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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIVISION DE NUEVAS CREACIONES
E. S. D.

Re: Expediente No. 03-056.084
Solicitud de patente a nombre de JANSSEN PHARMACEUTICA, N.V.

Yo, JIMENA ESCOBAR URIBE, identificada como aparece al pie de mi firma,
domiciliada en la carrera 11 A No. 94-76, Of. 305, obrando como apoderada de
la sociedad JANSSEN PHARMACEUTICA, N. V., domiciliada en Beerse,
Bélgica, solicitante de la patente de la referencia, en respuesta al oficio No. 12927
notificado por fijacién en lista ¢l 9 de Noviembre de 2006, relacionado con cl
concepto técnico de fondo No. 1710, me permito manifestar lo siguiente:

1.  Con fundamento en la facultad que confiere el articulo 34 de la Decision
486 al solicitante para modificar la solicitud de patente en cualquier momento del
trimite, presento junto con este memorial de nuevo el capitulo reivindicatorio en
el cual se han realizado las siguientes modificaciones:

11 Se recmplazé la expresion “2-MeO-fenil” por la expresién “2-
cartboximetoxi-fenil” en el disclaimer al final de la reivindicacién 1 y
reivindicacién 2, en el compuesto R14 para el sustituyente Ar, con el fin de
incluir dentro de este diclaimer el compuesto niimero 16 de la tabla 1 de la
anterioridad citada por el examinador.

1.2. El preimbulo de la antigua reivindicacién 3 se redacto en términos del
compuesto y al ﬁnal de la misma se ag:ego la exprcs:on “para el

En cuanto a las anteriores modificaciones, me permito decir que no amplia de
ninguna maner la materia objeto de la presente solicitud, por el contrario realza
la novedad de los compuestos reivindicados sobre aquellos prescntes en la
anterioridad EP0293220.

Para cste efecto, me permito acompaiiar el recibo 07-22,296 dc 16 de matzo de
2007, con lo cual queda cubierta la tasa correspondiente a la modificacién de una
solicitud dc patente en cuanto a sus reivindicaciones.
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2. Excepciones a la patentabilidad.

El examinador sefiala en su concepto técnico 1710 que: “Temiendo en cuenta /o
anterior, ol consentido de la reivindicacién 3, que trata de “wn méiodo de tratamients...” no es
patentable.”

Sobre este particular me permito manifestar que a la luz de la modificacién
realizada en esta reivindicacién queda cabalmente superada dicha objeci6n.

3. .Novedad

El articulo 16 de la Decision 486 de la Comision de la Comunidad Andina indica
que la invencién se considera como nueva cuando no esti gmprendida en el estado
de la técnica, lo que quiere obviamente significar, a contrario sensu, es que la
invencién #e se considera como nueva si esti wmprendida en el estado de la
técnica. Esto es de logica hermenéutica y gramitica elemental. Si de acuerdo con
el espiritu de la norma legal indicada, la invencién no sc considera como nueva si
estd “comprendida” en el estado de la técnica, dicha norma se estd refitiendo,
naturalmente, a_ka fotalidad del invento y n0 a alguno 0 g algunos de sus conponentes.
Para que la invencién pietda su calidad dc novedosa, es claro que ella, TODA
ELLA, ha de estar contenida en “e/ conjunto de conocimientos excistsntes que son aplicables
al proceso industrial” como define el cstado de la técnica el Tribunal de Justicia del
Acuerdo de Cartagena (Proceso No. 6-IP-89, sentencia de 31 de octubre de 1989,
publicada en Jurisprudencia del Trbunal de Justicia del Acuerdo de Cartagena,
Tomo II, BID-INTAL, Bucnos Aires, 1994, pigina 60).

Lo anterior es conocido como el concepto de NOVEDAD ABSOLUTA, de
conformidad con el cual para desvirtuar el requisito de novedad de una invencién
seri necesario que lo reivindicado por la invencién bajo estudio corresponda de
forma total en un documento o anterioridad sefialado, conclusién a la que se llega
después de un anilisis exhaustivo mediante una comparacion entre los capftulos
reivindicatotios en discusion.

Ahora bien, si un determinado elemento, condicién o circunstancia de la nueva
creacion ya hace parte del estado de la técnica no quiere ello decir, desde luego,
que la invencioén deba set rechazada por carecer del requisito de novedad. No sin
razén ha dicho el mencionado Trbunal: “bay gue advertir que toda creacion es, en cisrta
Jorma, producto del estadp de la tienica existente, en ¢l sentido de que el inventor bg de fener en
cuenta un comjunto de conocimientvs técwicos que le permitan crear nuevos procedimmientos
aplicables a la industria” (Ibidem, piginas 53 y 54) (el subrayado es nuestro).

Hasta aquf se puede concluir que la novedad como minimo debe contemplar los
siguientes aspectos:

-Que la invencién en estudio esté contenida de forma TQTAL y
ABSOLUTA en el documento que se menciona como anterioridad o de
forma independiente en los documentos que se mencionan, si son varios.

-Que la invencién en estudio puede partir de conocimientos conocidos,
caso en el cual habri que hacer la compamdén no de lo conocido sino de lo
inédito y novedoso, teniendo que analizarse el yalor agtegado que aporta la
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invencién con sus nuevas caracteristicas al campo técnico al cual pertenece
la invencién en estudio.

En el concepto técnico 1710, el examinador afirma que:
“La publicacién EP 0293220, revela compuestos de formula (1a)

LN,

27 s GpOEy

L6WY05s Sustituyentzs se revelan en la descripeidn.

Comparando elemento por elemento, muchos de los compuestos ds la presente solicitwd, asi como
su método de sintesis, son iguales a los de la presente sobicitud, y puede afsctar la novedad de la
presents solicitwd,”

En cuanto 2 la novedad de la presente solicitud, me permito decir que luego de

revisar los sustituyentes dentro de la reivindicacién 1 de la presente solicitud y lo
revelado en D1 (EP 0293220), se encontrd tvinicamente que el compuesto de
dicha anterioridad que se superponia con los de la presente solicitud era el
compuesto 16 de la tabla 1.

En consecucncm, en el disclaimer de la reivindicacién 1, se procedi6 a introducir

la expresion 2-carboximetoxi-fenil con el fin de que ya no haya superposicion
entre los compuestos. Por consiguiente, me permito decir que la presente

solicitud es novedosa sobre las ensefianzas de dicho documento.
4, Nivel inventivo

El examinador manifiesta que:
“La publicacion EP 0293220, revela compuestos de formsla (Ia):

Lo

Is (ReOE))
JCUY0S sustituyenses se revelan en la descripcion. Som agentes
antiinflamatorios y agentes para ¢l tratamiento de enfermedades cardsovasculares.

Teniendo en cusnta el objeto de la solicitud, el cual es proveer derivados de difemslpirazoles como
agentes ferapéuticos, es una derivacion evidents del estado de la ticnica ya que las enseianzas del
documento citado ensearian a una persona versada en la materia a fabricar los compuestos de
la presente sobiatud.”

“Finalmente, no se demuestran propisdades sorprendentes o inesperadas de los compuestos ds la
presents solicitud en comparacion con los del estado de la tenica,”)
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A este respecto me permito decir que el documento D1, ensefia o sugiere
derivados 2-y 3-pirazol sustituidos del 4cido propidnico, particularmente ensefia
N-hidroxi y N-alquil pirazolpropanamida.  Estos compuestos segin la
anterioridad presentan actividad farmacoldgica pam aliviar la inflamacién, el
asma, las condiciones dermatoldgicas como la psorasis, la dermatitis y
condiciones de inflamacién gastrointestinal entre otras. = No obstante, la
referencia D1 falla en sugeritle o enseiiarle a la persona versada en la materda los
derivados de los compuestos de la presente invencién como moduladores
receptores de CCK-1, es decir que puedan ser compuestos agonistas o
antagonistas selectivos para el receptor de CCK-1.

En este sentido, me permito dirigir la atencion del examinador a la pagina 4 de la
descripcién de la solicitud en estudio, donde se establece que la patente
estadounidense No. 5,051,518 correspondiente a la anterioridad EP0293220
revela pirazoles para aliviar la inflamacion y para des6rdenes cardiovasculares en
mamiferos. Es decir, si bien este documento revela pirazoles diferentes a los de
la presente solicitud, también es cierto que la persona versada en la materia no
habria estado motivada a partir de las ensefianzas de este documento para
encontrar de mancra evidente nuevos moduladores del receptor de CCK-1 como
los expuestos en la invencion en estudio.

De otra parte, en cuanto a que no hay datos expetimentales, me permito decir
que el examinador podri constatar que compuestos de la técnica mis cercana
como lo es el compuesto Dexloxiglumida diverge en estructuma con respecto a
los compuestos de la presente solicitud y por ende no tendria sentido realizar un
estudio comparativo entre estos compuestos pues no corresponden a estructuras
farmacol6gicamente parecidas.

En cuanto a los compuestos de la anterioridad D1, resulta sorprendente que los
compuestos ahora reivindicados posean la actividad de ser moduladores
receptores de CCK-1, es decir que puedan ser compuestos agomistas o
antagonistas selectivos para el receptor de CCK-1 sobre las ensefianzas de la
referencia D1 que muestra compuestos diferentes a los revelados en la presente
solicitud.

