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1. Yo, Emilio FERRERQ, obrande’' como apoderade del solicitante
en el asunto antes identificado, me refiero al auto nfimero 3481,
notificado por eatado del 23 de noviembre de 2000.

2. Mediante el auto nimero 3481 se puso en conocimiento 'del
solicitante el informe que contiene las cbservaciones hechas por su
Despacho sobre 1la presente solicitud de patente. Atiendo a las
cbservaciones de la manera siquiente: '

.' 2.1. En las reivindicaclones. Presento con este escrito un

nuevo pliego reivindicatorio en el cual en la
reivindicacién 40 se especifica el prof&rmacc que se desea

NIT 860.041.367-3
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proteger. Esta correccién esti basada en la memoria
descriptiva en las pidginas 67 -linea 24 a pigina 68 lineas 1

y 2.

Agimismo, las reivindicaciones 57 y 58 fueron corregidas
vy se hacen dependientes de la reivindicacién 1.

lLe s8golicitc Be sirva aceptar este nuevo capitulo
reivindicatorio en sustitucidn del presentado
originalmente.

Finalmente, solicito a Usted muy comedidamente que si el
examinador encuentra alguna discrepancia con respecto a
alguna de 1las anteriores explicaciones, éstas Bean
informadas junto con el examen de fondo y no constituyan
impedimento substancial para el buen desarrollo de esta
solicitud de patente.

2.2. Copla Certificada. Me permito informarle que las

copias certificadas de las solicitudes de patente japonesas
No. 282088/1999 y No. 046749/2000 del 1 de oc:‘.tubre de 1999
y 18 de febrero de 2000 respectivamente, junto con sus
respectivas traducciones de sus descripciones,
reivindicaciones y sus caridtulas, de las cuales se reclaman
prioridad fueron presentadas Jjunto con mi memorial
00074305 Q0000001 del dia 7 de noviembre de 2000.

2.3.Recibos. Presento junto con este escrito, el recibo de
pago por valor de $68.000.00 por concepto de modificacién
en solicitud pendiente.
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3. Puesto que se han atendido a cabalidad las observaciones
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hechas por su Despacho sobre la presente solicitud de patente,

atentamente solicito que se continle su tramitacién.

Bogota, -9 ENE Zﬂﬂ'l

Sefiora Jefe,

EMILIO FERRERO
T.P.A. No. 31,929

\'cor.o 01763-801-008-6

L5
% JJC-ID-63



585 r

Reivindicaciones®

Un compuesto de la formula:.

. 1
4 1 /Q\ 2 ’R
R—,G—_-N\ ,/J——G—N_—E-—A\

R -((::Hz)n, R . | ) | . ('lj'
. R®

(donde R' es un atomo de hidrégeno, un grupo de hidrocarburos que
puede ser sustituido, un grupo heterociclico no aromatico que puede
ser sustituido, R? es un grupo de hidrocarburos que puede ser
sustituido, un grupo heterociclico no aromatico que puede ser
sustituido, o R' y R? pueden combinarse entre si con A para formar
un grupo heterociclico que puede ser sustituido; A es N o N*-R*>. Y
(R’ es un grupo de hidrocarburos; Y~ es un contraanién); R? es un
grupo de hidrocarburos ciclicos que puede ser sustituido o un grupo
heterociclico que puede ser sustituido; n es 0 6 1; R* es un atomo de
hidrogeno, un grupo de hidrocarburos que puede ser sustituido, un
grupo heterociclico que puede ser sustituido, un grupo alcoxi que
puede ser sustituido, un grupo ariloxi que puede ser sustituido o un
grupo amino que puede ser sustituido, E es un grupo de
hidrocarburos alifdticos divalentes que puede ser sustituido por uno
0 mas grupos(s) distinto(s) de 0X0; G' es un enlace, CO o SOy; G? es

CO, SO;, NHCO, CONH u OCO; J es metina o un atomo de
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nitrégeno; y cada uno de Q y R es un enlace o un hidrocarburo
alifatico C;.; divalente que puede ser sustituido; con la condicion de
que J sea metina cuando G* es OCO, que Q o R -uno de ellos- no sea
un enlace cuando el otro es un enlace y que cada uno de los
siguientes, Q y R, no esté sustituido por uno o mas grupo(s) oxo

cuando G' es un enlace) o una sal del mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, donde R!
es un atomo de hidrégeno, un grupo de hidrocarburos seleccionados
del Grupo 2 que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s)
del Grupo 1, un grupo heterociclico no aromatico saturado o
insaturado de 3 a 8 miembros que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1; R* es un grupo de
hidrocarburos seleccionados del Grupo 2 que puede ser sustituido
por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1, o un grupo
heterociclico no aromético saturado o insaturado de 3 a 8 miembros
que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo
1, o R!' y R? pueden combinarse entre si con A para formar un grupo
heterociclico seleccionado del Grupo 4 que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 3; Aes No N* R.Y (Y es
CI, Br, I, NOy, SO, PO o CH;80; ; R’ es un grupo de
hidrocarburos seleccionados del Grupo 2); R? es un grupo de
hidrocarburos ciclicos seleccionados del Grupo 5 que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1 o un grupo

heterociclico seleccionado del Grupo 6 que puede ser sustituido por
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miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1; R* es un 4atomo de
hidrégeno, un grupo de hidrocarburos seleccionado del Grupo 2 que
puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1, un
grupo heterociclico, seleccionado del Grupo 6 que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1, un grupo
alcoxi C,.¢ que puede ser sustituido por miembro(s) se]ec-cionado(s)
del Grupo 7, un grupo ariloxi Cs,14 que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 8, un grupo amino que puede
ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 9, o un
grupo amino ciclico seleccionado del Grupo 10; E es un grupo de
hidrocarburos alifaticos divalentes seleccionado del Grupo 12 que
puede ser sustituido por miembro(s) distintos de oxo y seleccionado
del Grupo 11; cada uno de Q y R es un enlace o un grupo de
hidrocarburos alifaticos C,.; divalentes seleccionado del Grupo 13
que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo

11.
Grupo 1

(1) un grupo alquilo C,4 que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 14, (2) un grupo alquenilo C, 4 que puede
ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14, (3) un
grupo alquinilo C,s que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 14, (4) un grupo arilo Cg.14 que puede ser

sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14, (5) un
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grupo cicloalquilo C;.; que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 14, (6) un grupo cicloalquenilo Cs 4 que
puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14,
(7) un grupo heterociclico seleccionado del Grupo 16 que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Gfupo 15, (8) un
grupo amino que puede ser sustituido por alquil C,¢-imidoilo(s),
formil-imidoilo(s), amidino(s) o miembro(s) seleccionado(s) del
Grupo 17, (9) un grupo amino ciclico que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 10, (10) un grupo imidoilo
que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo
17, (11) un grupo amidino que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 17, (12) un grupo hidroxilo que puede ser
sustituido por un miembro seleccionado del Grupo 17, (13) un grupo
tiol que puede ser sustituido por un miembro seleccionado del Grupo
17, (14) un grupo carboxilo, (15) un grupo alcoxi C,.¢-carbonilo que
puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18,
(16) un grupo ariloxi C;.,-carbonilo que puede ser sustituido pbr
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18, (17) un grupo aralquil C,.
1o-oxi-carbonilo que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 18, (18) un grupo carbamoilo, (19) un
grupo carbamoilo monosustituido que puede ser sustituido por un
miembro seleccionado del Grupo 19, (20) un grupo carbamoilo
disustituido, sustituido por un miembro seleccionado del Grupo 19 y
un miembro seleccionado ‘del Grupo 20, (21) un grupo

aminocarbamoilo ciclico seleccionado del Grupo 21, (22) un grupo
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tiocarbamoilo, (23) un grupo tiocarbamoilo monosustituido que
puede ser sustituido por un miembro seleccionado del Grupo 19,
(24) un grupo tiocarbamoilo disustituido, sustituido por un miembro
seleccionado del Grupo 19 y un miembro seleccionado del Grupo
20, (25) un grupo aminotiocarbamoilo ciclico que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 21, (26) un
grupo sulfamoilo, (27) un grupo sulfamoilo N-monosustituido,
sustituido por un miembro seleccionado del Grupo 19, (28) un grupo
sulfamoilo N,N-disustituido, sustituidlo por un miembro
seleccionado del Grupo 19 y un miembro seleccionado del Grupo
20, (29) un grupo amino-sulfonilo ciclico seleccionado del Grupo
22, (30) un atomo de haldgeno, (31) un grupo ciano, (32) un grupo
nitro, (33) un grupo acilo derivado de un 4cido sulfénico
seleccionado del Grupo 22, (34) un grupo formilo, (35) un grupo
alcanoilo C,4, (36) un grupo aril C;.j;-carbonilo, (37) un grupo
alquil C,¢-sulfinilo que puede ser sustituido por miembro(s)
selec‘cionado(s) del Grupo 23 y (38) un grupo aril Cg 14-sulfinilo que

puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 23
Grupo 2

(1) un grupo alquilo C,_p, (2) un grupo alquenilo C;4, (3) un grupo
alquinilo C,¢, (4) un grupo cicloalquilo C;9 que puede ser
condensado con benceno, (5) un grupo cicloalquenilo Csg, (6) un

grupo cicloalcadienilo C4¢ y (7) un grupo arilo Cg.y4
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Grupo 3

(1) un grupo hidroxi, (2) un grupo ciano, (3) un grupo nitro, (4) un
grupo amino, (5) un grupo oxo, (6) un atomo de halogeno y (7) un
grupo representado por la formula: -B' R* [donde R* es un grupo de
hidrocarburos seleccionado del Grupo 2 que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1, o un grupo heterociclico
seleccionado del Grupo 6 que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 1, B! es un enlace, -CR°R%-, -COO- , -
CO-, -CR’(OH)- , -CR°R"-S-, -CR’R"- 8O-, -CO-NR"-, -CS- NR"-, -
CO-S-, -CS-S-, -CO-NRP-CO-NR%-, -C(=NH)-NR"-, -NR"-, NR’-
CO-, -NR"-CS-, -NR*-CO-NR’- , -NR"-CS-NR%-, -NR"-CO-O-, -
NR’-CS-0-, -NR"-CO-S-, -NR’- CS-S-, -NR"-C(=NH)-NR"-, -NR"-
SOy, -NR*NR'- , -O- , -0-CO-, -O-CS-, -0-CO-0, -O-CO-NR"-, -
O-C(=NH)-NR"-, -S-, -8O-, -805-, -80,-NR"-, -8-CO-, -§-CS-, -S-
CO-NR’-, -S-CS-NR" y -S- C(=NH)-NR"- (donde cada uno de R y
R° es un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo C,s que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14, un grupo
alquenilo C;s que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 14, un grupo alquinilo C,4 que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14, un grupo
arilo Cg14 que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s)
del Grupo 14, un grupo cicloalquilo C; ;7 que puede ser sustituido por

miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14, un grupo cicloalquenilo
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Ci¢ que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del
Grupo 14, un grupo heterociclico seleccionado del Grupo 6 que
puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1, un
grupo acilo derivado de un acido sulfénico seleccionado del Grupo

22, un alcanoilo C,, un grupo aril C;,-carbonilo)]
Grupo 4

(1) un grupo heterociclico monociclico, (2) un grupo heterociclico
condensado con benceno y (3) un compuesto espiro heterociclico,
cada uno de los cuales contiene un 4tomo de nitrogeno y puede
contener ademis uno o mas atomos seleccionados del grupo
compuesto de un 4dtomo de nitrégeno, un atomo de oxigeno y un

atomo de azufre

Grupo 5

(1) un cicloalquilo C; ¢ que puede ser condensado con benceno, (2)
un grupo cicloalquenilo C,, (3) un grupo cicloalcadienilo C45y (4)
un grupo arilo Cq.14

Grupo 6

(1) un grupo heterociclico monociclico aromatico de 5 a 6 miembros

seleccionado del Grupo 24, (2) un grupo heterociclico aromatico
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condensado de 8 a 12 miembros seleccionado del Grupo 26 y (3) un
grupo - heterociclico no aromatico saturado o insaturado de 3 a 8
miembros (grupo heterociclico alifatico) seleccionado del Grupo 25,
cada uno de los cuales contiene por lo menos un heterodtomo
seleccionado del grupo que consiste en un atomo de oxigeno, un

atomo de azufre y un atomo de nitrégeno
Grupo 7

un grupo cicloalquilo C; ¢ que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo arilo C¢ (9 que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo
aralquilo C;,, que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 18 y un grupo heterociclico seleccionado
del Grupo 16 que puede ser sustit_uido por miembro(s)

seleccionado(s) del Grupo 18

Grupo 8

un grupo alcoxi C,4, un dtomo de halégeno, un grupo alquilo C,,
un grupo amino, un grupo hidroxilo, un grupo ciano y un grupo

amidino

Grupo 9
{

el

=a
s
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(1) un grupo alquilo C,, (2) un grupo alcanoilo C,.¢, (3) benzoilo,

