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A sulfamoyltriazole derivative represented by general formula (I) and a bactericide containing the same as the active ingre-
dient, wherein Rl and R2 may be the same or different from each other and each represents lower alkyl, or alternatively R!
and R2 may be combined together to represent C3-Cg4 alkylene which may be substituted by lower alkyl; A represents substi-
tuted aryl; and 1 represents an integer of 0 to 1. The bactericide has prophylactic and therapeutic effects against various dis-
ease damages even in an extremely low dose without inflicting any chemical injury to agrohorticultural crops.
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No. R} R X,

428 Me Me 3—Me—4—Cl
429 Et Et 3—Me—4—Cl
430 Me Me 2—Me—4—F
431 Et Et 2—Me—4~F
432 | Ne Mer 2,4=F,

433 Et Etr 2,4—F,

434 Ne , Me 2,6—F,

435 Et Et 2,6—Fy

436 Ne Me 2,3—Cly

437 Et Et 2,3-Cly

438 Me Me 2,4—Cly

439 Et Et 2,4—Cly

440 Me Ne 2,5—Cly

441 Et Et 2,5—Cly

442 Me Me 2,6—Cly

443 Et Et 2,6—Cly

444 Me Me 2—Cl—4-F
445 Et Et 2—Cl—4—F
446 Me Me 2—Cl—6-—F
447 Et Et 2—Cl—6-—F
448 Me Me 4—Cl-2—F
449 Et Et 4—Cl—-2-F
450 Me Me 2—0Me—4—Ne
451 Et Et 2—0Me—4—Ne
452 Ne Me 2,6—(0Me)o
453 Et Et 2,6—(OMe),
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No. rl R® X,

454 Me Me 2—F—6—0Me

455 Et Et 2—F—6—0Me

456 Ne Me 3—Cl—5—0Me

457 Et Bt 3—Cl —5—0Me

458 Ne Ne 2—OMe —4—CH=CHCH,
459 Et Et 2—0He—4—CH=CHCH,
460 Ne Ne 2—0Ne—4—CH,CH=CH,
461 Et Et 2—0Me—4—CH,CH=CH,
462 Ne Ne 3,5—(CFg)q

463 Et Et 3,5—(CFg),

464 Ne He 2—CI—4—(F,

465 Et Et 2—Cl—4—CF,

466 Ne Ne 2—Cl1—5—CFq

467 Et Et 2—C1—5—CFg

468 Ne Ne 2—Ne—6—C00Ne

469 Et Et 2 —Me —6—CO0Me

470 Me Me 2—0Me—6—CO00Me

47 Et Et 2 —OMe —6 —COOMe

472 Ne He 2—Cl —6—C00Me

473, Et Et 2—C1—6—C00Me

474 Me Me 2—N0y—3—He

475 Et Et 2—N0, —3—He

476 Ne He 2—CN—4—F

477 Et Et 2—CN—4—F

478 Me Ne 2—CN—4—Cl

479 Et Et 2—CN—4—Cl




WO 94/01419 PCT/JP93/00939

ANT7 7EANBYTY —VEBGERI TN ZEYRAS & T 5 REH]

Bt 7 B
FRBPL. XBWAREROFRLAN T 7 EANV YT -V FBERTFINE
Eﬁ&ﬁk?é&ﬁﬂkﬁ;é%@amgo

BEK |
KRIBO63-25526 985 HKIE. REBEDANTITEANNYTY —
NVEEED . HEFEFDEGRNELTHAWI 32 EHFEHRIATNWS,
LpL%ho, ThoAADLEROREEREZLTLIERITNELOLE
BWVEEWN,

=%

REPDET |

FRAELEZ. BROBRAL 7 7ZA N NI TV =L RALEHIIOWT . &
HEEPE<EEMNERTREAREAZRAR TR, HEMREOEE. +V
TYV=NVEBDINDREBEEFLEHIRENDT Y =N ANFINEZLRT Y-
ﬁ%yzwﬁzwgcﬁﬁéhan LANT 7 RAN MY T = VHEEIEHH
ThHD . BEEEMCEEIRE T IR BAORECH LTIEDTREET
FTHHRRVEENREZRETIZLZRAWELEARHATER L2,

(RHCEE)
BSLUTHRREHRIZINE, —BRAX (1)

=0

1
\ ,/R
A+0}S \\Rz (n
0 N



WO 94/01419 PCT/JP93/00939

Y

[&#. R' BXUR? BA—ELBREL>TERTNVINVEZRTE,
R' BEUR? #—#ict>T, BERTAXINVETERINTL IVWRERR3~
6NTINFLVVEERL LIZ0ZRB1INBRERL. Ald,

3 pi
RS R . N
, EFM T Xp
R4

(22 TXBARET. NOF#VET. BRTAVEVE. ERTAVS2LVE, K
BTNVAXVE KENDTAXLVE BENOTLAXVE, BRTAXLY
MEZNVE, 7B 72 2 RVE RYUNE RYULFRVE R
SVE. BRTAIRVALESLE, ShOE, YT/ EERBTEFAT S
JEFEL midl. 2. 3. 432035 0EEERL ) YIIKRRT. hed
VEF. ERTAELNE, BETASINE ERTAIXSE, KENQTL
XVE. EE/NQTLIXVE BRRTVIAVANVESNVE, RV IVE KR
PhaxvhLEINE, SbaE YT/EIRBTEFANT I ERZRDLL
snitl, 2. 3. 4223508 EEZRL R BIUR* BA-EHLLBE
TeoT. KEEFSRRERTAFINEZRL. pld1l. 2. 32134 0EH
2RT) 2ET) CRENBANITEAN NI TY —LVGEKR, BLUZhz
FURNSELTEETIRENFTRESINS,

