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Ref.: Expediente No.02083307
Solicitud de Patente de Invencién

Titulo: “NUEVOS DERIVADOS DE
PIPERAZINA”

Solicitante: PFIZER PRODUCTS INC.

RESPUESTA AL AUTO NOTIFICADO MEDIANTE FIJACION EN LISTA DE FECHA
15 DE AGOSTO DE 2003, OFICIO No. 06583

(EXAMEN DE FORMA)

CARLOS R. OLARTE, mayor de edad y vecino de Bogot4, identificado tal como aparece
al pie de mi firma, en mi cardcter de apoderado de la sociedad en referencia, segin consta en el
poder adjunto, me permito dar respuesta al auto emanado por ese Despacho, dentro del término
legal previsto en el articulo 39 de [a Decisién 486, en los siguientes términos:

1. En respuesta a la primera observacién del Examinador, me permito aportar la
traduccién de las reivindicaciones de la presente solicitud tal como fueron modificadas segin la
facultad prevista en el articulo 19 del Tratado de Cooperacién en Materia de Patentes (PCT por

su sigla en inglés).



¢/ 28|
OLARTERAISBECK

., OLARTE RAISBECK & FRIERI, LTDA.

.2 En respuesta a la segunda observacién del Exaniinador, me permito aportar junto

al presente memorial, la traduccién de la totalidad del Examen Preliminar Internacional, segin lo
previsto en el Art. 36.2.b del PCT, en concordancia con el Art. 39 de la Decisién 486

Aprovecho la presente oportunidad, para poner en conocimiento del Despacho mi
cambio de oficinas, por lo que de ahora en adelante, recibiré notificaciones en la Calle100, No
8A-55 Torre C, Piso 10, World Trade Center, o en la secretaria de ese Despacho

":, Atentamente

S R. OLARTE

C.C. No. 79.782.747 de Bogoté
T.P. 74.295

Anexos: Poder

Traduccién de modificaciones bajo Art. 19 PCT
Traduccién Examen Preliminar
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Traduccién oficial del Inglés por Marlén Neira Castro, resolucién
2117 del Ministerio de Justicia de Colombia

APOSTILLA EN PODER DE REPRESENTACION DE

PFIZER PRODUCTS INC.
Bilingle inglés- espafiol otorgado en Nueva York, Estados Unidos el 14 de julio
de 2003 y firmado por J. Trevor Lumb, Vicepresidente de Pfizer Products Inc.

CERTIFICACION NOTARIAL
Bilingle inglés- espafiol, el 14 de julio de 2003 el suscrito notario Kenneth
Greenwood certifica que J. Trevor Lumb ejercia funciones de Vicepresidente de 1a
Compaiifa Pfizer Products Inc., con sede en Groton, Connecticut, Estados Unidos.
F.‘|l'lla del notario
Sello notarial: certificado, verificado y autenticado en la Localidad de Egham
en Surrey, 14 julio, 2003 por el Notario Kennath Greenwood-Horne Engall & Freeman
Sello Notario Piblico en alto relieve rojo.

v APOSTILLA

REINO UNIDO DE GRAN BRETANRA E IRLANDA DEL NORTE
1. Pais :Reino Unido de Gran Bretafia e Irlanda del Norte
Este documento Piblico .
2. ha sido firmado por K. Greenwood
3. ejerce funciones de Notario Pdblico
4, Lleva el sello de dicho Notario Piblico
CERTIFICADO
5. En Londres 6. E1 17 de julio des 2003
T. Por o1 Secretario de Estado Principal de su Majestad para Asuntos
exteriores y de 1a mancomunidad
8. No. G210435

9 Sello del Secretario de Estado Principal de su Majestad para 4u:m g
exteriores y de 1a mancomunidad _ §§9| ~ ES
10. Firma de R. Bawden - Por Secretario de Estado s W

§i el doconento se usa on sn pafs que mo es parte de 1a cosvancidn de Ta Haya de} 5 de octobre 1
presentarse en seccidn coosular de 12 mieidn que representa al pafs.

ff 5

Es traduccién fiel del 1inglés, con copia jarchiyo [rpa
confrontacién. Bogotd 25 de julio-2003. “qju‘wg’
Marlien Ne

RLEN NEIRA CASTRO

TmM:udor » Intérprety Oficicl

|ng|65 . E'pﬂﬁd - Inglh
Reyolucién No. 2117 del 7 Oct 1987
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Power of Attorney Poder
The undersigned, El suscrito,
Pfizer Products Inc.
toenkelled fo socuicliado o

Eastern Point Road, Groton, Comnecticut 06340 USA

by means of these presents hereby grants to Carlos
R. Olarte, J. Ian Raisbeck and Ana
Marfa Frieri full and sufficient Power of
Attornsy to file, prosecuts, abtnin, defend and
enfarce any and all of the company*s Patents,
Utility Models and Industrial Designs in the
Republic of Colombia, to which end it empowers
them to take all stcps neceasary before any
administrative or judicial authority of any class for
the objects stated, to file petitions, appeals, replies
and oppositions, pay taxes and gnmiities, request
testimoniea, receive documents and socurities,
abandon applications and collect refunds. Sufficient
power is hareby granted to receive notifications an
behalf of the Company, to confer powers an thoss
who are to represent the company judicially end
extrajudicially, to enswer in court in the matter of all
claims end demands thet may be presented in
cormection with the objects stated, giving them
likewise power to substitute these presents and
revoke such substitytions,

SiguatreFicmu: Yot

por medio del presente otarga & Carlos R.
Olarte, J. Ian Raisbeck y Ana Maria
Frier] poder especial, mmplio y suficients para
presentar, tramitar, obtener, defender y hacer
respetar todas y cualquiera de Patentes, Modeloa
de Utllidad y Disefios Industriales de
compafis en 1a Repriblica de Colombia, a cuyo
efecto los faculta para dar todos los pasos
necesarios ante coalquicr sutaridad admivistrativa
o_]udlmlldeclulqmﬂjauqdlpulumyhrm
lo encomendado, elovar solicitudes,

respuestas y oposicionss, mmpuuhuy
snualidades, solicitar testimonion, recibir
documentos y valores, degistir y percibir. Se
canceds poder bastants para recibir notificaciones
a nombre de la compailia, otorgar poderes &
quienhes vayan a representar a la compaiiia judicial
Yy extrajudicialmente, respander en juicio & todas
Ias reclamaciones o demandas que por motivo de
1o encomendado s¢ presentaren, dindoles
mmﬁculudmmmam__

€/
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Date/Fecha: July 14, 2003

City,Country/Ciudad,Pais: New York, USA
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Notarial Certification Certificacién Notarial
On this date, En esta fecha,
July 14, 2003
The undersigned Notary Public certifies: el Notario Piblico suscrito cestifica:
{. That f% Wl Lok 1. Que

- f J. Trevor Lumb

of legal age and domiciled in mayor de edad y domicilisdo

Nbuns YREC, SSTa  NewYork
gigned the foregoing document. suscribié el documentsy que antecede.
2. That the grantor has executed the forogoing 2. Que el otorgante ha suscrito el referido
document as Vice President documento en su caricter de
of Pfizer Products Inc. de
3. That Pfizer Prodncis Inc., 4. Qus
having its principal place of business located in con sede principal ubicada en

Groton, Connecticut, U.S.A.

is duly incorporated, is currently in existence, and
that the purposes for which the Power of Attomey is
grnted mre within the scope of ity corporate
purposes.

4. That the grantor has the autharity to execute the
Power of Attomey and that his/her representation is
legal.

5. The foundation for my certifications contained in
points 2, 3 and 4 was the exhibition of the following
authentic document(s):

NOTARY PUBLIC (Signature):

esth legalments constitnide, que tione existencia
legal vigente y que los propdsitos para los cuales
se otorgs el poder so encuentra dentro de los que
comprenden su objeta social.

4. Que e] otorgante tiene la representacién para
suscribir el poder, y que ésta es legitima.

5. El fundemento de mis certificaciones
contenidas en los puntos 2, 3 y 4 fie la exhibicién
de loa (del) siguiente(s) documento(s) suténtico(s):

020104
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APOSTIELE
(Eiague Convention of 5 October 1961 / Canveation de La Haye du 5 octobre 1961)
UNITED KINGDOM OF GREAT BRITAIN AND NORTHERN IRELAND
Country: United Kingdom of Grest Britain and Northern Irciand
Pays: Roysume-Uni do Cirsnde-Brategoe st 4"Irisnde du Noed
This pubiie document / Lo prdsent sche publle
Has been signed by K Greenwood

8.4 signé par
Acting in the capscity of Notmry Publie
sgiszant en qualité de
Bexrs thesmliimepof  The Sald Natery Publlc
et reviin du scesu/timbre do
Certified/Attegté
=t London/k Londrex 6. thefle 11.n_wm

by Her Majesty’s Principsl Secretary of State for Foreign and Commonwesith Affalrs /
whhﬁhd‘ﬁphhﬁﬂhhﬁdﬂmmuhm

Numbesfous No G210435

10. Sigostore: R Bawden

Far tha Secrwiwry of S « Pour s Sucrdeivy & Boat

If thin document is o bo used in a country whish is not party (o the Hague Convention of 5 October 1561,

It should be presented to the consuler section of the mission representing that country.

-




L
285
EN EL BUREAU INTERNACIONAL W

ENVIADO VIA FEDERAL EXPRESS

EN RE APLICACION DE : Pfizer Productos Inc. Et Al.

SOLICITUD INTERNACIONAL No.: PCTNB01/00375

FECHA DE PRESENTACION INTERNACIONAL: Marzo 14 2001

FECHA DE REIVINDICACION DE PRIORIDAD: Estados Unidos Serial No.
60/193,789 presentada el 31
de Marzo de 2000

PARA: NUEVOS DERIVADOS DE
PIPERAZINA

Nuetra Ref: PC107TOA/IXN

WIPO

34 Chemen des Colombetter

1211 Geneva 20

Suiza

CORRECCION BAJO EL ARTICULO 19
Sefior:

Segun las estipulaciones del Articulo 19 del tratado de cooperacién de
patente, el aplicante(s) mediante la presente propone las siguientes paginas de
reemplazo 65 a 77 por las paginas originalmente enviadas 65 a 80 de la solicitud
internacional anteriormente identificada. Las paginas de reemplazo contienen las
relvindicaciones 1 a 13 que ahora reemplazan las reivindicaciones originales 1 a 7.
Subsecuentemente como resultado de la correccion las reivindicaciones y el
resumen fueron movidos a diferentes paginas, las paginas de reemplazo para
todas las pdaginas con las reivindicaciones y el resumen han sido enviadas.

