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REIVINDICACIONES MODIFICADAS

1. Un compuesto de formula I

o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo, incluyendo solvatos de los mismos

y todos los estereoisémeros de los mismos,

caracterizado porque

@ es un anillo fenileno o un anillo heteroarilo el cual contiene uno o dos
atomos de nitrogeno o un dtomo de oxigeno;

R'es Z-Y-X-, donde

XesO,S, —g—,o |

Y es un enlace, cicloalquilo de 3 a 6 miembros, o una cadena alquileno; y

Z es arilo o heteroarilo, cada uno de los cuales esta sin sustituir o

sustituido con 1, 2 0 3 de amino, halo, alquilo Cy.¢, alquilamino C;_; , di-

alquilamino C;.3, alcoxi C,.3, tioalquilo Cy.3, trifluoroalcoxi C;.;,

trifluorometilo, cicloalquilo, cicloalcoxi, o heteroarilo;

R? s -E-G-(J)m, donde m es un entero de 1a 3;

E es O, S o un enlace;

G es alquilo Cy.g, fenilalquilo, cicloalquilo, cicloalquilalquilo,
alquilcicloalquilo, cicloalcoxi, alquilcicloalcoxi, o cicloalcoxialquilo, y

cada J es independientemente hidrégeno, hidroxilo, CN, -SOzR7, -SR7, -SOR7,
alquilo C,.g, alcoxi Cy.g , CF3, CF30-, -COOR’, 0 -CO-NR*R®, donde
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donde cada uno de R* y RS se selecciona independientemente entre el grupo
constituido por H, alquilo Cy3 y cicloalquilo, o R* y R® tomados juntos pueden ser
propanodiilo, butanodiilo o pentanodiilo con el atomo de N al que estan unidos para
formar una amina ciclica de 4, 5 6 6 miembros que puede estar opcionalmente
sustituida; con alquilo C;.g, alcoxi Cy_g, hidroxilo, CF3, o CF30;

R’ es H, alquilo C, o cicloalquilo; y
R’ es alquilo Cy.g;
R3es alquilo Cy, cicloalquilo, alcoxi C.¢, halogeno, hidr(’)gend, -S- alquilo
Ci.s, CN, CF50, o CF;5;
donde R? y R? pueden tomarse juntos para formar un anillo de 5 a 7 miembros
que esta saturado o parcialmente insaturado y puede incluir opcionalmente un
heteroatomo E que es O 0 0, 1 6 2 atomos de N, donde el anillo est4 sustituido con
uno o dos grupos -O-G-(J)m, donde al menos un J es OH, y que puede estar
opcionalmente sustituido con otros sustituyentes seleccionados de F, Br, Cl o 1 0 CF3,

alquilo, alcoxi, arilo, ariloki, aril(arilo) o diarilo, arilalquilo, arilalquiloxi, alquenilo,
alquinilo, cicloalquilo, cicloalquenilo, cicloalquilalquilo, cicloalquilalquiloxi, hidroxi,
hidroxialquilo, acilo, alcanoilo, heteroarilo, heteroariloxi, cicloheteroalquilo,
arilheteroarilo, arilalcoxicarbonilo, heteroarilalquilo, heteroarilalcoxi, ariloxialquilo,
ariloxiarilo, alquilamido, alcanoilamino, arilcarbonilamino, " nitro, ciano, tiol,
haloalquilo, trihaloalquilo y alquiltio o seleccionado de hidrégeno, halo, haloalquilo,
alquilo, haloalquilo, alcoxi, haloalcbxi, alquenilo, trifluorometilo, trifluorometoxi,
alquinilo, cicloalquil-alquilo, cicloheteroalquilo, cicloheteroalquilalquilo, arilo,
heteroarilo, arilalquilo, ariloxi, ariloxialquilo, arilalcoxi, alcoxicarbonilo,
arilcarbonilo, arilalquenilo, aminocarbonilarilo, ariltio, arilsulfinilo, arilazo,
heteroarilalquilo, heteroarilalquenilo, heteroarilheteroarilo, heteroariloxi, hidroxi,