(RN E AT )
[1]AN7 74N FYTY —VRER
ARBENLE—BRX (1) TRENZAN 7 7TAN MY TV —VRERICD



WO 94/01419 PCT/JP93/00939
-3_
WTEHICHEET 5.
BaE—K& (1) ofkadicBWwWI,. R . R* . R* | R* | XBIUYD
%Ezilo F3FNFROBEFBLIVCEDEEKAZ LITIZRT.
K% VE |
ﬂ . AFN. ZFN . n-TREN 4V TeEN, n=-TFN AVT
FN.B2TFNEZENMERER L ~ADEET VI NE
NaFVEF:
B2z, 7%, 5%, 8%
ERTNTIVE ,
FlZIZ. TYN, 2-AFN-2-T7arRz)N, 2-TF2N, 3-TF2)N
EEOWMERER2~4DEE TNV ZNVE,
KBTI ax E
Pz APFY ZbFY . n—7RXY AfVY7aFf%y n—-7 %
YOAYTREL E27 MRV, B3V NI LEEOME HER 1~ 4DER
ThaAXLE
EENOTNENE
BlziE. YrauXF), My zaaXFi YrtaxFil . U T7ILT
QAFN, 2= FN, 2-7NFRTFNEFOMEEFER L ~3DK
JANRTIFIVE,
EENoTL IR E
M. U7AFRA RSy MU IAARA MRS 2-7anI b X
2, 2-Y/7uurbxy,. 2, 2, 2-hMU7uubxs, 2-70F0L
Y, 3-UneralRx b EFOMEIRER L ~3DEENTT L aAXF
EFZTLENANRZIVE
FIZIZ. RFLANKZL . ZFVANEZL . n—7aCh AL L 4
V7abEA AL RNV BEEOMERFZR 2 ~4DERT VXN AN EZNE,
EBET7Lax AN R VE:
Wzi.fb%yﬂW$:w‘I%%//n«:w\n—TDﬁ#&ﬁwﬁ:
CAYTORFUALEINVEZEDMERRZ 2~ADEETNL IXZ AN T

=
<




WO 94/01419 PCT/JP93/00939

—IVE,
EREITFLNS,

FREEEBEARERTWAWER, LEETFBIVENLEREREAAED
BT, HhrWI—BECHLh BRI TERT I LHTED,

WE—-mt (1) F. R'SIURMRBIBZERTAIALEL LTI, XFL

CILFN, n-TREABITA VTRV EESFZ LY,

BIURUWCBITAEZTAXINELLTUI. AFNV. ZFAVBI V-7
i t)lx%%ﬁ‘iﬁ‘ 4 L WV,

XELUYRSIANRFVEFELTE 7 v BB LUEREFSHFZ LS,
EETAENELLTIEXFNL, ZFN. a7l 41V TV EERE
gL, EBgaAnTARALEL LT Z2aaxFib. MY T FLE
=RE2 L. EE/AnTAaFYELLTE. Y74 AuA XY MYT
AOVTIXVBICFII2AARI AR VEESFFI LY. midl, 2, 32
PRATHOFE2Z LS. nidl, 23R 3THAH0HHFZLL. pid 1.
2733 Fz LW,

Ar LT, BelRBERETERINL 722V ERFS LS, BEMICE
2, 4-¥Yrun-3-XFL7zINE 4-FYTNFORFLT 22N E
3-7unzzaVE, 9,3—97nm7;:w% 2-7uu—-4-HY
INATRFN TN E, A-run 72N EBIUS - NI TR T
N7 2 VEERFI LW,

ﬁ%%@ﬁﬁ~ﬁﬁ(I)?ﬁ§h7mAW®§¢%ﬁﬁ%uTKM%¢é

(1) #E—BRX (1) E8WT L F1THI%
(1) FeE—a&t (1-1)

" P o § 1
R
L N



WO 94/01419 PCT/JP93/00939
-
[RF. R' | R* ( XBLUmBHE—HR (1) LRALEKRZRT. ]
(i) TE—&X (I1-2)
Yn

—1? \\ . (I-2)

[AF. R' \ R?* | YBIU nWWE—KA (1) LALEKRERT. ]
(i) TEE—RX (I-3)

Yy

[R#. R' . R? . YBEU niHE—f% (1) LALERERT. ]
(iv) TE—@R (1-4)

R3 R4
0
O—E—ﬁ¢N\N—E-N<:RI e
Al

[Xf. R' [ R? | R® BLUR* BEiEe—Mz\ (1) LRLEKRZTRT. ]



WO 94/01419

PCT/JP93/00939
_6_
(v) FE—&X (1-5)
R3 R4
| N R}
0 O’S_Wf =58 (1-5)
I

\2
[ R
O N 0

[®#. R' . R? | R® BXUR* i3iid—&X (1) LALEKRERT.]
(2) FiE—HKRX (1) EBWT, L BOTHEHE:
(vi) TeE—&& (1-6)