En consecuencia, atentamente me permito decir que quedan cabalmente
superadas las objeciones en cuento a la novedad y nivel inventivo de la presente
solicitud con tespecto al documento D1 y por lo tanto solicito a ese despacho
que se conceda el privilegio de patente para esta invencidn.

Sefior Superintendente,

SO

C.C.39.779.452 de Usaquén
T.P. 68228
Cod. 5376
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REIVINDICAC] NES

1. Un receptor modulador CCK — 1 que tiena por formula general:

en donde

; ms

R' es un sustituyente de posicién 1- o 2- seleccionado del grupo formado por

hidrogeno,

a) fenil, opcionalmente mono — di — o tri sustituido con R 0 mono

b)

sustituido en carbones adyacentes con —OCi4alquileno O+; RP se
selecciona del grupo formado por - OH, -C1s alquil, -OC4salquil, -Ca.
ecicloalquil, -OC3 acicloalquil, - CN — NO; — N(R")R? (en donde RYy R?
se seleccionan independientemente de H o C4.salquil, o pueden ser
tomados ambos con el nitrogeno o la union para formar otro anilio de
hidrocarburo alifatico, teniendo dicho anillo 5 a 7 miembros, y
opcionalmente uno o dos enlaces insaturados en el anillo), -
(C=0)N(RMR?, - (N-R)COR", -(N-RY)SO; C1.¢ alquil (en donde RR'es
H o Cygalquil), - (C=0)C.salquil, -

fenil o piridil fusionado a dos miembros adyacentes del anillo a un
porcién de hidrocarburo de tres miembros para formar un anillo
aromatico fusionado de cinco miembros, cuya porcion tiene un atomo
de carbono remplazado por >S, >NH o >N(C14alquil) y cuya porcion
tiene hasta un dtomo de carbono adicional reemplazado por N, los
anillos fusionados opcionalmente mono -, di — o tri — sustituidos con

RP;
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c)

d)

g)

h)

184

fenil fusionado a dos miembros de anillos adyacentes a una porcion
de hidrocarburo de cuatro miembros para formar un anillo aromético
fusionado de seis miembros cug;a porcién tiene uno o dos dtomos de
carbono reemplazados por N, los anillos fusionados opcionalmente
mono -, di — o tri — sustituidos con R;

naftil, opcionalmente mono -, di — o tri — sustituido con RP

un grupo hidrocarburo aromatico monociclico que tiene cinco Atomos
anillo que tiene un atomo de carbon, el cual es el punto de unién, con
un étomo de carbén reemplazado por >0, >S, >NH o >N(C4alquil),
teniendo hasta dos dtomos de carbono adicionales reemplazacs por
N, opcionalmente mono -, di — o tri — sustituido con RP y
opcionalimente benzofusionado en la condicién de que dos o menos
de dichos atomos de anillo de carbono se reemplazan con un
heteroatomos, en donde Ila porcion benzofusionada es
opcionalmente mono -, di — o tri — sustituido con RP;

un grupo hidrocarburo aromatico monociclito que tiene seis atomos
de carbono, teniendo un atomo de carbono que es el punto de
enlace, con uno o dos dtomos de carbono reemplazados con N,
opcionalmente mono -, di — o tri — sustituido con R y opcionalmente
benzofusionado, en donde la porcibn benzo fusionada es
opcionalmente mono -, di — o tri — sustituido con RP

adamantanyl o Csrcicloalquil monociclito, teniendo opcionaimente
uno o dos miembros de carbono reemplazados opcionaimente con
>0, >NH o >N(Ci4alquil) y teniendo opcionaimente uno o dos
enlaces insaturados en el anillo;

un C_g alquil;

C14alquil, mono sustituido por un sustituyente seleccionado del grupo

formado por cualquiera de los nombrados en a) hasta g);

R? ge selecciona del grupo formado por hidrogeno,

4X
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a)

b)

d)

185

Un C4 alquil

adamantanil o Cscicloalquil monociclito, teniendo opcionalmente
uno o dos miembros de carbono reemplazados opcionaimente con
>0, >NH o >N(Ci4alquil) y teniendo opcionalmente uno o dos
enlaces insaturados en el anillo;

R? se selecciona del grupo formado por - OH, -Cy alquil, -OC,.
salquil, -Ca gcicloalquil, -OCsgticloalquil, - CN — NO2 — N (R") R2 (en
donde R’y R? se seleccionan independientemente de H o C.salquil,
o pueden ser tomados ambos con el nitrégeno o la unién para formar
otro anillo de hidrocarburo alifético, teniendo dicho anillo tiene 5 a 7
miembros, opcionaimente tiene un carbono reemplazado por >0, =N-
, >ANH o >N(Ci4alquil) y opcionaimente tiene uno o dos enlaces
insaturados en el anillo), -(C=O)N(RY)R?, (N-R)COR',, -(N- RYSO;
Ciealquil (en donde R'esHo C1.ealquil), -{(C=0) Cisalquil, {S=(O)-
Ci.salquil ( en donde n es seleccionado de 0, 1 0 2), -SO,N(R)R® , -
SCFj, halo, -CF3, -OCF3, -COOH y -COOC.ealquil;

fonil, opcionalmente, mono-, di o tri-sustituido con RY o
monosustituido sobre carbonos adyacentes con -OC,.
salquilenoO-;

fenil o piridill unido a dos miembros del anillo adyacente o a

tres mitades de miembros hidrocarbonatos para formar un anillo

aroméatico fusionado de cinco miembros, dicha mitad tiene un atomo

de carbono reemplazado por >0, >S,>NH o N(Ci4alquil} la cual

tiene hasta un 4tomo de carbono  opcionaimente reemplazado por N,

los anillos fusionados opcionalmente mono-, di- o tri-sustituidos con R*®

e)

fenil unido a dos miembros del anillo adyacente para formar
una mitad hidrocarbonada provista de cuatreo miembros para

formar un anillo aromético de seis miembros unidos, dicha mitad
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tiene uno o dos 4tomos de carbono reemplazados por N, los
anillos fusionados, opcionalmente mono-, di- o tri-sustituidos con R%
f) natftil, opcionaiments mono-, di- o tri-sustituidos con RY,
g) un grupo hidrocarbonado aroméatico monociclico que tiene cinco
atomos en el anillo, el cual tiene un atomo de carbono que es el punto
de unién, que tiene un atomo de carbono reemplazado por >0,
>S,>NH o N(C4slquil) , teniendo hasta un atomo de carbono adicional
opcionaimente reemplazado por N. opcionalmente mono o di
sustituido con R% y opcionaimente  benzofusionado, con la condicién
que dos o cuantos menos de dichos atomos de carbono en el anillo
estén reemplazados por un heterodtomo, donde Ila mitad
benzofusionada esta opcionalmente mono-, di- o tri- sustituidos con
RY;
h) un grupo hidrocarbonato aromético monociclico que tiene un
anillo de seis 4&tomos, que tiene un atomo de carbono el cual es
el punto de unidn, que tiene uno o dos &omos de carbono
reemplazados por N, opcionalmente mono- o di- sustituido con
RY y opcionaimente benzofusionado, donde la mitad
benzofusionada estd opcionalmente mono-, di- o ftri-sustituidos
con RY;y
i) un alquil Ci4 monosustituido por un susfituyente seleccionado  del

grupo que consiste de cualquiera de b) a h);

R? es seleccionado del grupo que consiste de H, halo, alquilCss y —CFs;

X es un alquilenoC14 0 un alquenileno lineal Co4 0

un alquinileno lineal C24 o un alquileno lineal Co.3-CH= (donde R*es  un
enlace covalente), opcionalmente mono

o disustituido con un alquil C;
Y es un eniace covalente o un alquileno C14 0 un aiquenileno lineal C24 © un

alquinileno lineal C,4 opcionaimente mono- o di-sustituido con un alquilCq;
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R* es seleccionado del grupo que consiste de H, halo o alquilCys 0 un enlace
covalente donde X es un alquilenc lineal Cg.3-CH=;
Ar es seleccionado del grupo que consiste de:

a) fenil, opcionaimente mono-, di- o tri-sustituidlo con R' o

monosustituidko sobre carbonos adyacentes con -OC,.
+alquilencO-;
R’ es seleccionado del grupo que consiste de -OH,-alquilCis, -O
alquilC4, -cicloalquilCas, -OcicloalquilCys, -CN, -NO2, -N(R")R* (en
donde R’ y R® son independientemente seleccionados de H o
alquilC,¢ o puede ser tomados junto con el nitrégeno de unién para
formar un anillo hidrocarbonato alifético de otra manera, dicho anillo
tiene de 5 a 7 miembros, opcionaimente tiene un carbono
reemplazado con >0, =N->NH o >N(alquilCi4) y opcionaimente
tiene uno o dos enlaces insaturados en el anillo, -(C=0)N(R")R*, {N-
RY)COR', -(N-R')SO2alquilCis ( en donde R'es H o alquil Cy.), -
(C=0) alquilCye, —(S=(O)n- alquilCss, ( donde n es seleccionado de
0, 1 0 2), -S80; N(R")R", -SCFj, halo, -CF3, -OCF3, -COOH y -COOC;.
salquil;

b) fenil o piridil fusionados a dos miembros del anillc adyacente para
una mitad hidrocarbonada provista de tres miembros para formar un
anillo aromatico fusionado de cinco miembros , dicha mitad tiene un
adtomo de carbono reemplazado por >0, >S; >NH o >N(alquilCy4 )
tiene hasta un Atomo de carbono adicional opcionalmente
reemplazado por N, los anillos fusionados opcionalmente mono-, di-
o tri- sustituidos con R";