nitro, ciano, tiol, alquiltio, ariltio, heteroariltio, ariltioalquilo, alcoxiariltio,
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alquilcarbonilo, arilcarbonilo,  alquilaminocarbonilo, arilaminocarbonilo,
alcoxicarbonilo, aminocarbonilo, alquilcarboniloxi, arilcarboniloxi,
alquilcarbonilamino, arilcarbonilamino, arilsulfinilo, arilsulfinilalquilo,

arilsulfonilamino y arilsulfonaminocarbonilo ; y

cada uno de R® y R es independientemente hidrégeno, haldgeno o alquilo C.g;

con la condicién de que cuando @ es un grupo fenileno, E-G y R® no sean grupos
alcoxi Ci.g no sustituidos iguales, y cuando G es alquilo Ci5 y J es H, R? no sea
hidrogeno; y donde; alquilo y alcoxi pueden estar sustituidos con 1 a 4 sustituyentes,
seleccionados de F, Br, Cl, o I o CF3, alquilo, alcoxi, arilo, ariloxi, aril(arilo) o diarilo,
arilalquilo, arilalquiloxi, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo, cicloalquenilo,
cicloalquilalquilo, cicloalquilalquiloxi, hidroxi, hidroxialquilo, acilo, alcanoilo,
heteroarilo, heteroariloxi, cicloheteroalquilo, arilheteroarilo, arilalcoxicarbonilo,
heteroarilalquilo,  heteroarilalcoxi, ariloxialquilo, ariloxiarilo, alquilamido,
alcanoilamino, arilcarbonilamino, nitro, ciano, tiol, haloalquilo, trihaloalquilo y
alquiltio; y

cicloalquilo y cicloalcoxi pueden estar sustituidos con 1 a 4 sustituyentes
seleccionados de halégenO; alquilo, alcoxi, hidroxi, arilo, ariloxi, arilalquild,
cicloalquilo, alquilamido, alcanoilamino, oxo, acilo, arilcarbonilamino, nitro, ciano,
tiol, alquiltio, y cualquiera de los sustituyentes indicados aqui para "alquilo";

donde uno mas hidroxilos de los compuestos de la formula I pueden formar
éteres o ésteres de profarmaco,

con la condicion que los siguientes compuestos estén excluidos:
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2. El compuesto o sal de la reivindicacion 1 donde R®  es
R® i )
~_R? R N B 2
LU eI GO,
fow Y * s
R9 R R9 , R8 , N N ,
R2
|
S0 soeed
i I [
N R3 N RS N R3
R8 , R9 R8 , 0 R9 R8 ;y

Rz, R s Rx, y R’ son como se definieron en la reivindicacién 1.
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R
RZ
R3
e 4 ., 9
3. El compuesto o sal de la reivindicacion 1 donde R es
R8
2
~ R2 \(/N R
E{:j[ S N |
/\ R3 R3
R9 o R9 ;

2 p3 v . e ey
R, R, R8, y R’ son como se definieron en la reivindicacion 1.

4. El compuesto o sal de la reivindicacion 3 donde
R' es Z-Y-X-, donde
XesOoS;

Y es un enlace o una cadena alquileno de 1 a 3 dtomos de carbono; y
Z es un fenilo sin sustituir o sustituido o heteroarilo sin sustituir o
sustituido;

R%es -E-G-J ;

EesOoS;

G es alquilo C;3 o alquilcicloalquilo;

Jes H, OH, _SOzR7, alquilo Cy.s, alcoxi Cy.3, 0 CF3;

R? es alquilo Cy., alcoxi Cy.6, H, o halo;

R’ se define como en la reivindicacién 1;

R® es H o metilo; y

R’ es H o metilo.
5. El compuesto o sal de la reivindicacion 3 o 4 donde X es O.

6. El compuesto o sal de la reivindicacién 1 que tiene la estructura
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I p2 p3 pS 9 . e e,
donde R', R", R”, R", y R” son como se definieron en la reivindicacion 1.

7. El compuesto o sal de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6 donde X

esOy @ es fenileno.

8. El compuesto o sal de cualquiera de la reivindicaciones 1 a 4 y 6 donde

XesSy @ es fenileno.

9. El compuesto o sal de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 8§ donde Y

es un enlace.

10.  El compuesto o sal de cualquiera de las reivindicaciones 1 a 9 donde Z

es fenilo sin sustituir o sustituido.
11. El compuesto o sal de cualquiera de las reividnicaciones 1 a9 donde Z -
es naftilo, piridinilo, piridimidinilo, pirazinilo, bencimidazolilo, benzotiazolilo o

benzoxazolilo, cada uno puede estar sin sustituir o sustituido.