X

n 0] 0] rl
@‘JS'-%“\N—Q N/ (

OIFJ g \RZ

[, R' |

R? \ XBIUMmBFEE—RN (1) LALEKRZRT, ]
(i) TE-BRA(I-7)

Yl'l
1
0 o R |
I MNedw” (1=7)
I\ & “r?
[, R

R? . YBIUnl3FE—&X (1) LALEWRZRT. ]
(vii) TE&—H&X (1 -8)

Y, 0 o Rl
gj%kN—g—N/ (1-8)
L\
RS



WO 94/01419 PCT/JP93/00939
-
(. R' . R? . YBIFn#E—BR (1) LALERETT, ]
(i) FTE—BR (1-9)
r3 R4

ki
|S (1-9)

atas

[#F. R' . R? . R® BLUR* BRE—&X (1) LALEKZTT. ]
(x) TE-H/A(1I-10)

o=m=o
z
/ N

O
o
~
| —

(1-10)

i
{}“

0 O

I N |

S S N (I-1D
e N

0 R

[Xh. X, R'. R2BIVpRHIE—KR (1) LtALEKRETT. ]

WE—&RX (1) TRENZERHAMLEHNIL. X (1 -1) CET S
EMNEHFIEEIRIC. R (1 -2) CETALANDEGKRAIZE2RIC. A
(1-3) CETALEMOE®KAEEIRIC. X (1 -4) CETA{LEMD
Ethflgakic. R (1-5) CET2LaMnBEHEMEESRIC. A (1 -
6) CBTAEMNE®KBEEORIZ. R (1 -7) CETHLAMDEKR
PETRIC. R (1-8) CETALaBnE&FIZESKIZ. A (1-9) 2



WO 94/01419 PCT/JP93/00939
- -8_
ET2{eMnBHkfzEIORIc. R (1-10) KET2LEMDEEHER
1051 £ (1-11) RET2LaMNEKRALEEL 1RIC. ZRENTRT
HBE1R~B1 1 RETHWLRTWARSOERETENEITH S,
Me= X F N2 Et=TF) & sPr=n—70ENE, iPr=4Y7REILE,
tBu=t — 7 FIE



WO 94/01419

PCT/JP93/00939

_9_
Bk
L&t
No r! R? X,

1 Me Me i

2 Me Et i

3 Et Et H

4 Et nPr H

5 Et iPr H

6 nPr nPr i

7 | —CH(Me) — (CHy) g —CHy— i

8 | —CH(Me)— (CH2)3—CH (Me) — H

9 | —CH(Et) ‘“(CHz)g—CHz— H
10 Me Me 2—Ne
11 Et Et 2—Me
12 Me Me 3—Ne
13 Et Et 3—Ne
14 Me Me 4—Me
15 Et Et 4—Me
16 | —CH(Me) — (CH2)3—CH2— 4—Me
17 Me Me 2—Et
18 Et Et 2—Et
18 Me Me 3—Et
20 Et Et 3—Et
2 Me Me 4—Et
22 Et Et 4—Et
23 Me Me 2—iPr
24 Et Et 2—iPr
25 Me Me 3—iPr
26 Et Et 3—iPr
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No. Rl R’ X,
27 Me Ne 4—iPr
28 Et Et 4—iPr
29 Me Me 4—tBu
30 Et Et 4—tBu
31 Me Me ¢—F
R Et Et 2—F
33 Me Me 3—F
34 Et Et 3-F
35 Me Me 4—F
36 Et Et 4—F
37 Me Me 2—Cl
38 Et Et ¢—Cl
39 Me Me 3—Cl
40 Et Et 3—Cl
41 Me Me 4—Cl
42 Et Et 4-Cl
43 Me Me 2—Br
44 Et Et 2—Br
45 Me Me 2—CH2CH=CH2
46 Et Et Z—CHZCH=CH2
47 Me Me Z—0Me
43 Et Et 2—0Me
49 Me Me 3—0Me
50 Et Et 3—0Me
51 Me Me 4—0Me
52 Et Et 4—0Ne
53 Me Me 3—0Et




WO 94/01419 PCT/JP93/00939

_11_
B1k (&)