(4) un grupo alcoxi C;¢-carbonilo que puede ser sustituido por
halégeno(s), (5) un alquil C,¢-imidoilo, (6) formil-imidoilo y (7)

amidino
Grupo 10

(1) 1-azetidinilo, (2) 1-pirrolidinilo, (3) 1-piperidinilo, (4) 4-
morfolinilo y (5) un 1-piperazinilo que puede ser sustituido por

miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 27
Grupo 11

(1) un grupo alquilo C, 4 que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 14, (2) un grupo arilo Cg.14 que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14, (3) un
grupo cicloalquilo C;; que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 14, (4) un grupo cicloalquenilo C; ¢ que
puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14,
(5) un grupo carboxilo, (6) un grupo alcoxi C,4-carbonilo que puede
ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18, (7) un
grupo ariloxi C;. ;-carbonilo que puede ser sustituido pof
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18, (8) un grupo aralquil C;.
jo-oxi-carbonilo que puede ser sustituido por miembro(s)

seleccionados del 18, (9) un grupo carbamoilo, (10) un grupo
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carbamoilo monosustituido que puede ser sustituido por un miembro
seleccionado del Grupo 19, (11) un grupo carbamoilo disustituido,
sustituido por un miembro seleccionado del Grupo 19 y un miembro
seleccionado del Grupo 20, (12) un grupo aminocarbamoilo ciclico
seleccionado del Grupo 21, (13) un grupo tiocarbamoilo, (14) un
grupo tiocarbamoilo monosustituido que puede ser sustituido por un
miembro seleccim.lado del Grupo 19, (15) un grupo tiocarbamoilo
disustituido, sustituido por un miembro seleccionado del Grupo 19 y
un miembro seleccionado del Grupo 20, (16) un grupo
aminotiocarbamoilo ciclico seleccionado del Grupo 21, (17) un
grupo amino que puede ser sustituido por alquil C,¢-imidoilo(s),
formil-imidoilo(s), amidino(s) o miembro(s) seleccionado(s) del
Grupo 17, (18) un grupo amino ciclico seleccionado del Grupo 10,
(19) un grupo hidroxilo que puede ser sustituido por un miembro
seleccionado del Grupo 17, (20) un grupo tiol que puede ser
sustituido por un miembro seleccionado del Grupo 17, (21} un grupo
alcanoilo C;g, (22) un grupo arilo C;.j,-carbonilo, (23) un grupo
acilo derivado de un 4cido sulfénico seleccionado del Grupo 22,

(24) un atomo de haldégeno, (25) nitro y (26) ciano
Grupo 12
un alquileno C,, un alquenileno C, 4 y un alquinileno C, ¢

Grupo 13

%6
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un alquileno C, 3, un alquenileno C,; y un alquinileno C;.3
Grupo 14

(1) un grupo alcoxi C;.¢ que puede ser sustituido por halégeno(s), (2)
un grupo fenoxi que puede ser sustituido por haldgeno(s) o
carbamoilo(s), (3) un 4dtomo de halégeno, (4) un grupo alquilo C,.,
(5) un grupo alquilo C, 4 sustituido con halégeno(s), (6) cicloalquilo
Ci3, (7) un grupo amino, (8) un grupo amino sustituido por uno o
dos miembros seleccionados del grupo que consiste en carbamoilo,
alquilo C,4 y alquil C;4-sulfonilo, (9) un grupo carbamoilo que
puede ser sustituido por alquilo(s) Cy., (10) formilo, (11) un grupo
alcanoilo Cy¢, (12) un grupo arilo Cqg.14, (13) un grupo aril Cg4-
carbonilo, (14) un grupo aralquil C;.3-carbonilo, (15) un grupo
hidroxilo, (16) un grupo alcanoil C, 5-0xi, (17) un grupo aralquil C;.
13-carboniloxi, (18) un grupo nitro, (19) un grupo sulfamoilo, (20)
un grupo N-alquil C,4-sulfamoilo, (21) un grupo fenil-tio, (22) un
grupo alquil C,4feniltio, (23) un grupo-N=N-fenilo, (24) un gfupo
ciano, (25) un grupo oxo, (26) un grupo amidino, (27) un grupo
carboxilo, (28) un grupo alcoxi C,.4-carbonilo, (29) un grupo alquil
Ci.6-tio, (30) un grupo alquil C,¢-sulfinilo, (31) un grupo alquil C, .
sulfonilo, (32) un grupo aril Cg 4-tio, (33) un grupo aril Cg.14-
sulfinilo, (34) un grupo aril Cg,4-sulfonilo y (35) un grupo

heterociclico seleccionado del Grupo 6

<
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Grupo 15

un grupo alquilo C,, un grupo alcanoilo C,, un grupo aril C;.;-
carbonilo, un grupo alquil C,s-sulfonilo, un grupo aminosulfonilo,
un grupo mono-alquil C,.¢-aminosulfonilo, un grupo dialquil C,4.-

aminosulfonilo y un grupo alquilo C,_4 sustituido con halogeno
Grupo 16

(1) un grupo heterociclico aromitico seleccionado de los Grupos 24
y 26 y (2) un grupo heterociclico no aromatico saturado o insaturado
seleccionado del Grupo 25, cada uno de los cuales contiene por lo
menos un heterodtomo seleccionado del grupo que consiste en un

atomo de oxigeno, un dtomo de azufre y un atomo de nitrégeno
Grupo 17

(1) un grupo alquilo C,4 que puede ser sustituido por halégeno o un
alcoxi Ci4, (2) un grupo arilo Cgy2, (3) un grupo arilo Cg;
sustituido con alquilo(s) C,4, (4) un grupo cicloalquilo C;5 que
puede ser sustituido por halégeno(s) o alcoxi(s) C,s, (5) un grupo
alcoxi C;¢, (6) un grupo alcanoilo Cis, (7) un grupo aril Cy5-
carbonilo, (8) un grubo ari] C;.13-carbonilo sustituido por alquilo(s)

Ci4 (s), (9) un grupo alquil C,.¢-sulfonilo, (10) un grupo aril Cg 4-
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sulfonilo, (11) un grupo aminosulfonilo, (12) un grupo
aminosulfonilo mono o disustituido, sustituido por alquilo(s) C;4 y
(13) un grupo alcoxi C,¢-carbonilo que puede ser sustituido por

halégeno(s)
Grupo 18

(1) un grupo hidroxilo, (2) un grupo amino, (3) un grupo amino
mono o disustituido que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 28, (4) un dtomo de haldgeno, (5) un
grupo nitro, (6) un grupo ciano, (7) un grupo alquilo C, 4 que puede
ser sustituido por halégeno(s) y (8) un grupo alcoxi C, ¢ que puede

ser sustituido por halégeno(s)
Grupo 19

un grupo alquilo C,s que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo cicloalquilo C;. que puede
ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18, un
grupo arilo Cg,0 que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo lé, un grupo aralquilo C;.,4 que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo
alcoxi C,.¢ que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s)

del Grupo 18 y un grupo heterociclico seleccionado del Grupo 16

S
s



52’?’

598

que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo

18
Grupo 20

un grupo alquilo C,s, un grupo cicloalquilo C;6 y un grupo

aralquilo C.j
Grupo 21

un grupo l-azetidinil-carbonilo, un grupo 1-pirrolidinil-carbonilo,
un grupo 1-piperidinil-carbonilo, un grupo 4-morfolinil-carbonilo y
un grupo l-piperazinil-carbonilo que puede ser sustituido por

miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 27
Grupo 22

un grupo alquil C, o-sulfonilo que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo alquenil C,4-
sulfonilo que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s)
del Grupo 18, un grupo alquinil C,¢-sulfonilo que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo
cicloalquil C;¢-sulfonilo que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo cicloalquenil Cj.¢-sulfonilo

que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo
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18, un grupo aril C4 j¢-sulfonilo y un grupo aralquil C;.jo-sulfonilo
que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo

18
Grupo 23

un grupo alcoxi C,, un atomo de halégeno, un grupo alquilo C,,
un grupo amino, un grupo hidroxilo, un grupo ciano y un grupo

amidino
Grupo 24

furilo, tienilo, pirrolilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo,
imidazolilo, pirazolilo, 1,2,3-oxadiazolilo, 1,2,4-oxadiazolilo, 1,3,4-
oxadiazolilo, furazanilo, 1,2,3-tiadiazolilo, 1,2,4-tiadiazolilo, 1,3,4-
tiadiazolilo, 1,2,3-triazolilo, 1,2,4-triazolilo, tetrézolilo, piridilo,

piridazinilo, pirimidinilo, pirazinilo y triazinilo

Grupo 25

oxilanilo, azetidinilo, oxetanilo, tietanilo, pirrolidinilo,
tetrahidrofurilo,  tiolanilo,  piperidinilo, tetrahidropiranilo,

morfolinilo, tiomorfolinilo y piperazinilo

Grupo 26
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benzofuranilo, isobenzofuranilo, benzotienilo, indolilo, isoindolilo,
1H-indazolilo, benzindazolilo, benzoxazolilo, 1,2-benzisoxazolilo,
benzotiazolilo, benzopiranilo, 1,2-benzisotiazolilo, benzodioxolilo,
benzimidazolilo, 2,1,1-benzoxadiazolilo, 1H-benzotriazolilo,
quinolilo, isoquinolilo, cinnolinilo, quinazolinilo, quinoxalinilo,
ftalazinilo, naftiridinilo, purinilo, pteridinilo, carbazolilo, -
carbélinilo, B-carbolinilo, y-carbolinilo, acridinilo, fenoxazinilo,
fenotiazinilo, fenazinilo, fenoxatiinilo, tiantrenilo, fenantridinilo,
fenatrolinilo, indolizinilo, pirrolo(1,2-b)piridazinilo, pirazolo (1,5-
a)piridilo, pirazolo[3,4-b]piridilo, imidazo(1,2-a)piridilo, imidazo
(1,5-a)piridilo, imidazo(1,2-b)piridazinilo, imidazo(1,2--
a)pirimidinilo, 1,2,4-triazolo (4,3-a)piridilo y 1,2,4-triazolo (4,3-

b)piridazinilo

Grupo 27

un grupo alquilo C,.¢, un grupo aralquilo C,.,¢ y un grupo arilo Cq_ig
Grupo 28

un grupo alquilo C,., un grupo alcanoilo Ci, un grupo aril C;. 5-

carbonilo y un grupo alquil C, ¢-sulfonilo
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Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 2, donde el
grupo heterociclico no aromético saturado o insaturado de 3 a §
mieml;ros que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s)
del Grupo 1, representado por R' y R, es un grupo heterociclico no
aromético saturado o insaturado de 3 a 8 miembros seleccionado del
Grupo 25 que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s)
del Grupo 1, y el grupo heterociclico formado por combinacién de
R! y R? junto con A, seleccionado del Grupo 4 que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 3 es un grupo

amino ciclico seleccionado del Grupo 29.
Grupo 29

1-azetidinilo, 1-pirrolidinilo, 1-piperidinilo, 1-homopiperidinilo,
heptametilenimino,  1-piperazinilo,  1-homopiperazinilo, 4-
mc;rfolinilo, 4-tiomorfolinilo, 2-isoindolinilo, 1,2,3,4-tetrahidro-2-
isoquinolilo, . 1,2,4,5-tetrahidro-3H-3-benzazepin-3-ilo e inden-1-

espiro-4’-piperidin-1'-ilo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 2, donde R!
y R? se combinan entre si con A para formar un grupo heterociclico
no aromatico saturado o insaturado de 3 a 8 miembros seleccionado
del Grupo 4 que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s)

del Grupo 3.
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Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 2, donde R’
y R? se combinan entre si con A para formar un grupo heterociclico
no aromatico saturado o insaturado de 3 a 8 miembros que contiene
uno o dos heterodtomos que son nitrégeno, cuyo anillo puede ser

sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 3.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 4, donde el
grupo representado por -AR'R? es (1) un piperidinilo o (2) un grupo
piperazinilo, cada uno de los cuales puede ser sustituido por

miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 3.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 4, donde el
grupo representado por -AR'R* es un grupo representado por la

féormula:

—N -L-~_B?—-R' S (1)
N, .

[donde L es metina o un 4tomo de nitrégeno, B? es un enlace,-CH, -,
-80;-, -SO-, -§- , -O-, -CO-, -NR*' -SO,- (donde R®' es un atomo de
hidrégeno, un grupo alquilo C;, un grupo alquenilo C,, un grupo
alquinilo Ca.6, un grupo cicloalquilo Cs), -CH(OH)-, -NR"%- (donde
R" es un dtomo de hidrégeno o un grupo alcanoilo Cy), -NR Pl

CO- (donde R™ tiene el significado indicado anteriormente),-NR®'-
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CO-O- (donde R"' tiene el significado indicado anteriormente), -
CH,SO0, - o- -CH,S-, R" es un grupo de hidrocarburos seleccionado
del Grupo 2 que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s)
del Grupo 1 o un grupo heterociclico seleccionado del Grupo 6 que

puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1].