c) fenil fusionado a dos miembros del anillo adyacente para una mitad
hidrocarbonada provista de cuatro miembros para formar un anillo

aromatico fusionado de seis miembros, dicha mitad tiene uno o dos
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atomos de carbono reemplazados por N, los anillos fusionados
opcionalmente mono-di- o tri-sustituidos con R";
d) nattil, opcionaimente mono-di- o tri-sustituidos con R';
e) un grupo hidrocarbonato aromatico monociclico que tiene un anilio de
5 cinco atomos ,que tiene un dtomo de carbono el cual es el punto de
unién, que tiene un atomo de carbono reemplazado por >0, >S;
>NH o >N(alquilC+4), que tiene hasta un dtomo de carbono adicional
opcionalmente reemplazado por N, opcionaimente mono-,di- o tri-
sustituidos con R" y opcionalmente benzofusionado con la condiciéon
10 de que dos o cuantos menos de dichos atomos de carbono del anillo
estén reemplazados por un heteroatomo, donde Ila mitad
benzofusionada esti opcionalmente mono-, di- o tri-sustituida con R";
y
f) un grupo hidrocarbonado aromético monociclico que tiene seis
15 atomos en el anillo, que tiene un a4tomo de carbono el cual es el
punto de unién, que tiene uno o dos atomos de carbono
reemplazados por N, opcionalmente mono-, o di-sustituidos con R"y
opcionalmente benzofusionados, donde la mitad benzofudsionada
estd opcionalments mono-,di-sustituida con R";
20 R®es seleccionado del grupo que consiste de:
a) -COOR?, donde R® es seleccionado del grupo que consiste de H y
alquil -Cq4,
b) -CONR'R®, donde R’ y R® son independientemente seleccionados
del grupo que consiste de hidrégeno, alquilCis y cicloalquilCag
25 opcionalmente hidroxi-sustituidos o R? y R® pueden ser tomados
junto con el nitrégeno de unién para formar un anillo hidrocarbonato
alifdtico de otra manera, dicho anillo tiene de 5 a 7 miembros ,

opcionalmente tiene un carbono reemplazado con >0, =N-, >NH o



169

N(alquilC14) y opcionaimente tiene uno o dos enlaces insaturados en
el anillo;

c) -NHCOR®, -N(alquil C14)COR?, -NHSO,R™, -N(alquil C14)SOsR',
donde R® es seleccionado del grupo que consiste de H, alquilC4 Y —

5 —OalquilC14 y R' es seleccionado del grupo que consiste de —CF3 y
- alquil Cy;

d) tetrazolil, 3-hidroxi-isoxazol-5-il, 2H{1,24]triazol-3-ilsulfanil,5-oxo-
4,5-dihidro-1H]1,2 4}triazol-3-ilsulfanil, 2H-[1,2 4]triazol-3-sulfinil, 3H-
[1,2,3)triazol-4-ilsulfanil,

10 e) -SalquilC1.:-COOR?, - OalquilCy.s-COORS®, -OalquilC13-CON R'R%, -0
alquilC_3-tetrazolil, y

f) -CN y -{(CH2)14-OH;

y enantibmeros, diasteroisomeros y sales farmacéuticamente aceptables y
ésteres de los mismos,
15 excepto, dicho modulador receptor CCK-1 no incluye mezclas racémicas de

compuestos de la formula general:

—_ OR,

donde RY, Ary R® son seleccionados concurrentemente del grupo que consiste de:

20 CP# RS Ar R®
R1 -Cl fenil- -CH,CHj
R2 -Cl 3,4-diMeo-feni -CHCHj
R3 -Cl 4-Meo-fenil- -CH2CH;,
R4 -CH; 2-naftil- -CH2CH,

25 R5 -CH, 1-naftil- -CH2.CH,
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R6 -CH, 2-MeO-fenil- -CH,CHs
R7 -CH, 2-piridil -CH2CHa
R8 -CH, 2-carboximetil-fenil--CH2CH3
RO -CH, 3-piridil- -CH;CHs
5 R10 -Cl 4-Meo-fenil- -H
R11 -Cl 3,4-diMeO-fenil- -H
R12 -CH; 2-naftil -H
R13 -CH, 1-naftil -H
R14 -CH, 2-carboximetoxifenil -H
10 R15 -CH, 2-carboxi-fenil- -H

2. Una composicion farmacéutica que comprende un vehiculo

farmacéuticamente aceptable y un modulador de receptor CCK-1 que tiene la

férmula general:
18
1 2
)
Ry
en donde:
R! es un sustituyente en la posicién 1 o 2 seleccionado del grupo consistente de
20 hidrégeno,
a) fenil, opcionalmente mono-, di- o tri-sustituido con RP o
monosustituido sobre el carbonos adyacentes con —OalquilenoC4.40-
. RP es seleccionado del grupo consistente de —OH, -alquilCys, -O
alquilC..s, cicloalquilCss, -OcicloalquilCss, -CN, -NOz, -N(RY)R*
25 (donde R’ y R* son independientemente seleccionados del H o

alqilCys, 0 puede ser tomado junto con el nitrégeno de unién para

o
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formar un anillo hidrocarbonado alifdtico de otra manera, dicho anillo
tiene 5 a 7 miembros, opcionalmente tiene un carbono reemplazado
con >0, =N-, >NH o N(alquilC,4) y opcionalmente tiene uno o dos
enlaces insaturados en el anillo), (C=O)N (R"RZ, -(N-R)YCOR', -(N-
R')S0alquilCs ( en donde R'es H o alquilCi.), -(C=0)alquilC1s, -
(S=(O)n)-alquilC1s ( donde n es seleccionado de 0,1 o 2), -SO;
N(RY)R?, -SCF;, halo, -CF3, -OCF3 -COOH y -COOC.galquil;

b) fenil o piridil fusionados a dos miembros del anillo adyacente para

una mitad hidrocarbonada provista de tres miembros para formar un
anillo aromético fusionado de 5 miembros, dicha mitad tiene un
atomo de carbono reemplazado por >0,>S, >NH o N(alquilC1), la
cual tiene hasta un atomo de carbono adicional opcionalmente
reemplazado por N, los anillos fusionados opcionalmente mono-, di-

o tri-sustituidos con RP;

c¢) fenil unido a dos miembros del anillo adyacente para una mitad

hidrocarbonada provista de cuatro miembros para formar un anillo
aromético fusionado de seis miembros, dicha mitad tiene uno o dos
atomos de carbono reemplazados por N, los anillos fusionados,

opcionalments mono-, di- o tri-sustituidos con RP;

d) naftil, opcionaimente mono-, di- o tri-sustituido con RP;

e) un grupo hidrocarbonado aromdtico monociclico que tiene un anillo

de cinco 4tomos ,que tiene un dtomo de carbono el cual es el punto
de unién, que tiene un atomo de carbono reemplazado por >0, >S;
>NH o >N(alquilCi4), que tiene hasta dos atomos de carbono
adicionales opcionalmente reemplazados por N, opcionalmente
mono-di- o tri-sustituidos con RP y opcionalmente benzofusionados
con la condicién de que dos o cuantos menos de dichos dtomos de

carbono del anillo estén reemplazados por un heterodtomo, donde la

124
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mitad benzofusionada estd opcionalmente mono-, di- o tri-sustituida
con RP;

f) un grupo hidrocarbonado aromético monociclico que tiene seis
adtomos en el anillo, que tiene un &omo de carbono el cual es el
punio de unién, que tiene uno o dos #4tomos de carbono
reemplazados por N, opcionalmente mono-, o di-sustituidos con RP y
opcionaimente benzofusionado, donde la mitad benzofudsionada
esta opcionalmente mono-,di-sustituida con RP;

g)adamantanil o cicloalquilCs; monociclico, opcionalmente teniendo
uno o dos miembros de carbono opcionalmente reemplazados por
>0, >NH o >N(alquilCi4 Yy opcionaimente teniendo uno o dos
enlaces insaturados en el anillo;

h) un alquilC,.;

i) un alquilC,4 , monosustituido por un sustituyente seleccionado del
grupo consistente de cualquiera de a) a g);

R? es seleccionado del grupo consistente de hidrégeno,

a) alquilCq.g;

b)adamantanil o cicloalquilCs; monociclico, opcionalmente teniendo
uno o dos miembros de carbono opcionaimente reemplazados por
>0, >NH o >N(alquilCi4) y opcionaimente teniendo uno o dos
enlaces insaturados en & anillo;