L&t

No. Rl R X,
54 Et Et 3—0Et
55 Me Me 4—0Et
56 Et Et 4—0Et
57 Me Me 2—CFq
58 |  Et Et 2—CFg
59 Me Ne 3—CFq
60 Et Et 3—CFg
61 Me "~ Me 4—CFq
62 Et Et 4—CFq
63 Ne " Me 2—0CHFy
64 Et Et 2—0CHFy
65 Ne Me 4—0CHF,
66 Et Et 4—0CHFy
67 Me Me 2—0CHoCFq
68 Et Et Z—OCHéCF3
69 Me Me 4—0CH,CFq
70 Et Et 4—0CHoCFq
71 Me Me 2—0CF,CFCIH
72 Et Et 2—0CFoCFCIH
73 Me Me - C6H5
74 Et Et - 2—Cglly
75 Me Me 2—CHoCelle
76 - Et Et 2—CHoCelly
77 Me Me 2—~0CH,Colly
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No. Rl R X,
78 Et Et ¢ —0CHoCgl .
79 Me Me 2—COCHg
80 Et Et 2—COCHg
81 Ne Me 2—C00Me
82 | Et Et 2 —CO00Me
83 Me Me 4—C00Ne
84 Et Et ~ 4—CO0Ne
85 Me Me 2—CHO
86 Et Et 2—CHO
87 Me Me 2—N0y
88 Et Et 2—N0,
89 Me Me v 4—N0y
90 Et Et 4—N0,
91 Me Me 2—CN
92 Et Et 2—CN
93 Me Ne 3—CN
94 Et Et 3—CN
95 Me Me 4—CN
96 Et Et 4—CN
97 Me Ne 2 —NHCOCHg
98 Et Et 2 —NHCOCH4
99 Me Me 4 —NHCOCHg
100 Et Et 4—NHCOCHg
101 Me Me 2,6—(Me)o
102 Me Et 2,6—(Ne)o
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Bk (W)
L&t
No. r! R X,
103 Et Et 2,6—(Ne)y
104 Et nPr 2,6—(Me)y
105 Et iPr 2,6—(Me)y
106 nPr nPr 2,6—(Me)o
107 | —CH(Me) — (CHy) g —CHo — 2,6—(Me)g
108 Me Me 2,4—(Me)o
109 Et Et 2,4—(Me)o.
110 Me Me 3,4—(Ne)y
11 Et Et 3,4—(Ne)y
112 Me Me 3,5—(Ne)y
113 Et Et 3,5—(Me)s
114 Me Me 2,3—(Ne)y
115 Et Et 2,3—(Ne)y
116 ‘e Ne 2,6—(Et)y
117 Et Et 2,6—(Et)y
118 Me Me 2—Me—6—Et
119 Et Et 2—Me—6—Et
120 Me Me 2—Me—5—iPr
121 Et Et 2—Me—5—iPr
122 Ne Me 2—iPr—5—Ne
123 Et Et 2—iPr—5—Me
124 Me Me 2—Me—4—Cl
125 Et Et 2—Me—4—Cl
126 Me Me 2—Me—6—Cl
127 Et Et 2—Me—6—Cl
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L&t
No. R} R X,
128 Me Me 3—Me—4-Cl
129 Et Et 3—Me—4—Cl
130 Me Me 2—Me—4—F
131 Et Et 2—Me—4—F
132 | Me Mer 2,4-F,
133 Et Etr 2,4=F,
134 Me Me 2,6—F,
135 Et Et 2,6—F
136 Ne Me 2,3—Cly
137 Et Et 2,3—Cly
138  Me Me 2,4—-C12
139 Et Et 2,4—Cly
140 Me Me 2,5=Cly
141 Et Et 2,5—Cly
142 Me Me 2,6—Cl,
143 Et Et 2,6—Cl,
144 Me Me ' 2—Cl—4-F
145 Et Et 2—Cl—4-F
146 Ne Me 2—Cl—6-F
147 Et Et 2—Cl—6-F
148 Me Me 4—Cl—2—F
149 Et Et 4—Cl—2-F
150 Me Me 2—0Me—4—Me
151 Et Et 2—0Ne—4—Ne
152 Me Me 2,6—(0Ne)
153 Et Et 2,6—(0Me)o
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154 Me Me 2—F—6—0Me
155 Et - Et 2—F—6—0Me
156 Me Me 3—C] —5—0Me
157 Et Et 3—C1—5—0Me
158 Me Me 2—0Me —4 —CH=CHCHq
159 Et Et 2—0Me—4—CH=CHCH,
160 Me Me 2—0Me—4—CHoCH=CH,
161 Et Et 2—0Ne—4—ClioCH=CH,
162 Me Me 3,5—(CFyg),
163 Et Et 3,5—(CFq),
164 Me Me 2—Cl—4~CFq
165 Et Et 2~Cl—4—CF,
166 Me He 2—C1-5—CFq
167 Et Et 2—C1—5—CFq
168 Me Me 2 —Me—6—CO0Me
169 Et Et 2—Me—6—CO0Me
170 Me Me 2 —0Me —6 —C00Me
171 Et Et 2 —0Me —6—C00Me
172 Me Me 2—C1 —6—C00Me
173 Et Et 2—C1 —6—C00Me
174 Me Me 2-N0p —3—Ne
175 Et Et 2-N0g—3—Ne
176 Me Me 2—CN—4—F
177 Et Et 2—CN—4—F
178 Me Me ¢—CN—4—C]
179 Et Et 2—CN—4—C|
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No. Rl R X,
180 Me Ne 2—CN—4—Br
181 Et Et 2—CN—4—Br
182 Me Me 4—CN—2—F
183 Bt Et 4—CN—2—F
184 Me Me 4—CN—2—Cl
185 Et Bt 4—CN—2—Cl
186 He Me 4—CN—2—Br
187 Et Et 4—CN—2—Br
188 Me Ne 2,3,5—(Me)g
189 Et Et 2,3,5— (Me)g
180 Ne Ne 2,3,6—(Meq
191 Et Et 2,3,6—(Ne)g
192 Me Me 2,4,6—(Me)g
193 te Et 2,46 (He)
194 Et Et 2,4,6—(He)g
195 Et nPr 2,4,6—(Me)3
196 Et iPr 2,4,6— (Me)g
197 nPr nPr 2,4,6—(Me)g
198 e e 2,4— (Me),—6—CI
199 Et Et 2,4— (Me),—6—Cl
200 Ne Ne 2,6— (Me)y—4—Cl
201 Et Et 2,6— (Me)g—4—Cl
202 Me Ne 2,4—Cly—6—Ne
203 Et Et 2,4—Cl,—6—Ne
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E1xk (BE)
A=t/ -
No Rl R X,
204 Me Me 2,6—Clo—4—Ne
205 Et Et 2,6—Cly—4—He
206 Me Me 2,4—Cly—3—He
207 Et Et 2,4—Cly—3—He
208 He Me 2,6-Cly—4—CFy
209 Et Et 2,6-Cl,—4—CFy
210 He Ne 2,3,4-Clg
211 Et Et 2,3,4-Cly
212 He Me 2,3,6-Cly
213 Et Et 2,3,6—Cl,
214 e N 24,5~ Clg
215 Et Et 2,4,5-Cly
216 Me Me 2.4,6-Clg
217 Me Et 2.4,6-Clg
218 Et Et 2.46-Cl,
219 Et nPr 2,4,6-Cl,
220 E¢ iPr 2,4,6-Cly
221 nPr nPr 2,4,6-Clg
22 Me e 3,4.5— (Oe)s
223 Et Et 3,4.5— (0OMe),
224 Me Ne 2,4—Cly—6—COlte
225 Et Et 2,4—Cl,—6—C0Oe
226 Me Me 2-N0,—3,5— (He)
227 Et Et 2—N0,—3,5— (He),
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fea