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 4, donde el
grupo representado por la formula -AR'R? es un grupo representado

por la férmula:

(donde B? es -CH;- , -SO,- , -SO-, -S- , -O-, -CO- , -NR” -SO,-
(donde R" es un 4tomo de hidrégeno, un grupo alquilo C,s, un
grupo alquenilo C,, un grupo alquinilo C;, un grupo cicloalquilo
Css), NR*-CO-, -NR*'-CO-O- (donde NR" tiene el significado
indicado anteriormente), Z es un halégeno, SO,NR>R™ (donde cada
uno deRMy R"4 es (1) un grupo alquilo C,.; que puede ser sustituido
por haldgeno(s), hidroxilo(s) o alcoxi(s) Cis, (2) un grupo
cicloalquilo C;_5 que puede ser sustituido por halégeno(s) o alcoxi(s)
Ci.6, (3) un grupo alcoxi C,_¢, (4) un atomo de hidrégeno, o R y R™
se combina entre si con A para formar un grupo amino ciclico),

SO,RY (donde R™ es (1) un grupo alquilo C;s que puede ser



10.

11.

604

sustituido por haldgeno(s), hidroxilo(s) o alcoxi(s) C,, (2) un grupo
cicloalquilo Cj.3 que puede ser sustituido por haldgeno(s) o alcoxi(s)
Clis), un CONR™R™ (donde cada uno de R®™ y R™ tiene el
significado indicado anteriormente) o -NR™-SO,R™ (donde R™ es
(1) un grupo alquilo C,.¢ que puede ser sustituido por halégeno(s) o
alcoxi(s) C,.s, (2) un grupo cicloalquilo Cs.3 que puede ser sustituido
por halégeno(s) o alcoxi(s) C,, R" es (1) un grupo alquilo C, que
puede ser sustituido por halégeno(s) o alcoxi(s) C,s, (2) un grupo
cicloalquilo C;.3 que puede ser sustituido por halégeno(s) o alcoxi(s)
Cis 0 (3) un dtomo de hidrégeno), un grupo alcoxi C,, un grupo
amino que puede ser sustituido por alcanoilo(s) C,4, nitro(s),

ciano(s), tetrazolilo(s) o morfolinilo(s)).

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 2, donde R
es un grupo arilo Cg,4 que puede ser sustituido por miembro(s)

seleccionado(s) del Grupo 1.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 2, donde R?
es un grupo fenilo que puede ser sustituido por miembro(s)

seleccionado(s) del Grupo 1.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1, donde E
€S -CH;CHZ-, -CHzCHzCHz-, -CHzCHzCHzCHz-, o -
CH,CH,CH,CH,CH,-.

e
562
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Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, donde E

€s -CHZCH2CH1-.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1, donde G

es CO, SO,, CONH u OCO.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, donde G?

es CO o NHCO.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1, donde G

es CO.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, donde J es

metina.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1, donde G'

es CO o SO,.

Un compuesto' como se reivindica en la Reivindicacién 1, donde R’
es un grupo de hidrocarburos seleccionado del Grupo 2 que puede
ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1, un grupo
heterociclico seleccionado del Grupo 6 que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1, un grupo alcoxi C,.¢ que

puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 7, o

84
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un grupo amino que puede ser sustituido por miembro(s)

seleccionado(s) del Grupo 9.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1, donde R*

es un alquilo Cy.,.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1, donde R*

es metilo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1, donde

cada uno de Q y R es -CH,CH;-.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, donde n es

CEro.

Un compuesto representado por la férmula:

[donde R* es (1) un grupo alquilo C,.¢ que puede ser sustituido por
halégeno(s), alcoxi(s) C,.¢, oxo(s), amino(s), fenilo(s), piridilo(s) o

tetrazolilo(s), (2) un grupo alquenilo C,, (3) un grupo cicloalquilo
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Cis que puede ser sustituido por haldgeno(s), alquilo(s) C,s o
alcoxi(s) Ci¢, (4) un grupo fenilo que puede ser sustituido por
halégeno(s), alquilo(s) C.s alcoxi(s) C,s, nitro(s), ciano(s),
hidroxilo(s), alcanoil C,4-amino(s), carbamoilo(s) o sulfamoilo(s),
(5) un grupo amino que puede ser sustituido por alquilo(s) C,.s, (6)
un grupo alcoxi C;¢ que puede ser sustituido por fenilo(s), (7) un
grupo cicloalquil C, g-oxi, (8) un grupo heterociclico que puede ser
sustituido por halégeno(s), alquilo(s) C;.¢ 0 hidroxilo(s), G** es CO o
SO;, R* es un grupo arilo Cg19 que puede ser sustituido por (1)
halégeno(s), (2) alquilo(s) C,.s que puede(n) ser sustituido(s) por
halégeno(s), (3) alcoxi(s) C;.s que puede(n) ser sustituido(s} por
haldgeno(s), (4) alquil C,-tio(s), o (5) alquil Cl_ﬁ-s;ulfonilo(s), Les
metina 0 un dtomo de nitrégeno, B? es un enlace, -CH,- , -SO;- , -
SO-, -S- , -O- , -CO-, -NR"'-SO,- (donde R™ es un atomo de
hidrégeno, un grupo alquilo C,5, un grupo alquenilo C,, un grupo
alquinilo C35 o un grupo cicloalquilo C;g), -CH(OH)-, -NR*%-
(donde R®? es un atomo de hidrégeno o un grupo alcanoilo C,4), -
NR®’-CO- (donde R® tiene el significado indicado anteriormente), -
NR®-CO-O- (donde R™ tiene el significado indicado
anteriormente), -CH,SO,-, 0 -CH,S-, R* es ® un grupo de
hidrocarburos aromaticos que puede ser sustituido por halégeno(s),
SO,NR™R™ (donde cada uno de R y R* es (1) un grupo alquilo
Ci.6 que puede ser sustituido por 1) halégeno(s), 2) hidroxilo(s) o 3)
alcoxi(s) C,.s, (2) un grupo cicloalquilo C;.3 que puede ser sustituido

por 1) halégeno(s) o 2) alcoxi(s) C;s, (3) un grupo alcoxi C,5 0 (4)
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un tomo de hidrégeno, o R® y R™ pueden combinarse entre si con
un 4tomo de nitrégeno para formar un grupo amino ciclico), SO,R"
(donde R es (1) un grupo alquilo C;6 qﬁe puede ser sustituido por
haldgeno(s), hidroxilo(s) o alcoxi(s) C,, (2) un grupo cicloalquilo
Cis que puede ser sustituido por halogeno(s) o alcoxi(s) Cis),
CONR™R™ (donde R” y R™ tienen los significados indicados
anteriormente) o -NR™-SO,R* (donde R® es (1) un grupo alquilo
Ci.s que puede ser sustituido por halégeno(s) o alcoxi(s) C;.¢, (2) un
grupo cicloalquilo C33 que puede ser sustituido por halégeno(s) o
alcoxi(s) Ci.s, RY es (1) un grupo alquilo C,s que puede ser
sustituido por halégeno(s) o alcoxi(s) C,, (2) un grupo cicloalquilo
Ci.s que puede ser sustituido por halégeno(s) o alcoxi(s) Cis o (3)
un itomo de hidrégeno), un grupo alcoxi C,¢, un grupo amino que
puede ser sustituido por alcanoilo(s) C;4, un grupo nitro, un grupo
ciano, un grupo tetrazolilo o un grupo morfolinilo, 0 @ un grupo
heterociclico aromitico que puede ser sustituido por sustituyente(s)
seleccionado(s) de los sustituyentes del grupo de hidrocarburos

aromaticos antes mencionados] o una sal del mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 23, donde

R es un grupo fenilo que puede ser sustituido por halégeno(s),

" trifluorometilo(s) o alquilo(s) Cy.s.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 23, donde L

es metina.

<6t
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Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 23, donde B?
es -CH-, -8Or- , -SO-, -8- , -O- , -CO- , -NR"'-80;-, -NR"-CO- 0
NR®-CO-O- (donde R®' es un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo
Cl-_4, un grupo alquenilo C,,, un grupo alquinilo C;4 0 un grupo

cicloalquilo Cs.).

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 23, donde

R* es un grupo fenilo que puede ser sustituido por (1) halégeno(s),

-(2) SO,R® (donde R° es un grupo alquilo C,_¢ 0 un grupo cicloalquilo

Css), 3) N (RY SO,R® (donde R es un atomo de hidrégéno o un
grupo alquilo C,4, R® tiene el significado indicado anteriormente),
(4) SO,NR'R® (donde cada uno de Rfy RE es un 4tomo de hidrégeno
o un grupo alquilo C,s o0 R*y R® pueden combinarse entre si con un
dtomo de nitrgeno para formar un grupo amino ciclico) o (5)

CONR'R® (donde cada uno de Rf y R® es un atomo de hidrégeno o

un griipo alquilo C, ¢ 0 R'y R® se combinan entre si con un itomo de
q

nitrégeno para formar un grupo amino ciclico).

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 23, donde B?
es SO,,CH, o N(R%-SO; (donde R® es un dtomo de hidrégeno o un
grupo alquilo C,4); R* es un grupo fenilo que puede ser sustituido
por (1) halégeno(s), (2) SO;R® (donde R® es un grupo alquilo C;5 0
un grupo cicloalquilo Cs.g), (3) N (RY) SO;R® (donde R? es un 4tomo
de hidrégeno o un grupo alquilo C,4, y R° tiene el significado
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indicado anteri;:ormente), (4) SO,NR'R® (donde cada uno de Rf y R®
es un dtomo de hidrégeno o un grupo alquilo C;4 0 R'y R® pueden
combinarse entre si con un atomo de nitrégeno para formar un grupo
amino ciclico) o (5) CONR'R® (donde cada uno de Rf y R® es un
stomo de hidrégeno o un grupo alquilo C,s o R' y R® pueden
combinarse entre si coﬁ un atomo de nitrogeno para formar un grupo
amino ciclico); R*® es un grupo fenilo sustituido por uno o dos
miembros seleccionados del grupo del dtomo de halégeno y un

alquilo C,.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 23, donde
G'" es SO, o CO, L es metina, B? es SO; o CH;, R* es un grupo

representado por la formula:

(donde Z es un grupo alquil C;4-sulfonilo, un grupo sulfamoilo que
puede ser sustituido por un grupo alquilo(s) C;4 o un grupo
carbamoilo); R* es un grupo fenilo que puede ser sustituido por uno
o dos miembros seleccionados del grupo que consiste en halégeno(s)

y alquilo(s) Cy4; R* es metilo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, el cual es

N-(3,4-diclorofenil)-1-(metilsulfonil)-N- {3-[4-({4-

529
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[(metilsulfonil)amino}fenil } sulfonil)-1-piperidinil Jpropil } -4-

piperidincarboxamida o una sal del mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, el cual es
N-(3-clorofenil)-1-(metilsulfonil)-N-(3- {4-[4-(metilsulfonil)bencil]-

1-piperidinil} propil)-4-piperidincarboxamida o una sal del mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, el cual es
N-(3-{4-[4-(aminocarbonil)bencil]-1-piperidinil } propil)}-N-(3,4-
diclorofenil)-1-(metilsulfonil)-4-piperidincarboxamida o una sal del

mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, el cual es
1-acetil-N-(3-{4-[4-(aminocarbonil)bencil]- 1-piperidinil } propil)-N-

(3-cloro-4-metilfenil)-4-piperidincarboxamida o una sal del mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, el cual es
N-(3,4-diclorofenil)-N-(3-{4-[4-(etilsulfonil)bencil]-1-
piperidinil } propil)-1-(metilsulfonil)-4-piperidincarboxamida o una

sal del mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, el cual es
N-(3,4-diclorofenil)-N-(3- {4-[4-(isopropilsulfonil)bencil]-1-
piperidinil)propil)-1-(metilsulfonil)-4-piperidincarboxamida o una

sal del mismo.
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Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1, el cual es
clorhidrato de N-(3-cloro_fenil)-N-(3- {4-[4-
(isopropilsulfonil)bencil]- 1-piperidinil } propil)- 1-(metilsulfonil)-4-

piperidincarboxamida o una sal del mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1, el cual es
clorhidrato de N-(3-clorofenil)-N-(3-{4-[4-(etilsulfonil)bencil]-1-
piperidinil} propil)-1-(metilsulfonil)-4-piperidincarboxamida o una

sal del mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, el cual es

clorhidrato de N-(3,4-diclorofenil)-1-(metilsulfonil)-N-(3-{4-[4- -

(metilsulfonil)bencil]-1-piperidinil} propil)-4-piperidincarboxamida

o una sal del mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, el cual es
N-(3-{4-[4-(aminocarbonil)bencil}- 1-piperidinil } propil)-N-(3-cloro-
4-metilfenil)-1-(metilsulfonil)-4-piperidincarboxamida o una sal del

mismo.

