cl-Ph CH,SCH; 60 OCF; Me COx(n-Pr)
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OCF3 Me COz(l-PI‘) CF3 1-Bu COz(l—PI')
OCF, Me CO(n-Pr) CF, i-Bu CO(n-Pr)
OCF, Me CO(i-Pr) 5 CF, i-Bu CO(i-Pr)
OCF, Me CO(t-Bu) CF, i-Bu CO(t-Bu)
OCF; Me COQ('[-BU) CF; 1-Bu CO'_)(t-Bu)
CF; Et CO4(n-Pr) OCF; 1-Bu CO;(n-Pr)
CF3 Et COz(l-PI‘) OCF3 1-Bu COQ(I-PI‘)
CF; Et CO(n-Pr) 10 OCF, i-Bu CO(n-Pr)
CF; Et CO(i-Pr) OCF, i-Bu CO(i-Pr)
CF; Et CO(t-Bu) OCF; i-Bu CO(t-Bu)
CF; Et COg(t—BU) OCF; 1-Bu CO,(t-Bu)
OCF; Et CO(n-Pr) CF, COMe  COy(n-Pp)
OCF; Et CO5(1-Pr) 15 CF; CO,Me CO,(1-Pr)
OCF; Et CO(n-Pr) CF; CO,Me CO(n-Pr)
OCF, Et CO(i-Pr) CF, COMe  CO(i-Pr)
OCF, Et CO(t-Bu) CF, COMe  CO(t-Bu)
OCF; Et CO»(t-Bu) CF; COMe CO,(t-Bu)
OCF,H  Me CO(n-Pr) 20 OCF; COMe  COu(n-Pr)
OCF;H Me COy(n-Pr) OCF; CO,Me CO»(i-Pr)
OCF,H  Me CO(i-Pr) OCF; COMe  CO(n-Pr)
OCF,H Me CO,(i-Pr) OCF; CO,Me CO(1-Pr)
OCFH  Me CO(t-Bu) OCF, COMe  CO(-Bu)
OCF,H  Me COL(t-Bu) 25 OCF; COMe  CO(-Bu)
OCF,H Et CO(n-Pr) OCF,H n-Pr CO(t-Bu)
OCF,H  Et CO,(n-Pr) OCF,H  n-Pr COL(t-Bu)
CF, n-Pr CO>(n-Pr) OCF,H  iPr CO(i-Pr)
CF, n-Pr COX(i-Pr) OCFH  i-Pr CO(i-Pr)
CF, n-Pr CO(n-Pr) 30 OCF.H i-Pr CO(t-Bu)
CF, n-Pr CO(i-Pr) OCF,H  i-Pr COL(t-Bu)
CF, n-Pr CO(t-Bu) OCF,H  i-Pr CO(n-Pr)
CF, n-Pr COA(t-Bu) OCF,H  i-Pr CO,(n-Pr)
OCF; n-Pr COy(n-Pr) CF, CO,Et CO5(n-Pr)
OCF, n-Pr CO,(i-Pr) 35 CF; CO,Et CO,(1-Pr)
OCF, n-Pr CO(n-Pr) CF, CO,Et CO(n-Pr)
OCF; n-Pr CO(i-Pr) CF; CO,Et CO(i-Pr)
OCF; n-Pr CO(t-Bu) CF, CO,Et CO(t-Bu)
OCF; n-Pr CO»(t-Bu) CF, CO,Et COL(t-Bu)
CF, i-Pr CO»(n-Pr) 40 OCF; CO,Et COx(n-Pr)
CF, i-Pr CO5(i-Pr) OCF; CO,Et CO5(i-Pr)
CF, i-Pr CO(n-Pr) OCF, CO,Et CO(n-Pr)
CF, i-Pr CO(i-Pr) OCF; CO,Et CO(i-Pr)
CF; i-Pr CO(t-Bu) OCF; CO,Et CO(t-Bu)
CF; i-Pr CO,(t-Bu) 45 OCF; CO,Et CO,(t-Bu)
OCF; i-Pr COx(n-Pr) CF, Ph CO5(u-Pr)
OCF; i-Pr COX(i-Pr) CF, Ph COX(i-Pr)
OCF; i-Pr CO(n-Pr) CF, Ph CO(n-Pr)
OCF, i-Pr CO(i-pr) CFs Ph CO(i-Pr)
OCF; 1-Pr CO(t-Bu) 50 CF; Ph CO(t-Bu)
OCF; i-Pr CO(t-Bu) CF, Ph CO5(t-Bu)
OCF,H  FEt CO(i-Pr) OCF, Ph COy(n-Pr)
OCF,H Et COL(i-Pr) OCF, Ph CO,(i-Pr)
OCF,H  Et CO(t-Bu) OCF, Ph CO(n-Pr)
OCK,H  Et CO5(t-Bu) 55 OCF, Ph CO(i-Pr)
OCF,H n-Pr CO(n-Pr) OCF; Ph CO(t-Bu)
OCFH n-Pr CO(n-Pr) OCF; Ph CO,(t-Bu)
OCF,H  n-Pr CO(i-Pr) OCF,H  COMe  CO(i-Pr)
OCF,H n-Pr CO,(i-Pr) OCF,H CO,Me CO»(i-Pr)
CF; i-Bu CO5(n-Pr) 60 OCF,H  COMe  CO(t-Bu)
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OCF,H CO,Me CO,(t-Bu) Cl Me H
OCF>H CO,Me CO(n-Pr) Br Me H
OCF-H CO,Me CO,(n-Pr) 5 CF; Me H
OCF,H CO,Et CO(n-Pr) OCF; Me H
OCF;H CO;Et COy(n-Pr) Cl Me Me
CF; 4-Cl-Ph CO5(n-Pr) Br Me Me
CF; 4-Cl-Ph CO,(i-Pr) CF; Me Me
CF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr) 10 OCF; Me Me
CF, 4-Cl-Ph CO(-Pr) Cl Me Et
CF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu) Br Me Et
CF; 4-CI-Ph CO,(t-Bu) CF; Me Et
OCF; 4-Cl-Ph CO,(n-Pr) OCF; Me Et
OCF; 4-CI-Ph CO,(i-Pr) 15 Cl Me n-Pr
OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr) Br Me n-Pr
OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr) CF; Me n-Pr
OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu) OCF; Me n-Pr
OCF; 4-Cl-Ph CO,(t-Bu) Cl Me COMe
CF; 4-F-Ph CO5(n-Pr) 20 Br Me COMe
CF; 4-F-Ph CO,(i-Pr) CF; Me COMe
CF; 4-F-Ph CO(n-Pr) OCF; Me COMe
CF; 4-F-Ph CO(i-Pr) Cl Me COEt
CF; 4-F-Ph CO(t-Bu) Br Me COEt
CF; 4-F-Ph CO,(t-Bu) 25 CF; Me COEt
OCF, 4-F-Ph CO,(n-Pr) OCF; Me COEt
OCF; 4-F-Ph CO»(1-Pr) Cl Me CO,Me
OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr) Br Me CO,Me
OCF, 4-F-Ph CO(i-Pr) CF; Me CO,Me
OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu) 30 OCF; Me CO,Me
OCF; 4-F-Ph COy(t-Bu) Cl Me CO»Et
OCF,H CO,Et CO(@i-Pr) Br Me CO;Et
OCF,H CO,Et CO,(i-Pr) CF3 Me CO,Et
OCF,H CO,Et CO(t-Bu) OCF; Me CO,Et
OCF,H CO;Et CO,(t-Bu) 35 (I Me CH,SCH;
OCF,H 4-Cl-Ph CO(n-Pr) Br Me CH,SCH;
OCFzH 4-Cl-Ph COz(n-Pr) CF3 Me CH2 SCH3
OCF,H 4-CI-Ph CO(i-Pr) OCF; Me CH,SCH;
OCF,H 4-Cl-Ph CO,(i-Pr) OCF,H Me H
OCF,H 4-Cl-Ph CO(t-Bu) 40 OCF,H Me Me
OCF,;H 4-CI-Ph CO,(t-Bu) Cl Et H
OCF;H 4-F-Ph CO(n-Pr) Br Et H
OCF,H 4-F-Ph CO,(n-Pr) CF; Et H
OCF,H 4-F-Ph CO(i-Pr) OCF; Et H
OCF,H 4-F-Ph CO,(i-Pr) 45 (1 Et Me
OCF-H 4-F-Ph CO(t-Bu) Br Et Me
OCF,H 4-F-Ph CO,(t-Bu) CF; Et Me
OCF; Et Me
Cl Et Et
6. tabldzar 50 Br Et Et
CF; Et Et
c1 OCF; Et Et
r3 Cl Et n-Pr
° Br Et n-Pr
\ > 55 CF; Et n-Pr
N—N N OCF; Et n-Pr
)\ @“ Cl Et COMe
o Br Et COMe
T CF; Et COMe
Y 60 OCF; Et COMe
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Cl Et COEt

Br Et COEt

CF; Et COEt 5
OCF,H Et H

OCF,H Et Me

OCF,H Et Et

OCF,H Et n-Pr

OCF,H Et COMe 10
OCF,H Et COEt

OCF,H Et CO,Me

OCF;H Et CO,Et

OCF; Et COEt

Cl Et CO,Me 15
Br Et CO,Me

CF; Et CO,Me

OCF3 Et COzMe

Ci Et CO,Et

Br Et CO;Et 20
CF; Et CO,Et

OCF; Et CO,Et

Cl Et CO,SCH;

Br Et CO,SCH;

CF; Et CO,SCH; 25
OCF, Et CO,SCH;

OCF,H Et CO,SCH;

OCF,H Me Et

OCF-H Me n-Pr

OCF,H Me COMe 30
OCF,H Me COEt

OCF,H Me CO,Me

OCF;H Me CO;Et

OCF;H Me CH,SCH;

Cl n-Pr H 35
Br n-Pr H

CF; n-Pr H

OCF; n-Pr H

Cl n-Pr Me

Br n-Pr Me 40
CF; n-Pr Me

OCF; n-Pr Me

Cl n-Pr Et

Br n-Pr Et

CF; n-Pr Et 45
OCF; n-Pr Et

Cl n-Pr n-Pr

Br n-Pr n-Pr

CF; n-Pr n-Pr

OCF; n-Pr n-Pr 50
Cl n-Pr COMe

Br n-Pr COMe

CF; n-Pr COMe

OCF; n-Pr COMe

Cl n-Pr COEt 55
Br n-Pr COEt

CF; n-Pr COEt

OCF,H n-Pr H

OCF,H n-Pr Me

OCF,H n-Pr Et 60
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OCF;H n-Pr n-Pr
OCF,H n-Pr COMe
OCF; n-Pr COEt

Cl n-Pr CO,Me
Br n-Pr COMe
CF3 n-Pr COzMe
OCF; n-Pr CO,Me
Cl n-Pr CO,Et

Br n-Pr CO,Et
CF; n-Pr CO,Et
OCF; n-Pr CO,Et

Ci n-Pr CH,SCH;
Br n-Pr CH,SCH;
CF; n-Pr CH,SCH;
OCF3 n-Pr CH'_;SCH3
OCF;H n-Pr COEt
OCF,H n-Pr CO,Me
OCF,H n-Pr CO,Et
OCF;H n-Pr CH,SCH;
Cl i-Pr H

Br i-Pr H

CF; i-Pr H

OCF; i-Pr H

Cl 1-Pr Me

Br i-Pr Me

CF; i-Pr Me

OCF; 1-Pr Me

Cl i-Pr Et

Br i-Pr Et

Cf3 i-Pr Et

OCF; i-Pr Et

Cl i-Pr n-Pr

Br 1-Pr n-Pr

CF; i-Pr n-Pr
OCF; 1-Pr n-Pr

Cl 1-Pr COMe

Br 1-Pr COMe
CF, i-Pr COMe
OCF; i-Pr COMe

Cl i-Pr COEt

Bri i-Pr COEt
CF; 1-Pr COEt
OCF,H i-Pr H

OCF>;H i-Pr Me
OCF;H i-Pr Et
OCF,H i-Pr n-Pr
OCF,H i-Pr COMe
OCF; i-Pr COEt

Cl i-Pr CO,Me
Br 1-Pr CO,Me
CF; 1-Pr CO,Me
OCF3 1-Pr COQMG
Cl i-Pr CO,Et

Br i-Pr CO,Et
CF; i-Pr CO,Et
OCF; 1-Pr CO,Et

Cl 1-Pr CH,SCH;
Br 1-Pr CHzSCHg;
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CF3 i-Pr CHQ_SCH},

OCF; i-Pr CH,SCH;

OCF,;H i-Pr COEt 5
OCF,H 1-Pr CO,Me

OCF,H 1-Pr CO,Et

OCF,H 1-Pr CH,SCH;

Cl 1-Bu H

Br i-Bu H 10
CF; i-Bu H

OCF; i-Bu H

Cl i-Bu Me

Br i-Bu Me

CF; 1-Bu Me 15
OCF; i-Bu Me

Cl i-Bu Et

Br 1-Bu Et

Cf3 i-Bu Et

OCF; i-Bu Et 20
Cl i-Bu n-Pr

Br i-Bu n-Pr

CF; 1-Bu n-Pr

OCF; 1-Bu n-Pr

Cl i-Bu COMe 25
Br i-Bu COMe

CF; i-Bu COMe

OCF; 1-Bu COMe

Cl i-Bu COEt

Br i-Bu COEt 30
CF; i-Bu COEt

OCF,H i-Bu H

OCF,H 1-Bu Me

OCF,H i-Bu Et

OCF,H 1-Bu n-Pr 35
OCF,;H i-Bu COMe

OCF; i-Bu CoEt

Cl i-Bu CO,Me

Br 1-Bu CO,Me

CF; 1-Bu CO,Me 40
OCF3 i-Bu COZMC

Cl i-Bu CO,Et

Br i-Bu CO,Et

CF3 1-Bu COzEt

OCF; 1-Bu CO;Et 45
Cl i-Bu CH,SCH;

Br i-Bu CH,SCH;

CF; i-Bu CH,SCH;

OCF; i-Bu CH,SCH;

OCF;H i-Bu COEt 50
OCF,H 1-Bu CO,Me

OCF,H i-Bu CO;Et

OCF,H i-Bu Ch,SCH;

Cl CO,Me H

Br CO,Me H 55
CF; CO,Me H

OCF, CO,Me H

Cl CO,;Me Me

Br CO,Me Me

CF; CO,Me Me 60
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OCF; CO;Me Me

Cl CO-Me Et

Br CO,Me Et

CF3 COzMe Et
OCF; CO,Me Et

Cl CO,Me n-Pr

Br CO,Me n-Pr
CF3 COQME n-Pr
OCF; CO,Me n-Pr

Cl CO,Me COMe
Br CO;Me COMe
CF; CO,Me COMe
OCF3 COzMe COMe
Cl CO,Me COEt
Br CO,Me COEt
CF; CO,Me COEt
OCFzH COzMe H
OCF,H CO,Me Me
OCF,H CO,Me Et
OCF,H CO,Me n-Pr
OCF,H CO,Me COMe
OCF; CO,Me COEt
C CO,Me CO,Me
Br CO,Me CO,Me
CF3 COQMC COQMG
OCF; CO,Me CO,Me
Cl CO,Me COyEt
Br COgMe COzEt
CF3 COzMe COQET
OCF; CO,Me CO,Et
Cl C02M€ CHzSCHg,
Br C02M€ CHzSCHg,
CF3 COzMC‘ CHzSCH3
OCF3 COzMC CstCH3
OCF,H CO,Me COEt
OCFzH COzMC COzMe
OCF;H CO,Me COEt
OCF,H CO,Me CH,SCH;
Cl CO,Et H

Br CO,Et H

CF; CO,Et H
OCF; CO,Et H

Cl CO,Et Me

Br CO,Et Me

CF; COsEt Me
OCF; CO,Et Me

Cl CO;Et Et

Br COsEt Et

CF; CO,Et Et
OCF; CO,Et Et

Cl CO,Et n-Pr

Br CO,Et n-Pr
CF; CO,Et n-Pr
OCF; CO,Et n-Pr

Cl CO,Et COMe
Br CO,Et COMe
CF; CO,Et COMe
OCF; CO,Et COMe
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Cl CO,Et COEt Cl Ph CO,Et

Br CO,Et COEt Br Ph CO,Et
CF; CO,Et COEt 5 CF; Ph CO,Et
OCF,H CO,Et H OCF; Ph CO,Et
OCF,H CO,Et Me Cl Ph CH,SCH;
OCF,H CO,Et Et Br Ph CH,SCH;
OCF,H CO,Et n-Pr CF; Ph CH,SCH;
OCF,H CO,Et COMe 10 OCF; Ph CH,SCH;
OCF; CO,Et COEt OCF,H Ph COEt

Cl CO,Et CO,Me OCF,H Ph CO,Me
Br CO,Et CO,Me OCF,H Ph CO,Et
CF; CO,Et CO,Me OCF,H Ph CH,SCH;
OCF; COsEt CO)Me 15 Cl 4-CI-Ph H

Cl CO,Et CO,Et Br 4-Cl-Ph H

Br CO,Et CO,Et CF5 4-Cl-Ph H

CF; CO,Et CO,Et OCF; 4-Cl-Ph H

OCF'; CO'_)Et COzEt Cl 4-Cl1-Ph Me

Cl CO,Et CH,SCH; 20 Br 4-Cl-Ph Me

Br COEt CH,SCH; CF; 4-Cl-Ph Me

CF; CO;Et CH,SCH; OCF, 4-Cl-Ph Me

OCF; CO,Et CH,SCH; CL 4-C1-Ph Et
OCF,H CO»Et COEt Br 4-Cl-Ph Et
OCF,H CO,Et CO,Me 25 CF; 4-Cl-Ph Et
OCF,H CO,Et CO,Et OCF; 4-Cl-Ph Et
OCF,H CO,Et CH,SCH; Cl 4-C1-Ph n-Pr

Cl Ph H Br 4-Cl-Ph n-Pr

Br Ph H CF; 4-Cl-Ph n-Pr

CF; Ph H 30 OCF; 4-Cl-Ph n-Pr
OCF; Ph H Cl 4-Cl-Ph COMe

Cl Ph Me Br 4-Cl-Ph COMe

Br Ph Me CF; 4-Cl-Ph COMe
CF; Ph Me OCF; 4-Cl-Ph COMe
OCF; Ph Me 35 Cl 4-Cl-Ph COEt

Cl Ph Et Br 4-Cl-Ph COEt

Br Ph Et CF; 4-Cl-Ph COEt
CF; Ph Et OCF,H 4-Cl-Ph H

OCF; Ph Et OCF,H 4-Cl-Ph Me

Cl Ph n-Pr 40 OCF;H 4-Cl-Ph Et

Br Ph n-Pr OCF,H 4-Cl1-Ph n-Pr

CF; Ph n-Pr OCF,H 4-Cl-Ph COMe
OCF; Ph n-Pr OCF; 4-Cl-Ph COEt

Cl Ph COMe Cl 4-Cl-Ph CO,Me
Br Ph COMe 45 Br 4-Cl-P1 CO,Me
CF; Ph COMe CF; 4-Cl-Ph CO,Me
OCF; Ph COMe OCF; 4-Cl-Ph CO,Me
Cl Ph COEt Cl 4-Cl-Ph CO,Et

Br Ph COEt Br 4-Cl-Ph CO,Et
CF; Ph COEt 50 CF; 4-Cl-Ph CO,Et
OCF,H Ph H OCF, 4-Cl-Ph CO,Et
OCF,H Ph Me Cl 4-Cl-Ph CH,SCH;
OCF,H Ph Et Br 4-Cl-Ph CH,SCH;
OCF,H Ph n-Pr CF; 4-Cl-Ph CH,SCH;
OCF,H Ph COMe 55 OCF; 4-Cl-Ph CH,SCH;
OCF; Ph COEt OCF,H 4-Cl-Ph COEt

Cl Ph CO,Me OCF,H 4-CI-Ph CO,Me
Br Ph CO-Me OCF,H 4-Cl-Ph CO,Et
CF; Ph CO-Me OCF;H 4-C1-Ph CH,SCH;
OCF; Ph CO,Me 60 Cl 4-F-Ph H
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Br 4-F-Ph H CF; Et CO(-Pr)
CF; 4-F-Ph H CF; Et CO(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph H 5 CF; Et CO,(t-Bu)
Cl 4-F-Ph Me OCF; Et CO,(n-Pr)
Br 4-F-Ph Me OCF; Et CO,(i-Pr)
CF; 4-F-Ph Me OCF; Et CO;(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph Me OCF; Et CO(n-Pr)
Cl 4-F-Ph Et 10 OCF; Et CO(i-Pr)
Br 4-F-Ph Et OCF; Et CO(t-Bu)
CF; 4-F-Ph Et OCF; Et CO,(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph Et OCF,H Me CO(n-Pr)
Cl 4-F-Ph n-Pr OCF;H Me CO5(n-Pr)
Br 4-F-Ph n-Pr 15 OCF;H Me CO(1-Pr)
CF; 4-F-Ph n-Pr OCF;H Me CO,(i-Pr)
OCF, 4-F-Ph n-Pr OCF;H Me CO(t-Bu)
Cl 4-F-Ph COMe OCF,H Me CO,(t-Bu)
Br 4-F-Ph COMe OCF,H Et CO(n-Pr)
CF; 4-F-Ph COMe 20 OCFH Et CO;(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph COMe CF; n-Pr COy(n-Pr)
Cl 4-F-Ph COEt CF; n-Pr CO,(i-Pr)
Br 4-F-Ph COEt CF; n-Pr CO(n-Pr)
CF, 4-F-Ph COEt CF; n-Pr CO(i-Pr)
OCF,H 4-F-Ph H 25 CF; n-Pr CO(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph Me CF; n-Pr CO,(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph Et OCF; n-Pr COy(n-Pr)
OCF,H 4-F-Ph n-Pr OCF; n-Pr COx(i-Pr)
OCF,H 4-F-Ph COMe OCF; n-Pr CO(n-Pr)
OCF, 4-F-Ph COEt 30 OCF; n-Pr CO(i-Pr)
Cl 4-F-Ph CO,Me OCF; n-Pr CO(t-Bu)
Br 4-F-Ph CO,Me OCF; n-Pr CO,(t-Bu)
CF3 4-F-Ph COQMG CF3 1-Pr COz(n-PI‘)
OCF; 4-F-Ph COMe CF; i-Pr CO,(i-Pr)
Cl 4-F-Ph CO,Et 35 CF; i-Pr CO(n-Pr)
Br 4-F-Ph CO,Et CF; i-Pr CO(-Pr)
CF; 4-F-Ph CO,Et CF; i-Pr CO(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph CO,Et CF, i-Pr COy(t-Bu)
Br 4-F-Ph CH,SCH; OCF; i-Pr COy(n-Pr)
CF, 4-F-Ph CH,SCH; 40 OCF; i-Pr CO,(i-Pr)
OCF; 4-F-Ph CH,SCH; OCF; i-Pr CO(n-Pr)
OCF,H 4-F-Ph COEt OCF; i-Pr CO(i-Pr)
OCF,H 4-F-Ph CO,Me OCF; 1-Pr CO(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph CO,Et OCF; i-Pr CO,(t-Bu)
OCF;H 4-F-Ph CH,SCH; 45 OCFH Et CO(i-Pr)
CF; Me CO4(n-Pr) OCF,H Et CO,(i-Pr)
CF, Me CO,(i-Pr) OCF,H Et CO(t-Bu)
CF; Me CO(n-Pr) OCF,H Et CO,(t-Bu)
CF; Me CO(-Pr) OCF,H n-Pr CO(n-Pr)
CF; Me CO(t-Bu) 50 OCF;H n-Pr CO;,(n-Pr)
CF; Me CO,(t-Bu) OCF,H n-Pr CO(i-Pr)
OCF; Me COy(n-Pr) OCF,H n-Pr CO»(i-Pr)
OCF; Me CO,(i-Pr) CF; i-Bu CO,(n-Pr)
OCF; Me CO(n-Pr) CF; 1-Bu CO,(1-Pr)
OCF; Me CO(i-Pr) 55 CF; 1-Bu CO(n-Pr)
OCF; Me CO(t-Bu) CF; i-Bu CO(i-Pr)
OCF; Me CO5(t-Bu) CF; i-Bu CO(t-Bu)
CF; Et CO,(n-Pr) CF; i-Bu CO,(t-Bu)
CF; Et CO,(i-Pr) OCF3; i-Bu CO,(n-Pr)
CF; Et CO(n-Pr) 60 OCF; i-Bu CO,(i-Pr)
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OCF; i-Bu CO(n-Pr)

OCF,4 i-Bu CO(i-Pr)

OCF;, 1-Bu CO(t-Bu) 5
OCF; i-Bu CO,(t-Bu)

CF; CO,Me CO;(n-Pr)

CF; CO,Me CO,(1-Pr)

CF; CO,Me CO(n-Pr)

CF; CO,Me CO(i-Pr) 10
CF; CO;Me CO(t-Bu)

CF; CO,Me CO,(t-Bu)

OCF; CO;Me COy(n-Pr)

OCF; CO,Me CO,(i-Pr)

OCF; CO,Me CO(n-Pr) 15
OCF; CO,Me CO(1-Pr)

OCF; CO,Me CO(t-Bu)

OCF; CO,Me CO,(t-Bu)

OCF;H n-Pr CO(t-Bu)

OCF,H n-Pr CO,(t-Bu) 20
OCF,H i-Pr COQ1-Pr)

OCF,H i-Pr CO5(i-Pr)

OCF,H i-Pr CO(t-Bu)

OCF,H i-Pr CO,(t-Bu)

OCF,H i-Pr CO(n-Pr) 25
OCF-H i-Pr CO;(n-Pr)

CF; CO;,Et CO,(n-Pr)

CF; CO»Et CO,(i-Pr)

CF; CO,Et CO(n-Pr)

CF, CO,Et CO(i-Pr) 30
CF; CO,Et CO(t-Bu)

CF; CO,Et CO,(t-Bu)

OCF; CO,Et CO,(n-Pr)

OCF; CO,Et CO,(i-Pr)

OCF; CO,Et CO(n-Pr) 35
OCF; CO,Et CO(i-Pr)

OCF; CO,Et CO(t-Bu)

OCF; CO,Et CO,(t-Bu)

CF3 Ph CO;(n-Pr)

CF; Ph CO,(i-Pr) 40
CF; Ph CO(n-Pr)

CF, Ph CO(@-Pr)

CF; Ph CO(t-Bu)

CF3 Ph COz(t-Bu)

OCF; Ph CO;(n-Pr) 45
OCF; Ph CO,(i-Pr)

OCF; Ph CO(n-Pr)

OCF; Ph CO(i-Pr)

OCF; Ph CO(t-Bu)