Las paginas de reemplazo contienen las reivindicaciones 1 a 13 dirigidas a los
compuestos de formula | ( al igual que composiciones farmaceuticas y método de
reivindicaciones de tratamiento usando dicho compuestos de formula I} lo cual
remplaza las reivindicaciones originales 1 a 7 dirigidas a un método de
preparacion de compuestos de formula I. Las reivindicaciones dirigidas al método
de preparacion de compuestos de formula | fueron inadvertidamente enviados a
cambio de las reivindicaciones dirigidas a los compuestos mismos. El soporte de
esta correccion puede ser encontrado en la especificacion original enviada,
reivindicaciones, y resumen de la aplicacién presente, incluyendo, por ejemplo,
las siguientes secciones de la especificacion identificadas para cada una de las
reivindicaciones citadas: reivindicacion 1-pagina 2, linea 11 a pagina 9, linea 26;
reivindicacion 2-pagina 9 lineas 27-28; reivindicacion 3-pagina 9, lineas 29 a 33;
reivindicacion 4-pagina 9, lineas36-37 y pagina 10, lineas 5-6; reivindicacion 5-
pagina 9, lineas 34-35, y pagina 10 , lineas 1-4; reivindicacion 6-pagina 10, lineas
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9-26; reivindicacion 7-pagina 10, lineas 27-28; reivindicacion 8-pagina 10, linea 28
a pagina 13, linea 3; reivindicacion 8-pagina 13, lineas 34-37; reivindicacion 10-
pagina 15, linea 26 a pagina 16, linea 18; reivindicacion 11-pagina 16, lineas 19-
24; reivindicacion 12-pagina 16,linea 25 a pagina 17, linea11; y reivindicacion 13-
pagina 17, lineas 12-16.

El informe de la bisqueda internacional de esta solicitud emitida en Mayo 15 del
2002, asl esta correccion es oportunamente archivada.

Enviado respetuosamente,

Fecha
Grover F.Fuller Jr
Abogado del aplicante
Reg. No. 31,760
Pfizer Inc.

150 Est 42nd Street

Mail Stop 150/5/49

Nueva York, NY 10017-5755
(212) 573-1390

5
wC



PC10770A
REIVINDICACIONES
1. Un compuesto de formula

@, Xk

2, - “w
R ;g N’-’ﬁ( R\’;@m h
(R’)}‘(/ "

una sal farmacéuticamente aceptable del mismo; en la que
aesl, 2, 3, 465;

bes 0, 1, 2, 3 6 4;

ces 06 1;
des 1, 2, 3, 4 6 5;
ees 061;

jes1l, 2, 3 6 4;
X es C{O), C{S8) o CHa
Y es CH;, o si e es 0, Y es CHR® siendo R® hidrogeno, arilo
{Ce-C10) © NR'RY?;
Z es oxigeno, NR? o CRUR!?;
cada R’ esta seleccionado independientemente de
hidrégeno, hidroxi, hidroxisulfonilo, halo, algquilo(Ci-
C¢}, mercapto, mercaptoalquilo(Ci-Cg¢) , alquiltio(C;-Cg},

alquilsulfinilo (C1-Cg)}, alquilsulfonilo {C1-Ce),
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alquiltio (C;-Cg¢) alquilo(Ci-Ce¢)}; alquilsulfinil (C;-Csg)
alquilo(C;-Cg), alguilsulfonil (C;-Cs) alquilo(C;-Cg),
alcoxi (C;-Cg), ariloxi(Ce-Cip), haloalquilo(C;-Cg),
trifluorometilo, formilo, formilalquilo(C,-Cs), nitro,
nitroso, ciano, aril{Cg-Cjg) alcoxi (C;-Cg), haloalcoxi(C;-
Ce¢), trifluorometoxi, cicloalquilo {Ci3-C,},
cicloalquilo{Cs—C7)alquilo(C1=-C¢), hidroxicicloalquil (Ca—
C7) alquilo (C1-Cg), cicloalquilamino({Ci-Cq),
cicloalquilamino (C3~C;) alquilo({C;-Cg),

((cicloalquil (C3-Cq)) ({alquil(C;-C¢))amino,

(cicloalquil (C3-Cq) (alquil{C;-Cg¢)) amincalquilo (C,-Cg),
clanocalquilo(C1-Cg), alquenilo{Cz-Cq), alquinilo(Cz-C,),
arilo(Ce-Cio), arilo (Ce-Cio) alquilo(C3-Cg), aril (Ce—Cio)
alquenilo(C2-C¢), hidroxi alquilo(C;~Cg¢), hidroxiaril Ce¢-
Cip)alquilo{C;-Cs), hidroxialquiltio(C;-Cs) alquilo(Ci-
Cs) r hidroxialquenilo(C2-Cg), hidroxialquinileo (C3-Cg)
alcoxi (C;-Cg) algquilo(C;-Cs), alcoxi (C1-Cg¢) arilo (Ce
Ci0) alquilo (C1-C¢), arlloxil (Cg-Ciq} alquilo (Ci1=Cg),
arilo(Cg-Cyio)alcoxi (Ci-Cg) alquilo(C1-Cg¢), amino,
alquilamino (Ci-Cg¢), {alquil {C1-C¢))2amino, arilamino (Ce-
Cw), aril(Cs—Cyig) alquilamino {C;-Cs), aminoalquilo(C;-Cg),
alquilamino (C1—Cg)alquilo (C1-C¢), (alquilo(C;~Ce))2
aminoalquilo (C,-C¢) ,hidroxialquilamino (C;-C¢)alquilo{C;-

Ce¢), arilamino(Cg-Ciplalquilo(Ci;-Cs), arilo(Ce-Cio).,

75

<
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alquilamino (C;- Cg)alquilo(C;-C¢), alquilcarbonilamino
(C1-C¢), (alquilcarbonil (C;-Cg)) {alquil (C;~-Cg))amino,
alquilcarbonilamino {(C;-Cg¢) alquilo{C;-Cg),
(alquilcarbonil (C1-C¢)) {(alquil (C,-Cg¢))aminoalquilo(C;-
Cs), alcoxicarbonilamino (C;-C¢), (alcoxicarbonil (C;1-Cg))
algquilamino (C;-Cg), alcoxi(C,-Cg¢) carbonilaminoalquilo(C;-
Ce¢), (alcoxi(C;-Cg) carbonil) (alquil (C;-Cé))
aminoalquilo{C;-C¢), carboxi, alcoxi(C;-Ce¢) carbonilo,
aril (Cg~Cig)alcoxi (C1-Cg¢)carbonila, algquil (Ci-
Cs)carbonilo, alquil (C1-C¢) carbonilalquilo (C1-Cg) ,

aril (Ce—Cip) carbonilo, aril (Ce-Cig) carbonilalquilo (C1—Cs),
aril (C¢-Cip)alquil (C,—Cg)carbonilo, aril (Cg.Cio)alquil
({C1—Cs) carbonilalquilo(C;-Cg¢), carboxialquilo(C,-Cg),
alcoxi (C1-Cg¢) carbonilalquilo(C;-C¢), aril (Ce—Cig)alcoxi (Cy-
¢)carbonilalquilo{C;-Cs), alcoxi(Ci;-Cg¢)alquil {C;~10
C¢)carboniloxialquilo(C;-C¢}, aminocarbonilo, alquil (C;-
C¢)aminocarb.onhlo, (alquil (C;-C¢))zaminocarbonilo, aril
(C¢-Ci0) aminocarbonilo, aril (C¢-Cig) alquil (Ci1-Cg)
aminocarbonilo, aminocarbonilalquilo(C;-C¢), alquil (C;-
Cs)aminocarbonilalquile(C1-Cg), (alquil (C1-Cg))2
aminocarbonilalquilo (C;-C¢) , aril (Cg—Cip)
arninocarbonilalquilo(C3-Cg), alquil (C;—Cg)
aminocarbonilalquile(C,-Cs), amidino, guanidino, ureido,

alquil (C1-Cg)ureido, (alquil (C1-Cg))2 ureido,

‘i%\g
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ureidoalquilo (Ci-C¢), alquil (C;-C¢)ureidoalquilo (Ci1-Cé),
(alquil (C,-C¢) ) 2ureidoalquilo{C;-C¢),

heterocicloalquilo (C;—-Cs) heteroarilo (C2-Cs),
heterocicloalquil (C;-Cs)alquilo{Ci-C¢) y heteroaril (Ca-
Cy) alquilo (C1-Cg}:

cada R? y R® se selecciona independientemente de oxo,
halo, alquilo(C;-Cg), cicloalquilo{C3-Cy), cicloalquil (Cy-
Cylalquilo(C;-Cg), cicloalcjuil {(C3=-Cy)aminoalquilo (C1-Cg)
cicloalquil (C3-Cg)alquil (C;-Cg)aminoalquilo (C;-Cg),
haloalquilo(Ci1-C¢), alquenilo(C;-Cg),. alquinilo(Cz-C¢),
arilo (Cg¢-Cigp) ., aril (Cg~Cyo) alquilo(C;-Cg) , aril (Cg=Cio)
aiquenilo (C;-C¢) , H-C (0) -, H-C (0) -~alquilo (C;-Cg),
hidroxialquilo (C;-C¢), hidroxialquenilo(Ca-Cs¢),
hidroxialquinilo(C;-C¢) ,hidroxiaril (Ce-Cie}alquilo(C;-Cs),
hidroxicicloalquil (C3-Cp)alquilo{C;-Cg¢}, tloalguilo(C;-Cs)
cianoalquilo(Ci-C¢), haloalquil (C;-Cs)
carbonilaminoalquilo(C;-Cg), alcoxi(C;-Cg)aril (Ce¢—
Cio)alquilo{Ci-C¢) , alcoxi(C;-C¢) alquilo (C,-Cg) , ariloxi
(Ce—C10) alquilo (C3-Cg) , aril (Ce—Cip)alcoxi (C1~Cg)
alquilo(C1=Cs), alquil(C;-Ce¢)ticalquilo(C;-Ce¢), alquil(C;-
Cg)sulfinilalquilo(C1-Cg),. alquil(C;-Cg) sulfonilalquilo
(C1-C¢) , hidroxialquil (Ci1-Cg) tiocalquilo(C;-Ce).,
aminoalquilo (Ci~Cg¢), alquil (C1-Cg)aminoalquilo(C;-

Ce) , (alquil (C1-Cg) )2 aminoalquilo (C1-Cg¢), aril {Ce-Cio)