No Rl R X,

228 ™ ™ 2,3,5,6-F,

229 Et Et 2,3,5,6-F,

230 Ne Me 2,3,4,5,6-F
231 Et Et 2,3.4,5,6-F,
232 Ne Ne 2,3,4,5,6-Cl
233 Et Et 2,3,4,5,6-Clg
234 ™ Ne 2,3,4,5,6— (Me)s
235 Et Et 2,3,4,5,6— (e)s
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B2k
A=ty
No. Rl R Y,
236 Me Me i
237 Et Et i
238 Me Me 4—Cl
239 Et Et 4—Cl
240 Me Me Z—Ne
241 Et Et 2—Me
242 Me Ne 2—0Ne
243 Et Et 2—0Ne
244 Me Me 4—CFq
245 Et Et 4—(Fq
246 Me Me 2—0CH,CFq
247 Et Et ¢—0CH,CFq
248 Me Me 2—COCHg
249 Et Et 2—C0CHg
250 Me Me 2—CHO
251 Et Et 2—CHO
252 Me Me 2—C00Me
253 Et Et 2—CO0Me -
254 Me Me 2—N0,
255 Et Et 2—N0s
256 Me Me 4 —NHCOCH3
257 Et Et 4—NHCOCHq
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No. Rl R Y,
258 Me Ne i
259 Et Et i
260 Me Me 1-Br
261 Et Et 1-Br
262 Me Me 1—Me
263 Et Et 1—HMe
264 Me Me 1—0Me
265 Et Et 1—0Me
266 Me Me 1-CFq
267 Et Et 1-CFq
268 Me Me 1—-0CH,CFg
269 Et Et 1—-0CH,CFq
270 Me Me 1—-CoCHg
271 Et Et 1—~COCHg
272 Me Me 1—CHO
273 Et Et 1—CHO
274 Me Me 3—C00Ne
275 Et Et 3—CO0Me.
276 Me Me 1-NO,
277 Et Et 1-N0,
278 Me Ne | 3— NHCOCH3
278 Et Et 3—NHCOCHq
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BAK

L& :

No. R R’ R® R
280 Me Me H i
281 Et Et H H
282 Me Me Me i
283 Et Et Me i
284 Me Me Me Me
285 Me Et Me Me
286 Et Et Ne Me
287 Et nPr Me Me
288 Et “iPr Me “Me
289 nPr nPr Ne Me

BEOR
P

{152% r! R? RS R
290 Me Me H i
291 Et Et
292 Me Me Me
293 " Et Et Me
294 Me Ne Me Me
295 Me Et Me Me
296 Et Et Ne Me
297 Et nPr Me Me
298 Et iPr Me Me
299 nPr nPr Me Me
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L&

No. Rl R’ X,
301 Me Me H

302 Ne Et i

303 Et Et H

304 Et nPr H

305 Et iPr H

306 nPr nPr i

307 | —CH(Me) —(Clip)3—Clo— H

308 | —CH(Me)— (CH2)3—CH(Me) - H

303 | —CH(Et)— (CHZ)S—CHZ_ H

310 Me Me 2—Me
311 Et Et 2—Me
312 Ne Me 3—Ne
313 Et Et 3—Me
314 Me Me 4—Me
315 Et Et 4—Ne
316 | —CH(Me) _(CHZ)B_CHZ— 4—Me
317 Ne Ne 2—Et
318 Et Et 2—Et
319 Me Me 3—Et
320 Et Et 3—Et
321 Me Me 4—Et
322 Et Et 4—Et
323 Me Me 2—iPr
324 Et Et 2—iPr
325 Me Me 3—iPr
326 Et Et 3—iPr
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EOR (k)