OCF; Ph COz(t-Bu) 50
OCF,H CO;Me CO(i-Pr)

OCF;H CO,Me CO,(i-Pr)

OCF;H CO,Me CO(t-Bu)

OCF,H CO,Me CO,(1-Bu)

OCF-H CO,Me CO(n-Pr) 55
OCF,H CO,Me CO»(n-pr)

OCF,H CO,Et CO(n-Pr)

OCF-H CO,Et CO5(n-Pr)

CF; 4-Cl-Ph CO,(n-Pr)

CF; 4-Cl-Ph CO»(i-Pr) 60
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CF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
CF; 4-C1-Ph CO(i-Pr)
CF; 4-CI-Ph CO(t-Bu)
CF; 4-C1-Ph CO,(t-Bu)
OCF; 4-Cl-Ph CO,(n-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph CO,(i-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
OCF; 4-CI-Ph CO,(t-Bu)
CF3 4-F-Ph COz(ﬂ-PI‘)
CF; 4-F-Ph CO»(i-Pr)
CF; 4-F-Ph CO(n-Pr)
CF; 4-F-Ph CO(1-Pr)
CF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
CF; 4-F-Ph CO,(1-Bu)
OCF; 4-F-Ph CO»(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph CO,(i-Pr)
OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF;H CO,Et CO@-Pr)
OCF-H CO,Et CO»(i-Pr)
OCF,;H CO,Et CO(t-Bu)
OCF-H CO,Et CO,(t-Bu)
OCF,H 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
OCF,H 4-Cl-Ph COs(n-Pr)
OCF,H 4-Cl-Ph CO(i-Pr)
OCF,H 4-Cl-Ph CO,(i-Pr)
OCF-H 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
OCF,H 4-Cl-Ph CO,(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF,H 4-F-Ph COs(n-Pr)
OCF,H 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF;H 4-F-Ph CO»(1-Pr)
OCF,H 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF;H 4-F-Ph CO,(t-Bu)
7. Tablazat
¥
R3
(o}
.
A o
-
Y
R! R? Y
Cl Me H
Br Me H
CF; Me H
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OCF; Me H OCF,;H Et H

Cl Me Me OCF,H Et Me

Br Me Me 5 OCF,H Et Et

CF; Me Me OCF,H Et n-Pr
OCF; Me Me OCF,H Et COMe

Cl Me Et OCF,H Et COEt

Br Me Et OCF,H Et CO,Me
CF, Me Et 10 OCF,H Et CO,Et
OCF, Me Et OCF; Et COEt

Cl Me n-Pr Cl Et CO,Me
Br Me n-Pr Br Et CO,;Me
CF; Me n-Pr CF, Et CO,Me
OCF; Me n-Pr 15 OCF; Et CO,Me
Cl Me COMe Cl Et CO,Et

Br Me COMe Br Et CO,Et
CF; Me COMe CF; Et CO,Et
OCF; Me COMe OCF; Et CO,Et

Cl Me COEt 20 ¢l Et CH,SCH;4
Br Me COEt Br Et CH,SCH;
CF, Me COEt CF; Et CH,SCH;
OCF; Me COEt OCF; Et CH,SCH;
Cl Me COMe OCF,H Et CH,SCH;
Br Me CO,Me 25 OCF;H Me Et

CF; Me CO,Me OCF,H Me n-Pr
OCF; Me CO,Me OCF;H Me COMe

Cl Me CO,Et OCF;H Me COEt

Br Me CO,Et OCF,H Me CO,Me
CF; Me COEt 30 OCFH Me CO,Et
OCF; Me CO,Et OCF,H Me CH,SCH;
Cl Me CH,SCH; Cl n-Pr H

Br Me CH,SCH; Br n-Pr H

CF; Me CH,SCH; CF; n-Pr H

OCF3 Me CHQSCH}. 35 OCF3 n-Pr H

OCF,H Me H Cl n-Pr Me
OCF-H Me Me Br n-Pr Me

Cl Et H CF; n-Pr Me

Br Et H OCF; n-Pr Me

CF; Et H 40 Cl n-Pr Et

OCF; Et H Br n-Pr Et

Cl Et Me CF; n-Pr Et

Br Et Me OCF; n-Pr Et

CF; Et Me Cl n-Pr n-Pr
OCF; Et Me 45 Br n-Pr n-Pr

Cl Et Et CF; n-Pr n-Pr

Br Et Et OCF; n-Pr n-Pr

CF; Et Et Cl n-Pr COMe
OCF; Et Et Br n-Pr COMe

Cl Et n-Pr 50 CF; n-Pr COMe

Br Et n-Pr OCF; n-Pr COMe
CF; Et n-Pr Cl n-Pr COEt
OCF; Et n-Pr Br n-Pr COEt

Cl Et COMe CF; n-Pr COE!t

Br Et COMe 55 OCFH n-Pr H

CF, Et COMe OCF,H n-Pr Me

OCF; Et COMe OCF,H n-Pr Et

Cl Et COEt OCF,H n-Pr n-Pr

Br Et COEt OCF,;H n-Pr COMe
CF, Et COEt 60 OCF; n-Pr COEt
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Cl n-Pr CO,Me OCF;H i-Pr CO,Me
Br n-Pr CO,Me OCF,H i-Pr CO,Et
CF, n-Pr CO,Me 5 OCF,H i-Pr CH,SCH;4
OCF; n-Pr CO,Me Cl i-Bu H

Cl n-Pr CO,Et Br 1-Bu H

Br n-Pr CO,Et CF; 1-Bu H

CF, n-Pr CO,Et OCF; i-Bu H

OCF; n-Pr CO,Et 10 Cl i-Bu Me

Cl n-Pr CH,SCH; Br i-Bu Me

Br n-Pr CH,SCH; CF; i-Bu Me

CF3 n-Pr CHQSCH3 OCF3 1-Bu Me

OCF; n-Pr CH,SCH; Cl 1-Bu Et
OCF,H n-Pr COEt 15 Br i-Bu Et
OCF,H n-Pr CO,Me CF; i-Bu Et
OCF,H n-Pr CO,Et OCF; i-Bu Et
OCF>H n-Pr CH,SCH;,4 Cl i-Bu n-Pr

Cl 1-Pr H Br 1-Bu n-Pr

Br 1-Pr H 20 CF; i-Bu n-Pr

CF; i-Pr H OCF; i-Bu n-Pr
OCF; i-Pr H Cl i-Bu COMe

Cl 1-Pr Me Br 1-Bu COMe

Br i-Pr Me CF; 1-Bu COMe
CF; i-Pr Me 25 OCF; i-Bu COMe
OCF; 1-Pr Me Cl i-Bu COEt

Cl i-Pr Et Br i-Bu COEt

Br i-Pr Et CF; i-Bu COEt
CF; i-Pr Et OCF,H i-Bu H

OCF; i-Pr Et 30 OCFH i-Bu Me

Cl 1-Pr n-Pr OCF,H 1-Bu Et

Br i-Pr n-Pr OCF,;H i-Bu n-Pr

CF; i-Pr n-Pr OCF;H i-Bu COMe
OCF, i-Pr n-Pr OCF; i-Bu COEt

Cl i-Pr COMe 35 (I i-Bu CO,Me
Br i-Pr COMe Br i-Bu CO,Me
CF; i-Pr COMe CF; i-Bu CO,Me
OCF; 1-Pr COMe OCF; i-Bu CO,Me
Cl i-Pr COEt Cl i-Bu CO,Et

Br i-Pr COEt 40 Br i-Bu CO,Et
CF; i-Pr COEt CF; i-Bu CO,Et
OCF,H i-Pr H OCF; i-Bu CO,Et
OCF,H i-Pr Me Cl i-Bu CH,SCH;
OCF,H i-Pr Et Br 1-Bu CH,SCH;
OCF,H iI-Pr n-Pr 45 CF, i-Bu CH,SCH;
OCF,H i-Pr COMe OCF; 1-Bu CH,SCH;
OCF; i-Pr COEt OCF,H i-Bu COEt

Cl i-Pr COMe OCF,H i-Bu CO,Me
Br i-Pr CO,Me OCF,H 1-Bu CO,Et
CF3 1-Pr COzMe 50 OCFzH 1-Bu CHZSCH}
OCF; i-Pr CO,;Me Cl CO,Me H

Cl i-Pr CO,Et Br CO,Me H

Br 1-Pr COzEt CF3 C02M€ H

CF; i-Pr CO,Et OCF; CO,Me H

OCF;3 i-Pr CO,Et 55 Cl CO,Me Me

Cl i-Pr CH,SCH; Br CO,Me Me

Br i-Pr CstCH3 CF'; COgMe Me

CF3 i-Pr CstCH3 0CF3 COzMe Me

OCF; 1-Pr CH,SCH; Cl CO,Me Et
OCF,H i-Pr COEt 60 Br CO,Me Et
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CF, CO,Me Et

OCF; CO,Me Et

Cl CO,Me n-Pr 5

Br CO,Me n-Pr

CF} COzMe n-Pr

OCF3 COzMe n-Pr

Cl CO;Me COMe

Br CO,Me COMe 10
CF3 COQMC COMe

OCF3 C02M6 COMe

Cl CO,Me COEt

Br CO,Me COEt

CF; COMe COEt 15
OCF;H CO;Me H

OCF,H COMe  Me

OCF,H CO,Me Et

OCF;H CO;Me n-Pr

OCF,H CO,Me COMe 20
OCF; CO,Me COEt

Cl CO,Me CO;Me

Br CO,Me CO,Me

CF3 COQMG CO?_MC

OCF3 COzMe COQMB 25
Cl CO>Me CO,Et

Br CO,Me CO,Et

CF; CO-Me CO,Et

OCF; CO,Me CO,Et

Cl COQ_MC CstCHg, 30
Br CO,Me CH,SCH;

CF3 COzMe CH2SCH’;

OCF3 COzMe CstCH3

OCF,H CO,Me COEt

OCF.H COMe  CO,Me 35
OCF,H CO,Me CO,Et

OCF.H CO,Me CH,SCHj

Cl CO;Et H

Br CO,Et H

CF, CO,Et H 40
OCF; CO-Et H

Cl CO,Et Me

Br CO,Et Me

CF3 COzEt Me

OCF; CO,Et Me 45
Cl CO,Et Et

Br CO,Et Et

CF, COsEt Et

OCF; CO,Et Et

Cl CO,Et n-Pr 50
Br CO,Et n-Pr

CF3 COzEt n-Pr

OCF3 COgEt n-Pr

Cl CO,Et COMe

Br CO5Et COMe 55
Cfy CO,Et COMe

OCF‘; COzEt COMe

Cl CO;Et COEt

Br CO;Et COEt

CF; CO,Et COEt 60
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OCF,H CO,Et H
OCF,H COEt Me
OCF,H CO,Et Et
OCF,;H CO,Et n-Pr
OCF,H CO,Et COMe
OCF; CO,Et COEt
Cl COEt CO,Me
Br CO;Et CO,Me
CF; COEt CO,Me
OCF; CO;Et CO,Me
Cl CO,Et CO,Et
Br CO,Et CO,Et
CF; CO,Et COEt
OCF; CO,Et CO,Et
Cl CO,Et CH,SCH;
Br CO,Et CH,SCH;
CF3 CO,Et CH,SCH;
OCF; CO,Et CH,SCH;,4
OCF,H CO,Et COEt
OCF,H COEt CO,Me
OCF>,H CO;Et CO,Et
OCF,H CO;Et CH,SCH;
RCl1 Ph H

Br Ph H

CF; Ph H
OCF; Ph H

Cl Ph Me

Br Ph Me

CF; Ph Me
OCF; Ph Me

Cl Ph Et

Br Ph Et

CF, Ph Et
OCF; Ph Et

Cl Ph n-Pr

Br Ph n-Pr
CF; Ph n-Pr
OCF; Ph n-Pr

Cl Ph COMe
Br Ph COMe
CF; Ph COMe
OCF; Ph COMe
Cl Ph COEt
Br Ph COEt
CF, Ph COEt
OCF,H Ph H
OCF,H Ph Me
OCF,H Ph Et
OCF,H Ph n-Pr
OCF,H Ph COMe
OCF, Ph COEt
Cl Ph CO,Me
Br Ph CO,Me
CF3 Ph CO]Me
OCF; Ph CO,Me
Cl Ph CO,Et
Br Ph CO,Et
CF; Ph CO,Et
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OCF; Ph CO,Et Cl 4-F-Ph Me

Cl Ph CH,SCH; Br 4-F-Ph Me

Br Ph CH,SCH; 5 CF; 4-F-Ph Me

CF; Ph CH,SCH; OCF; 4-F-Ph Me

OCF,4 Ph CH,SCH; Cl 4-F-Ph Et
OCF-H Ph COEt Br 4-F-Ph Et
OCF-H Ph CO;Me CF; 4-F-Ph Et
OCF-H Ph CO,Et 10 OCF; 4-F-Ph Et
OCF,H Ph CH,SCH; Cl 4-F-Ph n-Pr

Cl 4-Cl-Ph H Br 4-F-Ph n-Pr

Br 4-Cl-Ph H CF; 4-F-Ph n-Pr

CF; 4-Cl-Ph H OCF; 4-F-Ph n-Pr
OCF; 4-Cl-Ph H 15 Cl 4-F-Ph COMe

Cl 4-Cl-Ph Me Br 4-F-Ph COMe

Br 4-Cl-Ph Me CF; 4-F-Ph COMe
CF; 4-Cl-Ph Me OCF; 4-F-Ph COMe
OCF, 4-Cl-Ph Me Cl 4-F-Ph COEt

Cl 4-Cl-Ph Et 20 Br 4-F-Ph COEt

Br 4-Cl-Ph Et CF; 4-F-Ph COEt
CF; 4-Cl-Ph Et OCF,;H 4-F-Ph H

OCF, 4-Cl-Ph Et OCF,H 4-F-Ph Me

Cl 4-Cl-Ph n-Pr OCF,H 4-F-Ph Et

Br 4-Cl-Ph n-Pr 25 OCF;H 4-F-Ph n-Pr

Cf;3 4-Cl-Ph n-Pr OCF,H 4-F-Ph COMe
OCF; 4-Cl-Ph n-Pr OCF; 4-F-Ph COEt

Cl 4-Cl-Ph COMe Cl 4-F-Ph CO,Me
Br 4-Cl-Ph COMe Br 4-F-Ph CO,Me
CF; 4-Cl-Ph COMe 30 CF; 4-F-Ph CO,Me
OCF; 4-Cl-Ph COMe OCF; 4-F-Ph CO,Me
Cl 4-Cl-Ph COEt Cl 4-F-Ph CO,Et

Br 4-Cl-Ph COEt Br 4-F-Ph CO»Et
CF; 4-Cl-Ph COEt CF; 4-F-Ph CO,Et
OCF-H 4-Cl-Ph H 35 OCF; 4-F-Ph CO;Et
OCF-H 4-Cl-Ph Me Cl 4-F-Ph CH,SCH;
OCF,H 4-CI-Ph Et Br 4-F-Ph CH,SCH;
OCF,H 4-Cl-Ph n-Pr CF; 4-F-Ph CH,SCH;
OCF,H 4-Cl-Ph COMe OCF; 4-F-Ph CH,SCHj;
OCF; 4-Cl-Ph COEt 40 OCF,H 4-F-Ph COEt

Cl 4-Cl-Ph CO,Me OCF,H 4-F-Ph CO,Me
Br 4-Cl-Ph CO,Me OCF,H 4-F-Ph CO,Et
CF; 4-Cl-Ph CO-Me OCF,H 4-F-Ph CH,SCH;
OCF, 4-Cl-Ph CO;Me CF; Me CO;,(n-Pr)
Cl 4-Cl-Ph CO,Et 45 CF; Me CO,(i-Pr)
Br 4-Cl-Ph CO,Et CF; Me CO(n-Pr)
CF; 4-Cl-Ph CO,Et CF, Me CO(i-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph CO,Et CF; Me CO(t-Bu)
Cl 4-Cl-Ph C,SCH; CF; Me CO,(t-Bu)
Br 4-Cl-Ph C,SCH; 50 OCF; Me CO,(n-Pr)
CF; 4-Cl-Ph C,SCH; OCF; Me CO,(1-Pr)
OCF; 4-CI-Ph C,SCH; OCF; Me CO(n-Pr)
OCF;H 4-Cl-Ph COEt OCF; Me CO(i-Pr)
OCF>;H 4-Cl-Ph CO,Me OCF; Me CO(t-Bu)
OCF,H 4-Cl-Ph CO,Et 55 OCF; Me CO,(t-Bu)
OCF,H 4-Cl-Ph CH,SCH; CF; Et CO,(n-Pr)
Cl 4-F-Ph H CF; Et CO,(i-Pr)
Br 4-F-Ph H CF; Et CO(n-Pr)
CF; 4-F-Ph H CF; Et CO(i-Pr)
OCF; 4-F-Ph H 60 CF; Et CO(t-Bu)
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CF; Et CO»(t-Bu) OCF; i-Bu CO»(t-Bu)
OCF, Et COy(n-Pr) CF, CO,Me CO5(n-Pr)
OCF, Et CO,(i-Pr) 5 CF; CO,Me CO,(i-Pr)
OCF; Et CO(N-Pr) CF; CO,Me CO(n-Pr)

OCF; Et CO(i-Pr) CF; CO,Me CO(i-Pr)

OCF; Et CO(t-Bu) CF, CO;Me CO(t-Bu)
OCF; Et CO(t-Bu) CF; COMe CO,(t-Bu)
OCF;H Me COx(n-Pr) 10 OCF; COMe COx(n-Pr)
OCF,H Me COy(i-Pr) OCF; CO;Me CO,(i-Pr)
OCF,H Me CO(n-Pr) OCF; CO,Me CO(n-Pr)

OCF,H Me COQ@-Pr) OCF; CO;Me CO(i-Pr)

OCF,H Me CO(t-Bu) OCF; CO,Me CO,(t-Bu)
OCF,H Me CO,(t-Bu) 15 OCF; CO,Me CO,(t-Bu)
OCF,H Et CO(n-Pr) OCF,H n-Pr CO(t-Bu)
OCF,H Et CO»(n-Pr) OCF,H n-Pr CO»(t-Bu)
CF, n-Pr CO,(n-Pr) OCF,H i-Pr CO(i-Pr)

CF; n-Pr CO,(i-Pr) OCF;H iI-Pr CO,(i-Pr)
CF; n-Pr CO(n-Pr) 20 OCF,H 1-Pr CO(t-Bu)
CF; n-Pr CO(@-Pr) OCF;H i-Pr CO,(t-Bu)
CF; n-Pr CO(t-Bu) OCF,H i-Pr CO(n-Pr)
CF; n-Pr CO,(t-Bu) OCF,H i-Pr CO5(n-Pr)
OCF; n-Pr COz(n-PI‘) CF; CO,Et COz(n-Pl’)
OCF; n-Pr CO,(i-Pr) 25 CF; CO,Et CO,(i-Pr)
OCF; n-Pr CO(n-Pr) CF; CO,Et CO(n-Pr)
OCF; n-Pr CO(i-Pr) CF; COEt CO(i-Pr)

OCF; n-Pr CO(t-Bu) CF; CO-Et CO(t-Bu)
OCF; n-Pr CO5(t-Bu) CF; CO,Et CO5(t-Bu)
CF; i-Pr CO»(n-Pr) 30 OCF; CO;Et CO,(n-Pr)
CF; i-Pr CO,(i-Pr) OCF; CO,Et CO,(i-Pr)
CF3 i-Pr CO(n-Pr) OCF; CO,Et CO(n-Pr)
CF; i-Pr CO(1-Pr) OCF; CO,Et CO(-Pr)

CF; i-Pr CO(t-Bu) OCF; CO,Et CO(t-Bu)
CF; i-Pr CO(t-Bu) 35 OCF; CO,Et CO,(t-Bu)
OCF; i-Pr CO5(n-Pr) CF; Ph CO5(n-Pr)
OCF; i-Pr CO,(i-Pr) CF; Ph CO,(i-Pr)
OCF; i-Pr CO(n-Pr) CF; Ph CO(n-Pr)
OCF,4 i-Pr CO(i-Pr) CF; Ph CO(i-Pr)

OCF; 1-Pr CO(t-Bu) 40 CF; Ph CO(t-Bu)
OCF; i-Pr CO,(1-Bu) CF; Ph COx(t-Bu)
OCF,H Et CO(i-Pr) OCF; Ph CO,(n-Pr)
OCF,H Et CO,(i-Pr) OCF; Ph CO,(i-Pr)
OCF,H Et CO(t-Bu) OCF; Ph CO(n-Pr)
OCF,H Et COx(t-Bu) 45 OCF; Ph CO(i-Pr)

OCF,H n-Pr CO(n-Pr) OCF; Ph CO(t-Bu)
OCF;H n-Pr COs(n-Pr) OCF; Ph CO»(t-Bu)
OCF,H n-Pr CO(i-Pr) OCF,H CO,Me CO(i-Pr)

OCF,H n-Pr CO,(i-Pr) OCF,H COMe CO,(i-Pr)
CF; i-Bu CO,(n-Pr) 50 OCFH CO;Me CO(t-Bu)
CF; i-Bu CO,(1-Pr) OCF,H COMe CO,(t-Bu)
CF; i-Bu CO(n-Pr) OCF,H CO,Me CO(n-Pr)
CF; i-Bu CO(i-Pr) OCF,H CO,Me CO,(n-Pr)
CF; i-Bu CO(1-Bu) OCF,H CO,Et CO(n-Pr)
CF, i-Bu CO5(t-Bu) 55 OCF,H CO,Et CO5(n-Pr)
OCF; i-Bu CO»(n-Pr) CF; 4-Cl-Ph CO,(n-Pr)
OCF; i-Bu COy(i-Pr) CF; 4-Cl-Ph CO,(i-Pr)
OCF; 1-Bu CO(n-Pr) CF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
OCF; i-Bu CO(i-Pr) CF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr)

OCF; 1-Bu CO(t-Bu) 60 CF; 4-C1-Ph CO(t-Bu)
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CF; 4-Cl-Ph COx(t-Bu)
OCF; 4-Cl-Ph COy(n-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph CO,(i-Pr) 5
OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
OCF; 4-Cl-Ph CO,(t-Bu)
CF; 4-F-Ph CO;(n-Pr) 10
CF; 4-F-Ph CO,(i-Pr)
CF; 4-F-Ph CO(n-Pr)
CF; 4-F-Ph CO(i-Pr)
CF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
CF, 4-F-Ph CO,(t-Bu) 15
OCF; 4-F-Ph CO,(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph CO,(i-Pr)
OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF;, 4-F-Ph CO(t-Bu) 20
OCF;, 4-F-Ph CO,(t-Bu)
OCF,H CO,Et CO(@1-Pr)
OCF,H COyEt CO,(i-Pr)
OCF;H CO,Et CO(t-Bu)
OCF,H CO,Et CO5(t-Bu) 25
OCF,;H 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
OCF,H 4-Cl-Ph CO;(n-Pr)
OCF,H 4-Cl-Ph CO(i-Pr)
OCF,H 4-Cl-Ph CO»(i-Pr)
OCF,H 4-Cl-Ph CO(t-Bu) 30
OCF,H 4-Cl-Ph CO»(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF,H 4-F-Ph CO,(n-Pr)
OCF,H 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF,H 4-F-Ph CO,(i-Pr) 35
OCF,H 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF;H 4-F-Ph COx(t-Bu)
8. tablazat
40
F,CH r?
Om o
v )
j\ @/Rl 45
!
50
R! R} Y
Cl Me H
Br Me H
CF, Me H 55
OCF; Me H
Cl Me Me
Br Me Me
CF; Me Me
OCF; Me Me 60
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Cl Me Et

Br Me Et

CF; Me Et
OCF; Me Et

Cl Me n-Pr

Br Me n-Pr
CF; Me n-Pr
OCF; Me n-Pr

Cl Me COMe
Br Me COMe
CF; Me COMe
OCF; Me COMe
Cl Me COEt
Br Me COEt
CF; Me COEt
Cl Et H
OCF; Me COEt
Cl Me CO;Me
Br Me CO,Me
CF; Me CO,Me
OCF3 Me CO?_ME
Cl Me CO,Et
Br Me CO,Et
CF; Me CO,Et
OCF; Me CO,Et
Cl Me CstCH3
Br Me CHzSCH3
CF3 Me CHzSCH},
OCF3 Me CstCHq
OCF;H Me H
OCF>H Me Me
OCF, Et COEt
Br Et H

CF; Et H
OCF; Et H

Cl Et Me

Br Et Me
CF, Et Me
OCF; Et Me

Cl Et Et

Br Et Et

CF, Et Et
OCF, Et Et

Cl Et n-Pr

Br Et n-Pr
CF; Et n-Pr
OCF; Et n-Pr

Cl Et COMe
Br Et COMe
Cf; Et COMe
OCF; Et COMe
Cl Et COEt
Br Et COEt
CF; Et COEt
OCF,H Et H
OCF,H Et Me
OCF,H Et Et
OCF,H Et n-Pr
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OCF;H Et COMe Br n-Pr CO,Et
OCF,H Et COEt CF; n-Pr CO,Et
OCF,H Et CO,Me 5 OCF; n-Pr CO,Et
OCF;H Et CO,Et Cl n-Pr CH,SCH;
Cl Et CO,Me Br n-Pr CH,SCH;
Br Et COzMe CF3 n-Pr CstCH3
CF; Et CO,Me OCF; n-Pr CH,SCH;
OCF; Et CO,Me 10 OCF,H n-Pr COEt

Cl Et CO,Et OCF,H n-Pr CO,Me
Br Et CO,Et OCF>,H n-Pr CO,Et
CF; Et CO,Et OCF,H n-Pr CH,SCH;
OCFg Et CO,Et Cl 1-Pr H

Cl Et CH,SCH; 15 Br i-Pr H

Br Et CHzSCH} CF3 1-Pr H

CF; Et CH,SCH;,4 OCF; i-Pr H

OCF, Et CH,SCH; Cl i-Pr Me
OCF,H Et CH,SCH;4 Br 1-Pr Me
OCF,H Me Et 20 CF, i-Pr Me
OCF-H Me n-Pr OCF; 1-Pr Me
OCF>H Me COMe Cl i-Pr Et
OCF,H Me COEt Br 1-Pr Et
OCF-H Me COMe CF; i-Pr Et
OCF,H Me CO,Et 25 OCF; i-Pr Et
OCF,H Me CH,SCH; Cl i-Pr n-Pr