Un profirmaco de un compuesto de la formula

oS

Y
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R—_'GTN\ﬁ/J_G_IF-_E_A‘Rg » . (-|j-
' -(?Hz)n . . ’
. R}

(donde R' es un atomo de hidrégeno, un grupo de hidrocarburos que
puede ser sustituido, un grupo heterociclico no aromatico que puede
ser sustituido, R?* es un grupo de hidrocarburos que puede ser
sustituido, un grupo heterociclico no aromatico que puede ser
sustituido, o R! y R? pueden combinarse entre si con A para formar
un grupo heterociclico que puede ser sustituido; A es N o N*-R* . Y°
(R® es un grupo de hidrocarburos; Y™ es un contraanién); R’ es un
grupo de hidrocarburos ciclicos que puede ser sustituido o un grupo
heterociclico que puede ser sustituido; n es 0 6 1; R* es un 4tomo de
hidrégeno, un grupo de hidrocarburos que puede ser sustituido, un
grupo heterociclico que puede ser sustituido, un grupo alcoxi que
puede ser sustituido, un grupo ariloxi que puede ser sustituido, o un
grupo amino que puede ser sustituido, E es un grupo de
hidrocarburos alifaticos divalentes que puede ser sustituido por‘uno
o més grupo(s) distinto(s) de oxo; G! es un enlace, CO o SO,; G* es
CO, SO,;, NHCO, CONH u OCO; J es metina o un atomo de
nitrégeno; y cada uno de Q y R es un enlace o un hidrocarburo
alifatico C,; divalente que puede ser sustituido; con la condicién de
que J sea metina cuando G* es OCO, que Q o R -uno de ellos- no sea

un enlace cuando el otro'es un enlace y que cada uno de los
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siguientes, Q y R, no esté sustituido por oxo cuando G' s un enlace)
o una sal del mismo, en donde la prodroga es una convertida a
compuesto de la formula (I) que tiene actividad inhibitoria de
CCR% por una reaccion debido a una enzima o un 4cido gastrico en

vivo.

Una composicion farmacéutica que contiene un compuesto

representado por la formula:

B |
4 1 /Q\ 2 ’R
R—_G—N\ ./J—G—N_—E—-A\

Y, B ®
. R

(donde R! es un dtomo de hidrégeno, un grupo de hidrocarburos que
puede ser sustituido, un grupo heterociclico no aroméatico que puede
ser sustituido, R* es un grupo de hidrocarburos que puede ser
sustituido, un grupo heterociclico no aromatico que puede ser
sustituido, o R' y R? pueden combinarse entre si con A para formar
un grupo heterociclico que puede ser sustituido; A esNo N*-R*. Y
(R® es un grupo de hidrocarburos; Y™ es un contraanién); R’ es un
grupo de hidrocarburos ciclicos que puede ser sustituido o un grupo
heterociclico que puede ser sustituido; n es 0 6 1; R* es un 4tomo de
hidrégeno, un grupo de hidrocarburos que puede ser sustituido, un
grupo heterociclico que puede ser sustituido, un grupo alcoxi que

puede ser sustituido, un grupo ariloxi que puede ser sustituido, o un
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grupo amino que puede ser sustituido, E es un grupo de
hidrocarburos alifaticos divalentes que puede ser sustituido por uno
o mis grupo(s) distinto(s) de oxo; G' es un enlace, CO o SO; G es
CO, SO,;, NHCO, CONH u OCOQO; J es metina o un itomo de
nitrégeno; y cada uno de Q y R es un enlace o un hidrocarburo
alifitico C,.; divalente que puede ser sustituido; con la condicién de
que J sea metina cuando G* es OCO, que Q o R -uno de ellos- no sea
un enlace cuando el otro es un enlace y que cada uno de los
siguientes, Q y R, no esté sustituido por oxo cuando G' es un

enlace), una sal del mismo o un profarmaco del mismo.

Una composicion farmacéutica como se reivindica en la
Reivindicacion 41, la cual es un antagonista del receptor de la

quimiocina.

Una composicion farmacéutica como se reivindica en la

Reivindicacidn 41, la cual es un antagonista del CCRS.

Una composicion como se reivindica en la Reivindicacion 41, la
cual estd destinada para el tratamiento o la prevencion de una

enfermedad infecciosa por VIH.

Una composicion como se reivindica en la Reivindicaciéon 41, la

cual estd destinada para el tratamiento o la prevencion del SIDA.
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Una composicién como se reivindica en la Reivindicacion 41, la

cual est4 destinada para la prevencion de la progresion de] SIDA.

- Una composicion como se reivindica en la Reivindicacion 44, la

cual se usa en combinacion con un inhibidor de la proteasa y/o un

inhibidor de la transcriptasa inversa.

Una composicién como se reivindica en la Reivindicacidn 47, donde
el inhibidor de la transcriptasa inversa es zidovudina, didanosina,
zalcitabina, lamivudina, stavudina, abacavir, nevirapina, delavirdina

o efavirenz.

Una composicion como se reivindica en la Reivindicacion 47, donde
el inhibidor de la proteasa es saquinavir, ritonavir, indinavir,

amprenavir o nelfinavir.

Uso de un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1 o

un profarmaco del mismo para la preparacion de un medicamento

\é%
e

SR

para tratar una enfermedad que puede ser prevenida o tratada por

antagonismo de un receptor de quimiocina.

Uso de un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1 o
profarmaco del mismo para la preparacion de un medicamento para
tratar una enfermedad que puede ser prevenida o tratada por

antagonismo del CCRS.
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Uso de un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1 o
profarmaco del mismo para la preparacién de un medicamento para
el tratamiento o la prevenciéon de una enfermedad infecciosa por

VIH.

Uso de un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1 o
un profirmaco del mismo en combinacion con un inhibidor de la
proteasa y/o un inhibidor de la transcriptasa inversa para el

tratamiento o la prevencion de una enfermedad infecciosa por VIH.
Un método para antagonizar el CCRS que comprende la
administracion de una cantidad eficaz del compuesto en un

mamifero que lo necesita, como se reivindica en la Reivindicacion 1,

o un profarmaco del mismo.
Un método para producir un compuesto de la férmula:

R‘;-GLN/Q\J—GLN—E—AIR '- -
- \Ii/ . |- \ I . (l)
©Hy), R . _
S

(donde R' es un 4tomo de hidrégeno, un grupo de hidrocarburos que

puede ser sustituido, un grupo heterociclico no aromatico que puede

T .

617 % |
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ser sustituido, R? es un grupo de hidrocarburos que puede ser
sustituido, un grupo heterociclico no aromatico qﬁe puede ser
susﬁmido, o R' y R? pueden combinarse entre si con un atomo A
para formar un grupo heterociclico que puede ser sustituido; A es N
o N"-R°. Y (R’ es un grupo de hidrocarburos; Y™ es un
contraanién); R> es un grupo de hidrocarburos ciclicos que puede ser
sustituido o un grupo heterociclico que puede ser sustituido; n es 0 6
1; R* es un dtomo de hidrégeno, un grupo de hidrocarburos que
puede ser sustituido, un grupo heterociclico que puede ser
sustituido, un grupo alcoxi que puede ser sustituido, un grupo ariloxi
que puede ser sustituido, o un grupo amino que puede ser sustituido,
E es un grupo de hidrocarburos alifaticos divalentes que puede ser
sustituido por uno o mas grupo(s) distintos de oxo; G' es un enlace,
CO o SO;; G* es CO, SO, o NHCO; J es metina o un atomo de
nitrégeno; y cada uno de Q y R es un enlace o un hidrocarburo
alifatico C,.; divalente que puede ser sustituido; con la condicion de
que Q o R -uno de ellos- no sea un enlace cuando el otro es un
enlace y que cada uno de los siguientes,Q y R, no esté sustituido por
oxo cuando G' es un enlace) o una sal del mismo, que comprende

hacer reaccionar un compuesto de la formula:

1

o R
. /
H—N.—-E—A_\__
(CH,),

oy

2
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(donde cada simbolo tiene el significado indicado anteriormente) o

una sal del mismo con un compuesto de la formula:

Q

\R/

R—c—n" u—¢' arn

(donde R® es un grupo carboxilo, o un grupo de 4cido sulfénico o
una sal del mismo o un derivado reactivo del mismo, y los demds
simbolos tienen los significados indicados anteriormente) o una sal

del mismo.
Un método para producir un compuesto de 1a férmula:

4 1 /Q\ 2 ’R‘
R-—_G—N\ _/J—G—Nf’E*A\

N -.(.(;"Hz)m R : | (I)
. 5

(donde R! es un atomo de hidrégeno, un grupo de hidrocarburos que
puede ser sustituido, un grupo heterociclico no aromaitico que puede
ser sustituido, R* es un grupo de hidrocarburos que puede ser
sustituido, un grupo heterociclico no aromatico que puede ser
sustituido, o R' y R? pueden combinarse entre si con un atémo A

para formar un grupo heterociclico que puede ser sustituido; A es N
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o N* R’ . Y (R’ es un grupo de hidrocarburos; Y~ es un
contraanién) ; R? es un grupo de hidrocarburos ciclicos que puede
ser sustituido o un grupo heterociclico que puede ser sustituido; n es
0 6 1; R* es un atomo de hidrégeno, un grupo de hidrocarburos que
puede ser sustituido, un grupo heterociclico que puede ser
sustituido, un grupo alcoxi que puede ser sustituido, un grupo ariloxi
que puede ser sustituido, o un grupo amino que puede ser sustituido,
E es un grupo de hidrocarburos alifaticos divalentes que puede ser
sustituido por uno o més grupos distintos de oxo; G' es un enlace,
CO o SO;; G? es CO, SO,, NHCQ, CONH u OCO; J es metina o un
dtomo de nitrégeno; y cada uno de Q y R es un enlace o un
hidrocarburo alifitico C,_; divalente que puede ser sustituido; con la
condicién de que J sea metina cuando G es OCO, que Q o R -uno
de ellos- no sea un enlace cuando el otro es un enlace y cada uno de
los siguientes, Q y R, no esté sustituido por oxo cuando G' es un
enlace) o una sal del mismo, que comprende hacer reaccionar un

compuesto de la férmula:

Q .
Y RS B 2 o
R—G—N_ J—C—N—E—X_

, () -
), -
R!

(donde x es un grupo de salida, y los demas simbolos tienen los
significados indicados anteriormente) o una sal del mismo con un

compuesto de la formula:
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H-N W

(donde cada simbolo tiene el significado indicado anteriormente) o

una sal del mismo o un compuesto de la férmula:
- R—N - vn

(donde R® es un grupo de hidrocarburos, y los demds simbolos

tienen los significados indicados anteriormente).

Un compuesto intermediario para la obtencion de un compuesto
como se reivindica en la Reivindicacién 1, caracterizado porque es
N-(3,4-diclorofenil)-N-(3-halogeno-propil)- 1-(metilsulfonil)-4-

piperidincarboxamida o una sal de la misma.

Un compuesto intermediario para la obtencion de un compuesto
como se reivindica en la Reivindicacién 1, caracterizado porque es
N-(3-cloro-4-metilfenil)-N-(3-halogeno-propil)-1-(metilsulfonil)-4-

piperidincarboxamida o una sal de la misma.
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Clorhidrato de 4-(4-piperidinilmetil)bencensulfonamida

Al compuesto obtenido en el Ejemplo de referencia 83-1

(755 mg) se agregd 4cido clorhidrico concentrado (10 ml), y la
mezcla se calentd a reflujo durante 4, 5 horas. El solvente

' orgdnico se destild para obtener el producto deseado /708 mg,

2,43 mmol, rendimiento 95%).
'H-NMR (CD,0D) 6; 1,32-1,58 (2H, m), 1,78-2,05 (3H, m), 2,71
(2H, d, J=6,8 Hz), 2,83-3,02 (2H, m), 3,28-3,43 (2H, m), 7,38

(2H, d, H=8,4 Hz), 7,83(2H, d, J=8,4 Hz)}.

Ejemplo de referencia 84-1

N-metil-4-[l-acetil-4-piperidinil)metil] bencensulfonamida

De una manera similar al Ejemplo de referencia 83-1, el
compuesto que figura en el titulo se sintetizd utilizando una

solucién acuosa de metilamina al 40%. Rendimiento 46%.

1H-NMR (CDC1,}) 8; 1,05-1,30 (2H, m), 1,60-1,93 (3H, m),
2,08 (3H, s), 2,40-2,60 (2H, m), 2,63 (2H, dd, J=2,2, 7,0 Hz},
- 2,72 (6H, s), 2,90-3,07 (1H, m), 3,72-3,88 (1H, m), 4,56-4,70

. (1H, m), 7,31 (2H, d, J=8,4 Hz), 7,71 (2H, 4, J=8,4 Hz).

Ejemplo de referencia 84-2
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Clorhidrato de N-metil-4-(4-piperidinilmetil)bencensulfonamida

De una manera similar al Ejemplo de referencia 83-2, el
compuesto que figura en el titulo se sintetizd utilizando el
compuesto obtenido en el Ejemplo de referencia .B4-1.

Rendimiento 90%.

'H-NMR (CD,OD) &: 1,30-1,60 (2H, m), 1,78-2,05 (3H, n),
2,71 (2H, 4, J=7,0 Hz), 2,83-3,04 (2H, m), 3,30-3,45 (2H, m),

7,42 (2H, 4, J=8,4 Hz), 7,77 (2H, d, J=8,4 Hz).

Ejemplo de referencia 85-1

N,N-dimetil-4[{l-acetil-4 piperidinil)metil]bencensulfonamida

De una manera similar al Ejemplo de referencia 83-1, el
compuesto que figura en el titulo se sintetizd utilizando una

solucidén acuosa de dimetilamina al 50%._Rendimiento 56%.

'H-NMR (CDCl,) &: 1,05-1,30 (2H, m), 1,60-1,91 (3H, m), 2,08
(3H, s), 2,,49 (1H, d4dt, J=2,6,12,8 Hz) 2,63 {(1H, d, J=8,4 Hz),
2,67 (3H, d, J=6,2 Hz), 2,99 (iH, dt, J=2,6, 12,8 Hz), 3,73-
3,86 (1H, m), 4,53-4,80 (2H, m), 7,29 (2H, d, J=B,4 Hz), 7,79

(2H, d, J=8,4 Hz}.