Lath

No. R R? X,
327 Me Ne 4—iPr
328 Et Et 4—iPr
328 Me Me 4—tBu
330 - Et Et 4—1tBu
331 Me - Me 2—F
332 Et Et ¢—F
333 Me MNe 3—F
334 Et Et 3—F
335 e Me 4—F
336 Et Et 4—F
337 Me Me 2—Cl
338 Et Et 2—Cl
339 Me Me 3—Cl
340 Et Et 3—Cl
341 Me Me 4—Cl
342 Et Et 4—Cl
343 Me Me 2—Br
344 Et Et 2—Br
345 Me Me 2—CHoCH=CH,
346 Et Et 2 —CH,CH =CH,
347 Me Me 2—0Me
348 Et Et 2—0Me
349 Me Me 3—0Me
350 Et Et 3—0Me
351 Me Ne 4—0Me
352 Et Et 4—0Me
353 Me Me 3—0Et
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354 Et Et 3—0Et

355 Me Me 4—0Et

356 Et Et 4—0Et

357 Me Ne 2—CFq

358 Et Et 2—CFq

359 Me Me 3—CFg

360 Et Et 3—CFq

361 Me Me 4—CFq

362 Et Et 4—CFq

363 Me Me 2—OCHF,
364 Et Et 2—0CHFy
365 Ne Me 4—0CHF
366 Et Et 4—0CHFy
367 Me Me 2—0CH,CFg
368 Et Et 2 —0CH,CFq
369 Ne Me 4—0CHoCFq
370 Et Et 4—0CH,CFq
371 Me Me 2—0CFCFCIH
372 Et Et 2—0CF,CFCIH
373 Me Me Z—CGHS

374 Et Et 2—Clle

375 Me Me 2 —ClHoClls
376 Et Et 2 —CHyColle
377 Ne Me 2—0CHoCehe
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FOFR (Fig)

&=t

No. R} R X,
378 Et Et 2—0CHoCly -
379 Me Me 2—C0CHg
380 Et Et 2—COCHg
381 Ne Ne 2—CO00Me
382 | Et Et 2—CO0Me
383 Me Me 4—C00Me
384 Et Et 4—CO00Me
385 Me Me 2—CHO
386 Et Et 2—CHO
387 Me Me 2—N0y
388 Et Et 2—N0,
389 Me Me 4—NO,
390 Et Et 4—-N0,
391 Me Me 2—CN
392 Et Et 2—CN
393 Ne Me 3—CN
394 Et Et 3—CN
395 Ne Me 4—CN
396 Et Et 4—CN
397 Me Me 2 —NHCOCHg
398 - "Et ‘ Et 2 —NHCOCH,
399 Me Ne 4—NHCOCH,
400 Et Et 4 —NHCOCHg
401 Me Me 2,6—(Ne)o
402 Me Et 2,8—(Ne)y
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ok (F&)
e
| No. R! R X,

403 Et Et 2,6—(Me)o
404 Et nPr 2,6—(Me)2
405 Et iPr 2,6—(Me)y
406 nPr nPr 2,6—(Ne)o
407 | —CH(Me) —(CH2)3—CH2— 2,6—(Me)2
408 Me Ne 2,4— (He)z
409 Et Et 2,4—(Me)y

410 Ne Ne 3,4—(Me)o
411 Et Et 3,4—(Ne)y
412 Me Me 3,5—(Ne)o
413 Et Et 3,5—(Me)
414 Me Ne 2,3—(Me)s
415 Et Et 2,3~ (Me)g
416 Me Me 2,6—(Et)y
417 Et Et 2,6—(Et)y
418 Me Ne 2—Me—6—Et
419 Et Et 2—Me—6—Et
420 Me Me 2—Me—5—iPr
421 Et Et 2—Me—5—iPr
422 Me Ne 2—iPr—5—HMe
423 Et Et 2—iPr—5—HNe
424 Me Me 2—Me—4—Cl
425 Et Et 2—Me—4—Cl
426 Me Ne 2—He—6—Cl
427 Et Et 2—Me—6—Cl
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EoR (WE)

Le
No. rl R X,
480 Me Me 2—CN—4—Br
481 Et Et 2—CN—4—Br
482 Me Me 4—CN—2—F
483 Et Et 4—CN—2—F
484 Me e 4—CN—2—Cl
485 Et Et 4—CN—-2-Cl
4386 Ne "~ Me 4—CN—2—Br
487 Et Et 4—CN—2—Br
488 Me Me 2,3,5— (Ne)g
489 Et Et 2,3,5—(Me)g
490 Me Me 2.3,6—(Me)3
491 Et Et 2,3,6—(He)g-
492 e Me 2,4,6—(Me)g
493 Me Et 2,4,6—(Me)3
494 Et Et 2,4,6—(Me)q
495 Et nPr 2,4,6—(Me)3
436 Et iPr 2,4,6—(Me)q
497 Pr nPr 2,4,6— (Me)g
498 Me Ne 2,4 (Me)y—6—Cl
499 Et Et 2,4—(Ne)y—6—Cl
500 Me Me 2,6—(Me)2—4-—Cl
501 Et Et 2,6—(Me)2—4—Cl
502 Me Me 2,4—012—6—Me
503 Et Et " 2,4—Cl,—6—He
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BOoR (&)
L&t |
No R} R X,
504 He Me 2,6—Cly—4—He
505 Et Et 2,6—Cly—4—Te
506 He Me 2,4—Cly—3—He
507 Et Et 2,4—Cly—3—Me
508 M Me 2,6—Cl,—4—CF,
509 Et Et 2,6-Cl,—4—CF,
510 Me Me 2,3,4~Clg
511 Et TE 2.3,4~Cly
512 Me Me 2,3,6-Cly
513 Et Et 2,3,6-Cly
514 e Me 2.4,5-Clg
515 Et Et 2,4,5-Cl
516 Me Ne 2,4,6—Clg
517 He Et 2,4,6-Clg
518 Et Et 2.4,6—Cl,
519 | Bt Pr 2,4,6-Cly
520 Et iPr 2,4,6-Clg
521 nPr nPr 2,4,6—Clg
522 Ne Me 34,5 (OHe)
523 Et Et 3,4,5— (OHe),
524 Me Ne 2,4~Cl,—6—C00Ne
525 Et Et 2,4—Cl,—6—C00Ne
526 Ne Me 2—N0,—~3,5— (He)
527 Et Et 2—N0,—3,5— (Ne),
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HmeR (&)