12.  El compuesto o sal de cualquiera de las reivindicaciones 1 a9 donde,

R%es -E-G-(J)m donde E, G, J y m son como se definieron en la reivindicacion 1.

13.  El compuesto o sal de cualquiera de las réivindicaciones 1 a 12, donde

R3 es alcoxi Cy-C5 o alquilo Cys.

14.  El compuesto de la reivindicacién 7 donde
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5 15.  El compuesto o sal de la reivindicacion 1 en forma de un éster de
profarmaco, donde R? es
OH ,O
N7
_ \/L 0 0—pZ-oH
a ~° 0)5‘\"‘”2 /O\/b(r:
o\>< NH -
-~ 0)]\/ 2 , or F .
16.  Un compuesto o sal de la reivindicacion 1 con la estructura

R8
R2
0 /C g
RHI/“\N N \N
N\/ R®
10 IB
donde
R es Z-Y-X- donde
XesS, |
Y es una cadena alquileno de 1 a 3 4&tomos de carbono o un enlace,
15 Z es heteroarilo o fenilo, cada uno de Z esta opcionalmente sustituido
con CF3, CF;0, o halo; '
R? es -E-G-J donde

13



Ees O,
G es alquilo C,.g o alquilcicloalquilo, y l
J es OH;
R® es H o alquilo; y
5 R’esH.

17.  El compuesto de acuerdo con la reivindicacion 1 seleccionado del

grupo que consiste de:
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18. Una composicion farmacéutica que comprende

5  terapeuticamente efectiva de un compuesto o sal como se definio en cualquiera de las

asociacién junto con un vehiculo o diluyente farmacéuticamente aceptable, donde el
agente terapéutico adicional se selecciona del grupo inhibidor de acetil-colinaterasa,
un agonista del receptor 1- muscarinico, un agonista nicotinico, un modulador del
10 receptor de acido glutamico (AMPA y NMDA), un agente nootrépico, ﬁn agente para

la enfermedad de Alzheimer, un agente para el tratamiento de la enfermedad de

supresor del apetito; agente hipocolesterolémico/hipolipidémico, agente del aumento

39

una cantidad

reivindicaciones 1 a 17 solo o en combinacién, con al menos un agente terapéutico, en

Parkinson, un agente hipolipidémico, un agente anti-obesidad; antidiabético, un

U3
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de HDL, agente potenciador de la cognicion, un agente usado para tratar
nurodegeneracion, un agente usado para tratar afecciones respiratorias, un agente
usado para tratar trastornos intestinales, un agente antiinflamatorio, un agente
asiolitico, un antidepresivo, un agente antihipertensivo; un agente anti-trastorno del

suefio; un glicosido cardiaco; y un agente antitumoral.

19.  Una combinacién farmacéutica que comprende:

al menos un compuesto como se definié en cualquiera de las reivindicaciones
1 a 17 y al menos un agente terapéutico adicional seleccionado de un inhibidor de
acetil-colinasterasa, un agonista del receptor-1 muscarinico, un agonista nicotinico, un
modulador del receptor de acido glutamico (AMPA y NMDA), un agente nootropico,
un agente para la enfermedad de Alzheimer, un agente para el tratamiento de la
enfermedad de Parkinson, un agente hipolipidémico, un agente anti-obesidad; agente
antidiabético, un suprésor del apetito; agente hipocolesterolémico/hipolipidémico,
agente de aumento de HDL, agente potenciador de la cognicién, un agente usado para
tratar neurodegeneracion, un agente usado para tratar afecciones respiratorias, un
agente usado para tratar trastornos intestihales, un agente antiinflamatorio; un agente
asiolitico; un agente antidepresivo, un agente antihipertensivo; un agente anti-

trastorno del suefio; un glicésido cardiaco; o un agente antitumoral.

20.  Un compuesto como se definid en cualquiera de las reivindicaciones 1

a 17 para usarse en el tratamiento de la obesidad.

21.  Un compuesto como se definid en cualquiera de las reivindicaciones 1

a 17 para utilizarse en el tratamiento de la diabetes.
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