“
oS
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aminoalquilo(C3;~Cg), aril (Ce-Cjig)alquil (C1—Ce}
aminoalquilo(C;~Cg¢), alquil(C;~C¢) carbonilaminoalquilo(C;-
Cs), azidoalquilo(C;-Cg), aminocarbonilaminoalquile(C;-Cg),
alquil (C;-Cs) aminocarbonilaminoalquilo(C;-C¢), (alquil (C;-
Cs) )2 aminocarbonilaminocalquilo (C1-Cg¢) , alcoxi (C,—Cg)
carbonilalquil (C;-Cg) aminocarbonilaminocalquilo (C1—Cg),
alcoxi (C1-Cg) carbonilaminocalquilo (C;-Cg), hidroxialquil
{C1~C¢}aminocalq.uilo{C;-C¢), ariloxi(C¢-Ci9)alquil {C,-Cq¢)
carboniloxialquilo(C1-Cg), alcoxi{C;—Cg)alquil (C1-Cg)
carboniloxialquilo(C;-Cg¢), aril{Ce~Cig)alcoxi(C;~-Cg)alquil
{C1,-Cg¢) carboniloxialquilo({C;—Cg), alquil {C;—Cg}carbonilo,
alquil (C,-Cg¢) carbonilalquilo (C,-C¢), carboxi, alcoxi (C;-
Cs)carbonilo, aril(Cg-Cyp)alcoxi (C1—--Cg¢)carbonilo, aril (Ce—
Cio)alquil (C1-Cg) carbonilo, aminocarbonilo, alguil (Cy~Cg)
aminocarbonilo, (alquil (C;-Cg) )zaminocarbonilo, aril
{Ce—C10) aminocarbonilo, aril (Cg-Cig)alquil(C,-Cs)
aminocarbonilo, carboxialquilo (C3-Cg¢), aléxi (C;-Cg)
carbonilalquilo(Ci-C¢), aril (Ce—Cip)alcoxi (C3-Cg)
carbonilalquilo{C;-Cs), aminocarbonilalquilo{C,-Cs},
alquil (C;-Cg) aminocarbonilalquilo(C1-Cg), (alquil (C1-Ce) )2
aminocarbonilalquilo (Ci-Cg}, aril (Ce—-Cio)
aminocarbonilalquilo (C1-Cg), aril (CeCio)alquil (C:-Cg)
aminocarbonilalquile{Cy~-C¢), aril (CsCjo)sulfonilo,

heterocicloalquila(Ca-Cs), heteroarilo(Cz-Cs),
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heterocicloalquil (C2-Cs) alquilo({Ci-Cs), heteroaril (C2-Cs) /ﬂ(
alquilo (C;-C¢) a R’*R'™N-alquilo {€;-C¢), siendo cada uno
de RY y R!®, independientemente, alquilo(C;-Cs) a

alquil (C;-Cg) carbonilo;

es (R%) f(R%)gariio{Ce-Ci) , (R%®);(R®)gcicloalquilo(C3~Cso)
(R®) £{R")heteroarilo (C,-Cs) a (R®}f(R")
heterocicloalquilo(Ca-Cs)}, 20 siendo £ 1, 2, 3 0 4; y
siendo g y h independitentemente 0, 1, 2 G 3;

R® es de uno a tres grupos seleccicnados
independientemente de heterocicloalquil (Cz-Cy) carbonilo,
heteroaril (Cz—-Cg) carbonilo, heteroaril (C2—-Cs}alquil (C;1-Cg)
aminocarbonilo, heterocicloalquil (C2-Cg) alquil (C1—-Cg)
aminocarbonilo, alquil{C;-Cg¢)sulfonilaminoalquil {(C1-Cg)
aminocarbonilo, ureidoalquil (C;-Cg)aminocarbonilo,

alquil {C;-Cg)ureidoalquil {C,-Cg)aminocarbonila, (alquil
(C1-C¢) ) 2ureidoalquil {C,~-C¢) aminocarbonilo, haloalquil (C;-
C¢) aminocarbonile, aminosulfonilalquil (C;-Cg)
aminocarbonilo, alquil {(C1-C¢)aminosulfonilalquil (C;—Cs)
aminocarbonilo, alquil (C;—-C¢)sulfonilaminoalquil {(C1—-Cs)
carbonilamino, clanoguanidinoalquil (C;-Cg)carbonilamino,
alquil (C1-Cg¢) cianoguanidinoalquil (C;-Cg)carbonilamino,
{alquil (C;-Cg) )2 cianoguanidinoalquil (C3-C¢) carbonilamino,
aminocarbonilalquil (Ci—-Cs)carbonilamino, heteroaril (Caz-

Cg)alquil (C1-Cg) carbonilamino, heterocicloalquil (Ca-
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Cs)alquil (C:-Cg)carbonilamino, aminosulfonilalquil (C;-
C¢)carbonilamino, hidroxialquil (C;-C¢)ureido, aminocalquil
(C1—Cs)ureido, alquil (C;—Ce)aminoalquil (C;-Cg¢)ureido,
(alquil (Ci—cg) )2 aminoalquil (c;~cg¢) ureido,
heterocicloalquil (Cz-Cs) alquil (C;-Cg)ureido,

heteroaril (C,-Cs) alquil (Ci-Cg)ureido,

aminosulfonilalquil (C3-Cs)ureido, aminocarbonilalquil
(C1-Cgs)ureido, alquil{C;-Cg)aminocarbonilalquil (Ci-
Ce¢)ureido, (alquil (C;-C¢) )2aminocarbonilalquil (C1-Cg)ureido,
acetilaminoalquil (C;-Cg)ureido, (acetil) (alquil{C;-

Cg¢)) aminoalquil (C,-Cg)ureido, haloalquil (C;-Cg)
sulfonilamino, aminoalquil{C;-C¢)sulfonilamino, alquil
(C1-Cs)aminoalquil (C;-Cg)sulfonilamino, (alquil (Ci-Cg))2
aminoalquil (C;-C¢) sulfoniiamino, acetilaminoalquil (C;-Cg)
sulfanilamino, (acetil) (alquil (C;~-Cs) ) aminoalquil (C,-Cg)
sulfonilamino, ureidoalquil (C;-C¢) sulfonilamino, alquil
{C1-Cs)ureidoalquil {C;-C¢)sulfonilamino, (alquil (Cy-
C¢}a2)ureidoalquil (C;—Cs) sulfonilamino, alquil (C1~Cg)
sulfonilaminoalquil {(C;-C¢) sulfonilamino,
cianoguanidinoalquil (C;-C¢) sulfonilamino, alquil (C;-
C¢) ctanogquanidinoalquil (C;~C¢) sulfonilamino, (alquil (C;-
Cs) )zcianoguanidinoalquil (C;~Cg) sulfonilamino,
aminocarbonilalquil (C;-C¢) sulfonilamino, alcoxi (Cy~

C¢) carbonilaminoalquil (C1-Cs) sulfonilamino,
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aminosulfonilamino, alquil (C;-Ce}aminosulfonilamino,
(alquil (C1-Cg) }2aminosulfonilamino, aminacarbonilalquil
(C1-C¢) aminoalquil (C,-C¢) sulfonilamino,
heterocicloalquiloxi (Czs-Cg) carbonilamincalquil (C;-Cg)
sulfonilamino, heterocariloxi (C;-Cy) carbenilaminocalquil
{C;—C¢) sulfonilamino, cianoguanidino, alquil (C;-

Cg¢) cianoguanidino, (alquil{C;-C¢))2 cianoguanidino,
heterocicloalquil (C»-Cs) cianoguanidine, heteroaril {C;-
Cs)cianoguanidino, heterocicloalquil {C2—-Cg)alquil (C;~

Cgs) cianoguan, idinc, heteroaril (C;—Cs)alquil (C;-Cg)
cianoguanidino, aminocalquil (C1-C¢) cianoguanidino, alquil
{C1-Cg¢)aminoalquil (C1-C4) cianoguanidino, (alquil (C;-

Cs) )2 amincalquil (C1-Cg) cianoguanidino.,
aminocarbanilalquil (C;-Cg¢)cianoguanidino, alquil (Ci-
Cg¢)aminocarbonilalquil (C;-C¢} cianoguanidine, (alquil
(C1-Cg) ) zaminocarbonilalquil (C;-C¢) cianoguanidino,
aminocarbonilalquil (C;-Cg4) amino, alquil (C;-
Cg)sulfonilaminoalquil {(C1-C¢) amino, alcoxi (C;~Cs)
carbonilaminoalquil (C3-Cg¢) amino, aminosulfonilalquil
(C1—C¢)amino, heteroaril (Cy-Ce)alquil (C1-C¢)amiflo,
acetilaminoalquil (C;—-Cg)amino, (acetil) ({alquil{C;-Cg) )
aminocalquil (C,-Ce¢} amino, alcoxi (Ci1—-C¢) carbonilalquil
(C1—-Ce¢) aminoalquilo (C3;-Cg) , cianoalquil (C;-Cg¢) amincalquilo,

aminocarbonilalquil (C;-Cg¢) aminoalquilo (C1—Ce)
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acetilaminoalquil (C;-C¢) aminoalquilo(Ci—Cg) ’\-/
{acetil) (alquil (C;—Cs))aminoalquil (C;-Cg)aminocalquilo(C;-
C¢), alcoxi (C1-Cs) carbonilaminoalquil (C;—Cg)
aminoalguilo (C;-C¢), heterocicloalquiloxi (Cz-Cs)
carbonilaminoalquil (C;-Cg¢)aminoalquilo (C;~Cg),
heteroariloxi {C,-Cy)carbonilaminocalquil (C;-

C¢) aminoalquilo{C,;-C¢) ,cianoguanidinoalquil (C;~Ceg)
aminoalquilo (C,-C¢), alquil (C1-C¢) cianoguanidinoalguil
(C1-C¢) aminoalquilo (C;—-Cg), (alquil (C;—Ce) )2
cianoguanidinoalquil (C;-Cg¢)aminoalquilo(C;-C¢), alquil
(C1-Cg¢) sulfonilamincalquil (C;-Cg¢) aminocalquilo (C;-Cg),
ureidoalquil (C;~Cg) aminoalquilo (C1-Cg), alquil (C;-Cg)
ureidoalgquil (C;-Cg¢) aminoalquilo (C;-C¢) , (alquil {C;-
Cé) )2 ureidoalquil (C;-Cg) aminoalquilo (C;-Ce)
aminocarboniloxialquil (C1—Ce) aminocalquilo {C1-Cg),
aminocarbonilalquil (C;-Cg¢)carbonilaminoalquilo {C1-Cg},
alquil {Ci-Cg) arninocarbonilalquil (C,-Cg)
carbonilaminoalquilo {C;-Cg¢), (alquil(C;-C¢))2
aminocarbonilalquill (Ci-Cg)carbonilaminocalquilo{C;—Cg),
aminosulfonilalquil (C;~-C¢) carbonilarnincalquilo(Ci1-Cg),
heterocicloalquiloxi (C;—Cs)carbonilarninoalquilo(Ci1-Cé},
heterocicloalquil (C2~Cs) carbonilaminoalquil (Ci—Cg)
carbonilaminoalquilo (C;-Cg¢)cianoguanidinocalquil (C,—

Cg¢)carbonilaminoalquilo (C1-C¢) cianocalquil (C;-
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Cs¢)carbonilaminoalquilo{C;-C¢), aminoalquil (C;-5 )j

Cg) aminocarbonilaminoalquilo(Ci-Cs)}, alquil (C;—

Ce¢) aminoalquil (C;-Cg) aminocarbanilaminoalquilo {(C;-Cg)
{(alquil (C,-Cg) )2aminocalquil (C;-Cg)
aminocarbonilaminoalquilo({C;-Cg), hidroxialquil (C,-

C¢) aminocarbonlilaminoalquilo{C;~C¢), aminocarbonilalquil
{C1—C¢) aminocarbonilaminoalquilo (C;-Cg¢), alquil (Ci~