Cl n-Pr H Br i-Pr n-Pr

Br n-Pr H CF; i-Pr n-Pr

CF3 n-Pr H OCF, 1-Pr n-Pr
OCF; n-Pr H 30 Cl1 i-Pr COMe

Cl n-Pr Me Br 1-Pr COMe

Br n-Pr Me CF; i-Pr COMe
CF3 n-Pr Me OCF; i-Pr COMe
OCF; n-Pr Me Cl i-Pr COEt

Cl n-Pr Et 35 Br i-Pr COEt

Br n-Pr Et CF, 1-Pr COEt

CF; n-Pr Et OCF;H 1-Pr H

OCF; n-Pr Et OCF;H i-Pr Me

Cl n-Pr n-Pr OCF,H i-Pr Et

Br n-Pr n-Pr 40 OCF,H i-Pr n-Pr

CFC, n-Pr n-Pr OCF,H i-Pr COMe
OCF; n-Pr n-Pr OCF; i-Pr COet

Cl n-Pr COMe Cl i-Pr CO,Me
Br n-Pr COMe Br i-Pr CO,Me
CF; n-Pr COMe 45 CF; i-Pr CO,Me
OCF; n-Pr COMe OCF; i-Pr CO,Me
Cl n-Pr COEt Cl i-Pr CO,Et

Br n-Pr COEt Br 1-Pr CO,Et
CF; n-Pr COEt CF; 1-Pr CO,Et
OCF,H n-Pr H 50 OCF; i-Pr CO;Et
OCF,H n-Pr Me Cl i-Pr CH,SCH;
OCF,H n-Pr Et Br i-Pr CH,SCH;
OCF,H n-Pr n-Pr CF, i-Pr CH,SCH;
OCF,H n-Pr COMe OCF; i-Pr CH,SCH;
OCF; n-Pr COEt 55 OCF,H i-Pr COEt

Cl n-Pr COzMe OCFZH 1-Pr COzMe
Br n-Pr CO,Me OCF,H i-Pr CO,Et
CF; n-Pr CO,Me OCF-H 1-Pr CH,SCH;
OCF; n-Pr COMe Cl i-Bu H

Cl n-Pr CO,Et 60 Br i-Bu H
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CF; i-Bu H OCF; CO,Me n-Pr
OCF; i-Bu H Cl CO,Me COMe
Cl i-Bu Me 5 Br CO,Me COMe
Br i-Bu Me CF; CO,;Me COMe
CF3 i-Bu Me OCF; CO;Me COMe
OCF, i-Bu Me Cl CO,Me COEt
Cl i-Bu Et Br CO;Me COEt
Br 1-Bu Et 10 CF; CO,Me COEt
CF; i-Bu Et OCFH CO,Me H
OCF; i-Bu Et OCF,H CO,Me Me

Cl i-Bu n-Pr OCF,;H CO,Me Et

Br 1-Bu n-Pr OCF;H CO,Me n-Pr
CF; 1-Bu n-Pr 15 OCF;H CO,Me COMe
OCF; 1-Bu n-Pr OCF; CO,Me COEt
Cl i-Bu COMe Cl CO,Me CO,Me
Br i-Bu COMe Br CO,Me CO,Me
CF; i-Bu COMe CF; CO,Me CO,Me
OCF; i-Bu COMe 20 OCF, CO,Me CO,Me
Cl i-Bu COEt Cl COMe CO,Et
Br i-Bu COEt Br CO-Me CO,Et
CF, i-Bu COEt CF; CO,Me CO,Et
OCF>,H i-Bu H OCF; CO;Me CO;Et
OCF,H i-Bu Me 25 (1 CO,Me CH,SCH;
OCF,H i-Bu Et Br CO,Me CH,SCH;
OCF-H i-Bu n-Pr CF; CO,Me CH,SCH;
OCF,H i-Bu COMe OCF; CO,Me CH,SCH3
OCF; i-Bu COEt OCF,H CO,Me COEt
Cl i-Bu CO,Me 30 OCFH CO,;Me CO,Me
Br i-Bu CO,Me OCF,H CO;Me CO,Et
CF; 1-Bu CO,Me OCF;H CO,Me CH,SCH3;
OCF; i-Bu CO,Me Cl CO,Et H

Cl i-Bu CO,Et Br CO,Et H

Br i-Bu CO,Et 35 CF; CO,Et H

CF; i-Bu CO,Et OCF; CO,Et H
OCF; i-Bu CO,Et Cl CO,Et Me

Cl i-Bu CH,SCH; Br CO,Et Me

Br i-Bu CH,SCH; CF; CO,Et Me

CF; i-Bu CH,SCH; 40 OCF,; CO;Et Me
OCF; i-Bu CH,SCH; Cl CO,Et Et
OCF,H i-Bu COEt Br CO,Et Et
OCF,H i-Bu CO,Me CF; CO,Et Et
OCF,H i-Bu CO,Et OCF, COEt Et
OCF,H i-Bu CH,SCH; 45 (I CO,Et n-Pr

Cl CO;Me H Br CO,Et n-Pr

Br CO,Me H CF; CO,Et n-Pr
CF; CO,Me H OCF; CO,Et n-Pr
OCF; CO-Me H Cl CO,Et COMe
Cl CO,;Me Me 50 Br COEt COMe
Br CO,Me Me CF; CO,Et COMe
CF; CO,Me Me OCF; CO,Et COMe
OCF; CO,Me Me Cl CO,Et COEt
Cl CO,Me Et Br CO,Et COEt
Br CO,Me Et 55 CF; CO,Et COEt
CF; CO>Me Et OCF,H CO;Et H
OCF, CO,Me Et OCF;H CO,Et Me

Cl CO;Me n-Pr OCF,H CO,Et Et

Br CO,Me n-Pr OCF;H CO,Et n-Pr
CF; CO,Me n-Pr 60 OCF;H CO,Et COMe

49



HU 213 635B

R! R Y R! R’ Y

OCF; CO,Et COEt OCF,H Ph COEt

Cl CO,Et CO;Me OCF,H Ph COMe
Br CO,Et CO,Me 5 OCF,H Ph COyEt
CF; CO,Et CO,Me OCF,H Ph CH,SCH;
OCF; CO,Et CO,Me Cl 4-Cl-Ph H

Cl CO,Et CO,Et Br 4-Cl-Ph H

Br CO,Et CO,Et CF; 4-Cl.Ph  H

CF; CO,Et CO,Et 10 OCF; 4-Cl-Ph H

OCF; CO,Et CO,Et Cl 4-Cl-Ph Me

Cl CO,Et CH,SCH; Br 4-Cl-Ph Me

Br CO,Et CH,SCH3; CF; 4-Cl-Ph Me

CF, CO,Et CH,SCH; OCF, 4-Cl.Ph  Me
OCF; CO,Et CH,SCH; 15 Cl 4-Cl-Ph Et
OCF,H CO,Et COEt Br 4-Cl-Ph Et
OCF,H CO,Et CO,Me CF; 4-Cl-Ph Et
OCF>H CO,Et CO,Et OCF; 4-Cl-Ph Et
OCF,H CO,Et CH,SCH; Cl 4-Cl-Ph n-Pr

Cl Ph H 20 Br 4-Cl-Ph n-Pr

Br Ph H CF; 4-Cl-Ph n-Pr

CF; Ph H OCF; 4-CI-Ph n-Pr
OCF; Ph H Cl 4-Cl-Ph COMe

Cl Ph Me Br 4-C1-Ph COMe

Br Ph Me 25 CF; 4-Cl-Ph COMe
CF; Ph Me OCF; 4-Cl-Ph COMe
OCF; Ph Me Cl 4-Cl-Ph COEt

Cl Ph Et Br 4-C1-Ph COEt

Br Ph Et CF; 4-Cl1-Ph COEt
CF; Ph Et 30 OCF;H 4-Cl-Ph H

OCF; Ph Et OCF,H 4-Cl-Ph Me

Cl Ph n-Pr OCF,;H 4-Cl-Ph Et

Br Ph n-Pr OCF,H 4-Cl-Ph n-Pr

CF; Ph n-Pr OCF,H 4-Cl-Ph COMe
OCF; Ph n-Pr 35 OCF; 4-Cl-Ph COEt

Cl Ph COMe Cl 4-Cl-Ph CO,Me
Br Ph COMe Br 4-Cl-Ph CO,Me
CF; Ph COMe CF; 4-Cl-Ph CO-Me
OCF; Ph COMe OCF; 4-Cl-Ph CO-Me
Cl Ph COEt 40 Cl 4-Cl-Ph CO,Et

Br Ph COEt Br 4-Cl-Ph CO,Et
CF; Ph COEt CF; 4-Cl-Ph CO,Et
OCF,H Ph H OCF; 4-Cl-Ph CO,Et
OCF,H Ph Me cl 4-Cl-Ph  CH,SCH;
OCF,H Ph Et 45 Br 4-Cl-Ph CH,SCH;
OCF,H Ph n-Pr CF; 4-Cl-Ph CH,SCH;
OCF,H Ph COMe OCF; 4CI-Ph  CH,SCH;
OCF; Ph COEt OCF,H 4-C1-Ph COEt

Cl Ph CO,Me OCF;H 4-Cl-Ph CO,;Me
Br Ph CO;Me 50 OCFKF,H 4-CI-Ph COEt
CFj Ph CO,Me OCF;H 4-Cl-Ph CH,SCH;
OCF;, Ph CO,Me Cl 4-F-Ph H

Cl Ph COEt Br 4-F-Ph H

Br Ph COLEt CF, 4-F-Ph H

Cfy Ph CO,Et 55 OCF; 4-F-Ph H

OCF; Ph CO,Et Cl 4-F-Ph Me

Cl Ph CH,SCH; Br 4-F-Ph Me

Br Ph CH,SCH3; CF; 4-F-Ph Me

CF3 Ph CHQSCH3 OCF3 4-F-Ph Me

OCF; Ph CH,SCH; 60 Cl 4-F-Ph Et
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Br 4-F-Ph Et OCF; Et CO(t-Bu)
CF, 4-F-Ph Et OCF; Et CO»(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph Et 5 OCFH Me CO(n—pr)
Cl 4-F-Ph n-Pr OCF,H Me CO,(n-Pr)
Br 4-F-Ph n-Pr OCF,H Me CO(i-Pr)
CF; 4-F-Ph n-Pr OCF;H Me COx(i-Pr)
OCF; 4-F-Ph n-Pr OCF>H Me CO(t-Bu)
Cl 4-F-Ph COMe 10 OCF:;H Me CO;(t-Bu)
Br 4-F-Ph COMe OCF,H Et CO(n-Pr)
CF; 4-F-Ph COMe OCF,H Et CO,(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph COMe CF; n-Pr COy(n-Pr)
Cl 4-F-Ph COEt CF; n-Pr CO,(i-Pr)
Br 4-F-Ph COEt 15 CF; n-Pr CO(n-Pr)
CF; 4-F-Ph COEt CF; n-Pr CO(1-Pr)
OCF,H 4-F-Ph H CF; n-Pr CO(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph Me CF; n-Pr CO,(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph Et OCF; n-Pr COs(n-Pr)
OCF,H 4-F-Ph n-Pr 20 OCF; n-Pr CO,(i-Pr)
OCF,H 4-F-Ph COMe OCF; n-Pr CO(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph COEt OCF; n-Pr CO(-Pr)
Cl 4-F-Ph COMe OCF; n-Pr CO(t-Bu)
Br 4-F-Ph CO,Me OCF; n-Pr CO,(t-Bu)
CF; 4-F-Ph CO,Me 25 CF; i-Pr COs(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph CO,Me CF; 1-Pr CO,(i-Pr)
Cl 4-F-Ph CO,Et CF; i-Pr CO(n-Pr)
Br 4-F-Ph CO,Et CF; i-Pr CO(i-Pr)
Cf; 4-F-Ph CO,Et CF; i-Pr CO(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph CO,Et 30 CF, i-Pr CO5(t-Bu)
cl 4-F-Ph CH,SCH; OCF, i-Pr CO,(n-Pr)
Br 4-F-Ph CH,SCH; OCF; i-Pr CO,(i-Pr)
CF; 4-F-Ph CH,SCH; OCF; 1-Pr CO(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph CH,SCH; OCF; 1-Pr CO(i-Pr)
OCF,H 4-F-Ph COEt 35 OCF; 1-Pr CO(t-Bu)
OCF;H 4-F-Ph COMe OCF; 1-Pr CO,(t-Bu)
OCFH 4-F-Ph CO,Et OCF,H Et CO(i-Pr)
OCF;H 4-F-Ph CH,SCH; OCF,H Et CO5(i-Pr)
CF, Me CO4y(n-Pr) OCF,H Et CO(t-Bu)
CF; Me COy(i-Pr) 40 OCF;H Et CO,(t-Bu)
CF; Me CO(n-Pr) OCF;H n-Pr CO(n-Pr)
CF, Me CO(i-Pr) OCF,H n-Pr CO,(n-Pr)
CF; Me CO(t-Bu) OCF,H n-Pr CO(i-Pr)
CF; Me CO,(t-Bu) OCF,H n-Pr CO,(i-Pr)
OCF; Me COs(n-Pr) 45 CF; i-Bu CO;(n-Pr)
OCF; Me CO,(i-Pr) CF; 1-Bu CO,(i-Pr)
OCF; Me CO(n-Pr) CF; i-Bu CO(n-Pr)
OCF, Me CO(i-Pr) CF; 1-Bu CO(i-Pr)
OCF; Me CO(t-Bu) CF; i-Bu CO(t-Bu)
OCF; Me CO,(t-Bu) 50 CF, i-Bu CO,(t-Bu)
CF; Et COy(n-Pr) OCF, i-Bu COsy(n-Pr)
CF; Et CO,(i-Pr) OCF; 1-Bu CO,(i-Pr)
CF, Et CO(n-Pr) OCF; 1-Bu CO(n-Pr)
CF; Et CO(i-Pr) OCF; 1-Bu CO(i-Pr)
CF, Et CO(t-Bu) 55 OCF; i-Bu CO(t-Bu)
CF; Et CO,(t-Bu) OCF; i-Bu CO,(t-Bu)
OCF; Et COy(n-Pr) CF; CO,Me CO,(n-Pr)
OCF3 Et CO,(i-Pr) CF; CO,Me CO,(1-Pr)
OCF; Et CO(n-Pr) CF; CO;Me CO(n-Pr)
OCF; Et CO(i-Pr) 60 CF; CO,Me CO(i-Pr)
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CF, CO,Me CO(t-Bu) OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
CF; CO,Me CO4(t-Bu) OCF; 4-C1-Ph CO5(t-Bu)
OCF, CO,Me CO5(n-Pr) 5 CF; 4-F-Ph CO,(n-Pr)
OCF; CO,Me CO,(i-Pr) CF; 4-F-Ph CO,(i-Pr)
OCF, CO,Me CO(n-Pr) CF; 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF; CO,Me CO(i-Pr) CF; 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF, CO,Me CO(t-Bu) CF, 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF3 COzMC COz(t-Bu) 10 CF3 4-F-Ph COz(t-BU)
OCF,H n-Pr CO(t-Bu) OCF; 4-F-Ph CO,(n-Pr)
OCF,H n-Pr CO(t-Bu) OCF, 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF,H i-Pr CO(i-Pr) OCF, 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF,H i-Pr CO,(i-Pr) OCF, 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF,H i-Pr CO(t-Bu) 15 OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF,H i-Pr CO(t-Bu) OCFj 4-F-Ph CO4(t-Bu)
OCF,H i-Pr CO(n-Pr) OCF,H CO,Et CO(i-Pr)
OCF-H i-Pr CO,(n-Pr) OCF,H CO,Et CO(i-Pr)
CF; CO,Et CO,(n-Pr) OCF,H CO,Et CO(t-Bu)
CF; CO,Et CO(i-Pr) 20 OCF.H CO,Et CO(t-Bu)
CF; CO,Et CO(n-Pr) OCF,H 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
CF; CO,Et CO(i-Pr) OCF,H 4-Cl-Ph CO,(n-Pr)
CF; CO,Et CO(t-Bu) OCF,H 4-Cl-Ph CO(i-Pr)
CFs CO,Et CO5(t-Bu) OCF,H 4-Cl-Ph CO,(i-Pr)
OCF; CO,Et CO,(n-Pr) 25 OCF.H 4-Cl-Ph CO(1-Bu)
OCF; CO,Et CO(i-Pr) OCF-H 4-Cl-Ph CO,4(t-Bu)
OCF; CO,Et CO(n-Pr) OCF,H 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF; CO,Et CO(i-Pr) OCF,H 4-F-Ph CO,(n-Pr)
OCF; CO,Et CO(t-Bu) OCF-H 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF; CO,Et CO,(t-Bu) 30 OCF,H 4-F-Ph CO,(i-Pr)
CF; Ph CO4(n-Pr) OCF,H 4-F-Ph CO(t-Bu)
CF; Ph CO,(i-Pr) OCF,H 4-F-Ph CO,(t-Bu)
CF; Ph CO(n-Pr)
CF, Ph CO(-Pr) 9. tablizat
CF; Ph CO(t-Bu) 35
CF; Ph CO,(t-Bu)
OCF; Ph CO4(n-Pr) @(;@
OCF; Ph CO(i-Pr)
OCF; Ph CO(n-Pr) ' )°
OCF; Ph CO(i-Pr) 40 Nen 1
OCF; Ph CO(t-Bu) /[\
OCF, Ph CO(t-Bu) KA
OCF,H CO,Me CO(i-Pr)
OCF,H CO,Me CO,(i-Pr) Y
OCF,H CO,Me CO(t-Bu) 45
OCF;H CO,Me CO,(t-Bu) R/ R’ Y
OCF,H CO,Me CO(n-Pr)
OCF,H CO,Me CO,(n-Pr) Cl Ph H
OCF,H CO-Et CO(n-Pr) Br Ph H
OCF,H CO,Et CO4(n-Pr) 50 CF; Ph H
CF; 4-Cl-Ph CO,(n-Pr) OCF; Ph H
CF5 4-Cl-Ph CO,4(i-Pr) Cl Ph Me
CF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr) Br Ph Me
CF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr) CF; Ph Me
CF; 4-CI-Ph CO(t-Bu) 55 OCF; Ph Me
CF; 4-Cl-Ph CO5(t-Bu) Cl Ph Et
OCF, 4-Cl-Ph CO,(n-Pr) Br Ph Et
OCF; 4-Cl-Ph CO,(i-Pr) CF; Ph Et
OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr) OCF; Ph Et
OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr) 60 ClI Ph COMe
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Br Ph COMe OCF; CO,Me H

CF; Ph COMe Cl CO,Me Me
OCF; Ph COMe 5 Br CO,Me Me

Cl Ph COzMe CF3 COQMG Me

Br Ph CO,;Me OCF,H Ph CO(n-Pr)
CF; Ph CO,Me OCF,H Ph CO(i-Pr)
OCF; Ph CO,Me OCF,H Ph CO(t-Bu)
OCF,H Ph H 10 OCF;H 4-Cl-Ph H
OCF,;H Ph Me OCF,H 4-Cl-Ph Me
OCF,H Ph Et OCF; CO,Me Me
OCF,H Ph n-Pr Cl CO,Me Et

Cl 4-Cl-Ph H Br CO,Me Et

Br 4-Cl-Ph H 15 CF; CO,Me Et

CF, 4-Cl-Ph H OCF; CO,Me Et
OCF; 4-Cl-Ph H Cl CO,Me COMe
Cl 4-CI-Ph Me Br CO,Me COMe
Br 4-Cl-Ph Me CF; CO,Me COMe
CF, 4-Cl-Ph Me 20 OCF; CO,Me COMe
OCF; 4-Cl-Ph Me Cl CO,Me CO,Me
Cl 4-CI-Ph Et Br CO,Me CO,Me
Br 4-CI-Ph Et CF; CO,Me CO,Me
CF; 4-CI-Ph Et OCF; CO,Me CO,Me
OCF; 4-Cl-Ph Et 25 Cl n-Pr H

Cl 4-Cli-Ph COMe Br n-Pr H

Br 4-Cl-Ph COMe CF; n-Pr H

CF; 4-Cl-Ph COMe OCF; n-Pr H

OCF; 4-Cl-Ph COMe Cl n-Pr Me

Cl 4-Cl-Ph CO,Me 30 Br n-Pr Me

Br 4-Cl-Ph CO,Me CF; n-Pr Me

CF; 4-Cl-Ph CO,Me OCF; n-Pr Me
OCF; 4-Cl-Ph CO,Me Cl n-Pr Et
OCF,H Ph COMe Br n-Pr Et
OCF,H Ph CO;Me 35 CF; n-Pr Et
OCF,H Ph COEt OCF; n-Pr Et
OCF,;H Ph CO,Et OCF,H 4-Cl1-Ph Et

Cl 4-F-Ph H OCF,H 4-CI-Ph n-Pr

Br 4-F-Ph H OCF,H 4-CI-Ph COMe
CF; 4-F-Ph H 40 OCF.H 4-Cl1-Ph CO,Me
OCF; 4-F-Ph H OCF,H 4-Cl-Ph COEt
Cl 4-F-Ph Me OCF,H 4-CI-Ph CO,Et
Br 4-F-Ph Me OCF,H 4-CI-Ph Co(n-Pr)
CF; 4-F-Ph Me Cl n-Pr COMe
OCF; 4-F-Ph Me 45 Br n-Pr COMe
Cl 4-F-Ph Et CF; n-Pr COMe
Br 4-F-Ph Et OCF, n-Pr COMe
CF; 4-F-Ph Et Cl n-Pr CO,Me
OCF; 4-F-Ph Et Br n-Pr CO,Me
Cl 4-F-Ph COMe 50 CF; n-Pr CO,Me
Br 4-F-Ph COMe OCF; n-Pr CO,Me
CF; 4-F-Ph COMe OCF,H 4-Cl-Ph Co(i-Pr)
OCF; 4-F-Ph COMe OCF,H 4-Cl1-Ph CO(t-Bu)
Cl 4-F-Ph CO,Me OCF,H 4-F-Ph H

Br 4-F-Ph CO,Me 55 OCF,H 4-F-Ph Me

CF; 4-F-Ph CO;Me OCF,H 4-F-Ph Et
OCF; 4-F-Ph CO,Me OCF,H 4-F-Ph n-Pr

Cl CO,Me H OCF,H 4-F-Ph COMe
Br CO,Me H OCF,H 4-F-Ph CO,Me
CF; CO,Me H 60 OCF;H 4-F-Ph COEt
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OCF,H 4-F-Ph CO,Et OCF; CO,Me CO;Et
OCF,H 4-F-Ph CO(n-Pr) OCF; CO,Me CO(n-Pr)
OCF,H 4-F-Ph CO(i-Pr) 5 OCF; CO-Me CO(i-Pr)
OCF,H 4-F-Ph CO(t-Bu) OCF, CO,Me CO(t-Bu)
OCF,H CO,Me H OCF; CO,Me n-Pr
OCF,H CO,Me Me OCF,;H n-Pr H
OCF,H CO,Me Et OCF,H n-Pr Me
CF; Ph COEt 10 OCF;H n-Pr Et
CF; Ph CO,Et OCF;H n-Pr n-Pr
CF, Ph CO(n-Pr) OCF,H n-Pr COMe
CF; Ph CO(i-Pr) OCF,H n-Pr CO,Me
CF, Ph CO(t-Bu) OCF,H n-Pr COEt
CF; Ph n-Pr 15 OCF:H n-Pr CO;Et
OCF, Ph COEt CF; n-Pr COEt
OCF; Ph CO,Et CF, n-Pr CO,Et
OCF; Ph CO(n-Pr) CF; n-Pr CO(n-Pr)
OCF; Ph CO(i-Pr) CF, n-Pr CO(i-Pr)
OCF, Ph CO(t-Bu) 20 CF, n-Pr CO(t-Bu)
OCF; Ph n-Pr CF; n-Pr n-Pr
CF; 4-Cl-Ph COEt OCF, n-Pr COEt
CF; 4-CI-Ph CO,Et OCF; n-Pr CO,Et
CF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr) OCF; n-Pr CO(n-Pr)
CF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr) 25 OCF; n-Pr CO(1-Pr)
CF, 4-Cl-Ph CO(t-Bu) OCF; n-Pr CO(t-Bu)
CF; 4-CI-Ph N-Pr OCF; n-Pr n-Pr
OCF, 4-Cl-Ph COEt OCF;H n-Pr CO(n-Pr)
OCF; 4-CI-Ph CO,Et OCF,H n-Pr CO(i-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr) 30 OCF,H n-Pr CO(t-Bu)
OCF, 4-Cl-Ph CO(i-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu) 10. tabldzat
OCF; 4-Cl-Ph n-Pr r
OCF;H CO,Me n-Pr
OCF>H CO,Me COMe 35 3
OCF,H CO,Me CO,Me R
OCF-H CO:Me COEt 1 (o]
OCF,H  CO,Me  COsEt N )
OCF;H CO,Me CO(n-Pr)
OCF,H  COMe  CO(i-Pr) 40 /f[\ 4@{‘
OCF,H COMe CO(t-Bu) 0 F"
CF; 4-F-Ph COEt v
CF; 4-F-Ph CO,Et '
CF; 4-F-Ph CO(n-Pr) R’ R3 Y
CF; 4-F-Ph CO(-Pr) 45
CF; 4-F-Ph CO(t-Bu) Cl Ph H
CF; 4-F-Ph n-Pr Br Ph H
OCF; 4-F-Ph COEt CF; Ph H
OCF; 4-F-Ph CO,Et OCF; Ph H
OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr) 50 ¢l Ph Me
OCF, 4-F-Ph CO(-Pr) Br Ph Me
OCF, 4-F-Ph CO(t-Bu) CF; Ph Me
OCF; 4-F-Ph n-Pr OCF; Ph Me
CF; CO,Me COEt Cl Ph Et
CF; CO,Me CO,Et 55 Br Ph Et
CF; CO,Me CO(n-Pr) CF; Ph Et
CF; CO,Me CO(i-Pr) OCF; Ph Et
CF; CO,Me CO(t-Bu) Cl Ph COMe
CF; CO,Me n-Pr Br Ph COMe
OCF, CO,Me COEt 60 CF; Ph COMe
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OCF3 Ph COMe Br COzMC Me
Cl Ph CO,Me CF; CO>Me Me
Br Ph CO,Me 5 OCFH Ph CO(n-Pr)
CF; Ph CO;Me OCF,H Ph CO(i-Pr)
OCF; Ph CO,Me OCF,H Ph CO(t-Bu)
OCF;H Ph H OCF,H 4-Cl-Ph H
OCF;H Ph Me OCF,H 4-Cl-Ph Me
OCFzH Ph Et 10 OCF3 COQMC Me
OCF,H Ph n-Pr Cl CO;Me Et
Cl 4-CI-Ph H Br CO,Me Et
Br 4-Cl-Ph H CF; CO,Me Et
CF; 4-Cl-Ph H OCF; CO-Me Et
OCF; 4-CI-Ph H 15 CL CO;Me COMe
Cl 4-Cl-Ph Me Br CO,Me COMe
Br 4-CI-Ph Me CF; CO>Me COMe
CF; 4-CI-Ph Me OCF; CO,Me COMe
OCF; 4-Cl-Ph Me Cl CO,Me COMe
Cl 4-CI-Ph Et 20 Br CO,Me CO,Me
Br 4-Cl-Ph Et CF; CO,Me CO,Me
CF3 4-C1-Ph Et OCF3 COzME COzMe
OCF; 4-Cl1-Ph Et Cl n-Pr H
Cl 4-Cl-Ph COMe Br n-Pr H
Br 4-Cl-Ph COMe 25 CF; n-Pr H
CF; 4-CI-Ph COMe OCF; n-Pr H
OCF; 4-Cl-Ph COMe Cl n-Pr Me
Cl 4-Cl-Ph CO,Me Br n-Pr Me
Br 4-Cl-Ph CO,Me CF; n-Pr Me
CF; 4-Cl1-Ph CO)Me 30 OCF; n-Pr Me
OCF; 4-Cl-Ph CO,Me Cl n-Pr Et
OCF,H Ph COMe Br n-Pr Et
OCF,H Ph CO,Me CF; n-Pr Et
OCF;H Ph COEt OCF; n-Pr Et
OCF,;H Ph CO,Et 35 OCF,H 4-Cl-Ph Et
Cl 4-F-Ph H OCF,H 4-Cl-Ph n-Pr
Br 4-F-Ph H OCF,H 4-CI-Ph COMe
Cf; 4-F-Ph H OCF,H 4-Cl-Ph CO,Me
OCF; 4-F-Ph H OCF,H 4-Cl-Ph COEt
Cl 4-F-Ph Me 40 OCF:;H 4-C1-Ph CO,Et
Br 4-F-Ph Me OCF,H 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
CF; 4-F-Ph Me Cl n-Pr COMe
OCF; 4-F-Ph Me Br n-Pr COMe
Cl 4-F-Ph Et CF; n-Pr COMe
Br 4-F-Ph Et 45 OCF; n-Pr COMe
CF; 4-F-Ph Et Cl n-Pr CO,Me
OCF; 4-F-Ph Et Br n-Pr CO,Me
Cl 4-F-Ph COMe CF; n-Pr CO,Me
Br 4-F-Ph COMe OCF; n-Pr CO;Me
CF; 4-F-Ph COMe 50 OCF,H 4-Cl-Ph CO(i-Pr)
OCF; 4-F-Ph COMe OCF,H 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
Cl 4-F-Ph CO,Me OCF,H 4-F-Ph H
Br 4-F-Ph CO,Me OCF,H 4-F-Ph Me
CF; 4-F-Ph CO,Me OCF,H 4-F-Ph Et
OCF; 4-F-Ph CO,Me 55 OCF;H 4-F-Ph n-Pr
Cl CO,Me H OCF,H 4-F-Ph COMe
Br CO,Me H OCF;H 4-F-Ph CO,Me
CF; CO,Me H OCF,H 4-F-Ph COEt
OCF; CO,Me H OCF>H 4-F-Ph CO,Et
Cl CO,Me Me 60 OCF;H 4-F-Ph CO(n-Pr)