Ejemplo de referencia 85-2

Clorhidrato de N,N-dimetil-4- (4-piperidinilmetil)bencen-

sulfonamida.
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De una manera similar al Ejemplo de referencia 83,2- el
compuesto que figura en el titulo se sintetizdé utilizando el
compuesto obtenido en el Ejemplo de referencia 85-1.

Rendimiento 95%.

'H-NMR (CD,0D} &: 1,30-1,55 (2h, M), 1,78-2,02 (3h, M), 2,69
(2H, 4, J=7,0 Hz), 2,73 (6H, s),2,81-3,03 (2H, wm), 3,33-3,48

(2H, m), 7,38 (2H, d, J=8,4 Hz), 7,74(2H, d, J=8,4 Hz) 104.

Ejemplo de referencia 86-1

l-acetil-4-[4-{metilsulfonil)bencil]piperidina

N-acetil-4-bencilpiperidina (508 mg) se agregd al Aacido
clorosulfdénico (1,66 ml) bajo enfriamiento con hielo, y 1la
mezcla se agitd a la misma temperatura durante 20 minutos y a
temperatura ambiente durante 20 minutos. La mezcla de reaccidn
se vertidé en hielo, y la mezcla se agitd durante 10 minutos y
se extrajo con diclorometano. El extracto se secd sobre sulfato
de magnesio anhidro y se concentré a presidén reducida para
obtener derivados de la clorosulfona. A una mezcla de sulfito

%t; ' de sodio {627 mg) y carbonato de hidrdégeno sddico (1,15 g} se
agregd agua (5 ml), y la temperatura de la mezcla se ajustd en
75°C. A la mezcla se agregaron por goteo los derivados de la

clorosulfona anteriores, y la mezcla se calentd durante 1

hora. A la mezcla se agregaron &cido cloroacético (706
- mg) y una solucidén acuosa de 50% hidréxido de scodio (0,6
ml}), v la mezcla se calentd durante 24 horas a reflujo. La

mezcla se enfrid a temperatura ambiente, y se ajustdé al

valor de pH 5 agregando dcido clorhidrico 1 N y se extrajo con
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Reivindicaciones

Un compuesto de la formula:

4 V /Q\ 2 IR'
RGN I—GN—E—A

e, F o
I'*a

(donde R! y R? se combinan entre si con A para formar un grupo
heterociclico que puede ser sustituido; A es N o N™-R’. Y" (R% es un
grupo de hidrocarburos; Y- es un contraanidn); R® es un grupo de
hidrocarburos ciclicos que puede ser sustituido o un grupo
heterociclico que puede ser sustituido; n es 0 ¢ 1; R* es un atomo de
hidrégeno, un grupo de hidrocarburos que puede ser sustituido, un
grupo heterociclico que puede ser sustituido, un grupo alcoxi que
puede ser sustituido, un grupo ariloxi que puede ser sustituido o un
grupo amino que puede ser sustituido, E es un grupo de
hidrocarburos alifaticos divalentes que puede ser sustituido por uno o
mds grupos(s) distinto(s) de oxo; G' es un enlace, CO o SO,; G* es
CO, SO,;, NHCO, CONH u OCO; J es metina o un atomo de
nitrgeno; y cada uno de Q y R es un enlace o un hidrocarburo
alifatico C,.; divalente que puede ser sustituido; con la condicion de
que J sea metina cuando G2 es OCO, que Q o R -uno de ellos- no
sea un enlace cuando el otro es un enlace y que cada uno de los
siguientes, Q y R, no esté sustituido por uno o més grupo(s) oxo

cuando G' es un enlace) o una sal del mismo.

o
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* Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1, donde R' y

R? se combinan entre si con A para formar un grupo heterociclico
seleccionado del Grupo 4 que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionadd(s) del Grupo 3; AesNoN"-R’. Y (Y es CI, Br, I,
NO;y, SO, PO o CH3;SO5 ; R’ es un grupo de hidrocarburos
seleccionados del Grupo 2); R? es un grupo de hidrocarburos ciclicos
seleccionados del Grupo 5 que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo | o un grupo heterociclico seleccionado
del Grupo 6 que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s)
del Grupo 1; R* es un atomo de hidrogeno, un grupo de
hidrocarburos seleccionado del Grupo 2 que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1, un grupo heterociclico,
seleccionado del Grupo 6 que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 1, un grupo alcoxi C,s que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 7, un grupo
ariloxi Cq.14 que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s)
del Grupo 8, un grupo amino que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) .del Grupo 9, o un grupo amino ciclico
seleccionado del Grupo 10; E es un grupo de hidrocarburos alifaticos
divalentes seleccionado del Grupo 12 que puede ser sustituido por
miembro(s) distintos de oxo y seleccionado del Grupo 11; cada uno
de Q y R es un enlace 0 un gmpo de hidrocarburos alifaticos C,3
divalentes seleccionado del Grupo 13 que puede ser sustituido por

miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 11.
Grupo |

(1) un grupo alquilo C;¢ que puede ser sustituido por miembro(s)

seleccionado(s) del Grupo 14, (2) un grupo alquenilo C,4 que puede
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ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14, (3} un
grupo alquinilo C,s que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 14, (4) un grupo arilo Cg.14 que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14, (5) un
grupo cicloalquilo Cs;; que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 14, (6) un grupo cicloalquenilo C;4 que
puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14,
(7) un grupo heterociclico seleccionado del Grupo 16 que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 15, (8) un
grupo amino que puede ser sustituido por alquil C,.s-imidoilo(s),
formil-imidoilo(s), amidino(s) o miembro(s) seleccionado(s) del
Grupo 17, (9) un grupo amino ciclico que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 10, (10) un grupo imidoilo
que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionadc;(s) del Grupo
17, (11) un grupo amidino que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 17, (12) un grupo hidroxilo que puede ser
sustituido por un miembro seleccionado del Grupo 17, (13) un grupo
tiol que puede ser sustituido por un miembro seleccionado del Grupo
17, (14) un grupo carboxilo, (15) un grupo alcoxi C,.¢-carbonilo que
pucde ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18,
(16) un grupo ariloxi Cy-carbonilo que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18, (17) un grupo aralquil C;.
j0-oxi-carbonilo que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 18, (18) un grupo carbamoilo; (19) un
grupo carbamoilo monosustituido que puede ser sustituido por un
miembro seleccionado del Grupo 19, (20) un grupo carbamoilo
disustituido, sustituido por un miembro seleccionado del Grupo 19y
un miembro seleccionado del Grupo 20, (21) un grupo

aminocarbamoilo ciclico seleccionado del Grupo 21, (22) un grupo
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tiocarbamoilo, (23) un grupo tiocarbamoilo monosustituido que
puede ser sustituido por un miembro seleccibnado del Grupo 19,
(24) un grupo tiocarbamoilo disustituido, sustituido por un miembro
seleccionado del Grupo 19 y un miembro seleccionado del Grupo
20, (25) un grupo aminotiocarbamoilo ciclico que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 21, (26) un
grupo sulfamoilo, (27) un grupo sulfamoilo N-monosustituido,
sustituido por un miembro seleccionado del Grupo 19, (28) un grupo
sulfamoilo N,N-disustituido, sustituido por un miembro seleccionado
del Grupo 19 y un miembro seleccionado del Grupo 20, (29) un
grupo amino-sulfonilo ciclico seleccionado del Grupo 22, (30) un
atomo de haldgeno, (31) un grupo ciano, (32) un grupo nitro, (33) un
grupo acilo derivado de un écido sulfénico seleccionado del Grupo
22, (34) un grupo formilo, (35) un grupo alcanoilo C;¢, (36) un
grupo aril Cqyp-carbonilo, (37) un grupo alquil C,¢-sulfinilo que
puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 23 y
(38) un grupo aril Cgs-sulfinilo que puede ser sustituido por

miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 23

Grupo 2

(1) un grupo alquilo Ci.jq, (2) un grupo alquenilo C,6, (3) un grupo
alquinilo Cz4, (4) un grupo cicloalquilo C;y que puede ser
condensado con benceno, (5) un grupo cicloalquenilo Cig, (6) un

grupo cicloalcadienilo Cs¢ y (7) un grupo arilo Cq.14

Grupo 3
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(1) un grupo hidroxi, (2) un grupo ciano, (3) un grupo nitro, (4) un
grupo amino, (5) un grupo oxo, (6) un atomo de haldgeno y (7) un
grupo representado por la férmula: -B' R* [donde R* es un grupo de
hidrocarburos seleccionado del Grupo 2 que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1, o un grupo heterociclico
seleccionado del Grupo 6 que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 1, B! es un enlace, -CR°R®-, -COO- , -
CO-, -CR*(OH)- , -CR°R"-S-, -CR’R"- 8O-, -CO-NR"-, -CS- NR"-,
-CO-S-, -CS-S-, -CO-NRP-CO-NR"-, -C(=NH)-NR®-, -NR’-, NR®"-
CO-, -NR*-CS-, -NR*-CO-NR"- , -NR’-CS-NR", -NR’-CO-O-, -
NR®-CS-O-, -NRP-CO-S-, -NR" CS-S-, -NR"-C(=NH)-NR"-, -NR"-
SOz-, -NR"-NR*- , -O- , -O-CO-, -O-CS-, -0-CO-0, -0-CO-NR", -
O-C(=NH)-NR"-, -S-, -SO-, -80,-, -SO,-NR®-, -8-CO-, -§-CS-, -S-
CO-NR-, -S-CS-NR® y -S- C(=NH)-NR"- (donde cada uno de R® y
R® es un atomo de hidrégeno, un grupo alquilo C,.s que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14, un grupo
dlquenilo C;5 que puede ser sustituido por miembro(s)

seleccionado(s) del Grupo 14, un grupo alquinilo C; ¢ que puede ser

sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14, un grupo

arilo Cq.14 que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s)
del Grupo 14, un grupo cicloalquilo C;.7 que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14, un grupo cicloalquenilo
Ci¢ que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del
Grupo 14, un grupo heteraciclico seleccionado del Grupo 6 que
puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1, un
grupo acilo derivado de un acido sulfénico seleccionado del Grupo

22, un alcanoilo C,, un grupo aril C+.j;-carbonilo)]

Grupo 4
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(1) un grupo heterociclico monociclico, (2} un grupo heterociclico
condensado cc;n benceno y (3) un compuesto espiro heterociclico,
cada uno de los cuales contiene un dtomo de nitrogeno y puede
contener ademas uno o mas atomos seleccionados del grupo
compuesto d€ un atomo de nitrogeno, un atomo de oxigeno y un

atomo de azufre
Grupo 5

(1) un cicloalquilo Cs que puede ser condensado con benceno, (2)
un grupo cicloalquenilo Cy, (3) un grupo cicloalcadienilo Cys y (4)

un grupo arilo Ce.14
Grupo 6

(1) un grupo heterociclico monociclico aromatico de 5 a 6 miembros
seleccionado del Grupo 24, (2) un grupo heterociclico aromatico
condensado de 8 a 12 miembros seleccionado del Grupo 26 y (3) un
grupo heterociclico no aromatico saturado o insaturado de 3 a 8
miembros (grupo heterociclico alifatico) seleccionado del Grupo 25,
cada uno de los cuales contiene por lo menos un heterodtomo
seleccionado del grupo que consiste en un atomo de oxigeno, un

atomo de azufre y un atomo de nitrogeno
Grupo 7

un grupo cicloalquilo Cy¢ que puede ser sustituido por miembro(s)

seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo arilo Cq.ip que puede ser
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sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo
aralquilo Cs.,0 que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 18 y un grupo heterociclico seleccionado
del Grupo 16 que puede ser sustituidc por miembro(s)

seleccionado(s) del Grupo 18
Grupo 8

un grupo alcoxi Cy, un dtomo de haldgeno, un grupo alquilo C,, un

grupo amino, un grupo hidroxilo, un grupo ciano y un grupo amidino
Grupo 9

(1) un grupo alquilo Cy., (2) un grupo alcanoilo C,, (3) benzoilo,
(4) un grupo alcoxi C,¢-carbonilo que puede ser sustituido por
halogeno(s), (5) un alquil C,.¢-imidoilo, (6) formil-imidoilo y (7)

amidino
Grupo 10

(1) l-azetidinilo, (2) 1-pirrolidinilo, (3) I-piperidinilo, (4) 4-

morfolinilo y (5) un l-piperazinilo que puede ser sustituido por

~ miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 27

Grupo 11

(1) un grupo alquilo Ci¢ que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 14, (2) un grupo arilo Cg.14 que puede ser

sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14, (3) un
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grupo cicloalquilo Ci.; que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 14, (4) un grupo cicloalquenilo Css que
puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 14,
(5) un grupo carboxilo, (6) un grupo alcoxi C,¢-carbonilo que puede
ser sustituido por miembro(s} seleccionado(s) del Grupo 18, (7) un
grupo ariloxi Cq.12-carbonilo que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 18, (8) un grupo aralquil Cqip-oxi-
carbonilo que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionados del
18, (9) un grupo carbamoilo, (10) un grupo carbamoilo
monosustituido que puede ser sustituido por un miembro
seleccionado del Grupo 19, (11) un grupo carbamoile disustituido,
sustituido por un miembro seleccionade del Grupo 19 y un miembro
seleccionado del Grupo 20, (12) un grupo aminocarbamoilo ciclico
seleccionado del Grupo 21, (13) un grupo tiocarbamoilo, (14) un
grupo tiocarbamoilo monosustituido que puede ser sustituido por un
miembro seleccioﬁado del Grupo 19, (15} un grupo tiocarbamoilo
disustituido, sustituido por un miembro seleccionado del Grupo 19 y
un miembro seleccionado del Grupo 20, (16) un grupo
aminotiocarbamoilo ciclico seleccionado del Grupo 21, (17) un
grupo amino que puede ser sustituido por alquil C,.¢-imidoilo(s),
formil-imidoilo(s), amidino(s) o miembro(s) seleccionado(s) del
Grupo 17, (18) un grupo amino ciclico seleccionado del Grupo 10,
(19) un grupo hidroxiic que puede ser sustituido por un miembro
seleccionado del Grupo 17, (20) un grupo tiol que puede ser
sustituido por un miembro seleccionado del Grupo 17, (21) un gru;:m
alcanoilo Cis, (22) un grupo arilo Cs.jp-carbonilo, (23) un grupo
acilo derivado de un acido sulfénico seleccionado del Grupo 22, (24)

un atomo de haldgeno, (25) nitro y (26) ciano
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Grupo 12
un alquileno C,, un alquenileno Cy y un alquinileno Cy¢
Grupo 13
un alquileno C,.3, un alquenilenc C,.; y un alquinileno C; .
Grupo 14