Cs) carbonilaminoalquil (C;~Cg)aminocarbonilamino-
alquilo(C1=Ce¢), alquil(C1-C¢)sulfonilaminoalquil (Cy-Cg)
aminocarbonilaminoalguilo (C;-Cg¢) / alcoxi (C;~Cg)
carbonilaminoalquil (C1-Cg¢) aminocarbonilaminocalquilo (C;i-
Cs) / heterocicloalguiloxi (C;~ Cg) carbonilaminoalquil
(Cy -C¢)aminocarbonilaminoalquilo (C;~Cg), heterdariloxi
{Ca—-Cy) carbonilaminoalquil {C;-Cs)
aminocarbonilaminoalquilo (C;-Cg)}, heteracicloalquil (C;-
Ce) alquil (C;-C¢) aminocarbonilaminoalquilo (C1—Cs).,
heteroaril (C;—Cslalquil (C;-Cg)aminocarbonil-
aminoalquilo(C;—Cg), ureidoalquil {C;~-Cg¢)ureidoalquilo(C;-
Cs); alquil(Ci-Cglureidoalquil (C;-Cg) ureidoalquilo (C;-
Ce), (alquil (C31-Cg) ) sureidoalquil (C;-C¢) ureidoalquilo
(Cy-Cs)cianaguanidinoalquil (C;-C¢)ureidoalquilo (C,-

C¢) yhaloalquil (C1-C¢) sulfonilaminoalquilo (C1—Cs),
aminoalquil (C;-Cg¢) Sulfanilaminoalquilo(Cy-C¢), alquil (C;i-

Ce) aminoalquil (C3;-Cg¢) sulfonilaminoalquilo (C;-Cg¢), (alquil



e
2

{C1-C¢) )zaminoalquil (C;-Cg¢)sulfonila.minocalquilo(C,-Cs), w(
acetilaminoalquil (C;-Cg) sulfonilaminoalquila(Ci-

Cs), (acetil) (alquil (C;-Cs) }aminoalquil (C1-Cg)
sulfonilaminalquila(C;-Cs), ureidoalquil (C;-
Ce¢)sulfanilaminaalquilo{C;-C¢), alquil (C;-
Cg)ureidoalquil (C;—-Cg) sulfonilarninoalquilo (C1-Cg)},
{alquil {(C1-C¢) ) 2ureidoalquil (C;-Cg¢) sulfonilaminaalquila{C;-
Cs}, alquil (C;~Cg)sulfonilaminocalquil {Cy-Cg)
sulfonilaminoalquilo(C;-Cs), cianoguanidincalquil (C,-
Cg)sulfonilaminoalquilo(C,-C¢) / alquil {(C1-Cg)
(cianoguanidino) alquil (C;-Cg¢) sulfonilamino-
alquilo(C;—Cg), (alquil (C1-Cg))a2(cianoguanidino)alquil (C;~
Cs) sulfonilaminoalquilo(C;-Cg¢), aminocarbonilalquil (C;-
Cg)sulfanilaminoalquilo(Ci—Cg¢), alcoxi (Ci-Ce)
carbonilamino-alquil {C;-Cg¢) sulfonilaminaalquilo{C,-Cs),
heterocicloalquiloxi (Co—Cy) carbonilaminoalquil (C;-

Cs) sulfonilamino-alquilo{C;~C¢), heteroariloxi (C—
Co)carbonilaminoalquil (Ci-Cg¢} sulfonilaminoalquilo (Ci-
C¢), aminosulfonilaminoalquilo (Ci-Cg), alguil {C;—Cs)
aminosulfonil-aminoalquilo(Ci-C¢), {(alguil (C;—Cg))2
aminosulfonilamino-alquilo(C;-C¢), cianoguanidino-
alquilo(Ci-Cg¢), alquil (C;—-Cg¢) (cianaguanidino)alquilo (Ci-
C¢), (alquil (C;~-Cg))2 (clanoguanidino)alquilo(C;——-Cg),

heterocicloalquil (C;-Cs)} {(cianoguanidino} alquilo (C;-Ce)
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hete’ rocicloalquil {(Ca-Cs)alquil (C1-Cs) (clanoguanidino)-
alquilo(C;~Cg), heterocicloalquil (Cz;-Cg}) (cianoguanidino)
amino, heteroaril (C;-Cy) (cianoguanidino)alquilo(C;-Cs),
heteroaril (C,-Cs)alquil {C;~Cg) (cianaguanidina)
alquilo(C;-C¢) ,aminoalquil (C;-C¢) (cianoguanidino)
alquilo(C1-Cg¢) ,alguil (C;~Cg) aminoalquil (C;-Cg)
(cianoguanidino)alquilo (C,-C¢), (algquil(C1-C¢))2
aminoalquil {C;—-Cgs) (cianoguanidino)alquilo (C;-

Cs) /aminocarbonilalquil {C;~Cg) (cianoguanidino)
algquilo(C;—Cg¢)alquil (C1-Cg)aminocarbonilalquil (C1—Ce)
{cianoguanidino)alquilo{C;-C¢), (alquil(C;-C¢))2-
aminocarbonilalquil (C;~C¢) (cianoguanidino)alquilo (C;—-Cg),
aminosulfonilo, alquil({c,-Cg)aminosulfonilo, (alquil (C;-
Cs) )2aminosulfonilo, heterocicloalquil (C2—Ce) sulfonilo,
aminoalquil (C;-Cg) aminosulfonilo, alquil (Cy~
C¢)aminoalquil (C;~-Cg)aminosulfonila, ({(alquil (C;-

Cs) )2aminoalquil (C3-C¢) aminosulfonilo, heteroaril {(Cz-
Cp)aminosulfonila, hidroxialquil (Ci-Cg)aminosulfonilo,
alcoxi (C;-Cg)alquil (C;-Cg¢)aminosulfonilo,

ureldoalquil (C1-C¢)arninosulfonilo, alquil (Ci-
Cs)ureidoalquil (C1-Cg) aminosulfonilo, (alquil (Ci-

Cs) ) 2ureidoalquil {C1-Cg) aminasulfonilo, alquil (C;-
Ce)sulfonilaminoalquil (C;—-Cg) aminosulfonilo, alcoxi(C;-

Cs)carbonilaminoalquil (C1-Cg¢) aminosulfonila,
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heterocicloalquiloxi (Ca-Cg) carbonilaminoalquil {C1~Cg)
aminosulfonilo,hetercariloxi {C;-Cy) carbonilamincalquil
{C;~C¢) aminosulfonilo, aminocarbonilalguilo (Cy;-Cg)
aminosulfonilo, cianoquanidinoalquil (C;—Cg)
aminosulfonilo, heterocaril (C;-Cs)alquil (C;—
Cs)aminosulfonilo, heterocicloalquil (C2-Cg)aminosulfonilo,
R® es de uno a tres grupos seleccionados
independientemente de hidrOgeno, hidroxi,
hidroxisulfonilo, halo, alquilo(C;-C¢), mercapto,
mercaptoalquilo (C;-C¢), alquiltio (C;-Cg¢) , alquil (C;-Cg)
sulfinilo, alguil (C;-Cg) sulfonilo, aril (Cg-Cip)
sulfonilo, alquil (C;-Ce¢) tiocalquilo {C1-Cs) / alquil (C;-
Ce¢) sulfinilalquilo (C;-C¢) / alquil (Ci;— Cg)
sulfonilalquilo(C;~Cg), alcoxi (C;-Cg¢), hidroxialcoxi (C,-
Cg), ariloxi(Cg=Cip), haloalquile(C;-Cg), trifluorocalquilo
(C1-Cg), formilo, formilalquilo(C;—C¢), nitro, nitroso,
clano, aril (Cg-Cio) alcoxi (C;-C¢), haloalcoxi {C;—Cs),
trifluoroalcoxi (C1-Cg¢), aminoalcoxi (Ci-Cg¢) , cicleoalquilo
(C3—C10), cicloalquil (C3—Cig)alquilo(C;-Cs),
hidroxicicloalquil (C3=Cjyg)alquilo(C1-Cg) /cicloalquil (Cs-
Ci10) amino, cicloalguil (C3-Cjyp) aminoalquilo (C1-Cg),
ci'anoalquilotcrcs) , alquenilo(Cz-Cg¢), alquinilo(Cz-Cg),
arilo(Ce¢-Cio) , aril (Cs—Cirp)alquilo (C1~Cg) ~ aril (Ce—Cio)

aiquenilo (C2-Cg¢), hidroxialquilo(Ci-Ce¢), (hidroxi)aril (Ce-

/l’
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Cio)alquilo(C;-Cg), (alquil {C;-Cg)amino}aril (Ce-Cip)
alquilo(C;~C¢), hidroxialquil (C;-Cg)ticalquilo(C;-Cs),
hidroxialquenilo (C2-Cg), hidroxialquenilo(Cz-Cg),
hidroxialquinilo (Ca-Cg), alcoxi(C;-Cg)alquilo(C;—Cs)
,alcaxi{C;-Cg)aril (C¢~Cip)}alquilo(C1-Cg), ariloxialquila (C;-
C¢), aril {Ce—Cig)alcoxi(Ci-C¢)alquilo{Ci= Cg), amino,
alquil (C;-Cg) amino, {(alquil (C;-C¢))zamino, aril (Cg—Cig)
amino, aril (C¢-Cjp) alguil (C;-C¢) amino, aminoalquil (C;-
Ceé) amino, heterocicloalquil (C2-Cs) amino, heteroaril
(C2-Cy}amino, cicloalquil (C3—Cie) (alquil (C1-Cg) }amino,
alquil (C;-Cg} carbonilamino, alcoxi (C;-C¢) carbonilamino,
alquenil (C;-Cg¢)carbonilamino, ciclecalquil (Ci-
Cip)carbonilamino, aril (Cg-Cip) carbonilamino,
heterocicloalguil (C;-Cyg)carbonilaminoc, halbalquil (C;-
Cs)carbonilamino, alcoxi(C;-Cg)alquil (C;-C¢) carbonilamino,
alcoxi (C;-Cg) carbonilalquil (C;—Cg¢) carbonilamino, (alquil
(C1-Cg) carbonil) {alguil (C;—-Cg))amino,
(alcoxi{C1~-Cg)carbonil) (alquil {(C;~Cg¢))amino, alquil (C;-Cg)
sulfonilamino, aminoalquilo (C;~-Cs) , alquil (C;-
Cs)aminoalquilo{Ci-Cs), (alquil (Ci—Cg))2aminoalquilo{C;-Cg¢),
hidroxialquil (C1-Cg¢) aminoalquilo(Ci-Cg), aril (Ce-Cio)
aminoalquilo (C1-C¢), aril (Ce¢=<Cio) alquil (C,1—Cg)
aminoalquilo (Ci1-C¢), alquil (C1-Cg)carbonhlamincalquilo(Cy-

Cg¢), aril(C¢—Cip)carbonilaminaalquilo(Ci—Cg), (algquil (Ci-

P
s
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Ce)carbonil) (alquil{(C;-Cg))aminoalquilo(C;-Cs) ,
cicloalquil {C3~Cjp) (alquil (C3~Cg) ) aminaalquilo (C1~C¢),
alcoxi (C1-Cg)carbonilaminoalquilo(C;—Cg) ,alcoxl (C1—-Cg)
carbonilalquil {C;-C¢) carbonilaminoalquilo(C;-Cg},