55
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R/ R} Y

OCF,H 4-F-Ph CO(i-Pr)

OCF,H 4-F-Ph CO(t-Bu)

OCF,H CO,Me H 5
OCFzH COQMC Me

OCF;H CO;Me Et

CF; Ph COEt

CF; Ph CO,Et

CF, Ph CO(n-Pr) 10
CF; Ph CO(i-Pr)

CF; Ph CO(t-Bu)

CF; Ph n—pr

OCF; Ph COEt

OCF; Ph CO;Et 15
OCF; Ph CO(n-Pr)

OCF; Ph CO(i-Pr)

OCF; Ph CO(t-Bu)

OCF; Ph n-Pr

CF; 4-Cl-Ph COEt 20
CF; 4-Cl-Ph CO,EL

CF; 4-CI-Ph CO(n-Pr)

CF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr)

CF; 4-Cl1-Ph CO(t-Bu)

CF; 4-CIl-Ph n-Pr 25
OCF; 4-CI-Ph COEt

OCF; 4-CI-Ph CO,Et

OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)

OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr)

OCF; Me CO,Et 30
OCF, Me CO(n-Pr)

OCF; Me CO(i-Pr)

OCF; Me CO(t-Bu)

OCF; Me n-Pr

OCF,H CO,Me Et 35
OCFQH COzMe n-Pr

OCFzH COzMC COMe

OCF;H CO,Me CO,Me

OCF;H CO,Me COEt

OCF,H CO,Me CO,Et 40
OCF;H CO,Me CO(n-Pr)

OCF,H CO,Me CO(-Pr)

CF; 4-F-Ph COEt

CF; 4-F-Ph CO,Et

CF; 4-F-Ph CO(n-Pr) 45
CF; 4-F-Ph CO(i-Pr)

CF; 4-F-Ph CO(t-Bu)

CF, 4-F-Ph n-Pr

OCF; 4-F-Ph COEt

OCF; 4-F-Ph CO,Et 50
OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr)

OCF; 4-F-Ph CO(i-Pr)

OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu)

OCF; 4-F-Ph n-Pr

CF; CO;Me COEt 55
CF; CO,Me CO,Et

CF3 COzMe CO(II-PI’)

CF, CO,Me CO(i-Pr)

CF; CO,Me CO(t-Bu)

CF3 COzMe n-Pr 60
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R! R’ Y
OCF; CO,Me COEt
OCF, CO,Me CO,Et
OCF; CO,Me CO(n-Pr)
OCF; CO,Me CO(i-Pr)
OCF; CO,Me CO(t-Bu)
OCF; CO,Me n-Pr
OCF,H n-Pr H
OCF,H n-Pr Me
OCF,H n-Pr Et
OCF,H n-Pr n-Pr
OCF,H n-Pr COMe
OCF;H n-Pr CO,Me
OCF;H n-Pr COEt
OCF>H n-Pr CO,Et
CF; n-Pr COEt
CF; n-Pr CO,Et
CF; n-Pr CO(n-Pr)
CF; n-Pr CO(i-Pr)
CF; n-Pr CO(t-Bu)
CF; n-Pr n-Pr
OCF; n-Pr COEt
OCF; n-Pr CO,Et
OCF; n-Pr CO(n-Pr)
OCF; n-Pr CO(i-Pr)
OCF; n-Pr CO(t-Bu)
OCF; n-Pr n-Pr
OCF,H n-Pr CO(n-Pr)
OCF,H n-Pr CO(i-Pr)
OCF,H n-Pr CO(t-Bu)
11. tablazat
(o3
R3
7 o
w S )
Ao
Y
R! R’ Y
Cl Ph H
Br Ph H
CF; Ph H
OCF; Ph H
Cl Ph Me
Br Ph Me
CF; Ph Me
OCF; Ph Me
Cl Ph Et
Br Ph Et
CF; Ph Et
OCF; Ph Et
Cl Ph COMe
Br Ph COMe
CF; Ph COMe
OCF; Ph COMe
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Cl Ph CO,Me CF; CO;Me Me
Br Ph CO,Me OCF,H Ph CO(n-Pr)
CF; Ph CO,Me 5 OCFH Ph CO(i-Pr)
OCF; Ph CO,Me OCF;H Ph CO(t-Bu)
OCF,H Ph H OCF,H 4-CI-Ph H
OCF,H Ph Me OCF,H 4-Cl-Ph Me
OCFzH Ph Et OCF; COzMe Me
OCF,H Ph n-Pr 10 Cl CO,Me Et
Cl 4-Cl-Ph H Br CO;Me Et
Br 4-Cl-Ph H CF; CO,Me Et
CF3 4-Cl-Ph H OCF; CO,Me Et
OCF; 4-Cl-Ph H Cl CO,Me COMe
Cl 4-Cl-Ph Me 15 Br CO,Me COMe
Br 4-Cl-Ph Me CF; CO,Me COMe
CF; 4-Cl-Ph Me OCF; CO,Me COMe
OCF; 4-Cl-Ph Me Cl CO,Me CO,Me
Cl 4-CI-Ph Et Br CO,Me CO-Me
Br 4-Cl-Ph Et 20 CF; CO,Me CO,Me
CF; 4-Cl-Ph Et OCF; CO:Me CO:Me
OCF; 4-Cl-Ph Et Cl n-Pr H
Cl 4-Cl-Ph COMe Br n-Pr H
Br 4-Cl-Ph COMe CF; n-Pr H
CF; 4-CI-Ph COMe 25 OCF; n-Pr H
OCF; 4-Cl-Ph COMe Cl n-Pr Me
Cl 4-Cl-Ph CO,Me Br n-Pr Me
Br 4-Cl-Ph CO,Me CF; n-Pr Me
CF; 4-Cl-Ph CO,Me OCF; n-Pr Me
OCF;, 4-Cl-Ph CO,Me 30 Cl n-Pr Et
OCF,H Ph COMe Br n-Pr Et
OCF,H Ph CO,Me CF; n-Pr Et
OCF,H Ph COEt OCF, n-Pr Et
OCF,H Ph CO,Et OCF,H 4-Cl-Ph Et
Cl 4-F-Ph H 35 OCF,H 4-Cl-Ph n-Pr
Br 4-F-Ph H OCF,H 4-CI-Ph COMe
CF; 4-F-Ph H OCF;H 4-Cl-Ph CO-Me
OCF; 4-F-Ph H OCF;H 4-Cl-Ph COEt
Cl 4-F-Ph Me OCF,H 4-Cl-Ph COyEt
Br 4-F-Ph Me 40 OCF;H 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
CF; 4-F-Ph Me Cl n-Pr COMe
OCF; 4-F-Ph Me Br n-Pr COMe
Cl 4-F-Ph Et CF; n-Pr COMe
Br 4-F-Ph Et OCF; n-Pr COMe
CF; 4-F-Ph Et 45 Cl n-Pr CO,Me
OCF; 4-F-Ph Et Br n-Pr CO;Me
Cl 4-F-Ph COMe CF; n-Pr CO,Me
Br 4-F-Ph COMe OCF, n-Pr CO,Me
CF; 4-F-Ph COMe OCF,H 4-Cl-Ph CO(i-Pr)
OCF; 4-F-Ph COMe 50 OCF;H 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
Cl 4-F-Ph CO,Me OCF,H 4-F-Ph H
Br 4-F-Ph CO,Me OCF,H 4-F-Ph Me
CF; 4-F-Ph CO,Me OCF,H 4-F-Ph Et
OCF; 4-F-Ph CO,;Me OCF,H 4-F-Ph n-Pr
Cl CO,Me H 55 OCF,H 4-F-Ph COMe
Br CO,Me H OCF>H 4-F-Ph CO,Me
CF; CO;Me H OCF,H 4-F-Ph COEt
OCF, CO,Me H OCF,;H 4-F-Ph CO,Et
Cl CO,Me Me OCF>H 4-F-Ph CO(n-Pr)
Br CO,Me Me 60 OCFH 4-F-Ph CO(-Pr)

57
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R! R} Y

OCF,H 4-F-Ph CO(t-Bu)

OCF,H CO,Me H

OCF,H CO,Me Me 5
OCF,H CO,Me Et

CF; Ph COEt

CF, Ph CO,Et

CF; Ph CO(n-Pr)

CF; Ph CO(i-Pr) 10
CF; Ph CO(t-Bu)

CF3 Ph n-Pr

OCF, Ph COEt

OCF; Ph CO,Et

OCF; Ph CO(n-Pr) 15
OCF; Ph CO(i-Pr)

OCF; Ph CO(t-Bu)

OCF; Ph n-Pr

CF; 4-CI-Ph COEt

CF; 4-Cl-Ph CO,Et 20
CF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)

CF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr)

CF3 4-Cl-Ph CO(t-Bu)

CF; 4-Cl-Ph n-Pr

OCF; 4-Cl-Ph COEt 25
OCF; 4-Cl-Ph CO,Et

OCF, 4-ClPh  CO(n-Pr)

OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr)

OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu)

OCF; 4-Cl-Ph n-Pr 30
OCF,H CO,Me n-Pr

OCF;H COMe COMe

OCFzH COzMe COzMe

OCF,H CO,Me COEt

OCF,H CO,Me CO,Et 35
OCF,H CO,Me CO(n-Pr)

OCF;H CO-Me CO(-Pr)

OCF;H CO;Me CO(t-Bu)

CF; 4-F-Ph COEt

CF; 4-F-Ph CO,Et 40
CF; 4-F-Ph CO(n-Pr)

CF, 4-F-Ph CO(i-Pr)

CF; 4-F-Ph CO(t-Bu)

CF; 4-F-Ph n-Pr

OCF; 4-F-Ph COEt 45
OCF; 4-F-Ph CO,Et

OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr)

OCF,4 4-F-Ph CO(1-Pr)

OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu)

OCF, 4-F-Ph n-Pr 50
CF3 COzMC COEt

CF3 COQMC COzEt

CF; CO,Me CO(n-Pr)

CF; CO,Me CO(i-Pr)

CF; CO,Me CO(t-Bu) 55
CF; CO,;Me n-Pr

OCF; CO,Me COEt

OCF; CO,Me CO,Et

OCF; CO,Me CO(n-Pr)

OCF; CO>Me CO(i-Pr) 60
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R! R’ Y
OCF; CO,Me CO(t-Bu)
OCF; CO,Me n-Pr
OCF,H n—Pr H
OCF,H n—-Pr Me
OCF,H n—Pr Et
OCF;H n-Pr n-Pr
OCF,;H n—Pr COMe
OCFQH n—-Pr COZMC
OCF,H n—Pr COEt
OCF;H n—Pr CO,Et
CF; n-Pr COEt
CF3 n-Pr COzEt
CF; n-Pr CO(n-Pr)
CF; n-Pr CO(i-Pr)
CF; n-Pr CO(t-Bu)
CF; n-Pr n-Pr
OCF; n-Pr COEt
OCF; n-Pr CO,Et
OCF; n-Pr CO(n-Pr)
OCF; n-Pr CO(1-Pr)
OCF; n-Pr CO(t-Bu)
OCF; n-Pr n-Pr
OCF>H n-Pr CO(n-Pr)
OCF,H n-Pr CO(i-Pr)
OCF,H n-Pr CO(t-Bu)
12 tablazat
c1
r3
o
N J ,
A
|
Y
R! R’ Y
Cl Ph H
Br Ph H
CF; Ph H
OCF; Ph H
Cl Ph Me
Br Ph Me
CF; Ph Me
OCF; Ph Me
Cl Ph Et
Br Ph Et
CF; Ph Et
OCF; Ph Et
Cl Ph COMe
Br Ph COMe
CF; Ph COMe
C1 Ph COMe
Br Ph CO,Me
CF; Ph CO,Me
OCF3 Ph COzMe
OCF,H Ph H



R! R’ Y
OCF,H Ph Me
OCF,H Ph Et
OCF,H Ph n-Pr

Cl 4-Cl-Ph H

Br 4-Cl-Ph H

CF; 4-Cl-Ph H
OCF; 4-Cl-Ph H

Cl 4-Cl-Ph Me

Br 4-Cl-Ph Me

CF; 4-CI-Ph Me
OCF; 4-CIl-Ph Me

Cl 4-Cl-Ph Et

Br 4-CI-Ph Et

CF; 4-Cl-Ph Et
OCF; 4-Cl-Ph Et

Cl 4-Cl-Ph COMe
Br 4-Cl-Ph COMe
CF; 4-Cl-Ph COMe
OCF; 4-Cl-Ph COMe
Cl 4-Cl-Ph CO,Me
Br 4-CI-Ph CO,Me
CF; 4-CI-Ph CO,Me
OCF; 4-CI-Ph CO,Me
OCF;H Ph COMe
OCF,H Ph CO,Me
OCF,H Ph COEt
OCF,H Ph CO,Et
Cl 4-F-Ph H

Br 4-F-Ph H

CF, 4-F-Ph H
OCF; 4-F-Ph H

Cl 4-F-Ph Me

Br 4-F-Ph Me

CF; 4-F-Ph Me
OCF, 4-F-Ph Me

Cl 4-F-Ph Et

Br 4-F-Ph Et

CF; 4-F-Ph Et
OCF; 4-F-Ph Et

Cl 4-F-Ph COMe
Br 4-F-Ph COMe
Cfy 4-F-Ph COMe
OCF; 4-F-Ph COMe
Cl 4-F-Ph CO,Me
Br 4-F-Ph CO-Me
CF; 4-F-Ph CO,Me
OCF; 4-F-Ph CO,Me
Ct CO,Me H

Br CO,Me H

Cf; CO,Me H
OCF; CO,Me H

Cl CO;Me Me

Br CO,Me Me

CF; CO,Me Me
OCF3 CO?_MG Me
OCF,H Ph CO(n-Pr)
OCF,H Ph CO(-Pr)
OCF,H Ph CO(t-Bu)
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R! R’ Y
OCF,H 4-Cl-Ph H
OCF,H 4-Cl-Ph Me
OCF; CO,Me Me
Cl CO,Me Et
Br CO,Me Et
CF; CO,Me Et
OCF3 COgMe Et
Cl CO,Me COMe
Br CO;Me COMe
CF; CO;Me COMe
OCF; CO,Me COMe
Cl CO,Me CO,Me
Br CO,Me CO,Me
CF3 COzMe COzMC
OCF; CO,;Me CO,Me
Cl n-Pr H
Br n-Pr H
CF; n-Pr H
OCF; n-Pr H
Cl n-Pr Me
Br n-Pr Me
CF; n-Pr Me
OCF, n-Pr Me
Cl n-Pr Et
Br n-Pr Et
CF; n-Pr Et
OCF; n-Pr Et
OCF,H 4-CI-Ph Et
OCF,H 4-Cl-Ph n-Pr
OCF;H 4-Cl-Ph COMe
OCF>H 4-Cl-Ph CO;Me
OCF,;H 4-Cl-Ph COEt
OCF,H 4-Cl-Ph CO,Et
OCF;H 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
Cl n—Pr COMe
Br n—Pr COMe
CF; n—Pr COMe
OCF; n—Pr COMe
Cl n—-Pr CO;Me
Br n—Pr CO,Me
CF; n—Pr CO,Me
OCF; n—-Pr CO,Me
OCF,H 4-Cl-Ph CO(i-Pr)
OCF,H 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
OCF,;H 4-F-Ph H
OCF,H 4-F-Ph Me
OCF,H 4-F-Ph Et
OCF;H 4-F-Ph n-Pr
OCF,H 4-F-Ph COMe
OCF,H 4-F-Ph COMe
OCF,H 4-F-Ph COEt
OCF,H 4-F-Ph CO,Et
OCF,H 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF,H 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF,H 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCFzH COQMG H
OCFQH COgMe Me
OCFzH COQMG Et



R! R} Y

CF; Ph COEt
CF; Ph CO,Et
CF; Ph CO(n-Pr)
CF; Ph CO(i-Pr)
CF; Ph CO(t-Bu)
CF; Ph n-Pr
OCF; Ph COEt
OCF; Ph CO,Et
OCF; Ph CO(n-Pr)
OCF; Ph CO(1-Pr)
OCF; Ph CO(t-Bu)
OCF; Ph n-Pr

CF; 4-CI-Ph COEt
CF; 4-Cl-Ph CO,Et
CF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
CF; 4-ClI-Ph CO@-Pr)
CF5 4-Cl1-Ph CO(t-Bu)
CF; 4-Cl-Ph n-Pr
OCF; 4-Cl-Ph COEt
OCF, 4-Cl1-Ph CO,Et
OCF, 4-Cl1-Ph CO(n-Pr)
OCF, 4-Cl-Ph CO(1-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
OCF, 4-Cl-Ph n-Pr
OCF,H CO,Me n-Pr
OCF,H CO,Me COMe
OCFZH COzMC COzMC
OCF,H CO,Me COEt
OCF,H CO,Me CO,Et
OCF,H CO;Me CO(n-Pr)
OCF,;H CO;Me CO(i-Pr)
OCF,H CO,Me CO(t-Bu)
CF; 4-F-Ph COEt
CF; 4-F-Ph CO,Et
CF; 4-F-Ph CO(n-Pr)
CF; 4-F-Ph CO(i-Pr)
CF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
CF; 4-F-Ph n-Pr
OCF, 4-F-Ph COEt
OCF; 4-F-Ph CO,Et
OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph n-Pr

CF; CO,Me COEt
CF; CO,Me CO,Et
CF; CO;Me CO(n-Pr)
CF; CO,Me CO(i-Pr)
CF; CO,Me CO(t-Bu)
CF3 COQMC n-Pr
OCF; CO,Me COEt
OCF; CO;Me CO,Et
OCF; CO,Me CO(n-Pr)
OCF; CO,Me CO(i-Pr)
OCF, CO,Me CO(t-Bu)
OCF, CO,Me n-Pr
OCF,H n-Pr H
OCF,H n-Pr Me

HU213635B 2
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OCF,H n-Pr Et
OCF,H n-Pr n-Pr
5 OCFH n-Pr COMe
OCF,H n-Pr CO,Me
OCF,H n-Pr COEt
OCF,H n-Pr CO,Et
CF; n-Pr COEt
10 CF; n-Pr CO,Et
CF; n-Pr CO(n-Pr)
CF; n-Pr CO(@i-Pr)
CF; n-Pr CO(t-Bu)
CF; n-Pr n-Pr
15 OCF; n-Pr COEt
OCF3 n-Pr CO?_Et
OCF; n-Pr CO(n-Pr)
OCF, n-Pr CO(i-Pr)
OCF; n-Pr CO(t-Bu)
20 OCF, n-Pr n-Pr
OCF,H n-Pr CO(n-Pr)
OCF,H n-Pr CO(1-Pr)
OCF;H n-Pr CO(t-Bu)
25 13. tablazat
Ok
30 ;] 0
v, ) 1
A
35 1’r
R! R3 Y
Cl Ph H
Br Ph H
40 CF, Ph H
OCF, Ph H
Cl Ph Me
Br Ph Me
CF3 Ph Me
45 OCF; Ph Me
Cl Ph Et
Br Ph Et
CF; Ph Et
OCF, Ph Et
S0 ¢i Ph COMe
Br Ph COMe
CF; Ph COMe
OCF; Ph COMe
Cl Ph CO,;Me
55 Br Ph CO,Me
CF3 Ph COzMC
OCF, Ph CO-Me
OCF,H Ph H
OCF,H Ph Me
60 OCFH Ph Et

60
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OCF,H Ph n-Pr

Cl 4-Cl-Ph H

Br 4-ClI-Ph H 5
CF; 4-Cl-Ph H

OCF, 4-Cl-Ph H

Cl 4-Cl-Ph Me

Br 4-CI-Ph Me

CF; 4-Cl-Ph Me 10
OCF; 4-Cl-Ph Me

Cl 4-Cl-Ph Et

Br 4-CI-Ph Et

CF; 4-Cl-Ph Et

OCF, 4-Cl-Ph Et 15
Cl 4-Cl-Ph COMe

Br 4-Cl-Ph COMe

CF; 4-CI-Ph COMe

OCF; 4-Cl-Ph COMe

Cl 4-CI-Ph CO,Me 20
Br 4-CI-Ph CO,Me

CF3 4-CI-Ph COzMC

OCF; 4-CI-Ph CO,Me

OCF,H Ph COMe

OCF,H Ph CO,Me 25
OCF;H Ph COEt

OCF,H Ph CO,Et

Cl 4-F-Ph H

Br 4-F-Ph H

CF; 4-F-Ph H 30
OCF; 4-F-Ph H

Cl 4-F-Ph Me

Br 4-F-Ph Me

CF; 4-F-Ph Me

OCF; 4-F-Ph Me 35
Cl 4-F-Ph Et

Br 4-F-Ph Et

CF; 4-F-Ph Et

OCF; 4-F-Ph Et

Cl 4-F-Ph COMe 40
Br 4-F-Ph COMe

CF, 4-F-Ph COMe

OCF; 4-F-Ph COMe

Cl 4-F-Ph CO,Me

Br 4-F-Ph CO,Me 45
CF; 4-F-Ph CO,Me

OCF3 4-F-Ph COQMC

Cl CO;Me H

Br CO,Me H

CF; CO-Me H 50
OCF3 C02M€ H

Cl CO,Me Me

Br CO,Me Me

CF3 C02M€ Me

OCF,H Ph CO(n-Pr) 55
OCF,H Ph CO(@-Pr)

OCF,H Ph CO(t-Bu)

OCF,H 4-CIl-Ph H

OCF>,H 4-CI-Ph Me

OCF; CO,Me Me 60

61

2
R! R’ Y
Cl CO,Me Et
Br CO,Me Et
CF3 C02M€ Et
OCF; CO,Me Et
Cl CO,Me COMe
Br CO,Me COMe
CF; CO-Me COMe
OCF3 CO:}_MC COMe
Cl COQMG COzMe
Br CO,Me CO,Me
CF3 COzMe CO'_)ME
OCF; CO,Me CO,Me
Cl n-Pr H
Br n-Pr H
CF; n-Pr H
OCF, n-Pr H
Cl n-Pr Me
Br n-Pr Me
CF; n-Pr Me
OCF; n-Pr Me
Cl n-Pr Et
Br n-Pr Et
CF; n-Pr Et
OCF; n-Pr Et
OCF,H 4-Cl1-Ph Et
OCF,H 4-CI-Ph n-Pr
OCF,H 4-Cl-Ph COMe
OCF,H 4-Cl-Ph CO;Me
OCF,H 4-Cl-Ph COEt
OCF,H 4-Cl-Ph CO,Et
OCF,H 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
Cl n-Pr COMe
Br n-Pr COMe
CF; n-Pr COMe
OCF; n-Pr COMe
Ci n-Pr CO,Me
Br n-Pr CO,Me
CF; n-Pr CO,Me
OCF; n-Pr CO,Me
OCF,H 4-Cl-Ph CO(i-Pr)
OCF,H 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
OCF,H 4-F-Ph H
OCF;H 4-F-Ph Me
OCF;H 4-F-Ph Et
OCF,H 4-F-Ph n-Pr
OCF,H 4-F-Ph COMe
OCF,H 4-F-Ph CO,Me
OCF,H 4-F-Ph COEt
OCF,H 4-F-Ph CO,Et
OCF,H 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF,H 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF,H 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF>H CO,Me H
OCFzH COzMe Me
OCFzH COzMe Et
CF; Ph COEt
CF; Ph CO,Et
CF; Ph CO(n-Pr)
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CF; Ph CO(i-Pr)

CF; Ph CO(t-Bu)

CF; Ph n-Pr 5
OCF; Ph COEt

OCF; Ph CO,Et

OCF; Ph CO(n-Pr)

OCF; Ph CO(1-Pr)