R? es seleccionado del grupo consistente de —OH, alquilCis, -
OalquilCy.¢, -OcicloalquilCas, -CN, -NO2, -N(R")R* (donde R’ y R*
son independientemente seleccionados del H o alqilCy6, 0 puede ser
tomados junto con el nitrégeno de uniébn para formar un anillo
hidrocarbonado alifdtico de otra manera, dicho anillo tiene 5 a 7
miembros, opcionalmente tiene un carbono reemplazado con >0,
=N-, >NH o N(alquilC14) y opcionalmente tiene uno o dos enlaces

insaturados en el anillo), ~(C=O)N(R"R%, -(N-RYCOR!, -(N-
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R)S0.alquilCs.a { en donde R'es H o alquilCy.), -(C=0)alquilCy.q, -
(S=(0)n)-alquilCis { donde n es seleccionado de 0,1 o 2), -SO,
N(RY)R?, -SCF;3, halo, -CFj, -OCF3 -COOH y -COOCsalquil;

c) fenil, opcionalmente mono-, di- o tri- sustituido con R? o
monosustituido sobre carbonos adyacentes con -Oalquileno Cy4 O-;

d) fenil o piridil unidos a dos miembros del anillo adyacente para una
mitad hidrocarbonada provista de tres miembros para formar un
anillo aromético fusionado de cinco miembros, dicha mitad tiene un
atomo de carbono reempiazado por >0O, >S, >NH o >N(alquilCi4)y
tiene hasta un édtomo de carbono adicional, opcionalmente
reemplazado por N, los anillos fusionados opcionalmente mono-, di-,
tri-sustituidos con R%;

o) fenil fusionado a dos miembros del anillo adyacente para una mitad
hidrocarbonada provista de cuatro miembros para formar un anillo
aromético fusionado de seis miembros, dicha mitad tiene uno o dos
agtomos de carbono reemplazados por N, los anillos fusionados,
opcionalmente mono-, di- o tri-sustituidos con R,

f) naftil, opcionaimente sustituido con RY,

g) un grupo hidrocarbonato aromético monociclico que tiene un anillo de
cinco Atomos, que tiene un dtomo de carbono el cual es el punto de
unién, que tiene un atomo de carbono reemplazado por >0, >S;
>NH o >N(alquilC1.s), que tiene hasta un 4tomo de carbono adicional
opcionaimente reemplazado por N, opcionaimente mono-di-
sustituidos con R? y opcionaimente benzofusionados con [a
condicion de que dos o cuantos menos de dichos atomos de
carbono del anillo estén reemplazados por un heteroatomo, donde la
mitad benzofusionada esta opcionalmente mono-, di- o tri-sustituida

con R%;

12€
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h) un grupo hidrocarbonado aromatico monociclico que tiene seis
dtomos en el anillo, que tiene un &omo de carbono el cual es el
punto de unién, que tiene uno o dos &atomos de carbono
reemplazados por N, opcionalmente mono-, o di-sustituidos con R y
opcionaimente benzofusionados, donde la mitad benzofusionada
esta opcionalmente mono-,di-sustituida con R%; y

i} un alquilC:+ , monosustituido por un sustituyente seleccionado del

grupo consistente de cualquiera de b) a h);

R? as seleccionado del grupo que consiste de H, halo, alquilC.e y —CF3;

X es un alquilenoC14 0 un alquenileno lineal C24 o un alquinileno linealCz4 o0
un alquileno lineal Co.3-CH= ( donde R* es un enlace covalente), opcionalmente
mono o disustituido con un alquil C;

Y es un enlace covalente o un alquilenoCi4 0 un alquenileno lineal Cz4 0 un

alquinileno lineal C24 opcionalmente mono o disustituido con un alquil Cy4;

R* es seleccionado del grupo que consiste de H, halo o alquilCie 0 un enlace
covalente donde X es un alquileno lineal Coy-CH=;
Ar es seleccionado del grupo que consiste de:
a) fenil, opcionalmente mono, di o tri sustituido con R’ o monosustituido
sobre carbonos adyacentes con -OC4alquilenoO-;
R’ es seleccionado del grupo que consiste de -OH, -alquilC,.a..-O
alquilC.s, -cicloalquilCsg, -OcicloalquilCsg, -CN, -NO3, -N(RY)R* ( en
donde R y R’ son independientemente seleccionados de H o
alquilC4.g 0 pueden ser tomados junto con el nitrégeno de unién para
formar un anillo hidrocarbonato alifatico de otra manera, dicho anillo
tiene de 5 a 7 miembros, opcionalmente tiene un carbono
reemplazado con >0, =N->NH o >N(alquilC14) y opcionaimente

tiene uno o dos enlaces insaturados en el anillo, -(C=O)N(R")R?, -(N-
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RYCOR!, {N-R)S0;alquilCis ( en donde R' es H o alquilCisg), -
(C=0)alquilC1s, -(S=(O)n- alquil C1s, ( donde n es seleccionado de
0, 1 0 2), -SO; N(RY)R", -SCF;, halo, -CF3, -OCF3 -COOH y -COOC;.
salquil;

b) fenil o piridil fusionados a dos miembros del anillo adyacente para
una mitad hidrocarbonada provista de tres miembros para formar un
anillo aromédtico fusionado de cinco miembros, dicha mitad tiene un
étomo de carbono reemplazado por >0, >S; >NH o >N(alquilC+4 ) ¥y
la cual tiene hasta un &tomo de carbono adicional opcionalmente
sustituido por N, los anillos fusionados opcionalmente mono-, di- o
tri- sustituidos con R";

¢) fenil unido a dos miembros del anillo adyacente para una mitad
hidrocarbonada provista de cuatro miembros para formar un anillo
aromatico fusionado de seis miembros, dicha mitad tiene uno o dos
4tomos de carbono reemplazados por N, los anillos fusionados
opcionalmente mono-,di- o tri-sustituidos con R";

d) naftil, opcionalmente mono-,di- o tri-sustituidos con R";

e) un grupo hidrocarbonado aromatico monociclico que tiene un
anillo de cinco atomos ,que tiene un atomo de carbono el cual es el
punto de unién, que tiene un dtomo de carbono reemplazado por
>0, >S; >NH o >N(alquil C14 ), que tiene hasta un dtomo de carbono
adicional opcionaimente reemplazado por N, opcionaimente mono-
.di- o tri-sustituidos con R" y opcionaimente benzofusionado con la
condicion de que dos o cuantos menos de dichos atomos de
carbono del anillo estén reemplazados por un heteroatomo, donde la
mitad benzofusionada estd opcionalmente mono-, di- o tri-sustituida
conR"y

f) un grupo hidrocarbonado aromatico monociclico que tiene seis

atomos en el anillo, que tiene un étomo de carbono el cual es el

1%
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punto de unién, que tiene uno o dos atomos de carbono
reemplazados por N, opcionaimente mono-, o di-sustituidos con R"y
opcionalmente benzofusionados, donde la mitad benzofudsionada

estd opcionalmente mono-,di-sustituida con R

RS es seleccionado del grupo que consiste de:

a)-COOR®, donde R® es seleccionado del grupo que consiste de H y
alquil-C14,

b) -CONR'R?, donde R” y R® son independientemente seleccionados
del grupo que consiste de hidrégeno, alquilCis Yy cicloalquilCae
opcionalmente hidroxi-gustituidos o0 R” y R® pueden ser tomados
junto con el nitrégeno de unién para formar un anillo hidrocarbonato
alifdtico de otra manera, dicho anillo tiene de 5 a 7 miembros ,
opcionaimente tiene un carbono reemplazado con >0, =N-, >NH o
N(alquilC14) y opcionalmente tiene uno o dos enlaces insaturados en
el anillo;

c)-NHCOR®, -N(alquilC14)COR®, -NHSO.R™, -N(alquilCi4) SOR™,
donde R® es seleccionado del grupo que consiste de H, alquilCi4 Y —
—OalquilCi4 y R*™ es seleccionado del grupo que consiste de ~CF3 y
- alquil Cy.;

d) tetrazolil, 3-hidroxi-isoxazol-5-il, 2H-[1,2 4]triazol-3-iisulfanil,5-oxo-
4,5-dihidro-1H41,2 4]triazol-3-ilsufanil, 2H{1,2,4}triazol-3-sulfinil, 3H-
[1.2,3]triazol-4-ilsulfanil,

e)-SalquilC1.s-COOR?, - OalquilC1.3-COOR®, -OalquilC13-CON R'R?, -0
alquilC.s-tetrazolil, y

f) —CN y «(CH2)14+-OH;

y enantibmeros, diasteroisomeros y sales farmacéuticamente aceptables y

ésteres de los mismaos,
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compuestos de la formula general:

donde R?, Ar y R® son seleccionados concurrentemente del grupo que consiste de:

CP#
R1
R2
R3
R4
R5
R6
R7
R8
RS
R10
R11
R12
R13
R14
R15

-CHs
-CHs
-CH,
-CH3
-Cl

-CHs
-CHj
-CHs
-CHs

— OR,

Ar R®
fenil- -CH,CH3
3.4-diMeofeni- -CH.CHs

4-Meo-fenil- -CH2CH3
2-naftil- -CH,CHs
1-naftil- -CH2CH,
2-MeO-fenil- -CH;CH,
2-piridil -CH2CHs

2-carboximetil-fenil--CH,CH»

3-piridil- -CH.CHs
4-Meo-fenil- -H
3,4-diMeO-fenil- -H
2-nattit -H
1-nattil -H

2-carboximetoxi-fenil -H

2-carboxi-fenil- -H

7,0

b
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3. Un compuesto como modulador de receptor CCK-1 que tiene la férmula
general:

R1

en donde R' es un sustituyente en la posicién 1 o 2 seleccionado del grupo
consistente de hidrégeno,

a) fenil, opcionalmente mono-, di- o tri-sustituido con RP o monosustituido
sobre el car_bon adyacentes con -OalquilenoCi4O-; RP es
seleccionado del grupo consistente de —OH, -alquilCy.g, -O alquilCy.6, -
cicloalquilCas, -OcicloalquilCas, -CN, -NO3, -N(R")R* (donde RY y R*
son independientemente seleccionados del H o algilCye, 0 puede ser
tomado junto con el nitrbgeno de uniébn para formar un anillo
hidrocarbonado alifdtico de otra manera, dicho anillo tiene 5 a 7
miembros, opcionalmente tiene un carbono reemplazado con >0, =N-,
>NH o N(alquilCi4) y opcionalimente tiene uno o dos enlaces
insaturados en el anillo), (C=O)N (R"R%, -(N-R)COR!, -(N-
RY)S02alquilCs¢ ( en donde R! es H o alquilCyg), -(C=0)alquilCi., -
(S=(0O)n)-alquilC1s ( donde n es seleccionado de 0,1 o 2), -SO,
N(RY)R’, -SCF3, halo, -CF3, -OCF3; -COOH y -COOC;.galquil;

b) fenil o piridil fusionados a dos miembros del anillo adyacente para una
mitad hidrocarbonada provista de tres miembros para formar un anillo
aromatico fusionado de 5 miembros, dicha mitad tiene un dtomo de
carbono reemplazado por >0,>S, >NH o N(alquilCy4), la cual tiene
hasta un atomo de carbono adicional opcionalmente reemplazado por
N, los anillos fusionados opcionaimente mono-, di- o tri-sustituidos con

RP;

%\

vz
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c) fenil unido a dos miembros del anillo adyacente para una mitad
hidrocarbonada provista de cuatro miembros para formar un anillo
aromdtico fusionado de seis miembros, dicha mitad tiene uno o dos
atomos de carbono reemplazados por N, los anillos fusionados,
opcionalmente mono-, di- o tri-sustituidos con RP;

d) naftil, opcionalmente mono-, di- o tri-sustituido con  RP;

e) un grupo hidrocarbonado aroméatico monociclico que tiene un anillo de
cinco atomos ,que tiene un &omo de carbono el cual es el punto de
unién, que tiene un &tomo de carbono reemplazado por >0, >S; >NH
o >N(alquilC+4 ), que tiene hasta dos dtomos de carbono adicionales
opcionalmente reemplazados por N, opcionalmente mono-di- o tri-
sustituidos con RP y opcionalmente benzofusionados con la condicién
de que dos o cuantos menos de dichos atomos de carbono del anillo
estén reemplazados por un heterodtomo, donde la mitad
benzofusionada esté opcionalmente mono-, di- o tri-sustituida con RP;

f) un grupo hidrocarbonado aromético monociclico que tiene seis atomos
en el anillo, que tiene un atomo de carbono el cual es el punto de
unién, que tiene uno o dos 4tomos de carbono reemplazados por N,
opcionalmente mono-, o di-sustituidos con R y opcionaimente
benzofusionado, donde la mitad benzofudsionada estd opcionalmente
mono-,di-sustituida con RP;

g) adamantanil o cicloalquilCs; monociclico, opcionalmente teniendo uno
o dos miembros de carbono opcionaimente reemplazados por >0,
>NH o >N(alquilCi4) y opcionaimente teniendo uno o dos enlaces
insaturados en el anillo;

h) un alquilCy.s;

i) un alquilCs4 , monosustituido por un sustituyente seleccionado del

grupo consistente de cualquiera de a) a g),
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R? es seleccionado del grupo consistente de hidrogeno,

a) un alquilC+.g;

b) adamantanil o cicloalquilCs; monociclico, opcionalmente teniendo

uno o dos miembros de carbono opcionalmente reemplazados por
>0, >NH o >N(alquilCi4) y opcionaimente teniendo uno o dos
enlaces insaturados en el anillo;
RY es seleccionado del grupo consistente de —-OH, alquilCig, -
OalquilCy., -OcicloalquilCs s, -CN, -NO2, -N(R")R* (donde R’ y R*
son independientemente seleccionados del H o alqilC+.s, 0 puede ser
tomados junto -con el nitrégeno de unién para formar un anillo
hidrocarbonado alifatico de otra manera, dicho anillo tiene 5 a 7
miembros, opcionaimente tiene un carbono reemplazado con >0,
=N-, >NH o N(alquilC14) y opcionaimente tiene uno o dos enlaces
insaturados en el anillo), -(C=O)N(R")R%, -(N-R)COR' -(N-
RY)S0;alquilC14 ( en donde R! es H o alquilC1.g), (C=0)alquilCi.g, -
(S=(0)n)-alquilC1s { donde n es seleccionado de 0,1 o 2), -SO:
N(RY)R?, -SCF3, halo, -CF3, -OCF3 -COOH y -COOC.galquil;

c) fenil, opcionaimente mono-, di- o tri-sustituido con R? o
monosustituido sobre carbonos adyacentes con -Oalquileno Cy4 O-;

d) fenil o piridil unidos a dos miembros del anillo adyacente para una
mitad hidrocarbonada provista de tres miembros para formar un
anillo aromético fusionado de cinco miembros, dicha mitad tiene un
dtomo de carbono reemplazado por >0, >8, >NH o >N(alquilCg 4
tiene hasta un atomo de carbono adicional, opcionalmente
reemplazado por N, los anillos fusionados opcionalmente mono-, di-,
tri-sustituidos con R;

e) fenil fusionado a dos miembros del anillo adyacente para una mitad
hidrocarbonada provista de cuatro miembros para formar un anilio

aromatico fusionado de seis miembros, dicha mitad tiene uno o dos
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dtomos de carbono reemplazados por N, los anillos fusionados,
opcionaimente mono-, di- o tri-sustituidos con RY;

f) naftil, opcionalmente sustituido con R

g) un grupo hidrocarbonato aromético monociclico que tiene un anillo de
cinco atomos, que tiene un atomo de carbono el cual es el punto de
unién, que tiene un atomo de carbono reemplazado por >0, >§;
>NH o >N(alquil Cis ), que tiene hasta un atomo de carbono
adicional opcionalmente reemplazado por N, opcionaimente mono-
di-sustituidos con R? y opcionaimente benzofusionados con la
condicion de que dos o cuantos menos de dichos atomos de
carbono del anillo estén reemplazados por un heteroatomo, donde la
mitad benzofusionada estd opcionalmente mono-, di- o tri-sustituida
con RY;

h) un grupo hidrocarbonado aromético monociclico que tiene seis
atomos en el anillo, que tiene un atomo de carbono el cual es el
punto de unién, que tiene uno © dos datomos de carbono
reemplazados por N, opcionalmente mono-, o di-sustituidos con R® y
opcionalmente benzofusionados, donde la mitad benzofusionada
esta opcionalmente mono- di-sustituida con RY; y

i) un alquilCy4 , monosustituido por un sustituyente seleccionado del

grupo consistente de cualquiera de b) a h);

R? es seleccionado del grupo que consiste de H, halo, alquilCy.s y =CF3;

X es un aiquilenoCy4 0 un alquenileno lineal Cz4 0 un alquinileno lineal C24 ©
un alquileno lineal Co.3-CH= ( donde R* es un enlace covalente), opcionalments
mono o disustituido con un alquil C;

Y es un enlace covalente o un alquilenoC,4 0 un aiquenileno lineal Ca40 un

alquinileno lineal C24 opcionaimente mono o disustituide con un alquilC.;
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R* es seleccionado del grupo que consiste de H, halo o alquilCys 0 un enlace
covalente donde X es un alquileno lineal Cp3-CH=;
Ar es seleccionado del grupo que consiste de:

a) fenil, opcionalmente mono, di o tri sustituido con R’ o0 monosustituido

sobre carbonos adyacentes con -OCq4alquilenoO-;
R’ es seleccionado del grupo que consiste de -OH, -alquilCs, -O
alquilCy.s, -cicloalquilCs.s -OcicloalquilCss, -CN, -NO,, -N(R")R* ( en
donde R¥ y R*® son independientemente seleccionados de H o
alquilCy.¢ o pueden ser tomados junto con el nitrégeno de unién para
formar un anillo hidrocarbonato alifatico de otra manera, dicho anillo
tene de 5 a 7 miembros, opcionaimente tiene un carbono
reemplazado con >0, =N->NH o >N(alquilCi4) y opcionalmente
tiene uno o dos enlaces insaturados en el anillo, -(C=0)N(R")R?, -(N-
RYCOR', -(N-RY)S0.alquilCss ( en donde R' es H o alquilCis), -
(C=0)alquilC+.s, -(S=(O),- alquil C1.e, ( donde n es seleccionado de
0, 1 0 2), -SOz N(R")R?, -SCF3, halo, -CF3, -OCF3 -COOH y -COOC;.
ealquil;

b) fenil o piridil fusionados a dos miembros del anillo adyacente para
una mitad hidrocarbonada provista de tres miembros para formar un
anillo aromético fusionado de cinco miembros, dicha mitad tiene un
atomo de carbono reemplazado por >0, >S; >NH o >N(alquilCs4 ) ¥y
la cual tiene hasta un &tomo de carbono adicional opcionalments
sustituido por N, los anillos fusionadas opcionalmente mono-, di- o
tri- sustituidos con R";