(alcoxi (C;-C¢) carbonil) (alquil (C3-C¢)) aminoalguilo (C;-
Cs}, alquil (C;-Cg)sulfonilamincalquilo(C;-C¢), (alquil (Ci-
Cg¢)sulfonil) {alquil(C;-C¢))aminoalquilo(Ci-Cg¢), aril (Ce-
Ci0) sulfonilaminoalquilo (C;-Cg), {(aril {Cg—Cio)

sulfonil) (alquil (C;-Ce¢} ) aminoalquilo (C;~Cg) ,
heterocicloalquil {C;-Cg) aminoalquilo (C,~Cg), heteroaril (Cz-
Cg)aminoalquilo (C1-Cg¢), alcoxi (C;—-C¢)carbonilo, aril (Ce-
Cip) alcaxi (C;-Cg) carbonila, alquil (C;-Cg)carbonilo,

aril (Cg-Cjip) carbonilo, aril (Ce-Cip)alquil {C;-C¢)carbonila,
hidroxialcoxi (C;-Cg)carbonilo, alcoxi (C;-Cg)
carbonilalquile(C;-C¢), aril (Cg—Cip)alcoxi (Ci-
Cg)carbonilalquilo{Ci-Cg), alcoxi(C;-Cg) alquil (C;-

Cg) carbonilaxialquilo (C1-C¢), (alquil (C1-Cg) )2
aminocarbonilaxialqUilo(C;-Cs), alquil (C1-Cs)
carbonilalquilo (C;i-C¢), aril (Ce¢-Cip) carbonilalquila (Ci-
Cs), aril(Ce-Cip)alquil {C;-C¢)carbonilalquila(C1—Cs},
aminocarbonilo, alquil {C;-Cg¢)aminocarbonilo, (alquil (C;~
Cs) )2aminocarbonilo, aril (C¢-Cip)aminocarbonilo, aril (Ce-
Cio)alquil (C;-Cs) aminocarbonilo, ({(aminocarbonilalquil (C;-

Cs) ) aminocarbonilo, alquil{C;-Cg)aminocarbonilalquil (C,-
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Cs)aminocarbonilo, alcoxi(C,—-C¢)carbonilalquil (C;-
Ce¢)aminoca.rbonila, (aminoalquil (C1-C¢))aminocarbonilo,
hidroxialquil (C;i-C¢)aminocarbonilo,
aminocarbonilalquilo {Ci1-C¢)}, algquil (C;—Cg)
aminocarbonilalquilo (Ci-Cg¢), (alquil (C;-C¢))2
aminocarbonilalquilo(C;—Cg), aril (Cg—Cip)
aminocarbonilalquilo(C;-Cg¢), aril (Ce—Cio) alquil (C,-Cs¢)
aminocarbonilalquile {C;-Cg¢), amidine, hidroxiamidino,
guanidino, ureido, alquil (Ci-Cg)ureido, aril (Ce-
Cig}ureido, {(aril (Ce¢~Cip))z2ureido, aril (CeCig)alquil {Ci-
Cg)ureida, haloalquil{C;-Cg)ureido, {alquil (Ci;-Cg))

(aril {Cg=Cjyp) )ureido, (alquil (C1-C¢) )2 ureido, haloalquil (C;-
Ceé)carbonilureido, ureidoalquilo{C;-Cg), alquil(C;-
Ces)ureidoalquilo(C;~-Cg), {alguil (C;-Cg))zureidoalquila (C;-
Cs), aril (Ce-Cjg) ureidoalquilo (C;-C¢), (aril (Ce-

Cio0) }2ureidoalquilo (C1-C¢), aril (Ce—Cip)alquill (Cy-Cg)
ureidoalquila (C;-Cg¢}, haloalquil (C;-Cs) ureidoalquilo(C;-
Csé), (haloalquil (C;=-C¢)) (alquil (C;-C¢) )ureidoalquilo(Ci-
Cs), (alcoxi (C1-C¢) carbonilalquil (Ci-

Cs) Jureidoalquilo (C1-Cg), glicinamido,alquil (C1—Cg)
glicinamido, aminocarbonilglicinamido, alcoxi (C1-Cg)
alquil (Ci-Cg¢)carbonilglicinamida, {(aminocarbon-il)
{(alquil (C;-5 Cg))glicinamido, (alcoxi (Ci-—

Cs)carbonilalquill (Ce-Cyp) carbonil) (alquil(C,-
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Cs¢) )glicinamido, (alcoxi{Ci1-Cg¢)carbonilaminocalquil (C;-
Cs)carbonhl)glicinamido, aril -(Cc—c:m)
carbonilglicinamido, (aril (C¢-Cip)carbonil) ({(alquil (Ci-
Ceé)) glicinamido, (aril (Ce-Cjplalquil (C;-
Ce¢)aminocarbonil) =10 glicinamido, aril (C¢—Cio)alquil (C;-
C¢)aminocarbonil) ((alquil(C;-C¢))glicinamido, aril (Cg—Cip)
aminocarbonilglicinamido, (aril (Cg-Cyp)

aminocarbonil) (alquil (C;~C¢) )glicinamido,
glicinamidoalquilo (C1~C¢), alaninamido, alquil (C,-Cg)
alaninamido, alaninamidoalquilo(C;~Cg), heteroarilo(C,-
Cy) ,heterocicloalquilo (C2-Cq), heterocaril (C;-Cg} alquilo
(C:-C¢) Y heterocicloalquil (C;-Cq) alquilo (Cy-C¢):

R’ es de uno a tres grupos seleccionados
independientemente de hidrOgeno, hidroxi, halo,
alquilo(C;~C¢) , alquil (C3-C¢) sulfonilo, aril (Cg—Cip)
sulfonilo, alcoxi (C1-C¢), hidroxialcoxi (C1-Cs).,
haloalquilo(C;-C¢), formilo, nitro, ciano, haloalcoxi(C;-
Cs), alquenilo(C2-Cs), alquinilo(Cz-Ce), arilo(Ce—Cio) /
aril (C¢—Cip)alquilo(Ci-C¢), aminO, alquil{C;-Cg¢)} amino,
(alguil (C;~Cg))2amino, aril (Ce=Cjyg)amino, aril (Cg—Cio)
alquil (C:-Cg¢)amino, alquil (C,;-Cg¢) carbonilamino, alcoxi
(C1-C¢) carbonilamino, alquenil (C2-C¢)carbonilamino,
cicloalquilcarbonilamino, aril{Ce-Cip) carbonilamino,

haloalquil (C;-Cg) carbonilamino, alcoxi (C1-Cg¢)alquil (Ci-

XS
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Cg)carbonilamino, alcoxi (Ci~Cg)carbanilalquil (C;-Cg)
carbonilamino, {(alguil (C;-Cg) carbonil) (alquil (C;~Cg) )
amino, (alcoxi(C;—-Cg)carbonil) (alquil {Ci~C¢))amino,
alquil (C1-Cg) sulfonilarnineo, aminoalquile(C,-Cg)},

alquil (C;-Cg¢}aminoalquilo (C;-C¢), {alquil (C,-

C¢) J2aminocalquilo(C1-C¢), alquil (Ci1-Cg)
carbonilaminaalquilo (C;-Cg), aril (Cg—Cip)
carbonilaminoalquilo(C;-Cg), (algquil (C;-10 C4) carbonil)
{alquil (C1-Cg¢) )aminocalquilo(C;-Cg), alcoxi (C;~-Cs)
carbonilaminoalquilo (C,-C¢), alcoxi (C;-Cg¢) carbonilo,
aril (Cg-Cig) alcoxi (C;~-Cg)carbonilo, alquil (C,-

C¢) carbonilo, aril (Cg-Cjg) carbonilo, aril {Ce-Cip)alquil (C;-
Cg) carbonilo, aminocarbonilo, alquil {C;-Cg)aminocarbonilo,
(alquil (C;-C¢) )2 aminocarbonilo, aril (C¢—Cio)
aminocarbonilo, aminocarbonilalquilo(C;-C¢), alquil (C;-
C¢) aminocarbonil-alquilo(C;-Cg), (alquil{C1-Cé))2
aminocarbonilalquilo{C;=Cs), aril (Cg=Cip)
aminocarbonilalquilo (C1-Cs), guanidino, ureido,

alquil (Cy-Cg)ureido, ureidoalquilo{C;-Cg), alquil (C;-Cg)
ureidoalquilo{Ci1-C¢) y glicinamida; cada uno de R’y se
selecciona independientemente del grupo compuesto par
hidrégeno, alquilo(Ci-C¢), arilo(Ce-Cio), aril (Ce-
Cip)alquilo(Ci-Cg¢), alquil (C1-Cg)carbanila, alquil (C;-

Cgs)carbonilalquilo{C3—C¢), aril (Ce~Cip)alquil (Ci-

40
TR
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C¢)carbonilo, aril {Cg-Cig)alquil {C;-Cg)carbonilalquilo(C,—
Cs), aminocarbonilo, alquil (C;-C¢) aminocarbonilo,
(alquil (C1-C¢) )z aminocarbonilo y. alcoxi (C,-Cg)
carbonilo; y cada una de R! y R!? se selecciocna
independientemente del grupo compuesto par hidrdégeno,
alquilo(C;-Cg¢), arllo(Ce-Cig) aril (Ce-Cip)alquila{C,—Cs),
hidroxi, alcoxi(C;-Cg¢), hidroxialquilo(C;-Cg), alcoxi (C;-
Cs)alquilo(C;-C¢), amino, alquil(C;-Cg¢)amino, (alquil (C,-
Cs) )2amino, . alquil{C;-Cg¢)carbonilamino, cicloalquil (C3-
Cg)carbonilamino, cicloalquil (C3-Cg}alquil (Ci-
Cs)carbonilamino, alcoxi{Ci-Cg)carbanilamino, alquil (C;-
Cs) sulfonilamino, aril (Ce¢—Cyo)carbonilamino, alcoxi {C;-
Cs)carbonilalquil (C1-Cg)carbonilamina, aril (Ce—Cip)alquil
{C;-C¢)carbonilamino, (aril(Cg—-Cig)alquil (C,-Cg¢)carbonil)
(alquil (C;-Cg) )amino, alquil (C;-Csg)
carbonilaminoalquilo(C;~-C¢), cicloalquil (Ci3—-Ci)
carbonilaminoalquilo(C;-Cg), alcoxi (C1-Cg)
carbanilaminoalquila{C;~Cg), heteraciclaaquil (Ca-
Co)carbonilaminaalquilo(C1-Cg), aril (Cg—Cio)alquil (C,-
Ce¢)carbonilaminoalquila (C;-C¢), heteroaril (Cz2-Cs)
carbanilaminoalquilo(C;-Cg¢), aril {(C¢~Cio)sulfonilamino, 20
alquil {Ci-Cg) sulfonilaminoalgquila (C;-Cs).,
aminocarbanilamino,

alquil (C;~Cg) aminocarbonilamina, haloalquil (C1-Ce)
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aminocarbonilamino, (alquil (C;-Cg) )zaminocarbonilamino,
aminocarbonilaminoalquilo(C;-Cg) ., alquil (C;-Cg)
aminocarbanilaminoalquila(C;~Cg), (alquil {C1~Cg))2
aminacarbonhlaminoalquilo(C;-Cg) , haloalquil {C;- Cs)
aminocarbonilaminoalquilo{C;~Cg¢) /aminoalquilo (C;-Cg) ,
alquil {C;-Cg¢) aminoalquilo(C;~Cg), (alquil (C1-Cg) )2
aminoalquila(C,~-Cg), carbaxialquilo (Ci1-Ce),alcoxi (C;-Cg¢)
carbanilalquila(C,-Cg¢), aminocarbonilalquilo {Ci-C¢) ¥y

alquil (C;-C¢) aminocarbonilalquila(C;-Cg).