OCF; Ph CO(t-BU) 10
OCF; Ph n-Pr

CF; 4-Cl-Ph COET

CF; 4-Cl-Ph CO,Et

CF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)

CF; 4-Cl1-Ph CO(i-Pr) 15
CF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu)

CF; 4-Cl-Ph n-Pr

OCF; 4-Cl-Ph COEt

OCF; 4-CI-Ph CO,Et

OCF, 4-Cl-Ph CO(n-Pr) 20
OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr)

OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu)

OCF; 4-Cl-Ph n-Pr

OCF;H CO,Me n-Pr

OCF,H CO,Me COMe 25
OCF;H CO,Me CO,Me

OCF,H CO,Me CoFEt

OCF,H CO,Me CO,Et

OCF,H CO;Me CO(n-Pr)

OCF,H CO,Me CO(i-Pr) 30
OCF,;H CO,Me CO(t-Bu)

CF; 4-F-Ph COEt

CF; 4-F-Ph CO;Et

CF; 4-F-Ph CO(n-Pr)

CF; 4-F-Ph CO(i-Pr) 35
CF; 4-F-Ph Co(t-Bu)

CF; 4-F-Ph n-Pr

OCF; 4-F-Ph COEt

OCF; 4-F-Ph CO,Et

OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr) 40
OCF; 4-F-Ph CO(i-Pr)

OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu)

OCF; 4-F-Ph n-Pr

CF; CO;Me COEt

CF; COMe CO;Et 45
CF; CO,Me CO(n-Pr)

CF; CO,Me CO(i-Pr)

CF; CO,Me CO(t-Bu)

CF3 COQMG n-Pr

OCF; CO,Me COEt 50
OCF3 COzMe COzEt

OCF; CO,Me CO(n-Pr)

OCF; CO,Me CO(i-Pr)

OCF; CO,Me CO(t-Bu)

OCF, CO,Me n-Pr 55
OCF,H n-Pr H

OCF,H n-Pr Me

OCF-H n-Pr Et

OCF,H n-Pr n-Pr

OCF,H n-Pr COMe 60

62
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OCFQH n-Pr C02M€
OCF,H n-Pr COEt
OCFzH n-Pr COzEt
CF; n-Pr COEt
CF; n-Pr CO,Et
CF; n-Pr CO(n-Pr)
CF; n-Pr CO(-Pr)
CF; n-Pr CO(t-Bu)
CF; n-Pr n-Pr
OCF; n-Pr COEt
OCF; n-Pr CO,Et
OCF; n-Pr CO(n-Pr)
OCF; n-Pr CO(i-Pr)
OCF; n-Pr CO(t-Bu)
OCF; n-Pr n-Pr
OCF,H n-Pr CO(n-Pr)
OCF,H n-Pr CO(i-Pr)
OCF,H n-Pr CO(t-Bu)
14. tabldzat
H
! 3
N R
ok
‘)
N-§ Rl
A
|
Y
R! R’ Y
CF; Ph H
CF3 Ph Me
CF; Ph Et
CF; Ph COMe
CF; Ph CO;Me
OCF; Ph H
OCF; Ph Me
OCF; Ph Et
OCF; Ph COMe
OCF; Ph CO,Me
CF; 4-Cl-Ph H
CF; 4-Cl-Ph Me
CF; 4-Cl-Ph Et
CF; 4-Cl-Ph COMe
CF; 4-Cl-Ph CO,Me
OCF; 4-Cl-Ph H
OCF; 4-Cl-Ph Me
OCF, 4-Cl-Ph Et
OCF; 4-Cl-Ph COMe
OCF; 4-CI-Ph CO,Me
CF; 4-F-Ph H
CF; 4-F-Ph Me
CF; 4-F-Ph Et
CF; 4-F-Ph COMe
CF; 4-F-Ph CO,Me
OCF; 4-F-Ph H



HU 213635 B 2
R R’ Y R! R’ Y
OCF; 4-F-Ph Me OCF; n-Pr CO(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph Et OCF; n-Pr CO(i-Pr)
OCF, 4-F-Ph COMe 5 OCF; n-Pr CO(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph CO,Me OCF; n-Pr n-Pr
CF; n-Pr H
CF; n-Pr Me 15, tablazat
CF; n-Pr Et
CF; n-Pr COMe 10 H
CF; n-Pr CO,Me c1 ! 3
OCF; n-Pr H N_R
OCF, n-Pr Me ( °>
OCF;4 n-Pr Et N-p
OCF; n-Pr COMe 15 )\ R
OCF} n-Pr COzMC o N‘©/
CF; Ph COEt |
CF; Ph CO,EL ¥
CF; Ph CO(n-Pr)
CF, Ph CO(i-Pr) 20 pg! R3 Y
CF, Ph CO(t-Bu)
CF, Ph n-Pr CF; Ph H
OCF; Ph COEt CF; Ph Me
OCF; Ph CO,Et CF; Ph Et
OCF; Ph CO(n-Pr) 25 CF, Ph COMe
OCF; Ph CO(-Pr) CF; Ph CO,Me
OCF; Ph CO(t-Bu) OCF; Ph H
OCF; Ph n-Pr OCF; Ph Me
CF; 4-Cl-Ph COEt OCF; Ph Et
CF; 4-Cl-Ph CO,Et 30 OCF; Ph COMe
CF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr) OCF; Ph CO,Me
CF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr) CF; 4-Cl-Ph H
CF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu) CF; 4-C1-Ph Me
CF; 4-Cl-Ph n-Pr CF; 4-Cl-Ph Et
OCF; 4-Cl-Ph COEt 35 CF, 4-Cl-Ph COMe
OCF; 4-Cl-Ph CO,Et CF; 4-Cl-Ph CO,Me
OCF, 4-Cl-Ph CO(n-Pr) OCF; 4-Cl-Ph H
OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr) OCF; 4-Cl-Ph Me
OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu) OCF; 4-Cl-Ph Et
OCF, 4-Cl-Ph n-Pr 40 OCF; 4-C1-Ph COMe
CF; 4-F-Ph COEt OCF; 4-Cl-Ph CO,Me
CF; 4-F-Ph CO,Et CF, 4-F-Ph H
CF, 4-F-Ph CO(n-Pr) CF; 4-F-Ph Me
CF; 4-F-Ph CO(i-Pr) CF; 4-F-Ph Et
CF; 4-F-Ph CO(t-Bu) 45 CF, 4-F-Ph COMe
CF; 4-F-Ph n-Pr CF; 4-F-Ph CO,Me
OCF; 4-F-Ph COEt OCF; 4-F-Ph H
OCF; 4-F-Ph CO,Et OCF; 4-F-P Me
OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr) OCF; 4-F-P Et
OCF; 4-F-Ph CO(1-Pr) 50 OCF, 4-F-P COMe
OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu) OCF; 4-F-P CO>Me
OCF, 4-F-Ph n-Pr CF; n-Pr H
CF; n-Pr COEt CF; n-Pr Me
CF; n-Pr CO;Et CF; n-Pr Et
CF; n-Pr CO(n-Pr) 55 CF, n-Pr COMe
CF; n-Pr CO(i-Pr) CF, n-Pr CO,Me
CF; n-Pr CO(t-Bu) OCF; n-Pr H
CFs n-Pr n-Pr OCF; n-Pr Me
OCF; n-Pr COEt OCF; n-Pr Et
OCF; n-Pr CO,Et 60 OCF, n-Pr COMe
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HU 213635 B

R! R’ Y
OCF, n-Pr CO,Me
CF; Ph COEt
CF; Ph CO,Et 5
CF; Ph CO(n-Pr)
CF; Ph CO(i-Pr)
CF; Ph CO(t-Bu)
CF, Ph n-Pr
OCF; Ph COEt 10
OCF,4 Ph CO,Et
OCF; Ph CO(n-Pr)
OCF; Ph CO(i-Pr)
OCF; Ph CO(t-Bu)
OCF; Ph n-Pr 15
CF; 4-Cl-Ph COEt
CF; 4-CI-Ph CO,Et
CF; 4-CI-Ph CO(n-Pr)
CF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr)
CF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu) 20
CF; 4-Cl-Ph n-Pr
OCF; 4-CI-Ph COEt
OCF; 4-Cl-Ph CO,Et
OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr) 25
OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu)
OCF; 4-Cl-Ph n-Pr
CF; 4-F-Ph COEt
CF; 4-F-Ph COEt
CF; 4-F-Ph CO(n-Pr) 30
CF; 4-F-Ph CO(i-Pr)
CF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
CF; 4-F-Ph n-Pr
OCF, 4-F-Ph COEt
OCF, 4-F-Ph CO,Et 35
OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF,4 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph n-Pr
CF; n-Pr COEt 40
CF; n-Pr CO,Et
CF; n-Pr CO(n-Pr)
CF, n-Pr CO(i-Pr)
CF; n-Pr CO(t-Bu)
CF; n-Pr n-Pr 45
OCF, n-Pr COEt
OCF3 n-Pr COzEt
OCF; n-Pr CO(n-Pr)
OCF; n-Pr CO(1-Bu)
OCF; n-Pr CO(t-Bu) 50
OCF; n-Pr n-Pr
55
60
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16. tablazat

H
F3C N R3
0
')
N E\ R1
o
{
Y
R! R’ Y
CF; Ph H
CF; Ph Me
CF; Ph Et
CF; Ph COMe
CF; Ph CO,Me
OCF; Ph H
OCF; Ph Me
OCF; Ph Et
OCF; Ph COMe
OCF3 Ph C02Me
CF; 4-Cl-Ph H
CF; 4-Cl1-Ph Me
CF; 4-Cl-Ph Et
CF; 4-Cl-Ph COMe
CF; 4-Cl-Ph CO,;Me
OCF; 4-Cl-Ph H
OCF; 4-Cl-Ph Me
OCF; 4-Cl-Ph Et
OCF; 4-Cl-Ph COMe
OCF; 4-Cl-Ph CO,Me
CF; 4-F-Ph H
CF; 4-F-Ph Me
CF, 4-F-Ph Et
CF; 4-F-Ph COMe
CF; 4-F-Ph CO,Me
OCF; 4-F-Ph H
OCF; 4-F-Ph Me
OCF; 4-F-Ph Et
OCF; 4-F-Ph COMe
OCF; 4-F-Ph CO,Me
CF; n-Pr H
CF; n-Pr Me
CF; n-Pr Et
CF, n-Pr COMe
CF, n-Pr CO,Me
OCF; n-Pr H
OCF; n-Pr Me
OCF; n-Pr Et
CF; n-Pr COMe
OCF; n-Pr CO,Me
CF; Ph COEt
CF; Ph COyEt
CF; Ph CO(n-Pr)
CF, Ph CO(1-Pr)
CF; Ph CO(t-Bu)



HU 213 635 B

R R} Y

CF; Ph n-Pr

OCF; Ph COEt

OCF, Ph CO,Et 5

OCF; Ph CO(n-Pr)

OCF; Ph CO(i-Pr)

OCF; Ph CO(t-Bu)

OCF; Ph n-Pr

CF; 4-Cl-Ph COEt 10

CF, 4-Cl-Ph CO,Et

CF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)

CF; 4-CI-Ph CO(i-Pr)

CF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu)

CF; 4-Cl-Ph n-Pr 15

OCF; 4-Cl-Ph COEt

OCF; 4-Cl-Ph CO,Et

OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)

OCF; 4-Cl-Ph CO(-Pr)

OCF; 4-CI-Ph CO(t-Bu) 20

OCF; 4-Cl-Ph n-Pr

CF; 4-F-Ph COEt

CF, 4-F-Ph CO,Et

CF; 4-F-Ph CO(n-Pr)

CF; 4-F-Ph CO(i-Pr) 25

CF; 4-F-Ph CO(t-Bu)

CF; 4-F-Ph n-Pr

OCF; 4-F-Ph COEt

OCF; 4-F-Ph CO,Et

OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr) 30

OCF; 4-F-Ph CO(i-Pr)

OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu)

OCF; 4-F-Ph n-Pr

CF; n-Pr COEt

CF3 n-Pr COzEl 35

CF, n-Pr CO(n-Pr)

CF; n-Pr CO(i-Pr)

CF; n-Pr CO(t-Bu)

CF; n-Pr n-Pr

OCF; n-Pr COEt 40

OCF; n-Pr CO,Et

OCF, n-Pr CO(n-Pr)

OCF; n-Pr CO(-Pr)

OCF; n-Pr CO(t-Bu)

OCF; n-Pr n-Pr 45
50
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17. tablazat

Rl
L0
!
H
R! R’ Y
CF; 6-Cl Me
CF; 6-Cl Et
CF,4 6-Cl n-Pr
CF; 6-Cl CO,Me
CF; 6-Cl 4-F-Ph
OCF; 6-Cl Me
OCF; 6-Cl Et
OCF; 6-Cl n-Pr
OCF; 6-Cl CO,Me
OCF; 6-Cl 4-F-Ph
CF; 6-F Me
CF; 6-F Et
CF; 6-F n-Pr
CF; 6-F CO,Me
CF, 6-F 4-F-Ph
OCF; 6-F Me
OCF; 6-F Et
OCF; 6-F n-Pr
OCFj, 6-F COgMe
OCF; 6-F 4-F-Ph
CF; 7-Cl Me
CF; 7-Cl Et
CF; 7-Cl n-Pr
CF3 7-Cl C02M€
CF; 7-Cl 4-F-Ph
OCF; 7-Cl Me
OCF; 7-Cl Et
OCF; 7-Cl n-Pr
OCF3 7-Cl C02M€
OCF; 7-Cl 4-F-Ph
CF; 7-F Me
CF; 7-F Et
CF3 7-F n-Pr
CF; 7-F CO,;Me
CF; 7-F 4-F-Ph
OCF, 7-F Me
OCF; 7-F Et
OCF; 7-F n-Pr
OCF; 7-F CO,Me
OCF; 7-F 4-F-Ph



18. tablazat

HU 213 635B

19. tablazat

2
Qoo By
’ B 2 R3
O O
v S ( ")
N j\ Rl N-N gl
el A
Me 10 (l:(O)Me
R! R’ Y R R’ Y
CF; 6-Cl Me CF; 6-Cl Me
CF; 6-Cl Et 15 CF; 6-Cl Et
CF; 6-Cl n-Pr CF; 6-Cl n-Pr
CF, 6-Cl CO,Me CF; 6-Cl CO,Me
CF; 6-Cl 4-F-Ph CF; 6-Cl1 4-F-Ph
OCF; 6-Cl Me OCF; 6-Cl Me
OCF; 6-Cl Et 20 OCF; 6-Cl Et
OCF; 6-Cl n-Pr OCF; 6-Cl n-Pr
OCF; 6-Cl CO;Me OCF; 6-Cl CO;Me
OCF; 6-Cl 4-F-Ph OCF; 6-Cl 4-F-Ph
CF; 6-F Me CF; 6-F Me
CF; 6-F Et 25 CF; 6-F Et
CF3 6-F n-Pr CF; 6-F n-Pr
CF; 6-F CO,Me CF; 6-F CO,Me
CF; 6-F 4-F-Ph CF; 6-F 4-F-Ph
OCF; 6-F Me OCF; 6-F Me
OCF; 6-F Et 30 OCF; 6-F Et
OCF; 6-F n-Pr OCF; 6-F n-Pr
OCF; 6-F CO,Me OCF; 6-F CO,Me
OCF; 6-F 4-F-Ph OCF; 6-F 4-F-Ph
CF; 7-Cl Me CF; 7-Cl Me
CF; 7-Cl Et 35 CF, 7-Cl Et
CF; 7-Cl n-Pr CF; 7-Cl n-Pr
CF; 7-Cl CO,Me CF; 7-Cl CO,Me
CF; 7-Cl 4-F-Ph CF; 7-Cl 4-F-Ph
OCF; 7-Cl Me OCF; 7-Cl Me
OCF; 7-Cl Et 40 OCF; 7-Cl Et
OCF;, 7-Cl n-Pr OCF; 7-Cl n-Pr
OCF, 7-Cl CO,Me OCF; 7-Cl CO;Me
OCF; 7-Cl 4-F-Ph OCF; 7-Cl 4-F-Ph
CF; 7-F Me CF; 7-F Me
CF, 7-F Et 45 CF, 7-F Et
CF; 7-F n-Pr CF; 7-F n-Pr
CF3 7-F COzMC CFg 7-F COzMe
CF; 7-F 4-F-Ph CF; 7-F 4-F-Ph
OCF; 7-F Me OCF; 7-F Me
OCF; 7-F Et 50 OCF, 7-F Et
OCF; 7-F n-Pr OCF; 7-F n-Pr
OCF; 7-F CO,Me OCF; 7-F CO;Me
OCF; 7-F 4-F-Ph OCF; 7-F 4-F-Ph
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20. tablazat

HU 213 635B

21. tablgzat

6 R3
\
N~N Rl :i~"> al
o] )I;—©/ OAT\_©/
C02He 1 O M
R R} Y R! R3 Y
CF; 6-Cl Me CF; 6-Cl Me
CF; 6-Cl Et 15 CF; 6-Cl Et
CF; 6-Cl n-Pr CF; 6-Cl n-Pr
CF3 6-Cl COzMe CF3 6-Cl COQ_MC
CF; 6-Cl 4-F-Ph CF; 6-Cl 4-F-Ph
OCF; 6-Cl Me OCF; 6-Cl Me
OCF; 6-Cl Et 20 OCF; 6-Cl Et
OCF; 6-Cl n-Pr OCF; 6-Cl n-Pr
OCF; 6-Cl CO,Me OCF; 6-Cl CO;ME
OCF; 6-Cl 4-F-Ph OCF; 6-Cl 4-F-Ph
CF; 6-F Me CF; 6-F Me
CF; 6-F Et 25 CF; 6-F Et
CF; 6-F n-Pr CF; 6-F n-Pr
CF; 6-F CO,Me CF; 6-F CO,Me
CF; 6-F 4-F-Ph CF; 6-F 4-F-Ph
OCF; 6-F Me OCF; 6-F Me
OCF; 6-F Et 30 OCF; 6-F Et
OCF; 6-F n-Pr OCF; 6-F n-Pr
OCF; 6-F CO,Me OCF; 6-F CO,Me
OCF; 6-F 4-F-Ph OCF; 6-F 4-F-Ph
CF3 7-Cl Me CF; 7-Cl Me
CF; 7-Cl Et 35 CF; 7-Cl1 Et
CF; 7-Cl n-Pr CF; 7-Cl n-Pr
CF3 7-Cl COzMC CF3 7-Cl COQMG
CF; 7-Cl 4-F-Ph CF; 7-Cl 4-F-ph
OCF; 7-Cl Me OCF; 7-Cl Me
OCF; 7-Cl Et 40 OCF; 7-Cl Et
OCF; 7-Cl n-Pr OCF; 7-Cl n-Pr
OCF; 7-Cl CO,Me OCF; 7-Cl CO,Me
OCF; 7-Cl 4-F-Ph OCF; 7-Cl 4-F-Ph
CF; 7-F Me CF; 7-F Me
CF; 7-F Et 45 CF3 7-F Et
CF3 7-F n-Pr CF3 7-F n-Pr
CF; 7-F CO;Me CF; 7-F CO,Me
CF; 7-F 4-F-Ph CF; 7-F 4-F-Ph
OCF; 7-F Me OCF; 7-F Me
OCF; 7-F Et 50 OCF; 7-F Et
OCF; 7-F n-Pr OCF; 7-F n-Pr
OCF; 7-F CO,Me OCF, 7-F COMe
OCF; 7-F 4-F-Ph OCF; 7-F 4-F-Ph
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22. tablazat

HU213635B

23. tablazat

R? B
€ 3
N
Y ) o
N—N 1 LN )
)\ R )N\ Rl
AADT A,
. v
(R*=H)
R! R Y 15 R/ R} Y
CF; 6-Cl Me CF, CO,Me H
CF3 6-Cl Et CF3 COzMe Me
CF; 6-Cl n-Pr CF, CO,Me Et
CF; 6-Cl CO;Me 20 CF; CO,Me COMe
CF; 6-Cl 4-F-Ph CF; CO,Me COMe
OCF; 6-Cl Me OCF3 C02M€ H
OCF; 6-Cl Et OCF; CO,Me Me
OCF; 6-Cl n-Pr OCF; CO,Me Et
OCF; 6-Cl CO,;Me 25 OCF; CO,Me COMe
OCF; 6-Cl 4-F-Ph OCF; CO,Me CO,Me
CF; 6-F Me CF; Ph H
CF, 6-F Et CF; Ph Me
CF; 6-F n-Pr CF; Ph Et
CF; 6-F CO,Me 30 CF; Ph COMe
CF; 6-F 4-F-Ph CF; Ph CO,Me
OCF; 6-F Me OCF; Ph H
OCF, 6-F Et OCF; Ph Me
OCF, 6-F n-Pr OCF; Ph Et
OCF; 6-F CO,Me 35 OCF, Ph COMe
OCF; 6-F 4-F-Ph OCF; Ph CO,Me
CF; 7-Cl Me CF; 4-Cl-Ph H
CF; 7-Cl Et CF; 4-Cl-Ph Me
CF; 7-Cl n-Pr CF; 4-Cl-Ph Et
CF; 7-Cl CO-Me 40 CF; 4-Cl-Ph COMe
CF, 7-Cl 4-F-Ph CF; 4-CI-Ph CO,Me
OCF; 7-Cl Me OCF; 4-Cl-Ph H
OCF, 7-Cl Et OCF; 4-Cl-Ph Me
OCF; 7-Cl n-Pr OCF, 4-CI-Ph Et
OCF; 7-Cl CO;Me 45 OCF; 4-Cl-Ph COMe
OCF; 7-Cl 4-F-Ph OCF; 4-Cl-Ph CO,Me
CF3 7-F Me CF3 4-F-Ph H
CF; 7-F Et CF; 4-F-Ph Me
CF; 7-F n-Pr CF; 4-F-Ph Et
CF; 7-F CO,Me 50 CF; 4-F-Ph COMe
CF; 7-F 4-F-Ph CF; 4-F-Ph CO;Me
OCF; 7-F Me OCF; 4-F-Ph H
OCF; 7-F Et OCF; 4-F-Ph Me
OCF; 7-F n-Pr OCF; 4-F-Ph Et
OCF; 7-F CO,Me 55 OCF; 4-F-Ph COMe
OCF; 7-F 4-F-Ph OCF; 4-F-Ph CO;Me
CF3 COzMe COEt
CF3 COMe COyEt
CF; COMe CO(n-Pr)
60 CF; CO,Me CO(i-Pr)
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R! R’ Y R! R’ Y
CF; CO,Me CO(t-Bu) OCF; 4-F-Ph n-Pr
CF; CO,Me CO5(t-Bu) OCF; 4-F-Ph i-Bu
OCF, CO,Me COEt 5
OCF; CO,Me CO,Et 24. tabldzat
OCF; CO,Me CO(n-Pr)
OCF; CO,Me CO(i-Pr) r?
OCF; CO,Me CO(t-Bu)
OCF; CO,Me CO,(t-Bu) 10 ¥ g3
CF; Ph COEt
CF; Ph CO-ET [
CF; Ph CO(n-Pr) N
CF; Ph CO(i-Pr) N
CF5 Ph CO(t-Bu) 15 )\ @
CF; Ph CO(t-Bu) ° N
OCF; Ph COEt Y
OCF; Ph CO,Et
OCF; Ph CO(n-Pr) (R2=C1)
OCF; Ph CO(i-Pr) 20
OCF; Ph CO(t-Bu)
OCF; Ph CO,(t-Bu) R! R’ Y
CF; CO,Me n-Pr
CF; CO,Me i-Bu CF; CO,Me H
OCF; CO;Me n-Pr 25 CF; CO,Me Me
OCF; COgMe 1-Bu CF; CO,Me Et
OCF; Ph n-Pr CF, CO,Me COMe
OCF; Ph i-Bu CF;s CO,Me CO,Me
CF; Ph n-Pr OCF; CO,Me H
CF; Ph i-Bu 30 OCF; CO,Me Me
CF; 4-Cl-Ph COEt OCF; CO,Me Et
CF; 4-Cl-Ph CO,Et OCF; CO,Me COMe
CF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr) OCF; CO,Me CO,Me
CF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr) CF; Ph H
CF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu) 35 CF, Ph Me
CF, 4-Cl-Ph CO5(t-Bu) CF; Ph Et
OCF; 4-Cl-Ph COEt CF; Ph COMe
OCF; 4-Cl-Ph CO,Et CF; Ph CO,Me
OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr) OCF; Ph H
OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr) 40 OCF, Ph Me
OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu) OCF; Ph Et
OCF; 4-Cl-Ph CO»(t-Bu) OCF; Ph COMe
CF; 4-F-Ph COEt OCF, Ph CO>Me
CF; 4-F-Ph CO,Et CF; 4-Cl-Ph H
CF; 4-F-Ph CO(n-Pr) 45 CF; 4-Cl-Ph Me
CF; 4-F-Ph CO(i-Pr) CF; 4-Cl-Ph Et
CF; 4-F-Ph CO(t-Bu) CF; 4-Cl-Ph COMe
CF; 4-F-Ph CO5(t-Bu) CF; 4-Cl-Ph CO,Me
OCF; 4-F-Ph COEt OCF; 4-Cl-Ph H
OCF, 4-F-Ph CO,Et 50 OCF; 4-Cl-Ph Me
OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr) OCF; 4-Cl-Ph Et
OCF; 4-F-Ph CO(i-Pr OCF 4-C1-Ph COMe
OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu) OCF; 4-Cl-Ph CO,Me
OCF; 4-F-Ph CO,(t-Bu) CF; 4-F-Ph H
CF, 4-Cl-Ph n-Pr 55 CF;3 4-F-Ph Me
CF; 4-Cl-Ph i-Bu CF; 4-F-Ph Et
OCF; 4-C1-Ph n-Pr CF; 4-F-Ph COMe
OCF; 4-C1-Ph i-Bu CF; 4-F-Ph CO,Me
CF; 4-F-Ph n-Pr OCF; 4-F-Ph H
CF; 4-F-Ph i-Bu 60 OCF; 4-F-Ph Me
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R! R’ Y

OCF; 4-F-Ph Et

OCF; 4-F-Ph COMe

OCF; 4-F-Ph CO,Me 5
CF; CO,Me COEt

CF; CO,Me CO,Et

CF; CO,Me CO(n-Pr)

CF; CO;Me CO(i-Pr)

CF; COMe CO(I-BU) 10
CF, CO-Me COy(t-Bu)

OCF; CO,Me COEt

OCF; CO,Me CO,Et

OCF; CO,Me CO(n-Pr)

OCF; CO,Me CO(-Pr) 15
OCF; CO,Me CO(t-Bu)

OCF, CO,Me CO»(t-Bu)

CF; Ph COEt

CF; Ph CO,Et

CF; Ph CO(n-Pr) 20
CF; Ph CO(i-Pr)