¢) fenil unido a dos miembros del anillo adyacente para una mitad
hidrocarbonada provista de cuatro miembros para formar un anillo
aromético fusionado de seis miembros, dicha mitad tiene uno o dos
dgtomos de carbono reemplazados por N, los anillos fusionados

opcionalmente mono-,di- o tri-sustituidos con R
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d)nattil, opcionalmente mono-,di- o tri-sustituidos con R";

a)un grupo hidrocarbonado aromatico monociclico que tiene un anillo de

cinco atomos ,que tiene un atomo de carbono el cual es el punto de
unién, que tiene un dtomo de carbono reemplazado por >0, >S;
>NH o >N(alquilC4-), que tiene hasta un adtomo de carbono adicional
opcionaimente reemplazado por N, opcionalmente mono-di- o tri-
sustituidos con R" y opcionalmente benzofusionado con la condicién
de que dos o cuantos menos de dichos dtomos de carbono del anillo
estdn reemplazados por un heterodtomo, donde la mitad
benzofusionada estd opcionaimente mono-, di- o tri-sustituida con R",
y

un grupo hidrocarbonado aromético monociclico que tiene seis
atomos en el anillo, que tiene un dtomo de carbono el cual es el
punto de unidén, que tiene uno o dos &tomos de carbono
reemplazados por N, opcionalmente mono-, o di-sustituidos con R' y
opcionaimente benzofusionados, donde la mitad benzofudsionada

estad opcionaimente mono- di-sustituida con R"

RS es seleccionado del grupo que consiste de:

a) -COOR?, donde R® es seleccionado del grupo que consiste de H y

alquil -C1.4|

b) -CONR'R®, donde R” y R® son independientemente seleccionados

del grupo que consiste de hidrégeno, alquilCis Yy cicloalquilCsg
opcionalmente hidroxi-sustituidos o R’ y R® pueden ser tomados
junto con el nitrbgeno de unién para formar un anillo hidrocarbonato
alifatico de otra manera, dicho anillo tiene de 5 a 7 miembros ,
opcionalmente tiene un carbono reemplazado con >0, =N-, >NH o
N(alquilC1) y opcionalmente tiene uno o dos enlaces insaturados en

256
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c)-NHCOR®, -N(alquilC14)COR®, -NHSO;R'’, -N(alquilCi4) SO2R',
donde R® es seleccionado del grupo que consiste de H, alquilCi4 Y ~
—OalquilCi4y R es sele.ccionado del grupo que consiste de —CF3 y
- alquil Cy4;
d) tetrazolil, 3-hidroxi-isoxazol-5-il, 2H-[1,2 4]triazol-3-ilsulfanil,5-oxo-
4 5-dihidro-1H-{1,2 4}triazol-3-ilsulfanil, 2H-[1,2,4]triazol-3-sulfinil, 3H-
[1,2,3]triazol-4-ilsulfanil,
e)-SalquilC1.;-COOR®, - OalquilC4.5-COOR?®, -OalquilC+.;-CON R'R?, -O
alquilCqs-tetrazolil, y
f) -CN y (CH2)1,-OH;
y enantibmeros, diasteroisdbmeros y sales farmacéuticamente aceptables y
ésteres de los mismos, para el tratamiento de desordenes en mamiferos que
involucra la accién del receptor CCK-1.

4. Un compuesto que tiene la formula general:

donde R?, R'y Ar son seleccionados concurrentemente del grupo que consiste de:

R? R' Ar

(3,4-Dicloro- (4-Metoxi- (3-Metil-fenil)-

fenif)- fenil)- [(S) enantiomero],
Na' sal

(3.4-Dicloro- (4-Metoxi- (3-metil-fenil)-

fenil)- fenil)-

(3,4-Dicloro- (4-Metoxi- (3-metil-fenil)-

fenil)- fenil)- [(R) enantiomero],



(3,4-Dicloro-
fenil)-

(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(2-Cloro-
fenil)-
(2-Cloro-
fenil)-
(3.4-Dicloro-
fenil)-
Benzo[1,3]dioxo
I-5-il-

Fenil-

(4-Fenoxi-fenif)-

Benzo[1,3]dioxo
H5-il-
(3.4-Dicloro-
fenil)-

(4-Metoxi-
fenil)-

(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
{4-Metoxi-fenit)-

(4-Metox-
fenil)-
(4-Metox-
fenil)-
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(3-metil-fenil)-

[(S) enantiomero],

TFA sal
(4-Metoxi-fenil)-

(3-Metoxi-fenil)-

(3-Cloro-fenil)-

(4-Metil-fenil)-

(4-Cloro-fenil)-

Naftalen-1-il-

(3-Cloro-fenil)-

Fenil-

(3-Metoxi-fenil)-

Naftalen-2-il-

(3-Nitro-fenil)-

Benzo[1,3]dioxol-5-

il-
(2,3-Difluoro-
fenil)-

<l



(3,4-Dicloro-
fenil)-
(3.4-Dicloro-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-

(4-Fenoxi-

fenil)-

Benzo[1,3]dioxo
l-5-il-

(4-Metil-
fenil)-

(4-Metil-

fenil)-

(4-Metil-

fenil)-
Benzo[1,3]dioxo
I-5-il-
Benzo[1,3]dioxo
5-il-
Benzo[1,3]dioxo
-5-i-
(4-Metoxi-fenil)-

(4-Metoxi-
fenil)-

(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(3.4-Dicloro-
fenil)-

(4-Metoxi-

fenil)-

(4-Metoxi-
fenil)-

(3,4-Dicloro-
fenil)-
(3,4-Dicloro-
fenil)-
(3.4-Dicloro-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-fenil)-

(4-Metoxi-

fenil)-
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(2-Trifluorometil-
fenil)-
(3-Etoxi-fenil)-

(2-fluoro-3-
Trifluorometil-
fenil)-

(4
Trifluorometoxi-
fenil)-

(3-
Trifluorometoxi-
fenil)-
(3-Yodo-fenil)-

(3.5-Dimetil-
fonil)-
(3-Trifluorometil-
sulfanil-fenil)-
Naftalen-1-il-

Nafialen-1-il

[(R) enantiomero]

Naftalen-1-il-

[(S) enantiomero]

(3-Metoxi-fenil)-

(3-Metoxi-fenil)-

[(R) enantiomero]
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(4-Metoxi- (4-Metoxi- (3-Metoxi-fenil)-
fenil)- fenil)- [(S) enantiomero]
(4-Cloro- (4-Metoxi- Bifenil-4-il
fenil)- fenil)-
(4-Cloro- (4-Metoxi- (4-Metil-fenil)-
fenil)- fenil)-
(4-Cloro- (4-Metoxi- (3-Metil-fenil)-
fenil)- fenil)-
(4-Cloro- (4-Metoxi- (3-Metoxi-fenil)-
fenil)- fenil)-
(4-Cloro- (4-Metoxi- (3-Cloro-fenil)-
fenil)- fenil)-
(4-Metil- (4-Cloro- Naftalen-1-il-
fenil)- fenil)-
(4-Metil- (3-Cloro- (3-Cloro-fenil)-
fenil)- fenil)-
(4-Metil- (4-Metil- (3-Metil-fenil)-
fenil)- fenil)-
(4-Metil- (4- Fenil-
fenil)- Trifluorometil-

fenil)-
(4-Metil- (3.4-Dicloro- (3-Metoxi-fenil)-
fenil)- fenil)-
(4-Metil- Bencil- (2-Cloro-fenil)-
fenil)-
(4-Metil- Bencil- (3-Trifluorometil-
fenil)- fenil)-
(4-Metil- Bencil- Naftalen-2-il-

fenil)-



(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
feni)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-

(3,4-Dicloro-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Cloro-
fenil)-

(2,3-Dicloro-
fenil)-
(2-Metil-fenil)-

(2-Fluoro-fenil)-

(2,6-Dicloro-

fenil)-

(3-Metoxi-fenil)-

(2,3-Dimetoxi-

fenil)-

(2-Cloro-fenil)-

(3-Metil-fenil)-

(3,4-Dicloro-

fenil)-

Fenil-

Naftalen-1-il-

[(R) enantiomero]

Naftalen-1-il-

[(S) enantiomero)

Benzol[b}tiofen-
4-il-
(3-Cloro-fenil)-



(4-Metil-fenil)-

(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-

(4-Cloro-fenil)-

(4-Cloro-
fenil)-
(4-Cloro-
fenil)-
(4-Cloro-
fenil)-
(4-Cloro-
fenil)-
(4-Cloro-
fenil)-
(3-Cloro-
fenil)-
(3-Cloro-
fenil)-
(3-Cloro-
fenil)-
(3-Cloro-
fenil)-
(3-Cloro-
fenil)-
(3-Cloro-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-

(3-Metil-fenil)-

Fenil-

(3-Metoxi-fenil)-

(2-Cloro-fenil)-

(3-Trifluorometil-

fenil)-

Naftalen-2-i-

Naftalen-1-il-

Fenil-

(3-Metoxi-fenil)-

(2-Cloro-fenil)-

(3-Trifluorometil-

fenil)-

Naftalen-2-il-

Naftalen-1-il-

(3-Cloro-fenil)-



(4-Metil-
fenil)-

(4-Metil-fenil)-

(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-

(4-Metil-

fenil)-

(4-Metil-
fenil)-

(4-Metil-
fenil)-

(4-Metil-
fenil)-

(4-Metil-
fenil)-

(4-Metil-
fenil)-

(4-Metil-fenil)-

(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-

4
Trifluorometil-
fenil)-

(4-
Trifluorometil-
fenil)-

(4-
Trifluorometil-
fenil)-

(4-
Trifluorometil-
fenil)-

4
Trifluorometil-
fenil)-

“
Trifluorometil-

fenil)-
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Fenil-

(3-Metoxi-fenil)-

(2-Cloro-fenil)-

(3-Trifluorometil-

fenil)-

Naftalen-2-il-

Naftalen-1-il-

(3-Cloro-fenil)-

(3-Metil-fenil)-

(3-Metoxi-fenil)-

(2-Cloro-fenil)-

(3-Trifluorometil-

fenil)-



(4-Metil-
fenil)-

(4-Metil-
fenil)-

(4-Metil-
fenil)-

(4-Metil-
fenil)-

(4-Metil-

fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
.fenil)-
(4-Metil-
fenil)-