ea

No. rl R® X,

528 Me Me 2,3,5,6—F4

529 Et Et 2,3,5,6-F,

530 Ne Ne 2,3,4,5,6-F¢
531 Et Et 2,3,4,5,6—F
532 Ne e 2,3,4,5,6—Cl;
533 Et Et 2,3,4,5,6—Cl;
534 Ne e 2,3,4,5,6— (e
535 Et Et 2,3,4,5,6—(Me):
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ENE -

Lah

No r! R? Y,
536 Me Me i

537 Et Et H

538 Ne Me 4—Cl

539 Et Et 4—Cl

540 Ne Me 2—Ne

541 Et Et 2—Me

542 Me Me 2—0Me

543 Et Et 2—0Ne

544 Me Me 4—CFg

545 Et Et 4—CFg

546 Me Ne 2—0CH,CFq
547 Et Et 2—0CH,CFg
548 Ne Me 2—COCHg
549 Et Et ¢—C0CHg
550 Me Me 2—CHoO

551 Et Et 2—CHO

552 Me Ne 2—C00Me
553 Et Et 2—CO0Me -
554 Me Me 2—-N02

555 Et Et 2—N0y

556 Me Me 4—NHCOCH,
557 Et Et

4—NHCOCHg
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BEK
L&
No. R R? Y,
558 Ne Me H
559 Et Et i
560 Me Me 1-Br
561 Et Et 1-Br
562 Me Me 1—Me
563 Et Et 1—Ne
564 Me Me 1—-0Me
565 Et Et 1—-0Me
566 Me Me 1-CFq
567 Et Et 1-CFq
568 Me Me 1-0CHoCFg
569 Et Et 1-0CH,CFg
570 Me Me 1—COCHg
571 Et Et 1—-CO0CHg
572 Me Me 1—CHO
573 Et Et 1—-CHO
574 Me Me 3—CO0Me
575 Et Et 3—CO0Ne
576 Me Me 1-N0,
577 Et Et 1-NOy
578 Me Me 3—NHCOCH,
579 Et Et

3—NHCOCHg
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{a=x2)

No. Rl R? RS R
580 Ne Me | H
581 Et Et
582 Me Me Me
583 Et Et Ne
584 Me Me Me Me
585 Ne Et Me Me
586 Et Et Me Me
587 Et nPr Me Me
588 Et iPr Ne Me
589 nPr nPr Me Me