CF; Ph CO(t-Bu)

CF; Ph CO5(t-Bu)

OCF; Ph COEt

OCF; Ph CO,Et 25
OCF; Ph CO(n-Pr)

OCF; Ph CO(@-Pr)

OCF; Ph CO(t-Bu)

OCF, Ph CO5(t-Bu)

CF, CO,Me n-Pr 30
CF; CO,Me i-Bu

OCF; CO,Me n-Pr

OCF; CO,Me i-Bu

OCF; Ph n-Pr

OCF; Ph i-Bu 35
CF3 Ph n-Pr

CF; Ph i-Bu

CF; 4-CI-Ph COEt

CF; 4-Cl-Ph CO,Et

CF; 4-ClI-Ph CO(n-Pr) 40
CF; 4-CI-Ph CO(i-Pr)

CF, 4-Cl-Ph CO(t-Bu)

CF3 4-CI-Ph CO(1-Bu)

OCF; 4-CIl-Ph COEt

OCF; 4-Cl-Ph CO,Et 45
OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)

OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr)

OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu)

OCF; 4-Cl-Ph COx(t-Bu)

CF; 4-F-Ph COEt 50
CF; 4-F-Ph CO,Et

CF; 4-F-Ph CO(n-Pr)

CF; 4-F-Ph CO(@-Pr)

CF; 4-F-Ph CO(t-Bu)

CF; 4-F-Ph CO,(t-Bu) 55
OCF; 4-F-Ph COEt

OCF; 4-F-Ph CO»Et

OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr)

OCF; 4-F-Ph CO(i-Pr)

OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu) 60

70

2
R! R Y
OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
CF; 4-Cl-Ph n-Pr
CF; 4-Cl-Ph 1-Bu
OCF; 4-Cl-Ph n-Pr
OCF; 4-Cl-Ph i-Bu
CF3 4-F-Ph n-Pr
CF; 4-F-Ph 1-Bu
OCF; 4-F-Ph n-Pr
OCF, 4-F-Ph 1-Bu
25. wablazat
RZ
i Rr3
] (o]
N
N rl
Lo
[} N—
]
Y
(R*=F)
R! R’ Y
CF3 COgMe H
CF3 COzMe Me
CF3 CO:)_MC Et
CF; CO,Me COMe
CF; CO,Me CO,Me
OCF3 COzMe H
OCF3 COzMe Me
OCF; CO,Me Et
OCF; CO)Me COMe
OCF3 COzMe COQMC
CF; Ph H
CF; Ph Me
CF; Ph Et
CF; Ph COMe
CF, Ph CO,Me
OCF; Ph H
OCF; Ph Me
OCF; Ph Et
OCF; Ph COMe
OCF; Ph CO,Me
CF; 4-CI-Ph H
CF; 4-Cl-Ph Me
CF; 4-Cl-Ph Et
CF; 4-Cl-Ph COMe
CF3 4-CI-Ph COQMC
OCF; 4-Cl-Ph H
OCF, 4-Cl-Ph Me
OCF; 4-Cl-Ph Et
OCF; 4-CI-Ph COMe
OCF; 4-Cl-Ph CO;Me
CF; 4-F-Ph H
CF; 4-F-Ph Me



1 HU 213635 B 2

R! R Y R! R’ Y

CF; 4-F-Ph Et OCF; 4-F-Ph COEt
CF; 4-F-Ph COMe OCF; 4-F-Ph COEt
CF; 4-F-Ph COMe 5 OCF, 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph H OCF; 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF; 4-F-Ph Me OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph Et OCF3 4-F-Ph COx(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph COMe CF, 4-Cl-Ph n-Pr
OCF; 4-F-Ph CO,Me 10 CF, 4-Cl-Ph i-Bu
CF; CO,Me COEt OCF; 4-Cl-Ph n-Pr
CF; CO,Me CO,Et OCF, 4-Cl-Ph 1-Bu
CF; CO>Me CO(n-Pr) CF; 4-F-Ph n-Pr
CF; CO,Me CO(i-Pr) CF; 4-F-Ph 1-Bu
CF; CO,Me CO(t-Bu) 15 OCF; 4-F-Ph n-Pr

CF; CO,Me CO,(t-Bu) OCF, 4-F-Ph i-Bu
OCF; CO,Me COEt

OCF; CO,Me CO,Et 26. tablazat
OCF; CO,Me CO(n-Pr)

OCF; CO,Me CO(i-Pr) 20 2

OCF; CO,Me CO(t-Bu)

OCF; CO>Me CO,(t-Bu) O i R3

CF; Ph COEt

CF; Ph CO,Et I j’

CF; Ph CO(n-Pr) 25 u ”
CF; Ph CO(i-Pr) A @
CF3 Ph CO(t-Bu) " n—

CF; Ph CO»(t-Bu) Y

OCF; Ph COEt (R2=Br)
OCF; Ph CO,Et 30

OCF, Ph CO(n-Pr) R! R’ Y

OCF; Ph CO(i-Pr)

OCF; Ph CO(t-Bu) CF; COMe H

OCF; Ph CO,(t-Bu) CF; CO-Me Me

CF; CO,Me n-Pr 35 CF; CO,Me Et

CF3 COzMe i-Bu CF3 COzMe COMe
OCF; CO,Me n-Pr CF; CO,Me CO,Me
OCF; CO,Me 1-Bu OCF, COMe H

OCF; Ph n-Pr OCF; CO,Me Me
OCF; Ph i-Bu 40 OCF; CO-Me Et

CF; Ph n-Pr OCF; CO,Me COMe
CF; Ph 1-Bu OCF; CO,Me CO,Me
CF; 4-CI-Ph COEt CF; Ph H

CF; 4-CI-Ph CO,Et CF; Ph Me

CF; 4-CI-Ph CO(n-Pr) 45 CF; Ph Et

CF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr) CF; Ph COMe
CF; 4-CI-Ph CO(t-Bu) CF; Ph CO,Me
CFs 4-Cl-Ph CO,(t-Bu) OCF, Ph H

OCF; 4-CIl-Ph COEt OCF; Ph Me
OCF; 4-Cl-Ph CO,Et 50 OCF; Ph Et

OCF; 4-CI-Ph CO(n-Pr) OCF; Ph COMe
OCF; 4-CI-Ph CO(1-Pr) OCF; Ph CO,Me
OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu) CF; 4-Cl-Ph H

OCF, 4-Cl-Ph CO»(t-Bu) CF; 4-Cl-Ph Me

CF; 4-F-Ph COEt 55 CF; 4-Cl-Ph Et

CF; 4-F-Ph COEt CF; 4-CI-Ph COMe
CF;3 4-F-Ph CO(n-Pr) CF; 4-Cl-Ph CO,Me
CF, 4-F-Ph CO(i-Pr) OCF; 4-Cl-Ph H

CF; 4-F-Ph CO(t-Bu) OCF; 4-Cl-Ph Me

CF; 4-F-Ph CO,(t-Bu) 60 OCF; 4-Cl-Ph Et
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OCF; 4-Cl-Ph COMe F, 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph COMe CF;3 4-F-Ph CO(i-Pr)
CF; 4-F-Ph H 5 CF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
CF; 4-F-Ph Me CF; 4-F-Ph CO,(t-Bu)
CF; 4-F-Ph Et OCF; 4-F-Ph COEt
CF; 4-F-Ph COMe OCF; 4-F-Ph CO,Et
CF; 4-F-Ph COMe OCF, 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF3 4-F-Ph H 10 OCF, 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF3 4-F-Ph Me OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph Et OCF; 4-F-Ph CO,(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph COMe CF; 4-Cl-Ph n-Pr
OCF; 4-F-Ph CO,Me CF, 4-Cl-Ph i-Bu
CF; CO,Me COEt 15 OCF; 4-Cl-Ph n-Pr
CF; CO,Me CO,Et OCF; 4-Cl-Ph i-Bu
CF; CO,Me CO(n-Pr) CF; 4-F-Ph n-Pr
CF; CO,Me CO(i-Pr) CF; 4-F-Ph i-Bu
CF; CO,Me CO(t-Bu) OCF; 4-F-Ph n-Pr
CF; CO;Me CO(t-Bu) 20 OCF; 4-F-Ph i-Bu
OCF; COMe COEt
OCF; CO:Me CO,Et 27. tabldzat
OCF; CO,Me CO(n-Pr)
OCF3 COzMe CO(I-PI‘) r2
OCF; CO,Me CO(t-Bu) 25
OCF; CO,Me CO(t-Bu) i g3
CF, Ph COEt o
CF; Ph COEt N'\ J
CF; Ph CO(n-Pr) N Rl
CF, Ph CO(i-Pr) 30 A @
CF; Ph CO(t-Bu) 0" N
CF; Ph CO,(t-Bu) ¥
OCF; Ph COEt (R?=CF;)
OCF; Ph CO,Et
OCF; Ph CO(n-Pr) 35 R' R’ Y
OCF; Ph CO(i-Pr)
OCF; Ph CO(t-Bu) CF; CO,Me H
OCF; Ph COs(t-Bu) CF; CO,Me Me
CF; CO,Me n-Pr CF; CO,Me Et
CF; CO,Me i-Bu 40 CF; CO,Me COMe
OCF3 COzMe n-Pr CF3 COzMe CO'_)MG
OCF; CO,Me i-Bu OCF, CO,Me H
OCF; Ph n-Pr OCF; CO,Me Me
OCF; Ph i-Bu OCF; CO,Me Et
CF; Ph n-Pr 45 OCF; CO,Me COMe
CF; Ph i-Bu OCF; CO,Me CO,Me
CF; 4-Cl-Ph COEt CF; Ph H
CF; 4-Cl-Ph CO,Et CF; Ph Me
CF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr) CF; Ph Et
CF; 4-Cl-Ph CO(i-pr) 50 CF; Ph COMe
CF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu) CF; Ph CO;Me
CF; 4-Cl-Ph CO,(t-Bu) OCF; Ph H
OCF; 4-Cl-Ph COEt OCF; Ph Me
OCF, 4-Cl-Ph CO,Et OCF; Ph Et
OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr) 55 OCF, Ph COMe
OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr) OCF; Ph CO,Me
OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu) CF; 4-Cl-Ph H
OCF; 4-Cl-Ph CO(t-Bu) CF; 4-Cl-Ph Me
CF; 4-F-Ph COEt CF; 4-Cl-Ph Et
CF; 4-F-Ph CO,Et 60 CF; 4-Cl-Ph COMe
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CF; 4-CIPh  CO,Me OCF; 4-C-Ph  CO(t-Bu)
OCF; 4-CIl-Ph H OCF; 4-Cl-Ph CO,(t-Bu)
OCF; 4-ClI-Ph Me 5 CF; 4-F-Ph COEt
OCF; 4-Cl-Ph Et CF; 4-F-Ph CO,Et
OCF; 4-CIl-Ph COMe CFs 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF; 4CL.Ph  COMe CF, 4-F-Ph CO(i-Pr)
CF; 4-F-Ph H CF, 4-F-Ph CO(t-Bu)
CF; 4-F-Ph Me 10 CF; 4-F-Ph COy(t-Bu)
CF; 4-F-Ph Et OCF; 4-F-Ph COEt
CF; 4-F-Ph COMe OCF; 4-F-Ph CO,Et
CF; 4-F-Ph CO,Me OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF, 4-F-Ph H OCF, 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF, 4-F-Ph Me 15 OCF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph Et OCF; 4-F-Ph CO»(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph COMe CF; 4-Cl-Ph n-Pr
OCF; 4-F-Ph CO,Me CF; 4-Cl-Ph i-Bu

CF; CO,Me COEt OCF; 4-Cl-Ph n-Pr

CF; CO;Me CO;Et 20 OCF; 4-Cl-Ph i-Bu

CF; CO;Me CO(n-Pr) CF; 4-F-Ph n-Pr

CF; CO>Me CO(i-Pr) CF, 4-F-Ph i-Bu

CF; CO,Me CO(t-Bu) OCF; 4-F-Ph n-Pr

CF; CO,Me CO,(t-Bu) OCF; 4-F-Ph i-Bu
OCF; CO,Me COEt 25

OCF; CO,Me CO,Et 28. tabldzat
OCF, CO,Me CO(n-Pr) .

OCF, CO,Me CO(i-Pr)

OCF; CO,Me CO(t-Bu) W w

OCF; CO,Me CO»(t-Bu) 30 o

CF; Ph COEt v, J

CF; Ph CO,Et J\ w
CF; Ph CO(n-Pr) . N_@
CF; Ph CO(i-Pr) i

CF; Ph CO(t-Bu) 35 (R2= OCF,H)
CF; Ph CO,(t-Bu)

OCF; Ph COEt R’ R’ Y

OCF; Ph CO,Et

OCF; Ph CO(n-Pr) CF; CO;Me H

OCF, Ph CO(i-Pr) 40 CF, CO,Me Me
OCF; Ph CO(t-Bu) CF; CO,Me Et

OCF, Ph CO,(t-Bu) CF; CO,Me COMe
CF3 COzMe n-Pr CF3 CO:MC CO’_)MC
CF; CO;Me i-Bu OCF; CO;Me H

OCF; CO;Me n-Pr 45 OCF; CO,Me Me
OCF3 C02M€ i-Bu OCF3 COzMe Et

OCF; Ph n-Pr OCF; CO;Me COMe
OCF; Ph i-Bu OCF; CO,Me COMe
CF; Ph n-Pr CF; Ph H

CF, Ph i-Bu 50 CF, Ph Me

CF; 4-Cl-Ph COEt CF; Ph Et

CF; 4-Cl-Ph CO4Et CF; Ph COMe
CF, 4-C.Ph  CO(n-Pr) CF, Ph CO-Me
CF; 4-Cl-Ph CO(1-Pr) OCF; Ph H

CF, 4-Cl.Ph  CO(t-Bu) 55 OCF, Ph Me

CF; 4-Cl-Ph CO;(t-Bu) OCF; Ph Et

OCF; 4-Cl-Ph COEt OCF; Ph COMe
OCF, 4-Cl.Ph  CO,Et OCF, Ph CO,Me
OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr) CF; 4-C1-Ph H

OCF; 4-CI-Ph CO(i-Pr) 60 CF; 4-Cl-Ph Me
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CF; 4-Cl-Ph Et OCF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr)
CF; 4-CI-Ph COMe OCF; 4-Cl-Ph CO(i-Pr)
CF; 4-Cl-Ph CO,Me 5 OCF; 4-CI-Ph CO(t-Bu)
OCF; 4-CI-Ph H OCF; 4-Cl-Ph CO»(t-Bu)
OCF; 4-Cl-Ph Me CF; 4-F-Ph COEt
OCF; 4-Cl-Ph Et CF, 4-F-Ph CO,Et
OCF; 4-CI-Ph COMe CF, 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF; 4-Cl-Ph CO,Me 10 CF, 4-F-Ph CO(-Pr)
CF; 4-F-Ph H CF; 4-F-Ph CO(t-Bu)
CF, 4-F-Ph Me CF; 4-F-Ph CO,(t-Bu)
CF; 4-F-Ph Et OCF; 4-F-Ph COEt

CF; 4-F-Ph COMe OCF; 4-F-Ph CO,Et
CF; 4-F-Ph CO,Me 15 OCF; 4-F-Ph CO(n-Pr)
OCF; 4-F-Ph H OCF; 4-F-Ph CO(i-Pr)
OCF; 4-F-Ph Me OCF,4 4-F-Ph CO(t-Bu)
OCF, 4-F-Ph Et OCF, 4-F-Ph CO,(t-Bu)
OCF; 4-F-Ph COMe CF; 4-Cl-Ph n-Pr
OCF; 4-F-Ph CO,Me 20 CF; 4-CI-Ph 1-Bu

CF; CO,Me COEt OCF; 4-Cl-Ph n-Pr

CF; CO,Me CO,Et OCF; 4-Cl-Ph i-Bu

CF; CO,Me CO(n-Pr) CF; 4-F-Ph n-Pr

CF; CO,Me CO(-Pr)y- CF; 4-F-Ph 1-Bu

CF; CO,Me CO(t-Bu) 25 OCF; 4-F-Ph n-Pr

CF; CO,Me CO,(t-Bu) OCF; 4-F-Ph i-Bu
OCF, CO;Me COEt

OCF; CO,Me CO,Et 29. tablazat
OCF; CO;Me CO(n-Pr) 2 3

OCF, CO,Me CO(i-Pr) 30 R

OCF; CO,Me CO(t-Bu) o

OCF; CO,Me CO,y(t-Bu) \ >

CF; Ph COEt N-N gl
CF; Ph CO2Et %

CF, Ph CO(n-Pr) 35 _@
CF; Ph CO(i-Pr) ° v

CF; Ph CO(t-Bu) Y

CF; Ph COx(t-Bu) (R?=Cl, R} =-CO,Me)
OCF; Ph COEt

OCF; Ph CO,Et 40 R Y

OCF; Ph CO(n-Pr)

OCF; Ph CO(i-Pr) CF, i-Pr

OCF; Ph CO(t-Bu) CF; t-Bu

OCF3 Ph COQ('[-BU) CF3 n-Bu

CF; CO,Me n-Pr 45 CF; i-Bu

CF; CO,Me i-Bu CF; CO(n-Bu)

OCF; CO,Me n-Pr CF; CO5(n-Bu)

OCF; CO,Me i-Bu CF; CO(i-Bu)

OCF; Ph n-Pr CF; CO,(i-Bu)

OCF; Ph i-Bu 50 OCF; i-Pr

CF; Ph n-Pr OCF; n-Bu

CF; Ph i-Bu OCF; t-Bu

CF3 4-Cl-Ph COEt OCF; CO(n-Bu)

CF; 4-Cl-Ph CO,Et OCF; COy(n-Bu)

CF; 4-Cl-Ph CO(n-Pr) 55 OCF; CO(i-Bu)

CF, 4-Cl-Ph CO(i-Pr) OCF, CO,(i-Bu)

CF; 4-CI-Ph CO(t-Bu) OCF; i-Bu

CF; 4-CI-Ph CO5(t-Bu) OCF; s-Bu

OCF, 4-Cl-Ph COEt OCF; s-Bu

OCF; 4-CI-Ph CO,Et 60 Br i-Pr
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Br t-Bu
Br CO(n-Bu)
Br CO;(n-Bu) 5
Br Co(i-Bu)
Br CO2(i-Bu)
Br n-Bu
Br i-Bu
Br s-Bu 10
30. tablazat
R? o3
15
(o]
V)
N-N R1
)\ _@ 20
(o] N
!
Y
(R?=F,R?=CO,Me)
Rl y 25
CF; i-Pr
CF; t-Bu
CF; n-Bu
CF, i-Bu 30
CF; CO(n-Bu)
CF; Co,(n-Bu)
CF, CO(i-Bu)
CF; CO,(i-Bu) 35
OCF; i-Pr
OCF, n-Bu
OCF; t-Bu
OCF; CO(n-Bu)
OCF; CO,(n-Bu) 40
OCF; CO(i-Bu)
OCF3 COz(i-Bu)
OCF; i-Bu
OCF, s-Bu
OCF3 s-Bu
Br Pr 45
Br t-Bu
Br CO(n-Bu)
Br CO,(n-Bu)
Br CO(i-Bu) 50
Br CO,(i-Bu)
Br n-Bu
Br i-Bu
Br s-Bu
55
60
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31. tablazat

r3

e}

\ -N> !
A

(R? =-OCH,CF;, R? = -CO,Me)

R! Y
CF3 1-Pr
CF3 t-Bu
CF3 n-Bu
CF3 1-Bu
CF; CO(n-Bu)
CF3 COQ(I’I-BU)
CF3 CO(i-Bu)
CF; CO,(i-Bu)
OCF; 1-Pr
OCF; n-Bu
OCF; CO(n-Bu)
OCF; CO,(n-bu)
OCF; CO(1-Bu)
OCF; CO,(1-Bu)
OCF3 i-Bu
CF; s-Bu
OCF; s-Bu
Br i-Pr
Br t-Bu
Br n-Bu
Br 1-Bu
Br s-Bu
32. tablazat
R2 83
(o]
: ;\ )
Ny Rl
A
|
Y
(R2=C1,R3}= 4-F-Ph)
R! Y
CF; i-Pr
CF3 t-Bu
CF3 n-Bu
CF; i-Bu
CF; CO(n-Bu)
CF3 COz(n—Bu)
CF; CO(i-Bu)
CF; CO,(i-Bu)
OCF; i-Pr
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R! Y 34. tablazat
OCF; n-Bu 2 r?
OCF; +-Bu mo
OCF, CO(n-Bu) 5 \ D
OCF; CO4(n-Bu) N-N Rl
OCF, CO(i-Bu) )\
OCF; COz(i-BU) o] N
OCF; i-Bu ;
CF; s-Bu 10 (R? = OCH,,CF3, R® = 4-F-Ph)
OCF; s-Bu
Br i-Pr R y
Br t-Bu
Br COPh CFs i-Pr
Br n-Bu 15 cF, t-Bu
Br i-Bu CF; n-Bu
Br s-Bu CF; i-Bu
o CF, CO(n-Bu)
33. tdblazat CF; CO»(n-Bu)
, 20 cF, CO(i-Bu)
R R CF3 COQ(I-BU)
OCF; i-Pr
\ OCF; n-Bu
N—N OCF3 t-Bu
25 ocr, CO(n-Bu)
OCF; CO,(n-Bu)
° OCF, CO(i-Bu)
B Y OCF; CO,(i-Bu)
(R2=F, R?>=4-F-Ph) OCF; i-Bu
30 cF, s-Bu
R! Y OCF; S-Bu
Br 1-Pr
CF, i-Pr Br t-Bu
CF; t-Bu Br CO(n-Bu)
CF; n-Bu 35 B CO,(n-Bu)
CF, i-Bu Br CO(i-Bu)
CF, CO(n-Bu) Br CO(i-Bu)
CF; COy(n-Bu) Br n-Bu
CF;s CO(i-Bu) Br i-Bu
CF; CO,(i-Bu) 40 g, s-Bu
OCF; 1-Pr
OCF; n-Bu 35. tabldzat
OCF; t-Bu -
OCF; CO(n-Bu) 5
OCF; CO,(n-Bu) 45 R
OCF, CO(i-Bu) 0
OCF; CO,(i-Bu) \ )
. ~N 1
OCF; i-Bu R
CF; s-Bu ‘@
OCF; s-Bu 50 o
Br 1-Pr Y
Br t-Bu (R3 = —COzMe)
Br CO(n-Bu)
Br COy(n-Bu) R Y
Br CO(i-Bu) 55
Br CO,(i-Bu) CF; i-Pr
Br COPh CF; t-Bu
Br n-Bu CF; n-Bu
Br i-Bu CF; i-Bu
Br S-Bu 60 CF3 CO(n—Bu)
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CF; CO,(n-Bu) Br CO(n-Bu)
CF; CO(i-Bu) Br CO,(n-Bu)
CF; CO,(i-Bu) 5 5 Br CO(i-Bu)
OCF; i-Pr Br CO,(i-Bu)
OCF; n-Bu Br COPh
OCF; t-Bu Br n-Bu
OCF; CO(n-Bu) Br i-Bu
OCF; CO,(n-Bu) 10 Br s-Bu
OCF; CO(i-Bu)
OCF; CO,(i-Bu) 37. tébldzat
OCF; i-Bu )
CF; s-Bu R,
OCF; s-Bu 15 6 b@:}p}
Br 1-Pr /l'l
Br t-Bu T N
Br CO(n-Bu) N, J
Br CO,(n-Bu) N
Br CO(i-Bu) 20 )\
Br CO,(i-Bu) 1
Br n-Bu © T—@‘ R
Br i-Bu H
Br s-Bu
25 R R? R
36. tabldzat
CFs 7-Cl Me
a CF, 7-Cl Et
R3 CF, 7-Cl n-Pr
30 cF, 7-Cl CO,Me
( > CF; 7-Cl 4-F-Ph
_ OCF; 7-Cl Me
R OCF; 7-Cl Et
)\ OCF, 7-Cl n-Pr
o’ n 35 OCF; 7-Cl CO,Me
[ OCF, 7-Cl 4-F-Ph
Y CF; 7-F Me
(R3 = 4-F-Ph) CF; 7-F Et
CF; 7-F n-Pr
R! Y 40 CF, 7-F CO,Me
CF; 7-F 4-F-Ph
CF; i-Pr OCF; 7-F Me
CF, t-Bu OCF; 7-F Et
CF; n-Bu OCF; 7-F n-Pr
CF, i-Bu 45 OCF, 7-F CO,Me
CF, Co(n-Bu) OCF; 7-F 4-F-Ph
CF, CO,(n-Bu) CF; 8-Cl Me
CF; CO(i-Bu) CF, 8-Cl Et
CF,4 CO,(i-Bu) CF, 8-Cl n-Pr
OCF; i-Pr 50 CF; 8-Cl CO,Me
OCF; n-Bu CF, 8-Cl 4-F-Ph
OCF; t-Bu OCF; 8-Cl Me
OCF; CO(n-Bu) OCF; 8-Cl Et
OCF; CO;(n-Bu) OCF; 8-Cl1 n-Pr
OCF; CO(i-Bu) 35 OCF; 8-Cl CO,Me
OCF; CO,(i-Bu) OCF; 8-Cl 4-F-Ph
OCF; i-Bu CFs 8-F Me
CF; s-Bu CF, 8-F Et
OCF; s-Bu CF; 8-F n-Pr
Br t-Bu 60 cF, 8-F CO-Me
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CF; 8-F 4-F-Ph
OCF; 8-F Me
OCF; 8-F Et
OCF; 8-F n-Pr
OCF?, 8-F COzMe
OCF; 8-F 4-F-Ph

A talalmany szerinti eljarassal eldallitott vegyiilete-
ket altalaban készitmények formajaban szereljiik ki me-
z6gazdasagilag hasznalhaté védbanyaggal, a készit-
mény tartalmazhat folyékony vagy szilard higitbanyagot
vagy szerves oldoszert. Az (I) altaldnos képletl vegyi-
leteket tartalmazoé készitményeket ismert modon allit-
hatjuk eld. A készitmények lehetnek porok, granulatu-
mok, csalétkek, pelletek, oldatok, szuszpenzidk, emul-
ziok, nedevesithetd porok, emulgealhaté koncentratu-
mok, szarazon porlaszthaté szerek és hasonlok. Ezek
koziil tobbet kozvetleniil is lehet alkalmazni. A perme-
tezhet készitményeket megfeleld kozeggel higithatjuk,
ezekbol mintegy egy-néhany szaz litert hasznalunk hek-
taronként. A téményebb készitményeket féként tovabbi
készitmények eldallitisahoz hasznaljuk intermedier-
ként. A készitmények altalaban >1-95 tomeg% hato-
anyagot és egy vagy t6bb a) 0,1-20 tomeg% feliiletaktiv
anyagot és b) 5-95 tomeg% szilard vagy folyékony
higitoszert tartalmaznak. Kozelebbrél a készitmények a
kiilénbozd kiszerelési formakban a kovetkezd dsszetcte-
liek:

Tomeg%
Hatéanyag ng}t() Feliletaktiv

anyag anyag
Nedvesithetd por 25-90 0-74 1-10
Olajos szuszpenzio,
emulzio, olda‘t (bel’een- 5-50 40-95 0-15
ve az emulgealhatod
koncentratumokat is)
Porok 1-25 70-99 0-5
Granulatumok, -
csalétkek és pelletek | 00190 | 3 0-15
Koncentratumok 90-99 0-10 0-2

A készitmény tartalmazhat természetesen kevesebb
vagy tobb hatéanyagot, annak fliggvényében, hogy mi a
felhasznalasi teriilet és melyek az adott vegyiilet fizikai
tulajdonsagai. Bizonyos esetekben kivanatos, hogy na-
gyobb mennyiségli feliletaktiv anyagot hasznaljunk,
ezeket a készitménybe keverjiik vagy tartalyban kever-
juk 6ssze.