(1) un grupo alcoxi Cy¢ que puede ser sustituido por halogeno(s), (2)
un grupo fenoxi que puede ser sustituido por haldgeno(s) o
carbamoilo(s), (3) un atomo de halégeno, (4) un grupo alquilo Cy.,
(5) un grupo alquilo C,. sustituido con halégeno(s), (6) cicloalquilo
Cs.s, (7) un grupo amino, (8) un grupo amino-sustituido por uno o
dos miembros seleccionados del grupo que consiste en carbamoilo,
alquilo Ci.4 y alquil Ci4-sulfonilo, (9) un grupo carbamoilo que
puede ser sustituido por alquilo(s) Cis, (10) formilo, (11) un grupo
alcanoilo Cy, (12) un grupo arilo Cg 4, (13) un grupo aril Ce4-
carbonilo, (14) un grupo aralquil C;,;-carbonilo, (15) un grupo
hidroxilo, (16) un grupo alcanoil C;.s-oxi, (17) un grupo aralquil C,.
13-carboniloxi, (18) un grupo nitro, (19) un grupo sulfamoilo, (20) un
grupo N-alquil C,.4-sulfamoailo, (21) un grupo fenil-tio, (22) un grupo
alquil C,.4-feniltio, (23) un grupo-N=N-feﬁilo, (24) un grupe ciano,
(25) un grupo oxo, (26) un grupo amidinoe, (27) un grupo carboxilo,
(28) un grupo alcoxi C,4-carbonilo, (29) un grupo alquil C,s-tio,
(30 un grupo alquil C,.e-sulfinilo, (31 un grupo alquil Cy.¢.sulfonilo,
(32) un grupo aril Cg.j4-tio, (33) un grupo aril Cq. 4-sulfinilo, (34) un
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grupo aril Cq.14-sulfonilo y (35) un grupo heterociclico seleccionado

del Grupo 6
Grupo 15

un grupo alquilo C,4, un grupo alcanoilo C;g, un grupo aril Cq3-
carbonilo, un grupo alquil C,¢-sulfonilo, un grupo aminosulfonilo, un
grupo mono-alquil Cjs-aminosulfonilo, un grupo dialquil Cy.s-

aminosulfonile y un grupe alquilo C,4 sustituido con halégeno

Grupo 16

(1) un grupo heterociclico aromatico seleccionado de los Grupos 24
y 26 y (2) un grupo heterociclico no aromatico saturado o insaturado
seleccionado del Grupo 25, cada uno de los cuales contiene por lo
menos un ‘heterodtomo seleccionado del grupo que consiste en. un

atomo de oxigeno, un atomo de azufre y un atomo de nitrégeno

Grupo 17

(1) un grupo alquilo C;¢ que puede ser sustituido por halégeno o un
alcoxi Cy.s, (2) un grupo arilo Cg.12, (3) un grupo arilo Ce.;2 sustituido
con alquilo(s) Ci.s, (4) un grupo cicloalquilo C;5 que puede ser
sustituido por halégeno(s) o alcoxi(s) Cis, (5) un grupo alcoxi Cy.,
(6) un grupo alcanoilo Ci, (7) un grupo aril Cy.j3-carbonilo, (8) un
grupo aril Cy.3-carbonilo sustituido por alquilo(s) Ci.4 (s), (9) un
grupo alquil C,¢-sulfonilo, (10) un grupo aril Cg.,4-sulfonilo, (11) un

grupo aminosulfonilo, (12) un grupo aminosulfonilo mono o
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disustituido, sustituido por alquilo(s) C,4 y (13) un grupo alcoxi C,.¢-

carbonilo que puede ser sustituido por halégeno(s)
Grupo 18

(1) un grupo hidroxilo, (2) un grupo amino, (3) un grupo amino mono
o disustituido que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 28, (4) un atomo de haldgeno, (5) un
grupo nitro, (6) un grupo ciano, (7) un grupo alquilo C;. que puede
ser sustituido por halogeno(s) y (8) un grupo alcoxi C,5 que puede

ser sustituido por halégeno(s)
Grupo 19

un grupo alquilo Cis que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo cicloalquilo Ci¢ que puede
ser sustitwido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18, un
grupo arilo Cg)p que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo aralquilo Cs.j¢ que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo
alcoxi C;¢ que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s)
del Grupo 18 y un grupo heterociclico seleccionado del Grupo 16
que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo

18
Grupo 20

un grupo alquilo C;.s, un grupo cicloalquilo Cs.s y un grupo aralquilo

CT-lO
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Grupo 21

un grupo 1l-azetidinil-carbonilo, un grupo 1-pirrolidinil-carbonilo, un

grupo 1-piperidinil-carbonilo, un grupo 4-morfolinil-carbonilo y un

grupo 1-piperazinil-carbonilo que puede ser sustituido por

miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 27
Grupo 22

un grupo alquil Ci.e-sulfonilo que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo “alquenil C,¢-
sulfonilo que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s)
del Grupo 18, un grupo alquinil C,¢-sulfonilo que puede ser
sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo
cicloalquil Cs.g-sulfonilo que puede ser sustituido por miembro(s)
seleccionado(s) del Grupo 18, un grupo cicloalquenil C;g-sulfonilo
que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo
18, un grupo aril Cg 4-sulfonilo y un grupo aralquil Cy.p-sulfonilo
que puede ser sustituido pbr miembro(s) seleccionado(s) del Grupo

18
Grupo 23

un grupo alcoxi C,.6, un atomo de halégeno, un grupo alquilo C;4, un

grupo amino, un grupo hidroxilo, un grupo ciano y un grupo amidino

Grupo 24

~.ag ..
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furilo, tienilo, pirrolilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo,
imidazolilo, pirazolilo, 1,2,3-oxadiazolilo, 1,2,4-oxadiazolilo, 1,3,4-
oxadiazoli!o, furazanilo, 1,2,3-tiadiazolilo, 1,2,4-tiadiazolilo, 1,3 ,4-
tiadiazolilo_, 1,2,3-triazolilo, 1,2,4-triazolilo, tetrazolilo, piridilo,

piridazinilo, pirimidinilo, pirazinilo y triazinilo
Grupo 25

oxilanilo, azetidinilo, oxetanilo, tietanilo, pirrolidinilo,
tetrahidrofurilo, tiolanilo, piperidinilo, tetrahidropiranilo, morfolinilo,

tiomorfolinilo y piperazinilo
Grupo 26

benzofuranilo, isobenzofuranilo, benzotienilo, indolilo, isoindolilo,
1H-indazolilo, benzindazolilo, benzoxazolilo, 1,2-benzisoxazolilo,
benzotiazolilo, benzopiranilo, 1,2-benzisotiazolilo, benzodioxolilo,
benzimidazolilo, 2,1,1-benzoxadiazolilo, 1H-benzotriazolilo,
quinolilo, isoquinolilo, cinnelinilo, quinazolinilo, quinoxalinilo,
ftala;inilo, naftiridinilo, purinilo, pteridinilo, carbazolilo, «-
carbolinilo, B-carbolinilo, y-carbolinilo, acridinilo, fenoxazinilo,
fenotiazinilo, fenazinilo, fenoxatiinilo, tiantr'enilo, fenantridinilo,
fenatrolinilo, indolizinilo, pirrolo(1,2-b)piridazinilo, pirazolo (1,5-
a)piridilo, pirazolo[3,4-b]piridilo, imidazo(1,2-a)piridilo, imidazo
(1,5-a)piridilo, imidazo(1,2-b)piridazinilo, imidazo(1,2--
a)pirimidinilo, 1,2.4-triazolo (4,3-a)piridilo y 1,2,4-triazolo (4,3-
b)pirida-zinilo

Grupo 27
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un grupo alquilo C,, un grupo aralquilo Cy.,9 ¥ un grupo arilo Cs.1p
Grupo 28

un grupo alquilo C;4, un grupo alcanoilo C,s, un grupo aril Cy,5-

carbonilo y un grupo alquil C;.s-sulfonilo

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 2, donde el
grupo heterociclico formado por combinacién de R' y R? junto con
A, seleccionado del Grupo 4 que puede ser sustituido por
miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 3 es un grupo amino ciclico

seleccionado del Grupo 29.
Grupo 29

1-azetidinilo, 1-pirrolidinilo, 1-piperidinilo, 1-homopiperidinilo,
heptametilenimino, 1-piperazinilo, 1-homopiperazinilo,  4-
morfolinilo, 4-tiomorfolinile, 2-isoindolinilo, 1,2,3,4-tetrahidro-2-
isoquinolilo, 1,2,4,5-tetrahidro-3H-3-benzazepin-3-ilo e Tinden-l-

espiro-4’-piperidin-1’-ilo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 2, donde R' y
R? se combinan entre si con A para formar un grupo heterociclico no
aromatico saturado o insaturado de 3 a 8 miembros seleccionado del
Grupo 4 que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s} del

Grupo 3.
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Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 2, donde R' y
R? se combinan entre si con A para formar un grupo heterociclico no
aromatico saturado o insaturado de 3 a 8 miembros que contiene uno
o dos heteroatomos que son nitrégeno, cuyo anillo puede ser

sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 3.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 4, donde el
grupo representado por -AR'R? es (1) un piperidinilo o (2) un grupo
piperazinilo, cada uno de los cuales puede ser sustituido por

miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 3.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 4, donde el
grupo representado por -AR'R? es un grupo representado por la

formula:

.‘. v 2 i
—N L—B—R 1
N/

[donde L es metina o un dtomo de nitrogeno, B? es un enlace,-CH, -,
-80;-, -80-, -§-, -O-, -CO-, -NR"' -80;- (donde R™ es un dtomo de
hidrégeno, un grupo alquilo Ci¢, un grupo alquenilo Cs.4, un grupo
alquinilo C,, un grupo cicloalquilo Ci.g), -CH(OH)-, -NR"% (donde
R® es un atomo de hidrégeno o un grupe alcanoilo C,.4), -NR *'-CO-
(donde R" tiene el significado indicado anteriormente),-NR®'-CO-O-
(donde R tiene el significado indicado anteriormente), -CH,S0; - 0
-CH,S-, R" es un grupo de hidrocarburos seleccionado del Grupo 2

que puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1
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sustitido por mietnbro(s) seleccionaélo(s) del Grupo I].

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 4, donde el
grupo representado por la formula -AR’R‘ es un grupo representado
por la férmula; . :

(donde B? €5 -CHy -0y~ , -SO- . -8~ , -O- , <CO- , -NR" SOy
(dmﬁcR“‘ es n dtomo de hid:rééenu,un grupo elquilo Cyg, un
grupo alquenilo Cie,.un grupo a.lqujinilo Cas, 1m grupo cicloalquilo
Crg), NR*-CO-, -NR*.-CO-O- (dénde NR" tiene ¢! significado
indicado anteriormente), Z es va halégeno, SO,NR“R™ (d;:ndc cada
umo de R¥ y R es (1) un grupo algpilo Cra que pueds ser sustinuido
por halégeno(s), hidroxilo(s) o kicoxi(s) Cie, (2) m grupo
cicloalquilo Cy.q que puede ser sustifuido por haldgeno(s) o alcoxi(s)
Cis (3) un grupo alcoxi Cys, (4) mniétomo de hidrdgeno, o R¥ y R*
se combina entre si con A pera formar tn gnupe amino ciclico),
SORY (donde R* ps (1) m grpo slquilo Cis que pusde ser
sustituido por haldgerio(s), hidroxilo(s) o alcoxi(s) Ci, (2) un grupo
cicloalquilo Cy 4 que Quedc ser sustituido por balégeno(s) o alcoxi(s)
Ci¢), tn CONR™R™ (donde cade wmo de R¥ y R™ tiepe el
significado indicado gntztionmnte)g:o -NR’-SO4R™ (donde RY es
(1) un grupo alquilo G5 que pnedeser sustituido por haldgeno(s) o
alcoxi(s) Crs, (2) un grupo cicloalqliilo Ci.s que puede ser sustituido
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I1.