2. Un compuesto segin la reivindicacién 1, en
donde R! es hidrogeno, halo, ciano, nitro,
trifluorometilo, trifluorometoxi, alquilo C1—Ce;,

hidraxi o alquilcarboniloxi (C;-Cg) .

3. Un compuesto segdn la reivindicacién 1, en
donde cada uno de R? Yy R? estan seleccionados cada uno
independientemente de alquilo(C;-C¢), ciclaalquilo({C;3-C,),
aminoalquilo(C;-C¢), aminocicloalquilo(C3-Cg), alquil (C;-
C¢)aminaalquil (C1-Cg) , alquil (C;-Cg)aminocicloalquilo (Ci-
Ce), hidroxialquilo(C;-C¢), alcoxi (C;-Cg)
carbonilaminoalquil (C;-Cg¢), ureidoalquilo(C;—Cg).,
alquil (C;-Ce)ureidoalquilo (Cy~Cg), heterocaril (Cz-

Cs)alquilo{Ci-Cs) o heterocicloalquil {C2-Ce)alquilo{C1—Cg) .

#
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4, Un compuesto segin la reivindicacién 1, en
donde c es 1; X es C{(O) 6 CHz; d es 2; Y es etileno y e

es 0.

’ 5. Un compuesto seglin la reivindicacién 1, en
donde c es 1; X es C(O) 6 CHz; des 1 & 2; Y es CH2 6
etileno; e es 1; y Z es oxigeno o NR?, en donde R’ es

hidrégeno 6 alquilo C;-Cs.

6. Un compuesto segin la reivindicacién 1, en donde
ces 1; X es C(O) 6 CHz; d es 1; Y es CHR® en donde R® es
NR’R“,. R® Y R es cada uno independientemente hidrogeno,
alquilo(C1-C¢) 6 algquilcarbonilo(C,-C¢): e es 1; y Z se
selecciona del grupo formado por oxigeno; CRR? en donde
R y R! son hidrégeno, y NR* en donde R? es hidrégeno 6

alquilo(C1-Cg) .

7. Un compuesto segiin la reivindicacién 1, en
donde R' es (R®):(R®)q arilo(Ce-Cio) 6 (R3)z(R7)n
heteroarilo(C2—Cy), en donde £, g y h son

independientemente 1 6 2.

8. Un compuesto segin la reivindicacién 1, en
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donde R® se selecciona del grupo formado por heterocicloal
quilcarbonilo {C;-Cg), heterocarilcarbonilo (C2-Cs),
heteroaril (C2-Cg) alquil (C;-Cg4) aminocarbanilo,
heteracicloalquilo {C2-Cs) alquilaminocarbanilo (Ci-Cg),
alquil (C;-Cg) sulfonilamino alquil (C;~Cs) aminocarbonilo,
ureidoalquil (C1.C¢) aminocarbo nilo, alquil {(Cy,—-Cg)
ureidoalquil (C,~-Cg¢) aminocarbonilo, (alquil (C;-Cg)2
uridoalquil (C;-C¢)aminocarbonilo, aminosulfonilalquil
(C1-C¢}aminocarbonilo, alquil (C;-C¢)aminasulfonilalquil (C;-
Cg¢) aminocarbonilo, alquil (C3-C¢)sulfonilaminoalquil {(C1-Cg)
carbonilamine, cianoguanidinoalquil (C,-Cg) carbonilamino,
alquil (C;-Cg) cianoguanidinoalquil (C;-Cg¢) carbonilamino,
(alquil (C1-Cg) ) 2cianoguanidinoalquil {Cy-Cg) carbonilamino,
aminocarbonilalquil (C;-Cg)carbonilamino, heteroaril (Cz—
Ce)alquil (C;-C¢) carbonilamino, heterocicloalquil (Cp-
Cys)alquil {C;-C¢) carbonilamino, aminosulfonilalquil (C;-
Cs)carbonilamino, aminoalquil (C;-Cg¢)ureido, alquil(C;-
Cs)aminoalquil (C;~Cg¢)ureido, {(alquil {C;-Cg))2aminoalguil
(C1-Cg)ureido, heterocicloalquil (Ca—-Cs}alquil (C;-Cg)ureido,
heteroaril [Cz=Cglalquil (C:-Cg)ureido,
aminosulfonilalquil (C;-Cg)ureido, aminocarbonilalquil
(C1~Cg)ureido, alquil (C,-Cg) aminocarbonilalquil (C;-
Ce¢)ureido, (alquil (C,-Cg¢))2 aminocarbonilalquil (Cx-

C¢)ureido, acetilaminoalquil (C;-Cg¢)ureido, (acetil)
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(alquil (C1~C¢) )aminoalquil (C;-Cg)ureido, amincalquil (Ci-
Cs) sulfonilamino, alquil (C;-Cg)aminoalquil (C;-
Cs)sulfonilamino, (alquil (Ci~Ce) )2 aminoalquil (C1-Cg)
sulfonilamino, acetilaminoalquil (C;-Cg)sulfonilamino,
(acetil) (alquil (C1~C¢) }aminoalquil (C1-C¢) sulfonilamino,
ureidoalquil (C1-Cg) sulfonilamino, alquil (C;-Cs)
ureidoalquil (C;-Cg)sulfonilamine, (alquil{C;-Ce))2
ureidoalquil (C;-Cg¢) sulfonilamino, alquil{C,-cg)
sulfonilaminocalquil (Ci-Cg¢) sulfonilamino,
cianoguanidinoalquil (C;-C¢) sulfonilamino, alquil{C;-
Cgs) cianoguanidinoalquil (C,-Cg)sulfonilamino, {(alquil{C;-
Cs) )2 cianoguanidinocalquil (C;-Cg) sulfonilamino,
aminocarbonilalquil (C3;-Cg¢)sulfonilamino, alcoxi(Ci-
Cs)carbonilamincalquil (C1-Cg)sulfonilamino,
aminosulfonilamino, alquil (C,-Cs)aminosulfonilamino,
(alquil (C;-Cg))2aminosulfonilamino, aminocarbonilalquil
(C1—Cg¢)aminoalquil (C;-Cg)sulfonilamino,
heterocicloalquiloxi (C2—Cg} carbonilaminoalquil (Ci-Ce)
sulfonilamino, heteroariloxi (Cz;-Cg) carbonilominoalquil
(C1-C¢) sulfonilamino, aminoalquil (Ci-Cg)
aminocarbonilaminoalquil (C,-Cg), alquil (C;-Cg)
aminoalquil (C1-C¢) aminocarbonilaminoalquil (C1-Cg}, (alquil
(C3~C¢) )2aminocalquil (Ci1-Cs) aminocarbonilaminocalguil (Ci-

Ce¢), aminocarbonilalquil (C;-~Cs} aminocarbanilaminoalquil
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(C1-Cg), alquil (C;-C¢) carbonilaminocalquil (C1-Cs)
aminocarbonilamincalquil {C;—-C¢}, alquil (C;-Cs)
sulfonilaminoalquil (C;-C¢}) aminocarbonilaminocalquil (C;-
Cs), alcoxi(C;-Cg) carbonilaminoalquil {C;-Cg)
aminocarbonilaminoalquil (C;-C¢), heterocicloalquiloxi
(C2—Cg) carbonilaminoalquil (C;-Cg)
aminocarbonilaminoalquil (C;-Cg¢), heterocariloxi (Cz-Cs)
carbonilaminoalquil (C;-C¢} aminocarbonilaminoalquil (C;-
Cs), heterocicloalquil (C2—Cg)alquil (C1-Cs)
aminocarbonilaminoalquil (C;-Cg),heterocaril {C2—Cs)

alquil (C1-C¢) aminocarbonilaminoalquil (C;-Cg),
ureidoalquil (C;-C¢)ureidoalquil (C;—C¢), alquil {C;-
C¢)ureidoalquil {Ci1-C¢)ureidoalquil (C;-Cg¢), (alquil{C,-

C¢) J2ureidoalquil (C;-Cg)ureidoalquil (C,—Cg),
cianoguanidinoal quil (C;-Cg)ureidoalquil (C;-Cs).,
aminoalquil (C;-Cg) sulfonilaminoalquil (C,~-Cg) ,alquil (C;-C¢)
aminoalquil (C;-Cg¢) sulfonilaminoalquil {C;-C¢) (alquil (C,-
Cs) )2 aminoalquil (C;-Cg) sulfonilaminoalquil {C1~Cg) .,
acetilaminocalquil (C;~-Cg¢) sulfonilaminoalquil (C,-Cg),
(acetil) (alquil {C1—-Cg) )aminoalquil {C1-Cg)
sulfonilaminoalquil (C1~-Cg), ureidoalquil (C;1-Cg)
sulfonilaminoalquil (C;—-Cg), alquil (Ci-Cg)ureidoalquil (C;-
Cs) sulfonilaminoalquil (C;-C¢), (alquil (C;-Cg))2

ureidoalquil (C;=Cg) sulfonilamincalquil (C;-Cs), alquil (Ci-
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Ce¢) sulfonilaminoalquil (Ci-¢) sulfonilaminoalquil (C;i-

C¢) cianoguanidinoalquil (C;-C¢) sulfonilaminoalquil (C;-
C¢)alquil (C1-Cg) (cianoguanidino)alquil (C;~-Cg)
sulfonilaminoalquil (C;—C¢}, (alquil (C1—C¢) }2
(cianoguanidino} alquil (C;-Cg¢) sulfonilaminoalquil (C;-Ce),
aminocarbonilalquil (C1-Cg¢) sulfonilaminoalquil {C;-Cs},
alcoxi (C1-Cg)carbonilaminoalquil (C3~Cg)
sulfonilaminoalquil {C1-C¢}, heterocicloalquiloxi (Ca—Cs)
carbonilaminoalquil (C1~-Cg¢)sulfonilaminocalquil (C;-Cg¢),
hetercariloxi (C;-Cs)carbonilamincalquil (C1-Cg)
sulfanilaminoalquil (C;-C¢),aminosulfonilaminoalquil {(C;-
Ce) salguil (C;—C¢) aminosulfonilaminoalquil {C,-Ce¢) ,

(alquil (C;-Cg) ) 2aminosulfonilaminoalquil (C1—Csg),
heterocicloalquil {Ca-Cg)sulfonilo, aminoalquil {(C;-
Ce¢)aminosulfonil, alquil (Ci~Ce)aminocalquil (C;-
Cg)aminosulfonil, (alquil{Ci~Cg))zaminoalquil (Ci—
C¢)aminosulfonil, heteroaril {C;—-Cq) aminosulfonil,
ureidoa'lquil (C:—Cg) aminosulfonil,alquil {C;-Cg¢)ureidoalquil
(Ci-Cg¢)aminosulfonil, (alquil (C1-Ce} ) 2ureidoalquil (C;-
Cs)aminosulfonil, alquil(C;-C¢) sulfonilaminoalquil (C;-
Cg¢)aminosulfonil, alcoxl (C,~C¢)carbonilaminocalquil (C;~-
Cg) aminosulfonil, heterocicloalgquiloxi {Cz—-Cjg)
carbonilaminoalquil (Cy-Cs) aminosulfonil,hetercariloxi

{C2-Cg) carbonilaminoalquil (C;-C¢) aminosulfonil,



aminocarbonilalquil (C;-C¢) aminosulfonil,
clanoguanidinoalquil (C;-C¢) aminasulfonil, heteroaril
(C2-Cy)alquil (C;-Cg¢) aminosulfonil, heterocicloalquil (Cp~
Cg)aminosulfonil, haloalquil (C;-Cg) aminocarbonil,
hidroxialquil {(C;-Cg)ureido, haloalquil {C;-Cs} sulfonilamino,
alcoxi (C;-Cg)carbonilalquil (C;~-C¢)aminoalquil (C;—-Cg)
hidroxialquil (C;-Cg) aminocarbonilaminoalquil (C;-Cg),
haloalquil (C1-Cg) sulfonilaminocalquil (C;-Cg},
aminosulfonil, algquil (C;-Cg)aminosulfonil, (alquil (C;-
C¢) )2aminosulfonil, hidroxialquil (C;-C¢)aminosulfonil y

alcoxi (Ci-Cg¢)alquil (C;~C¢) aminosulfonil.