B1OR
P

152% Rl R? RS R
990 Me Ne i |
591 Et Et
592 Ne Me Me
593 Et Et Me
594 Me Me Me Me
535 Ne Et Me Me
596 Et Et Me Ne
597 Et nPr Me Me
598 Et iPr MNe Me
599 nPr nPr Ne Me
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No. Rl R X,
600 He Me 3—CF,
601 Et Et 3—CF,
602 He Me 4—CF,
603 Et Et i=CFq
604 | Me Ne 5—CFg
605 Bt Et 5—CF,
606 [ e 6—CFg
607 Et B |  6-CFy
608 Me e 3—Cl—4—CF,q
609 Et Et 3—Cl—4—CFy
610 He Ne 3—Cl—5—CF,
611 Et Bt 3—CI—5—CFq
612 Me e 3—CI—6—CF,
613 Et Et 3—C1—6—CFq
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No. NMR & (ppn) #HCDC 14 B (°C)
1 12.99(s,6H). 7.1~7.4(m,3H). , 117.0~118.4
23 11.18(s,3H). 1.20(s,3H) . 3.05(s,6H). 77.4~80.6
3.32(sep,1H) . 7.1~7.4(m,4H) . 8.71(s,1H)
37 13.05(s,6H). 7.2~7.6(m,4H). 8.69(s,1H) 117.8~119.6
39 13.03(s,6H) . 7.1~7.4(m,4H) . 8.65(s,1H) 101.1~102.9
8.01(d,2H). 8.75(s,1H)
41 |3.03(s,6H). 7.1~7.5(m,4H). 8.63(s,1H) . 139.6~141.6
47 13.02(s,6H). 3.67(s,3H) . 6.7~7.5(mn,4H) . 148.5~151.0
8.77(s,10).
49 12.99(s,6H). 3.74(s,3H) . 6.6~7.1(m,4H) . 74.5~76.1
8.59(s,1H)
59 |13.01(s,6H). 7.3~7.6(m,4H). 8.59(s,1H) R
61 |3.01(s,6H). 7.38,7.61(ABq,1H). 8.63(s,1H) 125.8~127.5
81 |3.04(s,6H). 3.85(s,3H). 7.26~7.96(m,4H) . 131.3~132.8
8.67(s,1H)
83 |13.00(s,6H). 3.87(s,3H). 7.27,7.99(ABq,4H) . 127.7~130.0
8.60(s,1H)
89 |3.06(s,6H). 7.47,8.20(ABq,4H) . 8.63(s,1H) 139.4~141.7
91 |3.11(s,6H). 7.44~7.79(n,4H). 8.63(s,1H) 135.2~137.6
93 |3.08(s,6H). 7.50~7.68(m,4H). 8.72(s,1H) 136.9~139.6
95 |3.07(s,6H). 7.43,7.72(ABq,4H) . 8.70(s,1H). 184.9~188.3
101 }2.25(s,6H). 3.05(s,6H). 7.03(s,3H). 100.1~101 .4
8.63(s,1H)
124 12.23(s,3H). 3.00(s,6H). 7.12(s,2H) 96.0~97.3
8.55(s,1H)
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No. NMR & (ppm) &HHECDClgq B (C)
136 |3.02(s,6H). 7.1~7.6(m,3H). 8.63(s,1H) 116.7~119.3
140 |3.06(s,6H). 7.2~7.6(n,3H). 8.65(s,1H). 128.5~130.8
152 13.03(s,6H). 3.67(s,6H). 6.3~7.2(n,3H). 156.2~153.5
8.61(s,1H)
164 |3.07(s,6H). 7.5~7.8(n,3H). 8.71(s,1H). 109.3~110.8
166 }3.08(s,6H). 7.5~7.65(n,2H). 7.80(s,1H). 117.6~120.0
8.72(s,1H)
192 12.22(s,6H). 2.26(s,3H). 3.08(s,6H). 113.4~115.7
6.86(bs,2H) . 8.68(s,1H)
193 |2.24(s,3H). 2.34(s,3H). 3.04(s,6H). 131.5~133.5
8.59(s,1H)
206 |2.44(s,3H). 3.05(s,6H). 7.28(s,2H). 149.2~151.6
8.63(s,1H)
210 | 3.06(s,6H) . 7.42(s,2H). 8.66(s,1H) 153.6~156.4
212 13.06(s,6H). 7.28(s,2H). 8.64(s,1H) 140.5~142.8
216 |3.03(s,6M) . 7.33(s,2H). 8.62(s,1H) 149.3~151.2
284 | 1.34(s.6H) . 3.00(s,2H). 3.03(s,6H) 136.7~138.7
6.5~7.2(n,3H) . 8.59(s,1H)
204 |1.27(s,6H) . 3.00(s,6H). 4.19(s,2H) 108.4~111.0
6.5~7.2(n,3H) . 8.58(s,1H)
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No. NMR & (ppm) #HECDClg g (C)
301 }3.05(s,6H). 7.55~7.75(m,3H). 126.1~128.5
8.09~8.17(m,2H) . 8.58(s,1H)
310 12.68(s,3H). 3.07(s,6H). 7.34(d,1H) . 7.44(t,1H) | 113.6~114.0
7.58(dt,1H). 8.25(dd,1H). 8.60(s,1H)
312 |2.45(s,3H). 3.05(s,6H). 7.42~7.55(n,2H). 102.1~102.4
7.88~7.98(m,2H) . 8.58(s,1H)
314 12.46(s,3H). 3.06(s,6H). 7.39(d,2H). 137.6~139.6
8.01(d,2H). 8.75(s,1H)
337 |3.04(s,6H). 7.48~7.70(n,3H) . 8.38(dd,1H). 133.0~134.8
8.62(s,1H)
339 |3.07(s,6H). 7.54(t,1H). 7.61~7.70(n,1H) .
7.97~8.06(m,1H) . 8.07~8.15(n,1H) . 8.61(s,1H)
341 |3.05(s,6H). 7.57(d,2H). 8.06(d,2H). 8.60(s,1H) | 122.5~124.2
357 | 3.03(s,6H) . 7.82~7.97(n,3H) . 8.55~8.64(m,1H) | 122.8~124.9
8.56(s,1H)
359 13.07(s,6H). 7.77(t,1H). 7.96(d,1H). 122.5~123.7
8.34(d,1H). 8.40(s,1H). 8.61(s,1H)
361 |3.07(s,6H). 7.87(d,2H). 8.28(d,2H). 8.61(s,1H) | 153.6~155.6
363 |3.04(s,6H). 6.50(t,1H). 7.13~7.90(n,3H) . 105.8~108.0
8.25(dd,1H) . 8.56(s,1H)
389 [2.95(s,6H). 8.31(d,2H). 8.48(d,2H). 9.46(s,1H) | 189.5~192.0
FELEDMS0
492 12.28(s,3H). 2.68(s,6H). 3.02(s,6H) . 6.90(s,2H) | 181.0~185.7
8.47(s,1H)
506 |2.51(s,3H). 3.05(s,6H). 7.50(d,1H). 8.11(d,1H) | 148.0~152.5
8.53(s,1H)
540 |3.06(s,6H). 8.07~8.53(n,2H). 8.55(s,1H). 139.4~142.7
8.88(bs,1H)
610 |3.05(s,6H). 8.09(bs,1H). 8.57(bs,1H). 137.5~138.5

8.61(s,1H)
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