(«-

Trifluorometil-

fenil)-
-

Trifluorometil-

fenil)-
(4-

Trifluorometil-

fenil)-
(3,4-Dicloro-
feni)-
(3,4-Dicloro-
fenil)-
(3,4-Dicloro-
fenil)-
(3,4-Dicloro-
fenil)-
(3,4-Dicloro-
fenil)-
{3,4-Dicloro-
fenil)-
(3.4-Dicloro-
fenil)-
(3.4-Dicloro-
fenil)-
(3.4-Dicloro-
fenil)-
(3.4-Dicloro-
fenil)-

Naftalen-2-il-

Naftalen-1-il-

(3-Cloro-fenil)-

(3-Metil-fenl)-

Fenil-

(2-Cloro-fenil)-

(3-Trifluorometil-
fenil)-
Naftalen-2-il-

(3-Nitro-fenil)-

Benzo[1,3]dioxol-5-
i

Benzo[b]tiofen-
4-jl-

(2,3-Difluoro-
fenil)-
(2-Trifluorometil-
fenil)-

44



(4-Metil-
fenll)-

(4-Metil-
fenil)-

(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Metil-
fenil)-
(4-Cloro-
fenil)-
(4-Cloro-
fenil)-
(4-Cloro-
fenil)-
(4-Cloro-
fenil)-
(4-Cloro-
fenil)-
(4-Cloro-
fenil)-

(3.4-Dicloro-
fenil)-

(3,4-Dicloro-

fenil)-

Bencil-

Bencil-

Bencil-

Bencil-

(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-

4
Trifluorometoxi-
fenil)-

(3
Trifluorometoxi-
fenil)-
Naftalen-1-il-

(3-Cloro-fenil)-

(3-Metii-fenil)-

Fenil-

(3-Metoxi-fenil)-

(2-Cloro-4-fluoro-

fenil)-

(2-Cloro-fenil)-

(2,6-Dicloro-

fenil)-

(2-Metoxi-fenil)-

Fenil-

(2-Metil-fenil)-



(4-Cloro-
fenil)-
(4-Cloro-
fenil)-
(4-Cloro-
fenil)-
(3,4-Dicloro-
fenil)-
(3,4-Dicloro-
fenil)-
(3,4-Dicloro-
fenil)-
(3,4-Dicloro-
fenil)-
(3,4-Dicloro-fenil)-

(3,4-Dicloro-
fenil)-
(3,4-Dicloro-
fenil)-

(3,4-Dicloro-
fenil)-

(3.4-Dicloro-
fenil)-
(3,4-Dicloro-
fenil)-

(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
{4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-fenil)-

(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-

(4-Metoxi-
fenil)-

(4-Metox-
fenil)-
(4-Metox-
fenil)-

(2-Fluoro-fenil)-

Naftalen-1-il-

Piridin-3-ik-

(3-Cloro-fenil)-

Naftalen-1-il-

(3-Metoxi-fenil)-

Naftalen-2-il-

(3-Nitro-fenil)-

Benzo[1,3]dioxol-5-
i-

(2-fluoro-3-
Trifluorometil-
fenil)-

-
Trifluorometoxi-
fenil)-
(3-Yodo-fenil)-

(3,5-Dimetil-
fenil)-



(3,4-Dicloro-
fenil)-
Benzo[1,3]dioxo
I-5-l-
Benzo[1,3]dioxo
|-5-il-
Benzo[1,3)dioxo
5-il-
Benzo|1,3]dioxo
1-5-il-
Benzo[1,3]dioxo
-5-i-
Benzo[1,3]dioxo
I-5-il-
Benzo[1,3]dioxo
|-5-il-
Benzo[1,3]dioxo
I-5-il-
Benzo[1,3]dioxo
I-5-il-

Benzo[1,3ldioxo
-5-il-

Benzo[1,3]dioxo
I-5-il-
Benzo[1,3]dioxo
|-5-il-

(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenif)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-

(4-Metoxi-
fenil)-

(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-

(2,3-Dicloro-
fenil)-
(3-Metil-fenil)-

(3-Cloro-fenil)-

Fenil-

Naftalen-2-il-

(3-Nitro-fenil)-

(2,3-Difluoro-
fenil)-
(2-Trifluorometil-
fenil)-
(3-Etoxi-fenil)-

(2-fluoro-3-
Trifluorometil-
fenil)-

4
Trifluorometoxi-
fenil)-
(3-Trifluorometil-
sulfanil-fenil)-
(3-Yodo-fenil)-



Benzo[1,3]dioxo
-5-il-
Benzo[1,3]dioxo
I-5-il-

(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-

Fenil-

Fenil-

Fenil-

Fenil-

(2-Cloro-
fenil)-
(2-Cloro-
fenil)-
(2-Cloro-
fenil)-
(4-Fenoxi-

fenil)-

(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-

o\
(3,5-Dimetil-
fenil)-
(2,3-Dicloro-
fenil)-
(3-Metil-fenil)-
(3-Cloro-fenil)-
Naftalen-1-il-
Naftalen-2-il-
(3-Cloro-fenil)-
Naftalen-1-il-
(3-Metoxi-fenil)-
Fenil-
(3-Metoxi-fenil)-
Fenil-

Naftalen-2-il-

(3-Metil-fenil)-



(4-Fenoxi-
fenil)-
(4-Fenoxi-
fenil)-
(4-Fenoxi-
fenil)-
(4-Fenoxi-
fenil)-
(4-Fenoxi-
fenil)-
(4-Fenoxi-
fenil)-
(4-Fenoxi-
fenil)-
(4-Fenoxi-
fenil)-
(4-Fenoxi-
fenil)-
(4-Fenoxi-

fenil)-

(4-Fenoxi-

fenil)-

(4-Fenoxi-

fenii)-

(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-

(4-Metoxi-
fenil)-

(4-Metoxi-
fenil)-
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(3-Cloro-fenil)-

Naftalen-1-il-

(3-Metoxi-fenil)-

Fenil-

Naftalen-2-il-

Benzo[1,3]dioxoi-5-

iI-

(2,3-Difluoro-
fenil)-
(2-Trifluorometil-
fenil)-
(3-Etoxi-fenil)-

(2-fluoro-3-
Trifluorometil-
fenil)-

(3-
Trifluorometoxi-
fenil)-
(3-Trifluorometil-
sulfanil-fenii)-



(4-Fenoxi-
fenil)-
(4-Fenoxi-
fenil)-
(4-Fenoxi-

fenil)-

5. Un compuesto que tiene la formula general:

-/o

donde R? y Ar son seleccionados concumrentemente de los grupos que consisten

de:

R2

(4-Metoxi-
fanil)-

(4-Metil-Fenil)-

(4-Metil-Fenil)-

(4-Metil-Fenil)-

(3,4-Dicloro-

fenil)-

Benzo[1,3]dioxol-

(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
(4-Metoxi-
fenil)-
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(3-Yodo-
fenil)-
(3,5-Dimetil-
fenil)-
(2,3-Dicloro-
fenil)-

Ar OH

Ar

Benzofuran-3-il-

[1-(2-Trimetilsilanil-

etoximetif)-1H-indol-3-il]-

(1H-indol-3-il)-

(1-Metil-1H-indol-3-il)-

Benzofuran-3-il-

Benzofuran-3-il-



Fenil-

(2-Cloro-
fenil)-
(4-Fenoxi-

fenil)-
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Benzofuran-3-il-

Benzofuran-3-il-

Benzofuran-3-il-

6. Un compuesto que tiene la formula general:

CHy

5 donde R? y R-Y- son seleccionados concurrentemente de los grupos que

consisten de:
R2
(4-Metil-Fenil)-

(4-Metil-Fenil)-

(4-Metil-Fenil)-

(4-Metil-Fenil)-

(4-Metil-Fenil)-

(4-Metil-Fenil)-

RE-Y-

(Hidroxi-metil)-

(2-hidroxi-ciclohexil-
carbamoil)-

Carbamoil-

(Dimetil-carbamoil)-

(Metil-Carbamoil)-

(4-Metil-piperacin-1-
carbonil)-
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(4-Metil-Fenil)- Ciano-
(4-Metil-Fenil)- (1H-tetrasol-5-il)-

(3.4-Dicloro- (Carboxi-metoxi-

fenil)- metil)-

7. Un compuesto que tiene la formula general:

N
R1--..__N/ \
— OH

CH,

5 donde R?y R!' son seleccionados concurrentemente de los grupos que consisten

de:

RZ R1
(4-Fenoxi-fenil)- (4-fer-butil-fenil)-
(3.4-Dicloro-fenil)- (4-Metanosulfonil-

fenil)-

Benzo[1,3]dioxol-5-i-  (2-Cloro-fenil)-

(3-Cloro-fenil)- (2,4-Dicloro-fenil)-

(4-Benziloxi-fenil)- (4-Trifluorometoxi-
fenil)-



(4-Dimetilamino-fenil)-

(3-Metoxi-4-metil-
fenil)-
(3-Ciclopentiloxi-4-

metoxi-fenil)-

(4-Bromo-3-metil-fenil)-

Naftalen-2-il-

Naftalen-2-il-

Naftalen-2-i-

Naftalen-2-il-

Naftalen-2-il-

Naftalen-2-il-

Naftalen-2-il-

(3,4-Dicloro-fenil)-

(3,4-Dicloro-fenil)-

(3,4-Dicloro-fenil)-

Benzo[1,3]dioxol-5-il-

Benzo[1,3]dioxol-5-il-
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(4-Metil-fenil)-

(4-Metil-fenil)-

(4-Metil-fenil)-

(4-Fenoxi-fenil)-

(2,4-Dicloro-fenil)-

(2-Cloro-fenil)-

(4-Metanosutfonil-
fenil)-
(4-ter-butil-fenil)-

(4-Trifluorometoxi-
fenil)-
(4-Metil-fenil)-

{4-Fenoxi-fenil)-

(2.4-Dicloro-fenil)-

(2-Cloro-fenil)-

(4-ter-butil-fenil)-

(2,4-Dicloro-fenil)-

(4-Metanosulfonil-
fenil)-



Benzo[1,3]dioxol-5-il-

(3-Cloro-fenil)-

(3-Cloro-fenil)-

(3-Cloro-fenil)-

(4-Fenoxi-fenil)-

(4-Fenoxi-fenil)-

(4-Fenoxi-fenil)-

(4-Benziloxi-fenil)-

(4-Benziloxi-fenil)-

(4-Dimetilamino-fenil)-

(4-Dimetilamino-fenil)-

(4-Bromo-3-metil-fenil)-

(3-Metoxi-4-metil-
fenil)-
(3-Metoxi-4-metil-
fenil)-
(3-Ciclopentiloxi-4-
metoxi-fenil)-
(3-Ciclopentiloxi-4-

metoxi-fenil)-
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(4-ter-butil-fenil)-

(2-Cloro-fenil)-

(4-Metanosulfonil-
fenil)-
(4-ter-butil-fenil)-

(2,4-Dicloro-fenil)-

(2-Cloro-fenil)-

(4-Metanosulfonil-
fenil)-
(4-Maetil-fenil)-

(4-Fenoxi-fenil)-

(4-Trifluorometoxi-
fenil)-
(4-Fenoxi-fenil)-

(4-Metil-fenil)-

(4-Trifluorometoxi-
fenil)-
(4-Fenoxi-fenil)-

(4-Fenoxi-fenil)-

(4-Trifluorometoxi-
fenil)-

30



202

(3-Ciclopentiloxi-4- (4-Fenoxi-fenil)-
metoxi-fenil)-
(4-Cloro-3-metil-fenil)}- (4-Isopropil-fenil)-

8. Un compuesto que tiene la formula general:

N
— OH

CH,

donde R? y R! son seleccionados concurrentemente de los grupos que consisten

de:

R? R'
Naftalen-2-il- Piridin-2-il-
Piridin-3-il- (2,4-Dicloro-fenil)-

(3,4-Dicloro-fenil)- Piridin-2-il-

Benzo[1,3]dioxol-5-il- Piridin-2-il-

(3-Cloro-fenil)- Piridin-2-il-

(4-Fenoxi-fenil)- Piridin-2-il-

Piridin-3-il- (4-ter-butil-fenil)-
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9. Un compuesto que tiene la formula general:

N
R1\N/ \
[ OH

CH,

donde R?y R son seleccionados concurrentemente de los grupos que consisten
de:

R? R?
Naftalen-2-il- H-

(3,4-Dicloro-fenil)- Metil

Naftalen-2-il- Ciclohexil-

H- (4-Trifluorometoxi-
fenil)-

H- (4-Metil-fenil)-

H- (4-Fenoxi-fenil)-

(3,4-Dicloro-fenil)- Ciclohexil-

Benzo[1,3]dioxol-5-i- H-

Benzo[1,3]dioxol-5-i- Ciclohexil-
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(3-Cloro-fenil)- H-
(3-Cloro-fenil)- Metil
(3-Cloro-fenil)- Ciclohexil-
(4-Fenoxi-fenil)- H-
(4-Fenaoxi-fenil)- Ciclohexil-
(4-Dimetilamino- Ciclohexil-
fenil)-

(4-Bromo-3-metil- Ciclohexil-
fenil)-

(3-Ciclopentiloxi-4- Ciclohexil-
metoxi-fenil)-

10. Un compuesto que tiene la formula general:

N
— OH

R3

CH,

Donde R? y R' son seleccionados concurrentemente de los grupos que consisten
de:

Rz R1
(7-Metoxi- (4-Fenoxi-fenil)-

benzofuran-2-il)-
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(7-Metoxi-
benzofuran-2-if)-
(7-Metoxi-
benzofuran-2-il)-
(7-Metoxi-
benzofuran-2-il)-

11. Un compuesto que tiene la formula general:

205

(4-Trifluorometoxi-
fenil)-
(4-Metil-fenil)-

Ciclohexil-

R4

OH

CH,

donde R? y R' son seleccionados concurmentemente de los grupos que consisten

de:
RZ

(3,4-Dicloro-fenil)-

Naftalen-2-il-

Metil-

Metil-

R‘l

Metil

Ciclohexil-

(4-Fenoxi-fenil)-

(4-Fenoxi-fenil)-

(4-Triflurometoxi-
fenil)-
(4-Metil-fenil)-

(4-Trifluorometoxi-
fenil)-
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Metil-

(4-Bromo-3-metil-
fenil)-
(3,4-Dicloro-fenil)-

Benzo[1,3]dioxol-5-il-

(3-Cloro-fenil)-

(3-Cloro-fenil)-

{4-Fenoxi-fenil)-

Y (o]
206 294

(4-Metil-fenil)-

Ciclohexil-

Ciclohexil-
Ciclohexil-
Metil
Ciclohexil-

Ciclohexil-

12. Un compuesto de la reivindicacién 1 seleccionado de:

3-[5-(3,4-Dicloro-fenil)-1-(4-metoxi-fenil)-1 H-pirazol-3-il}-2-m-toluil-acido acrliico;

353,4-Dicloro-fenil)-1-(4-metoxi-fenil)-1 H-pirazol-3-il]-2-metil-2-m-toluil-4cido

propionico;

2-Benzofuran-3-i-3{1<(4-metoxi-fenil)-5-p-toluil-1H-pirazol-3-il}-4cido propionico;

2-Benzofuran-3-il-3-[5-(4-cloro-fenil)-1-(4-metoxi-fenil)-1 H-pirazol-3-il]-acido

propionico; y

2-(3-cloro-fenil)-3-[54(3,4-dicloro-fenif)-1-(4-etoxi-fenil)-1H-pirazol-3-il]-acido

acrilico.

13. Un compuesto que tiene la formula general:
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N
R""“"N/ N

CHy

donde R? y R! son seleccionados concurrentemente de los grupos que consisten

de:

R? R
Naftalen-2-il- Piridin-3-il-
Naftalen-2-il- piridin-4-il-
Naftalen-2-il- (6-Metil-piridin-2-il)-
Naftalen-2-il- (3-Metoxi-piridin-2-il)-
Naftalen-2-il- (5-Metoxi-piridin-2-il)-
Naftalen-2-il- (6-Metoxi-piridin-3-il)-
Naftalen-2-il- (4-etoxi-piridin-2-il)-
Naftalen-2-il- (4-Dimetilamino-fenil)-
Naftalen-2-il- (5-Dimetilamino-2-metoxi-

fenil)-

(3-Dimetilamino-fenil)- (4-Metil-fenil)-

(3,5-Bis-dimetilamino- (4-Metil-fenil)-
fenil)-
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(3-Dimetilamino-4-metoxi- (4-Metil-fenil)-

fenil)-
(1-Maetil-piperidin-4-il)- (4-Metil-fenil)-
(1-Metil-piperidin-3-il)- (4-Metil-fenil)-

(4-dimetilamino-ciclohexil)- (4-Metil-fenil)-

14. Un compuesto que tiene la formula general:

e
uu/ N\ Y
— R,
BOANOW

donde R°-Y- esta seleccionado por los grupos que consisten de:

R5.Y-

(3-Hidroxi-isoxazol-5-il)-

(5-Oxo-4,5-dihidro-1H-[1,2 4]triazol-3-ilsulfanil)-
metil-
(3HH{1,2,3]Triazol-4-ilsulfanil}-metil-

(2H{1,2,4]Triazol-3-ilsulfanil}-metil-

(2H-[1,2,4]Triazol-3-sulfinil}-metil-

Trifluorometanosufonilamino-
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<3
209 2\

15. Un compuesto de la reivindicacion 1, que tiene la estructura 3-[5-
Benzo[1,3]dioxol-5-il-1-(2, 5-dicloro-fenil)-1H-pirazol-3-il}-(3-cloro-fenil)-acido

acrilico.

16. Un compuesto de la reivindicacién 1, que tiene la estructura 5{2-[5-(3,4-

dicloro-fenil)-1-(4-metoxi-fenil)-1 H-pirazol-3-il]-1-m-toluil-etil}-1H-tetrazol.
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