Az altalaban hasznalt szilard higitéanyagok megta-
lalhatok példdul a Watkins és munkatérsai, ,,Handbook
of Insecticide Dust Diluents and Carriers”, 2. kiadas,
Dorland Books, Caldwell, New Jersey irodalmi helyen.
Nedvesitheté porok szamara elénydsek a legnagyobb
adszorpcios képességgel rendelkezo higitdszerek, porok
szamara pedig a stir(ibbek. A gyakrabban hasznalt foly¢-
kony higitdszerek és oldoszerek a Marsden, ,,Solvents
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Guide”, 2. kiadas, Interscience, New York, 1950 irodal-
mi helyen talalhatok meg. Szuszpenziok, koncentratu-
mok szamara elényds a 0,1 t%-nal kisebb oldékonysag.
Elényosek az olyan oldatkoncentratumok, amelyek
0 °C-on nem valnak szét fazisokra. A szokasos feliilet-
aktiv anyagokrol és felhasznalast terileteikrél részletes
osszefoglald taldlhato példaul a ,McCutcheon's
Detergents and Emulsifiers Annual”, Allured Publ.
Corp., Ridgewood, New Jersey, valamint a Sisely and
Wood, ,Encyclopedia of Surface Active Agenst”,
Chemical Publ. Co., Inc., New York, 1964 irodalmi
helyeken. Valamennyi készitmény tartalmazhat kisebb
mennyiségben egyéb adalékanyagokat is a habzas csok-
kentésére, a tapadas csokkentésére, a korrézio ellen vagy
mikrobiologiai ndvekedésgatlokat. Elénydsen olyan
komponenseket hasznalunk, amelyek kérnyezetvédelmi
szempontbol az adott teriileten megfelelnek (az U.S.
Environmental Protection Agency jovahagyéasaval ren-
delkeznek).

Az ilyen készitmények eléallitasara szolgalo eljara-
sok jol ismertek. Oldatokat gy készitink, hogy a kom-
ponenseket egyszertien 8sszekeverjiik. Finom szilard ké-
szitményeket Gigy készitlink, hogy dsszekeverjik a kom-
ponenseket, majd altalaban megoroljiik a kapott keveré-
ket kalapacsos vagy fluidagyas malomban. Szuszpenziot
nedves Orléssel készitiink (1asd példaul a 3 060 084. sza-
mu amerikai egyesiilt allamokbeli szabadalmi leirast).
Granulatumokat és pelleteket gy készithetlink, hogy a
hatéanyagot elore elkészitett szemcsés hordozokra per-
metezzilk vagy mas agglomeracios technikat alkalma-
zunk (lasd J. E. Browning, ,,Agglomeration”, Chemical
Engineering, December 4, 1967, 147 oldal, valamint a
,Perry's Chemical Engineer's Handbook”, 4. kiadas,
McGraw-Hill, New York, 1963, 8-59. oldaltol).

A kovetkezOkben néhany készitmény eléallitasat mutat-
juk be példakkal. (a %-ok tomegszazalékot jelentenek)

A) példa
Emulgealhato koncentratum

7-Kl16r-4a-(4-klor-fenil)-4a,5-dihidro-N-
-[4-(trifluor-metil)-fenil]-indén[1,2-e]-

-[1,3,4)oxadiazin-2(3H)-karboxamid 20%
Olajban old6dé szulfonatok és

polietoxi-éterek keveréke 10%
izoforon 70%

A komponenseket §sszekeverjiik és enyhe melegités-
sel keverjiik az oldodas elésegitése érdekében. A csoma-
golasndl beépitiink egy finom sziirét, annak érdekében,
hogy kiils6 oldhatatlan anyag ne keriilhessen a termékbe.

B) példa
Nedvesithetd por

7-Klér-4a-(4-klor-fenil)-4a,5-dihidro-N-
-[4-(trifluor- -metil)-fenil])-indén[1,2-e]-

-[1,3,4]oxadiazin-2(3H)-karboxamid 30%
Natrium-alkil-naftil-szulfonat 2%
Natrium-ligninszulfonat 2%
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3%
63%

Szintetikus amorf szilicium-dioxid
Kaolinit

A hatdéanyagot keverékészilékben az inert anyagok-
kal, a kapott keveréket kalapacsos malomban megorél-
Juk, majd Gjra dsszekeverjiik és 0,26 mm méretii szitan
atpréseliink.

C) példa

Por
A B) példa szerinti nedvesithetd por 10%
pirofillit (por) 90%

A nedvesithetd port és a pirofillit higitészert gondo-
san osszekeverjiik, majd csomagoljuk. A termék por
alakban hasznélhatd.

D) példa
Granulatum

7-Klér-4a-(4-klor-fenil)-4a,5-dihidro-
N-[4-(trifluor-metil)-fenil}-indén{1,2-¢]-

-[1,3,4]oxadiazin-2(3H)-karboxamid 10%
Attapulgit szemcsék (kis illékonysagi
anyag, 0,71/0,30 mm; USS 25-50-es szita) 90%

A hatoanyagot illékony olddszerben, példaul aceton-
ban feloldjuk, majd kipos keverdben elémelegitett és
portalanitott attapulgit szemcsékre porlasztjuk. Az ace-
tont azutan melegitéssel eltavolitjuk. A granulatumot
lehdtjiik és csomagoljuk.

E) példa

Granulatum
B) példa szerinti nedvesithetd por 15%
gipsz 69%
kalium-szulfat 16%

Akomponenseket rotacids keverdkésziilékben 6ssze-
keverjiik, majd vizet permeteziink ra a granulalas teljes-
s¢ tételéhez. Amikor az anyag legnagyobb része eléri a
kivant 0,1-0,42 mm szemcseméretet (U.S.S. 18-40-es
szita) a granulatumot eltavolitjuk, majd megszaritjuk és
osztalyozzuk. A til nagy méretii anyagot 6sszetorjiik és
igy tovabbi kivant méretii terméket kapunk. A szemcse
4.5 tomeg% hatdéanyagot tartalmaz.

F) példa
Oldat

7-Kl1ér-4a-(4-klor-fenil)-4a,5-dihidro-N-
-[4-(trifluor-metil)-fenil]-indén[ 1,2-¢e]-
-[1,3,4]oxadiazin-2(3H)-karboxamid
N-metil-pirrolidon

25%
75%

A komponenseket §sszekeverjiik és igy kozvetlen kis
térfogatban torténd alkalmazasra megfelel6 oldatot ka-
punk.
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G) példa
Vizes szuszpenzid

7-K16r-4a-(4-klor-fenil)-4a,5-dihidro-N-
-[4-(trifluor-metil)-fenil]-indén[1,2-¢]-

[1,3,4]oxadiazin-2(3H)-karboxamid 25 %
poliakrilsav stiritoszer 0,3%
dodecil-fenol-polietilénglikol-éter 0,5%
dinatrium-foszfat 1,0%
mononatrium-foszfat 0,5%
poli(vinil-alkohol) 1,0%
viz 56,7%

A komponenseket Osszekeverjiik, majd egyiitt ma-
lomban megoréljiik, és igy olyan terméket kapunk,
amely lényegében 5 um szemcseméret alatti.

H) példa
Olajos szuszpenzio

7-Kloér-4a-(4-klér-fenil)-4a,5-dihidro-N-
-[4-(trifluor-metil)-fenil]-indén[1,2-e}-
[1,3,4]oxadiazin-2(3H)-karboxamid
polialkohol-karbonsav-észter és olajban
oldhato petréleum-szulfonatok keveréke 6,0%

xilol keverék olddszer 59,0%

A komponenseket dsszekeverjik és egyiitt megdrol-
juk érlémalomban, és igy 5 pum alatti szemcsemeéreti
terméket kapunk. A termék hasznalhatd kozvetleniil
vagy olajjal higitva vagy vizben emulgeélva.

35 %

1) példa
Szemcsés csalétek

7-Klér-4a-(4-klor-fenil)-4a,5-dihidro-
-N-[4-(trifluor-metil)-fenil]-indén[ 1,2-¢]-

[1,3,4]oxadiazin-2(3H)-karboxamid 3,0%
polietoxi-nonil-fenol és natrium-

-dodecil-benzol-szulfonat keverék 9,0%
daralt kukoricacsutka 88,0%

A hatdanyagot és a feliiletaktiv anyag keveréket meg-
feleld oldészerben, példaul acetonban feloldjuk és az
6rolt kukoricacsutkara permetezziik. A granulatumot
azutan megszaritjuk és csomagoljuk.

Az (1) altalanos képletii vegyiiletek egy vagy tsbb
egyéb inszekticid, fungicid, nematocid, baktericid,
akaricid vagy mas biolégiai hatéanyaggal kombinalha-
tok, ¢s igy tobbkomponensii peszticid készitmény allit-
hato eld. Az ilyen készitmények lehetnek szélesebb
spektrumuak vagy hatékonyabbak. Az olyan egyéb me-
zOgazdasagi véddanyagok koziil, amelyekkel a talal-
many szerinti vegyliletek kiszerelhetdk, példaként a ko-
vetkezoket emlitjik:

Inszekticidek:
3-hidroxi-N-metil-krotonamid-(dimetil-foszfat)-ész-
ter (monokrotofosz);
2,3-dihidro-2,2-dimetil-7-benzofuranil-N-metil-kar-
bamat (karbofuran);
[2-klor-1-(2,4,5-triklor-fenil)-vinil]-dimetil-foszfat
(tetraklérvinfosz);
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dietil-(dimetoxi-foszfinotoil-tio)-szukcinat

(malation);

0,0-dimetil-0-(p-nitro-fenil)-tiofoszfat
(metilparation);

N-metil-1-naftil-karbamat (karbaril);

S-metil-N-(metil-karbamoil-oxi)-tio-acetimidat
(metomil);

N'-4-klor-O-tolil)-N,N-dimetil-formamidin
(klérdimeform);

0,0-dietil-0-(2-izopropil-4-metil-6-pirimidil)-fosz-
fortioat (diazinon);

oktaklor-kamfén (toxafén);

0-etil-0-(p-nitro-fenil)-fenil-foszfonotioat (EPN);

(S)-a-ciano-m-fenoxi-benzil-(1R 3R)-3-(2,2-dib-
rém-vinil)-2,2-dimetil-ciklopropan-karboxilat  (delta-
metrin),

S-metil-N'N-dimetil-N-[(metil-karbamoil)-oxi]-1-tio-
oxamimidat (oxamil);

[o-ciano-3-fenoxi-benzil]-4-klér-o-( 1 -metil-etil)-
-benzol-acetat (fenvalerat);

[(3-fenoxi-fenil)-metil]-(+)-cisz, transz-3-(2,2-diklor-
-etanil)-2,2-dimetil-ciklopropankarboxilat (permetrin);

[a-ciano-3-fenoxi-benzil]-3-(2,2-dik16r-vinil)-2,2-
-dimetil-ciklopropankarboxilat (cipermetrin);

0-etil-S-(p-klor-fenil)-etil-foszfonoditioat (prefeno-
fosz);

0-etil-0-[4-(metil-tio)-fenil}-S-n-propil-foszforditio-
at (szulprofosz).

Tovabbi inszekticideket is felsorolunk a szokasosan
hasznalt révid neviikon: triflumuron, diflubenzuron,
metoprén, buprofezin, tiodikarb, acefat, azinfoszmetil,
klor-pirifosz, dimetoat, fonofosz, izofénfosz,
metidation, metamidifosz, monokrotofosz, foszmet,
foszfamidon, foszalon, pirimikarb, forat, terbufosz,
triklorfon, metoxiklor, bifentrin, bifenat, ciflutrin,
fenpropatrin, fluvalinat, flucitrinat, tralometrin,
metaldehid és rotenon.

Fungicid hatéanyagok:
metil-2-benzimidazol-karbamat (karbendazim);
tetrametil-tiurdm-diszulfid (tiuram);
n-dodecil-guanidin-acetat (dodin),
mangan-etilén-biszditiokarbamat (maneb);
1,4-diklér-2,5-dimetoxi-benzol (kloroneb);
metil-1-(butil-karbamoil)-2-benzimidazol-karbamat
(benomil);
1-[2-(2,4-diklor-fenil)-4-propil-1,3-dioxolan-2-il-
-metil]-1H-1,2 4-triazol (propikonazol);
2-ciano-N-(etil-karbamoil)-2-(metoxi-imino)-ace-
tamid (cimoxanil);
1-(4-klor-fenoxi)-3,3-dimetil-1-(1H-1,2,4-triazol-1
--il)-2-butanon (triadimefon);
N-(triklor-metil-tio)-tetrahidroftalimid (kaptan);
N-(triklér-metil-tio)-ftalimid (folpet);
1-[[[bisz(4-fluor-fenil)]-[metil]-szilil]-metil]-1H-1,
2,4-triazol

Nematicid hatéanyagok:
S-metil- 1-(dimetil-karbamoil)-N-(metil-karbamoil
-oxi)-tioformimidat;

15

20

25

30

35

40

45

50

55

60

80

S-metil-1-karbamoil-N-(metil-karbamoil-oxi)-tiofor-
mimidat;

N-izopropil-foszforamidsav-0-etil-0'-[4-(metil-tio)-
-m-tolil]-diészter (fenamifosz)

Baktericid hatéanyagok:
harombazisa réz-szulfat;
sztreptomicin-szulfat

Akaricid hatéanyagok:

2-szek-butil-4,6-dinitro-fenil-3-metil-krotonat
(binapakril);

6-metil-1,3-ditiolo[4,5-b]kinoxalin-2-on
(kinometionat);

4,4'-diklor-benzilsavetilészter (klor-benzilat);

1,1-bisz(p-klér-fenil)-2,2,2-trikl6r-etanol (dikofol);

bisz(pentaklor-2,4-ciklopentadién-1-il) (dienoklér);

triciklokezilon-hidroxid (cihexatin);

transz-5-(4-klor-fenil)-N-ciklohexil-4-metil-2-0x0--
triazolidin-3-karboxamid (hexitiazox)

N'N-[metil-imino)-dimetilidin]-di(2,4-xilidin)
(amitraz);

(2-[4-(terc-butil)-fenoxi]-ciklohexil)-(prop-2-inil)-
-szulfit (propargit);

bisz [trisz(2-metil-2-fenil-propil)-6n]-oxid (fenbuta-
tin-oxid).

Biologiai hatéanyagok:

Bacillus thuringiensis;

Avermectin B.

A kovetkezékben ismertetjilk a taldlmany szerinti
vegyiiletek felhasznalasi lehetdségeit,

Néhany taldlmany szerinti vegyiilet elényds metabo-
likus és/vagy talajban maradasi tulajdonsagokkal rendel-
kezik és széles spektrumdl levélen és talajban laké izelt-
labu ellenes hatassal rendelkezik. Ezek az izeltlabuak
kérositjak a ndvekvo és tarolt mezdgazdasagi terménye-
ket, a faiskolai terményeket, a tarolt élelmiszert és kiilon-
féle rostos termékeket, az dllatallomdnyt, a haztartast, és
karosak kozegészségligyl és allategészségligyi szem-
pontbél. Szakember szamara nyilvanval6, hogy nem va-
lamennyi vegyiilet rendelkezik egyforma hatassal vala-
mennyi kirtevével szemben. Igy példaul néhany olyan
vegyiilet, ahol Y jelentése alkilcsoport, szélesebb hatés-
spektrummal rendelkezik. A talalmany szerinti vegyiile-
tek hatékonyak gazdasagi szempontbol fontos mezégaz-
dasagi, erd6gazdasagi, iiveghazi és diszitd élelmiszer és
rostos termékeket, tarolt termékeket, haztartast és faisko-
14t karosito rovarkartevékkel szemben. A kartevok koziil
néhany példat a kovetkez6kben emlitiink.

Lepidoptera rendbe tartozé larvak, példaul délszaki
gyombagoly és egyéb Spodoptera spp., gyapottokbagoly
és egyéb Heliothis spp., kukoricamoly, firdlegyek és
egyeb fényloncak, kdposzta és szdja araszololepkék és
egyéb araszololepkék, almamoly, nyerges szolémoly és
egyéb sodrémolyok, nagy flibagoly, c-betils fiibagoly és
egyéb foldi hernydk, valamint egyéb bagolyhernyék,
képosztamoly, gyapotmoly;

Coleoptera rendbe tartozd, levéllel taplalkozé larvak
és felnotiek, példaul burgonybogér, mexikoéi babzsizsik,



1 HU213 635 B 2

foldibolhak, japan bogar és egyéb levélbogarak, gabo-
nazsuzsok, rizs-zsuzsok és egyéb ormanyos bogarak,
valamint talajlaké rovarok, példaul a Diabrotica spp.,
japan bogar, nyugati cserebogir és egyéb coleoptera
pajorok, valamint drotférgetk;

Hemiptera és Homoptera rendbe tartozo felndtiek és
larvak, példaul krizantémum poloskéak és egyéb mezei
poloskak (miridae), hatpettyes mezei kaboca és egyéb
mezei kabécak (cicadellidae), fulgoroidea, levélbolha-
félék, aleurodiade, aphidae, coccidae és diaspididae,
tingidae, pentatomidae, bodobacsok és egyéb lygaeidae,
cicadidae, cercopids, coreidae, ver6koltd poloskak és
pyrrhocoridae;

az acari rendbe tartozo felnéttek és larvak (atkak),
példaul vords takacsatka, kozonséges takdcsatka és
egyéb levéllel taplalkozo atkdk;

Orthoptera rendbe tartozo felndttek és éretlen rova-
rok, példaul saskafélék;

Diptera rendbe tartozé felnottek és éretlen rovarok,
példaul aknazolegyek, arvaszinyogok, muslicék (teph-
ritidae) és talajban €16 kétszamyuak;

Thysanoptera rendbe tartozo felnéttek és éretlen ro-
varok, példdul dohanytripsz és egyéb levéllel taplalkozo
tripszek.

A vegyiiletek hatékonyak gazdasagilag fontos allat-
tenyésztésben, haztartasban, kozegészségiigyben és al-
lategészségiigyben eléfordulé kértevé ellen, ezek kozil
a kovetkezd példakat emlitjiik:

Hymenoptera rendbe tartozoé rovarkartevok, példaul
16hangyék, méhszerliek, szitds darazsak és red6sszarnyl
darazsszertiek;

Diptera rendbe tartozé rovarkartevok, példaul hazi-
legyek, szuronyos legyek, tanyai legyek, kis szuronyos-
legyek, fémzold doglegyek és egyéb repiild kartevok,
bogolyok, szarvaskullancslégy és egyéb Brachycera,
szunyogfélék, cseszlik, térpeszinyogok, lepkeszinyo-
gok és egyéb Nematocera;

Orthoperarendbe tartozo rovarkartevok, példaul cso-
tanyok és tiicsokfélék;

Isoptera rendbe tartoz6 rovarkartevok, példaul sarga-
1ab1 termesz és egyéb termeszek;

Mallophaga és Anoplura rendbe tartozoé rovarkarte-
vok, példaul fejtetl, karcsu tytktetii és egyéb szivo- és
ragoparazita vérszivo tetvek, amelyek az embert és az
allatokat megtamadjak;

Siphonoptera rendbe tartozé rovarkartevok, pél-
daul macskabolha, kutyabolha és egyéb emberbol-
hak.

A kovetkezd rovarkartevok fajokkal végeztink kisér-
leteket: Spodoptera fluigiperda, Heliothis virescens,
Anthonomus grandis, Macrosteles fascifrons, Aphis
Fabae, Diabrotica undecunpunctata. Természetesen ta-
lalmanyunk nemcsak ezen rovarok elleni védelemre ter-
jed ki. A talalmany szerinti vegyiiletek ragcsaldirtoként
is hasznalhatok.

A talalméany szerinti vegyiiletekkel izeltlabhakat
irthatunk a mez6gazdasagi termények, 4llati és emberi
egészségvédelmére. A terméket Ggy alkalmazzuk,
hogy egy vagy tébb (I) altalanos képletdl taldlmany
szerinti vegyiletet hatékony mennyiségben adago-
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lunk a rovar kérnyezetére. Ez lehet a fertozott me-
z6gazdasagi és/vagy nem mezdgazdasagi hely, vagy
alkalmazhatjuk a terméket a védeni kivant helyre
vagy kozvetleniil az irtandé rovarra. A kiilonféle
izeltlabu rovarfajtdk viselkedésének és életterének
killonbozésége miatt szamos kiilonbozo alkalmazasi
eljarast hasznalunk. Elényosen ugy alkalmazzuk a
vegyiiletet, hogy egy késziilékkel permeteziink,
amely a vegyiiletet a rovar kérnyezetére, a levelek-
re, allatokra, személyre vagy targyra permetezi a
talajba vagy az allatra, a fert6zott vagy védeni ki-
vant novényi részre. Ugy is eljarhatunk, hogy a
mérgezd vegyiiletekbdl szemesés készitményt alkal-
mazunk a talajra vagy abba bedolgottuk azt. Egyéb
adagolasi modszert is hasznathatunk, példaul a koz-
vetlen vagy visszamaradé permetezést, levegdbe
permetezést, csalétket, filre erdsithetd eszkozt, kap-
szulat, porlaszt6 késziiléket, aeroszolt vagy egyebet.
A vegyiileteket bedolgozhatjuk csalétekbe, amelye-
ket az {zeltlabuak elfogyasztanak, vagy kiilonféle
eszkdzokbe, példaul csapdakba vagy hasonldkba,
amelyek esetén az {zeltlabliak a vegyiiletet elfo-
gyasztjdk vagy masképpen érintkeznek azzal.

A taldlmény szerinti vegyiiletek alkalmazhatok tiszta
formakban, leggyakrabban azonban az alkalmazasuk ké-
szitmény forméjaban torténik, amely készitmény tartal-
maz egy vagy tobb taldlméany szerinti vegyiiletet, meg-
felelé hordozéanyagokat, vivéanyagokat, feliiletaktiv
anyagokat és alkalmazhatjuk ezeket élelmiszerrel kom-
binalva a végsd felhasznalas fuggvényében. Az eldényds
alkalmazasi eljaras soran a vegyiiletekbdl vizes diszper-
zi6t vagy finomitott olajos oldatot permeteziink. Ha az
(I) altalanos képletli vegyiileteket spray olajokkal, spray
olaj koncentratumokkal vagy hatasfokozokkal, példaul
piperonil-butoxiddal kombinaljuk, ez gyakran ndveli a
hatékonysagukat.

Az (1) altaldnos képletil vegyiiletek adagolandé do-
zisa kiilonféle tényezoktdl figg, példdul az irtandd
iteltlabu fajtajabol, a rovar életciklusatol, az életstadi-
umatdl, méretétdl, helyzetétol, az évszaktdl, a gazda-
novénytdl vagy allattol, a taplalkozasi viselkedésétol,
a parzasi viselkedésétdl, a kornyezet nedvességtartal-
matol, a hdmérséklettdl és hasonloktol. Altalaban a
hatéanyagbdl 0,01-2 kg-ot alkalmazunk hektaron-
ként, ez elegendd ahhoz, hogy nagyjabol hatékonyan
irtsuk a rovarokat a mezégazdasagi kdrnyezetben nor-
mal koriilmények kdzott, de néha 0,001 kg/ha elegen-
d6 vagy eléfordulhat, hogy hektaronként 8 kg sziiksé-
ges. Nem mezdgazdasdgi felhasznalasi teriileteken a
hatékony dézis altalaban 1,0-50 mg/m?, de eléfordul-
hat, hogy mintegy 0,1 mg/m> elegendd vagy
150 mg/m? kivéanatos.