9. Un compuesto segun la reivindicacién 1, en
donde R® y R’ son cada uno independientemente halo,
halo(alquil C;-C¢), alquil (C;-C¢)}, alcoxi (C;—-Ce),
trifluorometil, trifluorometoxi, hidroxi, aminocarbonil,
ciano, ureido, alquil (C1-Cg)sulfonilamino, alcoxi (C;-Cg)

carbonilamino o glicinamino.

10. Una composicién farmacéutlca para tratar o
prevenir un trastorno o afecciédn seleccionado de
enfermedades auto inmunes, artritis reumatoide, diabetes
de tipo I (de comienzo reciente), lupus, enfermedad

inflamatoria del intestino, neuritis éptica, soriasis,

312
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esclerosis miltiple, polimialgia reumitica, uveitis y
vasculitis, afecciones inflamatorias agudas y crénicas,
osteoartritis, sindrome del distrés respiratorio en
adultos, sindrome del distrés respiratorio en la
infancia, lesién. por reperfusidédn isquémica,
glomerulonefritis y enfermedad pulmonar obstructiva
crénica (EPOC), afecciones alérgicas, asma y dermatitis
dtopica, inflamacidén asociada con infeccidén, inflamacién
viral, gripe, hepatitis y Guillian-Barre, bronquitis
crénica, rechazo crénico o agudo del trasplante de
tejidos, células u érganos sdélidos, xeno-trasplantes,
aterosclerosis, reestenosis, infectividad por VIH (uso de
un receptor comin), y enfermedades granulomatosas,
sarcoldosis, lepra y tuberculosis, y secuelas asociadas
con canceres, meloma miltiple; limitar la producciédn de
citacinas y/o TNF en sitios inflamatorios como
consecuencia de la reduccién de la infiltracién celular;
tratar enfermedades y/o insuficiencia cardiaca
congestiva, asocladas a TNF e IL-1, y tratar efisema
pulmonar o disnea asociada con enfisema; VIH-1, VIH-2,
VIH-3; citomegalovirus (CMV), adenovirus y virus del
Herpes (Herpes zoster y Herpes simplex), para tratar las
secuelas asociadas con una infecciébn, cuando dicha

infeccién induce la produccidn de citacinas inflamatorias



3

perjudiciales y/o TNF, meningitis fungica, lesién tisular
de las articulaciones, hiperplasia, formacién de pannus y
resorcién é6sea, artritis psoriatica, insuficiencia
hepédtica, meningitis bacteriana, sindrome de Kawasaki,
infarto de miocardio, insuficiencia hepdtica aguda,
enfermedad de Lyme, choque séptico, cancer, traumatismos
y malaria en un mamifero, que comprende una cantidad de
un compuesto segin la reivindicacién 1, o una de sus
sales o profdrmacos farmacéuticamente aceptables, que es
eficaz en el tratamiento o prevenciédn de dicho trastorno

o afecciédn, y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

11. Una composiclén farmacéutica para el
tratamiento o prevencién de un trastorno 6 afecciédn que
puede tratarse o prevenirse mediante la inhibicién de la
unién de quimiacinas al receptor CCR1 en un mamifero, que
comprende una cantidad de un compuesto segun la
lreivindicacibn 1, o una de sus sales farmacéuticamente
aceptables, eficaz en el tratamiento o prevencién de
dicho trastorno o afeccién, y un vehiculo

farmacéuticamente aceptable.

12. Un procedimiento para tratar o prevenir un

trastorno o afecciédn seleccionado de enfermedades

5/35
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autoinmunes, artritis reumatoide, diabetes de tipo I (de
comienzo reciente), lupus, enfermedad inflamatoria del
intestino, neuritis 6ptica, soriasis, esclerosis
miltiple, peolimialgia reumitica, uveitis y vasculitis,
afecciones inflamatorias agudas y crénicas,
osteoartritis, sindrome del distrés respiratorio en
adultos, sindrome del distrés respiratorio en la
infancia, lesién. por reperfusiédn isquémica,
glomerulonefritis y enfermedad pulmonar obstructiva
crébnica (EPOC), afecciones alérgicas, asma y dermatitis
dtopica, inflamacién asocliada con infeccién, inflamacién
viral, gripe, hepatitis y Guillian-Barre, bronquitis
crénica, rechazo crédnico o agudo del trasplante de
tejidos, células u érganos sélidos, xeno-trasplantes,
aterosclerosis, reestenosis, infectividad por VIH (uso de
un receptor comin), y enfermedades granulomatosas,
sarcoidosis, lepra y tuberculosis, y secuelas asociadas
con cdnceres, meloma miltiple; limitar la produccién de
citacinas y/o TNF en sitiocs inflamatorios como
consecuencia de la reduccién de la infiltracién celular;
tratar enfermedades y/o insuficiencia cardiaca
congestiva, asociadas a TNF e IL-1, y tratar efisema
pulmonar o disnea asociada con enfisema; VIH-1, VIH-2,

VIH-3; citomegalovirus (CMV), adenovirus y virus del



Herpes (Herpes zoster y Herpes simplex), para tratar las
secuelas asociadas con una infeccién, cuando dicha
infeccidén induce la produccién de citacinas inflamatorias
perjudiciales y/o TNF, meningitis fungica, lesién tisular
de las articulaciones, hiperplasia, formacidén de pannus y
resorcidén ésea, artritis psoridtica, insuficiencia
hepédtica, meningitis bacteriana, sindrome de Kawasaki,
infarto de miocardio, insuficiencia hepatica aguda,
enfermedad de Lyme, choque séptico, céncer, traumatismos
y malaria en un mamifero, que comprende administrar a un
mamifero que necesite dicho tratamiento o prevencidédn una
cantidad de un compuesto segiin la reivindicacién 1, o una
de sus sales o profarmacos farmacéuticamente aceptables,
gue es eficaz en el tratamiento o prevencién de dicho

trastorno o afeccién.

13. Un procedimiento para tratar o prevenir un
trastorno o afecciédn que se puede tratar o prevenir
antagonizando el receptor CCR1 en un mamifero, que
comprende administrar a un mamifero que necesite dicho
tratamiento o prevencién una cantidad de un compuesto
seglin la reivindicacién 1, © una de sus sales
farmacéuticamente aceptables, eficaz en el tratamiento o

prevencién de dicho trastorno o afeccidn.
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Holanda

CORRECCION BAJO EL ARTICULC 34
Sefior:

Segun las estipulaciones del Articulo 34 del Tratado de Cooperacién de
Patente, el solicitante{s) mediante la presente propone las paginas de reemplazo
adjuntas 65 a 77 por las paglnas originaimente enviadas 65 a 80 de [a aplicacion
internacional anterlormente identificada. Las pdginas de reemplazo contienen las
reivindicaclones 1 a 13 que ahora reemplazan las reivindicaciones originales 1 a 7.
subsecuentemente como resultado de la comreccion las relvindicaciones y el
resumen fueron movidos a diferentes paginas, las paginas de reemplazo para
todas las paginas con las relvindicaciones y el reaumen han sido enviadas.

Las pédginas de reemplazo contienen las reivindicaciones 1 a 13 dirigidas a los
compuestos de formula | ( al igual que composiclones farmaceuticas y método de
reivindicaclones de tratamlento usando dicho compuestos de formula I) lo cual
remplaza las reivindicaciones originales 1 a 7 dirigidas a un método de
preparacion de compuestos de formula |. Las reivindicaciones dirigidas al método
de préparacion de compuestos de formula | fueron inadvertidamente enviados a
camblo de las reivindicacliones dirigidas a loe compuestos mismos. El soporte de
esta comeccion puede se encontrado en la especificacion original enviada,
reivindicaciones, y resumen de la aplicacién presents, incluyendo, por ejemplo,
las siguientes secciones de la especificacion identificadas para cada una de las
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reivindicaciones citadas: reivindicacion 1-pagina 2, linea 11 a pagina 9, linea 286;
reivindicaclon 2-pagina 9 lineas 27-28; reivindicacion 3-pagina 9, lineas 29 a 33;
reivindicaclon 4-pagina 8, lineas38-37 y pagina 10, lineas 5-8; reivindicacion 5-
pagina 9, lineas 34-35, y pagina 10, lineas 1-4; reivindicaclon 6-pagina 10, lineas
8-26; reivindicacion 7-pagina 10, lineas 27-28; relvindicacion 8-pagina 10, linea 29
a pagina 13, linea 3; reivindicacion 9-pagina 13, lineas 34-37; reivindicacion 10-
pagina 15, linea 26 a pagina 16, linea 18; relvindicacion 11-pagina 18, lineas 19-
24, reivindicacion 12-pagina 16,linea 25 a pagina 17, linea11; y reivindicacion 13-
pagina 17, lineas 12-16.