12.

13.

14.

por haldgena(s) o alcoxi(s) Cys, R” es (1) un grupo alquilo C,.¢ que
puede ser sustituido por haldgerio(s) o alcoxi(s) Ci, (2) un grupo
cicloalquilo Cs5 que puecie ser sustituido por halégeno(s) o alcoxi(s)
Ci6 0 (3) un atomo de hidrégeno), un grupo alcoxi Cy.s, un grupo
amino que puede ser sustituido por alcanoilo(s) Cue, nitro(s),

ciano(s), tetrazolilo(s) o morfolinilo(s)).

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 2, donde R?
es un grupo arilo Csis que puede ser sustituido por miembro(s)

seleccionado(s) del Grupo 1.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 2, donde R’
es un grupo fenilo que puede ser sustituido por miembro(s)

seleccionado(s) del Grupo 1.

Un comipuesto como se reivindica en la Reivindicacion |, donde E es
-CHzCHz-, -CH;CH;CHr, -CHzCHzCHzCHz-, (0] -
CH,CH;CH,CH,CH,-.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1, donde E es

-CH,CH,CHj;-.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, donde G?

es CO, SO,;, CONH u OCO.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1, donde G?

es CO o NHCO.
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15.

16.

17.

18.

19.

20.

21

22.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, donde G2

es CO.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, donde J es

metina.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, donde G'

es CO o SO;.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, donde R*
es un grupo de hidrocarburos seleccionado del Grupo 2 que puede

ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1, un grupo

heterociclico seleccionado del Grupo 6 que puede ser sustituido por .

miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 1, un grupo alcoxi C,s que
puede ser sustituido por miembro(s) seleccionado(s) del Grupo 7, o
un grupo amino que puede ser sustituido por miembro(s)

seleccionado(s) del Grupo 9.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, donde R*

es un alquilo C, ;.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién |, donde R*

es metilo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, donde

cada uno de Q y R es -CH,CH,-.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién |, donde n es

CEro.

Y
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&

{y
v

LLS

Un compuesto representado por la formula:
N '/\/\N /\
o (1-a)

[donde R* es (1) un grupo alquilo Cy que puede ser sustituido por
haldgeno(s), alcoxi(s) Cis, oxo(s), amino(s), fenilo(s), piridilo(s) o
tetrazolilo(s), (2) un grupo alquenilo C,, (3) -un grupo cicloalquilo
Cs;s que puede ser sustituido por halégeno(s), alquilo(s) Cis o
alcoxi(s) Cis, (4) un grupo fenilo que puede ser sustituido por
halégeno(s), alquilo(s) Cs, alcoxi(s) C,¢, nitro(s), ciano(s),
hidcoxilo(s), alcanoil C,.-amino(s), carbamoilo(s) o sulfamoilo(s),
(5) un grupo amino que puede ser sustituido por alquilo(s) Cy.s, (6)
un grupo alcoxi C;¢ que puede ser sustituido por fenilo(s), (7) un
grupo cicloalquil C;.g-oxi, (8) un grupo heterociclico que puede ser
sustituido por haldgeno(s), alquilo(s) Cy.¢ 0 hidroxilo(s), G'® es CO o
SO,;, R™ es un grupo arilo Cq. ;o que puede ser sustituido por (1)
halégeno(s), (2) alquilo(s) Ci.s que puede(n) ser sustituido(s) por
halogeno(s), (3) alcoxi(s) Ci.s que puede(n) ser sustituido(s) por
halégeno(s), (4) alquil C,¢-tio(s), o (5) alquil C,4-sulfonilo(s), L es
metina 0 un atomo de nitrégeno, B? es un enlace, -CH,- , -SO;- , -
SO-, -8- , -O- , -CO-, -NR*-SO,- (donde R® es un atomo de
hidrogeno, un grupo alquilo C,, un grupo alquenilo C;s, un grupo
alquinilo Cz6 0 un grupo cicloalquilo Csg), -CH(OH)-, -NR-
(donde R™ es un atomo de hidrogeno o un grupo alcanoilo Cyy), -

NR*-CO- (donde R™ tiene el significado indicado anteriormente), -
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Gl

NRP-CO-O- (donde R tiene el significado indicado anteriormente),
-CH,S0;,-, 0 -CH;,S-, R* es @ un grupo de hidrocarburos aromaticos
que puede ser sustituido por halégeno(s), SO;NR™R™ (donde cada
uno de R* y R™ es (1) un grupo alquilo C, que puede ser sustituido
por 1) halégeno(s), 2) hidroxilo(s) o 3) alcoxi(s) Ci.s, (2) un grupo
cicloalquilo C; 3 que puede ser sustituido por 1) halégeno(s) o 2)
alcoxi(s) Cy.¢, (3) un grupo alcoxi Cy.¢ 0 (4) un atomo de hidrogeno,
o R” y-R™ pueden combinarse entre si con un atomo de nitrégeno
para formar un grupo amino ciclico), SO,R™ (donde R es (1) un
grupo alquilo C,¢ que puede ser sustituido por haldégeno(s),
hidroxilo(s) o alcoxi(s) Ci.s, (2) un grupo cicloalquilo C; que puede
ser sustituido por halégeno(s) o alcoxi(s) Cy5), CONR®R™ (donde
R™ y R™ tienen los significados indicados anteriormente) o -NRY'-
SO;R™ (donde R™ es (1) un grupo alquilo Ci¢ que puede ser
sustituido por haldgeno(s) o alcoxi(s) C,., (2} un grupo cicloalquilo
Cs.5 que puede ser sustituido por halégeno(s) o alcoxi(s) C,.s, RY es
(1) un grupo alquilo C,.s que puede ser sustituido por haldgeno(s) o
alcoxi(s) Ci., (2) un grupo cicloalquilo Cs_3 que puede ser sustituido
por halogeno(s) o alcoxi(s) Cys 0 (3) un atomo de hidrdgeno), un
grupo alcoxi C,g, un grupo amino que puede ser sustituido por
alcanoilo(s) C,.4, un grupo nitro, un grupo ciano, un grupo tetrazolilo
0 un grupo morfolinilo, 0 @ un grupo heterociclico aromatico que
puede ser sustituido por sustituyente(s) seleccionado(s) de los
sustituyentes del grupo de hidrocarburos aromaticos antes

mencionados] o una sal de! mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacidn 23, donde
R*™ es un grupo fenilo que puede ser sustituido por haldgeno(s),

trifluorometilo(s) o alquilo(s) C,..
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26.

27.

28.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 23, donde L

es metina.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 23, donde B?
es -CH;- , -8Op-, -80-, -§-, -O-, -CO-, -NR™-80;-, -NR"-CO- 0
NR"'-CO-O- (donde R®' es un atomo de hidrogeno, un grupo alquila
Ci4, un grupo alquenilo Csg, un grupo alquinilo Cz¢ 0 un grupo

cicloalquilo Ci5).

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 23, donde R*
es un grupo fenilo que puede ser sustituido por (1) halégeno(s), (2)

SO;R® (donde R* es un grupo alquilo Cy 0 un grupo cicloalquilo Cs.

"), (3) N (RY) SO;R* (donde R" es un 4tomo de hidrégeno o un grupo

alquilo C,.4, R® tiene el significado indicado anteriormente), (4)
SO,NR'R® (donde cada uno de R' y RE es un dtomo de hidrogeno o
un grupo alquilo C; o Rfy R# pueden combinarse entre si con un
atomo de nitrogeno para formar un' grupo amino ciclico) o (5)
CONR'R® (donde cada uno de R"y R® es un atomo de hidrégeno o
un grupo alquilo C,5 0 R"y RE se combinan entre s con un atomo de

nitrégeno para formar un grupo amino ciclico).

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 23, donde B?
es SO3,CH; 0 N(R%)-SO; (donde R® es un 4tomo de hidrégeno o un
grupo alquilo Cy4), R" es un grupo fenilo que puede ser sustituido
por (1) halogeno(s), (2) SO,R® (donde R® es un grupo alquilo C,4 0
un grupo cicloalquilo Ca.g), (3) N (RY) SO,R® (donde R” es un atomo

de hidrégeno o un grupo alquilo Cy4, y R® tiene el significado

. indicado anteriormente), (4) SO,NR'R® (donde cada uno de R’ y R®
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30.

%"\‘

b%

es un atomo de hidrogeno o un grupo alquilo Cis o R' y R¥ pueden
combinarse entre si con un atomo de nitrogeno para formar un grupo
amino ciclico) o (5) CONR'R® (donde cada uno de R' y RE es un
atomo de hidrogeno o un grupo alquilo Cis o R' y R® pueden
combinarse entre si con un atomo de nitrdgeno para formar un grupo
amino ciclico); R* es un grupo fenilo sustituido por uno o dos
miembros seleccionados del grupo del atomo de halégeno y un

alquilo C,.4.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 23, donde
G'" es SO, 0 CO, L es metina, B es SO; 0 CH,, R* es un grupo

representado por la formula:

(donde Z es un grupo alquil C,.4-suifonilo, un grupo sulfamoilo que
puede ser sustituido por un grupo ‘alquilo(s) Ci4 0 un grupo
carbamoilo); R* es un grupo fenilo que puede ser sustituido por uno
o dos miembros seleccionados del grupo que consiste en haldgeno(s)

y alquilo(s) Ci.e; R* es metilo,

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, el cual es
N-(3,4-diclorofenil)- | -(metilsulfonit)-N-{3-[4-({4-
[(metilsulfonil)amino]fenil}sulfonil)- 1-piperidinil]propil }-4-

piperidincarboxamida o una sal del mismo.
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32,

33.

34.

35.

36.

A

Un compuesto como se reivindica en la Reivipdicacion 1, el cual es
N-(3-clorofenil)- 1-(metilsulfonil)-N-(3-{4-[4-(metilsulfonil)bencil]-1-

piperidinil} propil)-4-pipendincarboxamida o una sal del mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, el cual es
N-(3-{4-[4-(aminocarbonil)bencil]- 1-piperidinil } propil )-N-(3 4-
diclorofenil)-1-(metilsulfonil)-4-piperidincarboxamida o una sal del

mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, el cual es
1-acetil-N-(3- {4-[4-(aminocarbonil)bencil]- 1-piperidinil } propil)-N-

(3-cloro-4-metilfenil)-4-piperidincarboxamida o una sal del mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, el cual es
N-(3,4-diclorofenil)-N-(3- {4-[4-(etilsulfonil)bencil]-1-
piperidinil} propil)- 1-(metilsulfonil)-4-piperidincarboxamida o una sal

del mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1, el cual es
N-(3,4-diclorofenil)-N-(3-{4-[4-(isopropilsulfonil)bencil }-1-
piperidinil)propil)-1-(metilsulfonil)-4-piperidincarboxamida o una sal

del mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, el cual es
clorhidrato de N-(3-clorofenil)-N-(3- {4-[4-(isopropilsulfonil)bencil]-
1-piperidinil } propil)- |-(metilsulfonil)-4-piperidincarboxamida o una

sal del mismo.

va
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37.

38.

39.

40.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacidn 1, el cual es
clorhidrato de N-(3-clorofenil)-N-(3-{4-[4-(etilsulfonil)bencil]-1-
piperidinil} propil}- 1-(metilsulfonil)-4-piperidincarboxamida o una sal

del mismo.

Un compuesto como se reivindica en ta Reivindicacidn 1, el cual es
clorhidrato de N-(3,4-diclorofenil)-1-(metilsulfonil)-N-(3-{4-[4-
(metilsulfonil)bencil]-1-piperidinil} propil}-4-piperidincarboxamida o

una sal del mismo.

Un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1, el cual es
N-(3-{4-[4-(aminocarbonil}bencil]- [-piperidinil} propil)}-N-(3-cloro-
4-metilfenil)-1-(metilsulfonil)-4-piperidincarboxamida o una sal del

mismo.
Un profarmaco de un compuesto de la formula

Rl
4 1 70N 2 4
R—G—"N\ ./J—_ G—'N—E'—A\

| ? (1)
R (?HZ )n R -
R3

(donde R' y R? se combinan entre si con A para formar un grupo
heterociclico que puede ser sustituido, A es N o N*-R’. Y (R’ es un
grupo de hidrocarburos; Y™ es un contraanion); R} es un grupo de

hidrocarburos ciclicos que puede ser sustituido o un grupo

. heterociclico que puede ser sustituido; nes 0 6 1; R* es un atomo de

hidrégeno, un grupo de hidrocarburos que puede ser sustituido, un

grupo heterociclico que puede ser sustituido, un grupo alcoxi que
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puede ser sustituido, un grupo ariloxi gque puede ser
sustituido, o un grupo aﬁino que puede ser sustituido, E es
un grupo de hidrocarburos alifdticos divalentes que puede
ser sustituido por uno ¢ mis grupo(s) distinto(s) de oxo;
G' es un enlace, CO o© S0,, G, es CO, SO,, NHCO, CONH u 0OCO; J
es metina o un atomo de nitrbdgeno; y cada uno de Q y R es
un enlace © un hidrocarburo alifdtico C,; divalente que
puede ser sustituido; con la condicidén de que J sea metina
cuando G? es 0CO, que Q o R -uno de ellos- no sea un enlace
cuando el otro es un enlace y que cada uno de los
siguientes, Q y R, no esté sustituido por oxo cuando G' es
un enlace) o una sal del mismo, en donde la prodroga es una
convertida o compuesto de la férmula (I) que tiene
actividad inhibitoria de CCR% por una reaccidén debido a una

enzima o un acido gastrico en wvivo.