A kovetkezé A)-3) tiblazatban felsorolunk néhany
talalmany szerinti vegylletet és fizikai dllandojat. Azu-
tan bemutatjuk a vegyiiletekkel végzett vizsgalatok ered-
ményét.
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A) tablazat Vegyii-
letszam R!  R? R? O0.p.(°C)
R R3
\@QQ 1.  Br Cl Me 88-90
) 5 11. OCF; (I n-Pr olaj*
NN 12. Br Cl n-Pr olaj*
)\ 13. c n-Pr olaj*
o NH—©—R1 14, OCF; CF;  COMe  olaj*
15. Cl CF; CO,Me 176-181
10 16. CF; F CO;Me 216-218
Vegyii- 17. Br F CO,Me 186188
letszam R R? R 0.p.(°C) 18. Cl F CO,Me 179-180
19. OCF; F CO,Me 174-176
20. Br F Ph 180-182
L. CF;, C 4-Cl-Ph 213-214 15 21 OCF; F Ph 154-156
2. OCF; Cl1 CO,Me 126,5-128 51. CFy, F 4-F-Ph 182-190
3. CF3 (I CO,Me 153-155 52. OCF, F Et 44-48
4. Br Cl COMe 168-170 53. CF; F Et 58-60
S. Cl Cl CO,Me 159-162 54. OCF; F Me 60-61
6. OCF; F 4-F-Ph 158-160 20 5s. CF; F Me 61-62
7. Cl F 4-F-Ph 189190 63. OCF; Cl CO,Et 122-124
8. Br F 4-F-Ph 208-209 64. CF; CF, CO;Me 154-156
9. OCF; (1 Me hab* 81. Cl F Me hab*
B) tablazat
C 3, .
A0S
Vegyiilet
szam R! R? R’ R, Y O.p.(°C)
22. OCF; Cl COsMe H Me 130-131
23. OCF; Cl COsMe Me H 162-166
24, OCF; Cl CO;Me H CO,Me hab*
25. OCF; Cl COsMe H COMe hab*
26. Br F 4-F-Ph H Me 161-163
27. Br F 4-F-Ph H CO,Me 187-189
28. Br F 4-F-Ph H COMe 91-93
29. Br F 4-F-Ph Me H 198 (bomlik)
30. Br F 4-F-Ph Et H 219-221
31. OCF; Cl CO,Me Et H 151-152
32. CF; F CO,Me Me H 168-171
33. OCF; F CO,Me Me H 155-157
34. OCF; F 4-F-Ph Et H 150-152
35. OCF; F 4-F-Ph Me H 149-151
36. Br Cl CO,Me H Me 114-116
37. CF; Cl CO;Me H Me 133-135
38. CF; F CO;Me Et H 168-170
39. CF; Cl CO,Me H COMe gumi*
40. Br Cl CO,Me H CO;Me olaj*
41. OCF; F CO,Me H Me 143-145
42, CF; F CO,Me H Me 198-200
43, OCF; Cl CO,Et H Et olaj*
44, OCF; Cl CO,Me H Et 120,5-122
45. CF, Cl CO,Et H Et olaj*
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Vegyiilet-
szam R! R? R Ry Y 0.p.(°C)
46. CF; Cl CO,Me H Et olaj*
47. OCF; Cl CO,Me H CO,Et olaj*
48, Br F 4-F-Ph H CO,Et olaj*
49, Br F 4-F-Ph H Et 177-178
50. Br F 4-F-Ph H COMe olaj*
65. OCF; Cl CO,Et H Me olaj*
66. OCF; F 4-F-Ph H CO,Et 170-173
67. OCF; F 4-F-Ph H Et 164-166
68. Br F 4-F-Ph H CH,Sme 158-160
C) tablazat E) tablazat
rZ X n’/u
N
R3 ;-H
9 15 LN /k
Hu O
20 =
Vegyiilet- Vegyii-
szém R R R 0.p.(°C) letszam R! R R 0.p.(°C)
25
56. OCF; F 4-F-Ph 180184 82. OCF; (I CO,CH; 135-140 (d)
57. OCF; Cl 4-F-Ph 129-133
69. OCF; F Me 125-127 F) tabldzat
30 3
D) tablazat , Va
rR* T / °>§
r2 -y
& 35 H\N °
3
\
N—N Rl
el [
o7
Y 40 Vegyii-
letszam R/ R? R’ E  Op.(°C
Vegyiilet
szém R’ R? R Y Op(°C 83. H H Ph H olaj*
8. OCF; Cl  Me H 115-117 45 G) tabldzat
59. CF; CI  Me H 162-163 i
6. CF; Cl  Et H  132-133 Pt
61. CF; F Et H 123-124 m
62. OCF; F Et H 100-101 [ N)
70. OCF; Cl  COMe H  160-161 50 ™
71, CF; ClI  COMe H  199-200 o
72. Br Cl  CO,Me H 230 (bomlik)
73, Cl Cl COMe H 221-223
74. OCF; F CO.Me H 163-164 '
75. CF; F CO.Me H  199-200 55
76.  Br F CO-Me H  205-207 Vegyii-
77.  Cl F CO.Me H  194-196 letszém R!' R? R R 0.p.(°C)
78. OCF; CI  COMe H 147-148
79. CF; Cl COMe H 148-149 84. OCF; F Ph H 102-105
80.  Br Cl COMe H 178-179 60 85. OCF; ClI  H CHPh 76-79
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A *-gal jelolt vegyiletek NMR spektrumét a K)

tablazatban tiintetjiik fel.

K) tablazat

50

Vegyii-

let /H NMR (200 MHz, CDCl;)

55

9. & 1.51 (s, 3H), 3.14 (abg, 2H), 5.20 (d, 1H),

5.73 (d, 1H), 7.18 (d, 2H), 7.35 (d, 2H),
7.51-7.61 (m, 3H), 8.40 (s, 1H)

11, & 0.92(t, 3H), 1.22-1.62 (m, 3H), 1.8-2.0

60

84

'H NMR (200 MHz, CDCl3)

1 HU213635B
H) tablazat Vegyii
- let
r2 R3 !331
N 5
\ )
NN 12.
O
&
10
Vegyiilet- 13.
szam R R? R’ R Y 0p.(°C)
86. OCF; Cl CO-Me H CH; 158-160
87. OCF; Cl CO.Me COCH;H 224-228 19 14
88. OCF; OCH,CF; CO,Me H H 175-177
1) tabldzat 24.
20
2 3
Q
(o
N—N
SO
! 25
40.
Vegyii-
letszam R'  R? R’ O.p.(°C)
30 43.
89. Br Cl CO;Me 183-186
J) tablazat
45,
R 35
Rr3
| j/u 46.
N R!
o
47.
Vegyii-
letszam R' R’ R’ 0.p.(°C) 45
48.
90. OCF; CL Me 92-96

50.

65.

81.

&3.

(m, 1H), 3.13 (abg, 2H), 5.19 (d, 1H), 5.56
(d, 1H), 7.18 (d, 2H), 7.33 (d, 2H), 7.51-7.62
(m, 3H), 8.39 (s, 1H).

8 0.92 (t, 3H), 1.3-1.6 (m, 3H), 1.8-2.0 (m, 1H),
3.12 (abg, 2H), 5.19 (d, 1H), 5.55 (d, 1H),
7.31(apparent d, 2H), 7.43 (apparent s, 4H),
7.57 (d, 1H), 8.36 (s, 1H).

& 0.92 (t, 3H), 1.2-1.6 (m, 3H), 1.8-2.0 (m, 1H),
3.15 (abg, 2H), 5.18 (d, 1H), 5.55 (d, 1H),
7.24—7.38 (m, 4H), 7.50 (d, 2H), 7.57 (d, 1H),
8.36 (s, 1H)

3 3.43 (abg, 2H), 3.74 (s, 3H), 5.07 (d, 1H),
5.97 (d, 1H), 7.21 (d, 2H), 7.5-7.7 (m, 4H),
7.81 (d, 1H), 8.38 (br s, 1H).

§ 3.25(d, 1H), 3.51 (d, 1H), 3.72 (s, 3H), 3.73
(s, 3H), 5.22 (d, 1H), 5.72 (d, 1H), 7.20-7.42
(m, 6H), 7.53 (d, 1H).

& 2.23(s, 3H), 3.21 (d, 1H), 3.47 (d, 1H), 3.66
(s, 3H), 5.22 (d, 1H), 5.65 (d, 1H), 7.18-7.45
(m, 7H).

& 2.27 (s, 3H), 3.20 (d, 1H), 3.44 (d, 1H), 3.65
(s, 3H), 5.24 (d, 1H), 5.66 (d, 1H), 7.23-7.45
(m, 5H), 7.64 (d, 2H).

& 3.39 (abq, 2H), 3.71 (s, 3H), 3.72 (s, 3H),
5.21 (d, 1H), 5.69 (d, 1H), 7.18-7.38 (m, 4H),
7.43-7.57 (m, 3H).

8 1.05-1.20 (m, 5H), 3.23 (abq, 2H), 3.65-3.95
(m, 2H), 4.02-4.2 (m, 2H), 5.17 (d, 1H), 5.44
(d, 1H), 6.93 (d, 1H), 7.14 (apparent s, SH),
7.19 (apparent s, 1H).

§ 1.08-1.30 (m, 5H), 3.10 (d, 1H), 3.37 (d, 1H),
3.70-3.95 (m, 2H), 4.0-4.2 (m, 2H), 5.17
(d, 1H), 5,47 (d, 1H), 6.72 (d, 1H), 7.19
(distorted t, 4H), 7.54 (d, 2H).

8 1.22 (t, 3H), 3,09 (d, 1H), 3.38 (d, 1H), 3.67
(s, 3H), 3.72-3.98 (m, 2H), 5.20 (d, 1H), 5.42
(d, 1H), 6.75 (d, 1H), 7.19 (distorted t, 4H),
7.54 (d, 2H).

& 1.16 (t, 3H), 3.38 (abg, 2H), 3.72 (s, 3H),
4.05-4.25 (m, 2H), 5.20 (d, 1H), 5.76 (d, 1H),
7.10-7.26 (m, 2H), 7.36 (distorted t, 4H),
7.54 (d, 1H).

8 1.22 (t, 3H), 3.47 (abq, 2H), 4.23 (g, 2H),
4.60 (d, 1H), 5.61 (d, 1H), 6.92-7.10 (m, 4H),
7.12-7.25 (m, 4H), 7.49 (distorted d, 2H),
7.63 (dd, 1H).

8 2.19 (s, 3H), 3.34 (abq, 2H), 3.66 (s, 3H),
5.22(d, 1H), 5,64 (d, 1H), 7.18-7.37 (m, 4H),
7.42-7.51 (m, 3H).

8 1.15 (1, 3H), 3.13 (d, 1H), 3.35 (d, 1H),

3.38 (s, 3H), 4.02-4.2 (m, 2H), 5.19 (d, 1H),
5.44 (d, 1H), 6.83 (d, 1H), 7.15
(apparent s, SH), 7.19 (br s, 1H).

& 1.51 (s, 3H), 3.17 (abq, 2H), 5.20 (d, 1H),
5.72 (d, 1H), 7.02-7.17 (m, 2H), 7.43 (s, 4H),
7.62 (dd, 1H), 8.38 (br s, 1H).

3 6.50 (s, 1H), 7.4-7.8 (m, 14H), 10.6 (bs, 1H).
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A) vizsgalat

Spodoptera frugiperda

Vizsgalati egységeket készitink 230 ml-es mii-
anyag edényekbdl, amelyek mintegy 0,5 cm vastag
blzacsira taplalékréteget tartalmaznak. Minden
edénybe 10 db harmadik larvaallapoti Spodoptera
SJrugiperda-t helyeziink. Az edényeket bepermetezziik
a viszgalando vegyiilet oldatdval. Oldészerként ace-
ton és desztillalt viz 75:25 térfogataranyd elegyét
hasznaljuk. Harom edénybdl allo csoportnak azonos
oldatot permeteziink. A permetezést Ggy végezzilk,
hogy az edényeket szallitdszalagra helyezziik kdzvet-
leniil egy lapos, hidraulikus favékaval ellatott fivo-
készilék ala. Ez végzi a permetezést mintegy 0,55
kg/ha dézisnak megfelelé folyadékkal, 207 kPa nyo-
mason. Az edényeket azutan lefedjiik, majd 27 °C-on
50% relativ nedvességtartalomnal 72 6ran keresztiil
allni hagyjuk, majd elvégezziik az ériékelést. A vizs-
galt vegyuletek koziil a kdvetkezoknél talaltunk 80%
vagy annal nagyobb mortalitast: 1.,2.,3.,4.,5.,6.,7.,
8.,9.,10,11.,12,13.,,15,19.,20,21.,22.,23,,24,,
25.,26., 27, 28, 29.,31., 34, 35, 36., 37., 39., 40.,
43.,44.,45.,46.,47.,48.,49., 51.,52.,53., 54., 55,
56., 58., 61., 62.,63., 65, 70., 74.,78., 79., 80., 84.,
86., 88.

B) vizsgalat

Heliothis virescens

Az elsd vizsgalatnal ismertetett eljarast alkalmazzuk,
harmadik larvaallapoti Heliothis virescens ellen, azzal
az eltéréssel, hogy a mortalitast 48 ora elteltével értékel-
tiik. A vizsgalt vegytiletek koziil a kovetkezoknél talal-
tunk 80 % vagy annal nagyobb mortalitést: 2., 3., 4., 6.,
7.,8.,9,10,11.,12,,15.,16.,17.,18.,19,, 20, 21., 22,
23.,24.,25,26.,27.,28.,29.,32.,33,,34,,35.,36.,37,
39.,40.,41.,42.,43.,44.,45.,46.,47.,48.,49.,51., 52,
53.,54.,55,56.,61.,62.,63.,65.,70.,71.,74.,79., 84,
86., 87., 88.

C) vizsgalat

Diabrotica undecimpunctata howardi

230 ml-es mianyag edénybdl, amelyek egy csiraz-
tatott kukoricamagot tartalmaznak, viszgalati egysé-
geket készitiink. Harom ilyen egységbdl 4ll6 csopor-
tokat az A) vizsgélatnal ismertetett modon permete-
zlink a vizsgilandd vegyiiletek oldataval. Miutan a
permetlé megszaradt, 5 db harmadik larvaallapotd
Diabrotica undecimpunctata howardi-t helyeziink
minden edénybe. Az edényekbe nedvesitett fogazott
kanécot helyeziink, hogy megakadalyozzuk az edé-
nyek kiszdradasat, majd lefedjiik azokat. Az edénye-
ket 27 °C-on 50% relativ nedvességtartalmi helyiség-
ben 48 o6ran keresztiil taroljuk, majd elvégezziik a
mortalitdsra vonatkozé értékelést. A vizsgalt vegyii-
letek koziil a kovetkezoknél tapasztaltunk 80% vagy
annal nagyobb mortalitast: 1.,2.,3.,6.,7.,8.,9., 10,
11.,12.,15,16.,17.,18.,19,20.,21.,22.,23., 25, 26.,
27.,28.,32.,35.,36.,37.,39.,41.,42.,43.,44.,46.,47
48.,49.,51,,52.,53.,54.,55.,56.,59.,61.,62.,63.,65.,
70.,71.,74.,75.,76.,77.,78.,79., 80., 84, 86., 87.
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D) vizsgdlat

Mascrosteles fascifrons

350 ml-es edényekbol készitjiik el a vizsgalati egysé-
geket, az egyes edények zab (dvena sativa) palantakat
tartalmaznak 2,54 cm vastag steril talajban. Az egysége-
ket az A) vizsgalatnal ismertetett médon bepermetezziik
az alabb felsorolt vegyiiletek oldataval. Miutan a zabpa-
lantak megszaradtak, minden fedett edénybe 15 db fel-
nott Mascrosteles fascifrons-t szivattunk be. Az edénye-
ket 27 °C-on 50% relativ nedvességtartalmi helyiségben
48 éréan keresztiil taroltuk, majd meghataroztuk a morta-
litdst. A vizsgalt vegyiiletek koziil a kdvetkez6knél ta-
pasztaltunk 80 % vagy anndl nagyobb mortalitast: 2., 3.,
4,5.,6,7,8,9,10,11.,12.,13.,15.,16.,17.,18., 19,
21.,22.,24.,25,26.,27.,28.,35,,36.,37.,39.,40., 41,
43.,44.,45.,46.,47.,48.,49.,51.,52.,53., 54.,55., 56.,
63.,65.,70.,71.,74.,76.,77.,78.,79., 84.

E) vizsgalat

Anthonomus grandis grandis

5 db felndtt Anthonomus grandis grandis-t helyeziink
260 ml-es edényekbe. Az A) vizsgalatnal ismertetett mod-
szert alkalmazzuk, egy oldattal harom edényt kezelve. 48
oraelteltével végezziik el amortalitas értékelését. A vizsgalt
vegyiiletek koziil a kovetkezoknél tapasztaltunk 80%-os
vagy annal nagyobb mortalitast: 1.,2.,3.,4.,5.,6.,7.,8.,9.,
10,11,12,13,15,16,18.,19,20,21.,22.,23.,24.,25,,
26.,27.,28.,32,33.,35.,37.,39.,41.,42.,43.,44. 45, 46.,
47.,48.,49.,51,52.,53.,54.,55.,56.,61.,62.,63.,65.,70.,
71.,74.,75.,76.,77.,78.,79., 80., 84.

SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljaras (I) altalanos képletii karboxanilid-szarma-
zékok el6allitasara, ahol
Q jelentése (Q-1) altalanos képletii csoport,
A jelentése hidrogénatom,
E jelentése hidrogénatom vagy
A é&s E egyiittesen —CHy—, ~CH,CHy—, ~N(R7)CH,-csoport;
G jelentése (G-9) altalanos képletii csoport.
X jelentése oxigénatom,
Y jelentése hidrogénatom; 1-6 szénatomos alkilcso-
port; 2-6 szénatomos alkil-karbonil-csoport; 2-6
szénatomos alkoxi-karbonil-csoport; (1-3 szénato-
mos alkil)-tio-(1-4 szénatomos alkil)-csoport;
jelentése hidrogénatom;
Z jelentése szénatom;
Z' jelentése oxigénatom vagy NR3! altalinos képletii

csoport;

R! jelentése hidrogénatom, halogénatom, halogén-
-(1-4 szénatomos alkil)- vagy halogén-(1-4 szén-
atomos alkoxi)-csoport,
Jelentése hidrogénatom, halogénatom, halogén-(1-4
szénatomos alkil)- vagy halogén-(1-4 szénatomos
alkoxi)-csoport,
jelentése hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, 2—6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy adott esetben ha-
logénatommal szubsztitualt fenilcsoport,
jelentése hidrogénatom vagy 1-4 szénatomos
alkilcsoport,

R2

R3

R4



1 HU 213635 B 2

R’ jelentése hidrogénatom vagy
R4 és R? egyiitt ketocsoportot alkot,
R’ jelentése hidrogénatom vagy benzilcsoport,
R3! jelentése hidrogénatom vagy 2—4 szénatomos alkil-
-karbonil-csoport,

m értéke 1, és
n értéke 1,

azzal jellemezve, hogy

a) egy (V) altaléanos képletii vegyiiletet, ahol a szub-
sztituensek jelentése a targyi kor szerinti, egy (V1) alta-
lanos képletii vegyiilettel reagaltatunk, ahol a szubszti-
tuensek jelentése a targyi kor szerinti, vagy

b) egy (VIT) altalanos képletii vegyiiletet, ahol a szub-
sztituensek jelentése a targyi kor szerinti, egy (VIII)
altalanos képletii vegyiilettel — ahol a szubsztituensek
jelentése a targyi kor szerinti —, reagaltatunk sav jelen-
1étében, vagy

¢) Y helyén hidrogénatomtol eltéré csoportot tartal-
mazé (I) altalanos képletii vegyiiletek elallitisara egy
Y helyén hidrogénatomot tartalmazé barmely fenti elja-
rassal elallitott (I) altalinos képletli vegyiiletet megfe-
leld alkilezd vagy acilez reagenssel reagaltatunk, és

kivant esetben egy barmely fenti eljardssal eléallitott
vegyiiletbol sot képziink.

(Elsébbsége: 1991.12.17))

2. Eljaras (1) altalanos képletii karboxanilid-szarma-
zékok eldallitasara, ahol
Q jelentése (Q-1) altalanos képletii csoport,
A jelentése hidrogénatom,
E jelentése hidrogénatom vagy
A és E egyiittesen —CH,—, ~CH,CH,—, -N(R7)CH,-cso-
port;
G jelentése (G—9) altalanos képletii csoport.
X jelentése oxigénatom,
Y jelentése hidrogénatom; 1-6 szénatomos alkilcso-
port; 2-6 szénatomos alkil-karbonil-csoport; 2-6
szénatomos alkoxi-karbonil-csoport;
jelentése hidrogénatom;
Z jelentése szénatom,
jelentése oxigénatom vagy> NR®! 4ltalanos képletii
csoport;
jelentése hidrogénatom, halogénatom, halogén-
(14 szénatomos alkil)- vagy halogén-(1-4 szénato-
mos alkoxi-csoport,
jelentése hidrogénatom, halogénatom, halogén-
(1-4 szénatomos alkil)- vagy halogén-(1-4 szénato-
mos alkoxi)-csoport,
jelentése hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy adott esetben ha-
logénatommal szubsztitualt fenilcsoport,
jelentése hidrogénatom vagy 1—4 szénatomos alkil-
csoport,
R® jelentése hidrogénatom vagy
R* és R egyiitt ketocsoportot alkot,
R7 jelentése hidrogénatom vagy benzilcsoport,
R3! jelentése hidrogénatom vagy 2—4 szénatomos alkil-

karbonil-csoport,

m értéke 1, és
n értéke 1,

azzal jellemezve, hogy
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R4
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a) egy (V) altalanos képletii vegyiilet, ahol a szub-
sztituensek jelentése a targyi kér szerinti, egy (V1) alta-
lanos képletii vegyiilettel reagéltatunk, ahol a szubszti-
tuensek jelentése a targyi kor szerinti, vagy

b) egy (VII) altaldnos képleti vegyiiletet, ahol a szub-
sztituensek jelentése a targyi kor szerinti, egy (VIII)
altalanos képletii vegyiilettel — ahol a szubsztituensek
jelentése a targyi kor szerinti —, reagéltatunk sav jelen-
létében, vagy

¢) Y helyén hidrogénatomtél eltérd csoportot tartal-
maz6 (I) altalanos képletii vegyiiletek eldallitasara egy
Y helyén hidrogénatomot tartalmazé barmely fenti elja-
rassal eléallitott (I) altaldnos képletii vegyiiletet megfe-
lelé alkilezd vagy acilezd reagenssel reagéltatunk, €s

kivant esetben egy barmely fenti eljérassal eldallitott
vegyiiletb6l sot képziink.

(Els6bbsége: 1990. 12. 21.)

3. fzeltlabtak elleni készitmény, azzal jellemezve,
hogy 1-95 tomeg% (1) altalanos képletii vegyiiletet, ahol
Q jelentése (Q-1) altalanos képletii csoport,

A jelentése hidrogénatom,

E jelentése hidrogénatom vagy

A és E egyiittesen —-CH,—, ~-CH,CH,—, -N(R")CH,-cso-

port;

G jelentése (G-9) altalanos képletii csoport.

X jelentése oxigénatom,

Y jelentése hidrogénatom; 1-6 szénatomos alkilcso-

port; 2-6 szénatomos alkil-karbonil-csoport; 2-6

szénatomos alkoxi-karbonil-csoport; (1-3 szén-

atomos alkil)-tio-(1-4 szénatomos alkil)-csoport;

jelentése hidrogénatom;

Z jelentése szénatom;

jelentése oxigénatom vagy >NR?! altalanos képletii

csoport;

jelentése hidrogénatom, halogénatom, halogén-(1-—4

szénatomos alkil)- vagy halogén-(1-4 szénatomos

alkoxi)-csoport,

jelentése hidrogénatom, halogénatom, halogén-(1-4

szénatomos alkil)- vagy halogén-(1—4 szénatomos

alkoxi)-csoport,

jelentése hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6

szénatomos alkoxi-karbonil- vagy adott esetben ha-

logénatommal szubsztitudlt fenilcsoport,

jelentése hidrogénatom vagy 1-4 szénatomos alkil-

csoport,

R> jelentése hidrogénatom vagy

R* és R? egyiitt ketocsoportot atkot,

R’ jelentése hidrogénatom vagy benzilcsoport,

R3! jelentése hidrogénatom vagy 24 szénatomos alkil-
-karbonil-csoport,

m értéke 1, és

n értéke 1,

vagy annak mezbgazdasagilag elfogadhat6 sdjat és
megfeleld vivo- és segédanyagokat tartalmaz.

(Els6bbsége: 1991. 12. 17.)

4. Izeltlabuak elleni készitmény, azzal jellemezve,
hogy 1-95 tomeg% (I) altalanos képletii vegyiiletet, ahol
Q jelentése (Q-1) altalanos képletii csoport,

A jelentése hidrogénatom,
E jelentése hidrogénatom vagy

RZ

R3

R4
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A és E egyiittesen -CH,—, ~CH,CH,—, ~N(R")CH;-cso-
port;
G jelentése (G-9) altaldnos képletil csoport.
X jelentése oxigénatom,
Y jelentése hidrogénatom; 1-6 szénatomos alkilcso-
port; 2-6 szénatomos alkil-karbonil-csoport; 2-6
szénatomos alkoxi-karbonil-csoport;
jelentése hidrogénatom;
Z jelentése szénatom,
Z! jelentése oxigénatom vagy >NR?! altalinos képletil
csoport;
R! jelentése hidrogénatom, halogénatom, halogén-
(1-4 szénatomos alkil)- vagy halogén-(1-4 szénato-
mos alkoxi)-csoport,
jelentése hidrogénatom, halogénatom, halogén-
(1—4 szénatomos alkil)- vagy halogén-(1-4 szénato-
mos alkoxi)-csoport,
jelentése hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkil-, 2-6
szénatomos alkoxi-karbonil- vagy adott esetben ha-
logénatommal szubsztitult fenilcsoport,
jelentése hidrogénatom vagy 1-4 szénatomos alkil-
csoport,
RS jelentése hidrogénatom vagy
R4 és R® egyiitt ketocsoportot alkot,
R’ jelentése hidrogénatom vagy benzilcsoport,
R3! jelentése hidrogénatom vagy 2—4 szénatomos alkil-
karbonil-csoport,
m értéke 1, és
n énékel,
vagy annak mezdgazdasagilag elfogadhatd sojat és
megfeleld vivé- és segédanyagokat tartalmaz.
(Els6bbsége: 1990. 12. 21.)
5. A 4.igénypont szerinti készitmény, azzal jellemez-
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ve, hogy olyan (1) altalanos képletii vegyiiletet vagy sot

tartalmaz, ahol

A és E egyiitt -CH,— vagy ~CH,CH?- csoportot alkot,

Y jelentése hidrogénatom; 1-6 szénatomos alkilcso-
port; 2—6 szénatomos alkil-karbonil-csoport; 2-6
szénatomos alkoxi-karbonil-csoport;

Z' jelentése oxigénatom

R! jelentése halogén-(1-4 szénatomos alkil)-csoport

vagy halogén-(1-4 szénatomos alkoxi)-csoport,

jelentése halogénatom, halogén-(1—4 szénatomos al-

kil)-csoport vagy halogén-(1-4 szénatomos alkoxi)-

csoport,

jelentése 2—6 szénatomos alkoxi-karbonil-csoport,

jelentése hidrogénatom vagy 1-4 szénatomos alkil-

csoport €s

R® jelentése hidrogénatom.

(Elsébbsége: 1990. 12.21.)

6. Az 5. igénypont szerinti készitmény, azzal jelle-
mezve, hogy (I) altalanos képletii vegyiiletként metil-{7-
-k16r-2,5-dihidro-2-[[(metoxi-karbonil)-[4-trifluor-met-
oxi)-fenil]-amino}-karbonil]-indeno[1,2-€][1,3 4Joxa-
diazin-4a(3H)]-karboxilatot vagy annak mezdgazdasa-
gilag alkalmazhaté sojat tartalmazza.

(Elsdbbsége: 1990. 12. 21.)

7. Eljaras izeltlabtak irtasara, azzal jellemezve, hogy az
izeltldbhakat vagy kémyezetiiket 0,001-8 kg/ha hatdanyag
dozisban egy 3. igénypont szerinti készitménnyel kezeljiik.

(Els6bbsége: 1991. 12.17.)

8. Eljaras izeltlablak irtaséara, azzal jellemezve, hogy
az izeltlabiakat vagy kdrnyezetiiket 0,001-8 kg/ha hato-
anyag dozisban egy 4., 5. vagy 6. igénypont szerinti
készitménnyel kezeljiik.

(Els6bbsége: 1990. 12. 21.)
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