41. Una composicidén farmacéutica que contiene un compuesto

representado por la férmula:

1
4 1 /Q\ 2 /R
R—C—N_ . JJ—C—N—E—A

R ' 2 (1)
(CI:HZ)n R
Rl

(donde R' y R? se combinan entre si con A para formar un
grupo heterociclico que puede ser sustituido; A es N o N7
-R°>. Y (R° es un grupo de hidrocarburos); ¥ es un
contraanién); R® es. un grupo de hidrocarburos ciclicos
que puede ser sustituido o un grupo heterociclico que
puede ser sustituido; n es 0 & 1; R es un dtomo de
hidrdgeno, un grupo de hidrocarburos que puede ser
sustituido, wun grupo heterociclico gque puede ser
sustituido, un grupo alcoxi que puede ser sustituido, un
grupc ariloxi gque puede ser sustituido, o un grupo amino

gque puede ser sustituido, E es un grupc de hidrocarburos

alifdticos divalentes que puede ser sustituido por uno o
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43.

44,

45.

46,

47.

mas grupo(s) distinto(s) de oxo;, G' es un enlace, CO o SOy, G2 es
CO, SO,, NHCO, CONH u OCO; J es metina 0 un atomo de
nitrogeno; y cada uno de Q y R es un enlace o0 un hidrocarburo
alifatico C,.; divalente que puede ser sustituido; con la condicidn de
que J sea metina cuando G* es OCO, que Q o R -uno de ellos- no
sea un enlace cuando el otro es un enlace y que cada uno de los
siguientes, Q y R, no esté sustituido por oxo cuando G' es un

enlace), una sal del mismo o un profarmaco del mismo.

Una composicion farmacéutica como se reivindica en la
Reivindicacion 41, la cual es un antagonista del receptor de la

quimiocina.

Una composicion farmacéutica como se reivindica en la

Reivindicacidn 41, la cual es un antagonista del CCRS.

Una composicién como se reivindica en la Reivindicacion 41, la cual
estd destinada para el tratamiento o la prevencién de una enfermedad

infecciosa por VIH.

Una composicién como se reivindica en la Reivindicacion 41, la cual

esta destinada para el tratamiento o la prevencion del SIDA.

Una composicion como se reivindica en la Reivindicacion 41, la cual

esta destinada para la prevencion de la progresion del SIDA.

Una composicién como se reivindica en la Reivindicacion 44, la cual
se usa en combinacién con un inhibidor de la proteasa y/o un

inhibidor de la transcriptasa inversa.
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Una composicion como se reivindica en la Reivindicacion 47, donde
el inhibidor de la transcriptasa inversa es zidovudina, didanosina,
zalcitabina, lamivudina, stavudina, abacavir, nevirapina, delavirdina

o efavirenz.

Una composicion como se reivindica en la Reivindicacidn 47, donde
el inhibidor de la proteasa es saquinavir, ritonavir, indinavir,

amprenavir 0 nelfinavir.

Uso de un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion | o un
profarmaco del mismo para la preparacion de un medicamento para
tratar una enfermedad que puede ser prevenida o tratada por

antagonismo de un receptor de quimiocina.

Uso de un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1 o
profarmaco del mismo para la preparacion de un medicamento para
tratar una enfermedad que puede ser prevenida o tratada por

antagonismo del CCRS.

Uso de un compuesto como se reivindica en la Reivindicacién 1 o
profarmaco del mismo para la preparacién de un medicamento para

el tratamiento o la prevencidon de una enfermedad infecciosa por

VIH.

Uso de un compuesto como se reivindica en la Reivindicacion 1 o un
profarmaco del mismo en combinacién con un inhibidor de la
proteasa y/o un inhibidor de la transcriptasa inversa para el

tratamiento o la prevencion de una enfermedad infecciosa por VIH.
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55.

o A=

Un método para antagonizar el CCRS que comprende la
admunistracion de una cantidad eficaz del compuesto en un mamifero
que lo necesita, como se reivindica en la Reivindicacion 1, o un

profarmaco del mismo.

Un método para producir un compuesto de la férmula:

1
Q R
z —
Jd—CGN—E—A

R—cn]

N I ?
(?Hl)n R:
2

R m

(donde R' y R? se combinan entre si con un 4tomo A para formar un
grupo heterociclico que puede ser sustituido; A es N o N* -R*. Y-
(R® es un grupo de hidrocarburos; Y™ es un contraanion); R* es un
grupo de hidrocarburos ciclicos que puede ser sustituido o un grupo
heterociclico que puede ser sustituido; n es 0 6 1; R* es un &tomo de
hidrogeno, un grupo de hidrocarburos que puede ser sustituido, un
grupo heterociclico que puede ser sustituido, un grupo alcoxi que
puede ser sustituido, un grupo ariloxi que puede ser sustituido, 0 un
grupo amino que puede ser sustituido, E es un grupo de
hidrocarburos alifaticos divalentes que puede ser sustituido por uno o
mas grupo(s) distintos de oxo; G' es un enlace, CO o S0, Gles CO,
SO;, 0 NHCO; J es metina o un atomo de nitrogeno; y cada uno de
Q y R es un enlace o un hidrocarburo alifatico C,.; divalente que
puede ser sustituido; con la condicion de que Q o R -uno de ellos- no
sea un enlace cuando el otro es un enlace y que cada uno de los

siguientes,Q y R, no esté sustituido por oxo cuando G' es un enlace)
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o una sal del mismo, que comprende hacer reaccionar un compuesto

de la formula:

1

’R
M2
R
(CHy)p
l3
R

(donde cada simbolo tiene el significado indicado anteriormente) o

una sal del mismo con un compuesto de la formula:

' Q
4 1 VRN § .
L (1)

(donde R® es un grupo carboxilo, o un grupo de 4cido sulfdnico o
una sal del mismo o un derivado reactivo del mismo, y los demas
simbolos tienen los significados indicados anteriormente) o una sal

del mismo.
Un método para producir un compuesto de la férmula:

Q R'

N ? /
/J“—G“—N—E—A\

RE—gL-N | ,
R
(?HZ)H R
R3

/
N\

(1)

(donde R' y R? se combinan entre si con un atémo A para formar un
grupo heterociclico que puede ser sustituido; A es N o N* -R®> ., Y-

(R’ es un grupo de hidrocarburos; Y™ es un contraanién) ; R es un
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grupo de hidrocarburos ciclicos que puede ser sustituido o un grupo
heterociclico que puede ser sustituido; nes 0 6 1, R? es un atomo de
hidrogeno, un’ érupo de hidrocarburos que puede ser sustituido, un
grupo heterociclico que puede ser sustituido, un grupo alcoxi que
puede ser sustituido, un grupo ariloxi que puede ser sustituido, 0 un
grupo amino que puede ser sustituido, E es un grupo de
hidrocarburos alifaticos divalentes que puede ser sustituido por uno o
mas grupos distintos de oxo; G' es un enlace, CO o SO,; G* es CO,
SQO,, NHCO, CONH 1 OCO; I es metina 0 un atomo de nitrégeno; y
cad-a uno de Q y R es un enlace o un hidrocarburo alifatico C,.;
divalente que puede ser sustituido; con la condicion de que J sea
metina cuando G? es OCO, que Q o R -uno de ellos- no sea un
enlace cuando el otro es un enlace y cada uno de los siguientes, Q y
R, no esté sustituido por oxo cuando G' es un enlace) o una sal del
mismo, que comprende hacer reaccionar un compuesto de la

formula:

Q
4 YL P T S
R—G_N'\R/J G fil E—X
(?}:Z)n
R

(V)

(donde x es un grupo de salida, y los demas simbolos tienen los
significados indicados anteriormente) o una sal del mismo con un

compuesto de la formula:



10

15

20

- 25

30

/ (V)

(donde <cada simbolo tiene el significado indicado

anteriormente) o una sal del mismo o un compuesto de la

férmula:
1
R
5
R—N
\. 2
R (V1)

{(donde R® es un grupo de hidrocarburos, y los demds

simbolos tienen los significados indicados anteriormente.

57. Un compuesto intermediario para la obtencién de un
compuesto como se reivindica en la reivindicacidén 1,
caracterizado porque es N-(3,4)-diclorofenil)-N-(3-
halégeno-propil) -1- {metilsulfonil)-4-piperidincarboxamida o

una sal de la misma.

58. Un compuesto intermediario para la obtencidén de un
compuestc como se reivindica en la reivindicacidén 1,
caracterizado  porgque es N-(3-cloro-4-metilfenil)-N-(3-
halégeno-propil) -1- (metilsulfonil) -4-piperidincarboxamida o

una sal de la misma.
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Industria y Comercio

SUPERINTENDENCIA
2° EXAMEN DE FORMA, PATENTE DE INVENCION

Folio 642
Radicacion N° 0074305
Concepto Técnico N° 114
Clasificacion Intemacional de Patentes: CO07D 87/40, AG1K 31/13

Practicado el examen de acuerdo a lo establecido en el Art. 38 de la Decisién
486, se determin6 que esta solicitud de Patente:

Si [‘(NO [ 1 Contiene un resumen de la invencién (Art. 26-e)
Sl [I/r NOT[ 1 Contiene el titulo 0 nombre de la invencién (Art. 27-d)
Sl [V( NOI ] Contiene la descripcion de la invencién (Art. 26-b)

-] [“(NO [ 1 NO ES APLICABLE [ ] Contiene los dibujos necesarios para
comprender la invencion {(Art. 26-d)

Sl [‘1/ NO[ 1] Contiene una o mas reivindicaciones (Art. 26-c)

SI[ ] NO[ ] NO ES APLICABLE [V( Han sido desarrollados los productos
a partir de recursos genéticos o de sus productos derivados
de los que cualquiera de los Paises Miembros es pais de
origen (Art. 26-h)

SI[ ] NO[ ] NO ES APLICABLE [-'/‘]/ Los productos y o procedimientos
han sido obtenidos o desarrollados a partir a partir de los
conocimientos tradicionales de las comunidades indigenas,
afro americanas, o locales de los Paises Miembros, de
acuerdo a lo establecido en la Decisibn 391 y sus
modificaciones y reglamentaciones vigentes (Art. 26-i)

SI[ ] NO [V( La invencién se refiere a un producto relativo a un material
biologico (Art. 26-j)

Si [-'{ NO[ ] NO ES APLICABLE [ ] La prioridad coincide con la materia
reivindicada.

SI [-( NO[ ] CUMPLE LOS REQUISITOS TECNICOS

OBSERVACIONES Y OTROS: SI[ ] NO|[ ] Ver hoja(s) anexa(s)
* Nuevo capitulo reivindicatorio, folios: 610 - 640

EXAMINADOR TECNICO: 202051

Bogota D C, enero 30 de 2004.
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SUPERINTENDENCYA

Folio 643 " _ \
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2020
BogotaD C

Doctor{a)
EMILIO FERRERO
Apoderado(a)

REFERENCIA: Radicacion N°® 00-74305

Tramite 002
Evento 001
Actuacion 416
Oficio N° 113
Folios 001

Teniendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el
expediente indicado en la referencia, retne los requisitos de forma establecidos
en los articulos 26 y 27 de la Decision 486, de la Comision de la Comunidad
Andina, y en las demas disposiciones vigentes sobre la materia, se envia el
extracto de la solicitud a la oficina de comunicaciones para efecto de su
publicacién en la Gaceta de Propiedad Industrial, conforme lo establece el
articulo 40 de la Decision 486.

Cil o
Slmplase soanc, . 30 ENE.200K

ALIX CARMENZA CESPEDES DE VERGEL
Jefe Division dé Nuevas Creaciones.

202061
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Industria y Comercio
SUPERINTENDENCIA

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES

RADICACION EXPEDIENTE No 00-074305

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION
FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 538, DE

FECHA 31 DE MARZO DE 2004, EL TERMINO HABIL SENALADO POR LALEY

*

EXPIRA EL 01 DE JULIO DE 2004.

NOTA: Dentro del piazo de los seis (6) meses siguientes a partir de la fecha de publicacién
en la gaceta de Propiedad Industrial, deberd solicitar y cancelar el examen de
patentabilidad so pena de que la sclicitud caiga en abandono, de acuerdo con lo
establecido en el Articulo 44 de la Decision

486/2000.

SE PRESENTARON OPOSICIONES POR PARTE DE TERCEROS.
S| ' NO__ X

Bogota D.C., OCTUBRE de 2004