Enviado respetuosamente,
Fecha
Grover F.Fuller Jr
Abogado del sollcitante
Reg. No. 31,760
Pfizer Inc.
150 Est 42nd Street

Mail Stop 150/5/49
Nueva York, NY 10017-5755
(212) 573-1390
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PC10770A
REIVINDICACIONES
1. Un compuesto de formula

@, X, Ry _RY
R‘/ \m‘/ \N/xl \O a
(R’)}Q "

una sal farmacéuticamente aceptable del mismo; en la que
aesll, 2, 3, 4¢65;

bes 0, 1, 2, 3 6 4;

ces 006 1;
des 1, 2, 3, 4 6 5;
ees 06 1;

jesl, 2, 3 6 4;
X es C(0), C(S) o CHa
Y es CHz, o si e es 0, Y es CHR® siendo R® hidrogeno, arilo
(Ce—Ci0) o NR’RY;
2z es oxigeno, NR® o CRMR!?;
cada R’ esta seleccionado independientemente de
hidrégeno, hidroxi, hidroxisulfenile, halo, alquilo(C;-
Cs¢), mercapto, mercaptoalquilo(C;-Cg¢} , alquiltio{Ci-Cs),

alquilsulfinilo (C:-C¢), alquilsulfonilo (C;—Cg),
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alquiltio (C1-Cg¢} alquilo(C1-Cg¢); alquilsulfinil (C;-Ce)
alquilo(C,-C¢), alquilsulfonil (C;—-Cg¢) alquilo(C;-C¢),
alcoxi(Ci1-Cg¢), ariloxi(Ce-Cip), haloalquilo{C,-Cg),
trifluorometilo, formilo, formilalquilo(Ci—Cg), nitro,
nitroso, ciano, aril(Cg-Cjio) alcoxi (C;—Cg¢), haloalcoxi(C;-
Ce¢), trifluorometoxi, ciclecalquilo (C3;-Ca},
cicloalquilo(C3-Cy)alquilo{C1-C¢), hidroxicicloalquil (Cy—
C7) alquile (C3-Cg¢), cicloalquilamino (C3-C,),
cicloalquilamino (Cy-C,;) alquilo{C;—Cs¢),

{(cicloalquil {C3~Cy)) (alquil (C;-C¢))amino,

(cicloalquil (Ci~Cy) (alquil(C;-C¢)) aminocalquilo(Ci-Cs),
cianoalquilo(C3-Cg¢), alquenilo(Cz-Cs), alquinilo({Cz-C,),
arilo(Ceg-Cyp), arilo (Ce-Cio) alquilo(Ci-Cg), aril {Cg-Cio)
alquenilo{C>-C¢), hidroxi alquilo(C;-Cg¢), hidroxiaril Cg-
Cis)alquilo{Ci—Cg), hidroxialquiltio(C3;~Cg} alquilo{C;-
Cs), hidroxialquenilo(Cz-Cg), hidroxialquinilo (Cz-Cg)
,alcoxi (C1~Cg) alquilo(Ci-Cs), alcoxi (C;-C¢) arilo (Ce—
Cio) alquilo (C1-Cg), ariloxi (Ce—Cio) alquilo {(Ci-Cs),
arilo(C¢-Cjio)alcoxi (C;-Cg¢)alquilo(Ci-Cg¢), amino,
alquilamino (C;-Cg¢), {alquil (C1-Cs))2amino, arilamino(Ce-
Ci0), aril(Cs—Cip) alquilamino (C;-Cg¢), aminoalquilo(C;1-Cg),
alquilamino (C1-Cg)alquilo(C1-Cg), {alquilo(C;-Ce))a
aminoalquilo(C;-Cs) ;hidroxialquilamine {C31-Cg¢) alquilo(Ci—

Cs), arilamino (C¢-Cip)alquilo(C1—Cg¢}, arilo(Ce—Cio),

/%y,

d
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alquilamino (C;- Cg)alquilo{C;-Cg), alquilcarbonilamino
(C1-C¢), (alguilcarbonil (C;-Cg)) (alquil {C1—-Cg))amino,
alquilcarbonilamino (C;-Cg¢) alquilo(Ci—-Cg).,
(alquilcarbonil (C;-Cg¢)) (alquil {C;—C¢))aminocalquilo(C;-
Ce¢), alcoxicarbonilamino (C;~Cg¢), (alcoxicarbonil (C1-Cg))
alquilamino (C;-Cg¢), alcoxi(C;-Cg¢) carbonilaminoalquilo (C,-
Ce), l(alcoxi(C;-C¢) carbonil) (alquil (C;-Cg))
aminoalquilo({C;-C¢), carboxi, alcoxi{C1-Cs} carbonilo,
aril (Ce~Cipo)alcoxi (C,-Cg¢)carbonila, alguil (C;-

Cg) carbonilo, alquil (C;~Cg)carbonilalquilo (C1~Ceg),

aril (C¢-Cip) carbonilo, aril {C¢-Cio) carbonilalquilo{C;—Cs),
aril (Cg¢-Cip)alquil (C1-Cg)carbonilo, aril (Ce.Cig)alquil
(C1=Cg¢) carbonilalquilo(C;-C¢), carboxialquilo (Cy—-Cg),
alcoxi (C:-Cg¢) carbonilalquilo(C;-Cg), aril (Ce¢—Cig)alcoxi (C;-
¢)carbonilalquilo{C,-C¢), alcoxi (C,-C¢)alquil (C,-10
Ce¢)carboniloxialquilo{C;-C4), aminocarbonilo, alquil (Ci-
Cs) aminocarb.onhlo, {alquil {C;-C¢))2aminocarbonilo, aril
{Ce~C10} aminocarbonilo, aril (Ce¢~Cip) alquil (Ci1-Cs)
aminocarbonilo, aminocarbonilalquilo(C;-Cg), alquil {Cy-
Cs) aminocarbonilalquilo(Ci-Cs), (alguil (C1-Cg))2
aminocarbonilalquilo (C;-Cs) , aril (Cg—Cip)
arninocarbonilalquilo(C;~C¢), alquil (C1-Cg)
aminocarbonilalquilo(Cy~-Cs), amidino, guanidino, ureido,

alquil (C;~Cg)ureido, (alquil (C;—-Cg) )2 ureido,



ureidoalquilo(C1-Cs), alquil(Cy-Cg)ureidoalquilo{C;-Cs},
(alquil {C1-C¢) ) zureidoalquilo (C1-Cs},
heterocicloalquilo(C;-C3) heteroarilo(Cz;-Cs),
heterocicloalquil (C;-Cylalquilo(C;-Cg¢) y heterocaril (C,p-
Cs) alquilo (C1-Cg);

cada R? y R® se selecciona independientemente de oxo,
halo, alquilo(C;-Cg), cicloalquilo{C3;—Cg), cicloalquil (Cs-
Cg)alquilo(C;-Cg), cicloalcjuil (C3—Cg)aminoalquilo (C1-Cg)
cicloalquil (C3—-Cg)alquil (C;~C¢) aminoalquilo (C1-Cg),
haloalquilo(C;-Cg¢), alquenilo({C>-Cg),. alquinilo(Cz2-Cg),
arilo (Cg-Cie} , aril (Ce—Cip) alquilo(C;-C¢) , aril (Cg—Cio)
alquenilo (C;-Cg¢) , H-C (0) -, H-C (0) -~alquilo (C;-Cg),
hidroxialquilo(C;-C¢), hidroxialquenilo (C2~Cs),
hidroxialquinilo{Cz-C¢) ,hidroxiaril (Ce¢-Cig)alquilo{Ci—Cs),
hidroxicicloalquil {C3-Cp)alquilo(C1-Cs}, ticalquilo(C,~Cg)
cianoalquilo(C;-Cs), haloalquil (C;-Ce)
carbonilaminoalquilo(C;-Cg¢), alcoxi (Cy-Cg)aril {(Ce-
Cio)alquilo(C1-Cg) , alcoxi({C;-Cg) alquilo (C1-Ce¢) , ariloxi
(Ce-C10) alquilo (C;-Cg) , aril (Ce—Cio)alcoxi {C1-Cg)
alquilo({C1-C¢), alquil(C;-Ce)ticalquilo(Ci-C¢), alquil (Ci-
Ce¢)sulfinilalquilo(C;—C¢),. alquil (C1-Ce¢} sulfonilalquilo
(C1-C¢), hidroxialquil (C,;-Cg) tiocalquillo(C;—Ce).,
aminoalquilo (C;=Cs), algquil{C;-C¢)aminocalquilo(Ci-

Cg), (alquil (C1-C¢) )2 aminoalquilo(C;—Ce), aril (Cs—Cio)



232

aminocalquilo(C1-Cg), aril (Ce¢—Cip)algquil (C1-Cs)
aminocalquilo(C;-C¢), alquil (C;-C¢) carbonilaminoalquilo{C;-
C¢), azidoalquilo(C;-Cg), aminocarbonilaminoalquilo(C;-Cg),
alquil (C;-Cs) aminocarbonilaminoalquilo(C;-Cg), (alquil (Ci~
Cs) )2 aminocarbonilaminoalquilo (C;—-Cg) , alcoxi (C;-Cg)
carbonilalquil (C;-Cg) aminocarbonilaminocalquilo (C;—-Ce),
alcoxi (C1-Cg) carbonilaminoalquilo (C1-C¢), hidroxialquil
(C1-Cg¢)aminoalqg.uilo(C1-C¢), ariloxi (Ce—Cio)alquil (C;—-Cg)
carboniloxialquilo(C;—-Cg), alcoxi(C1-Cg)alquil (C1—Ce)
carboniloxialquilo (C1-Cg), aril {Cg—Cip)alcoxi (C1-Cg)alquil
{C1~-Cg) carboniloxialquilo(Ci;—C¢), alquil {C;~Cg)carbonilo,
alquil (C;-Cg¢)carbonilalquilo({Cy-Cg), carboxi, alcoxi (Ci-
Cs)carbonilo, aril (C¢—Cip)alcoxi (Ci1--Cg)carbonilo, aril (Ce
Cio)alquil (C;-C¢) carbonilo, aminocarbonilo, alquil (C;-Cg)
aminocarbonilo, (alquil (C;-Cg) )2aminocarbonilo, aril
(Ce=Ci10} aminocarbonilo, aril (Cg-Cip)alquil (C,-Cg)
aminocarbonilo, carboxialquilo (C;-C¢), aldéxl (C;—Cg)
carbonilalquilo(Ci-Cg¢), aril (Cg—Cip)alcoxi (Cy-Cg)
carbonilalquilo(C1-C¢), aminocarbonilalquilo (C;—Cs).,
alquil {C;-Cg) aminocarbonilalquilo (C;1~Cs), (alquil{C;-C¢) )2
aminocarbonilalquilo {C;—-Cs), aril (Cs—Cio)
aminocarbonilalquilo {C;-Cg), aril (C¢<Cip)alquil(C;-Cg)
aminocarbonilalquilo(C1-Cg¢), aril (Ce—Ciyo)sulfonilo,

heterocicloalquilo(C2-Cy), heteroarilo (Cz-Cs),
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heterocicloalquil (C;-Cy)alquilo(C1-Cg¢), heteroaril (Cz-Cs)
alquilo (C;-C¢) a R’*R™N-alquilo (C1-C¢), siendo cada uno
de R y R!®, independientemente, alquilo(C;-Cs) a

alquil (C1-Cg) carbonilo;

es (R®)f(R®)gariio(Cs-Ciw) , (R%):(R®)gcicloalquilo(Ca—Cio)
(R3) £ (R’) heteroarilo(C,-Cs) a (R¥) £(R")
heterocicloalquilo(Cz-Cy), 20 siendo £ 1, 2, 3 0 4; y
siendo g y h independtentemente 0, 1, 2 0 3;

R’ es de uno a tres grupos seleccionados
independientemente de heterocicloalquil (Cz-Cs) carbonilo,
heteroaril (C;-Csy) carbonilo, heterocaril {(C2~Cg}alquil (C1-Cg)
aminocarbonilo, heterocicloalquil {C;-Cg)alquil {C1-Cg)
aminocarbonilo, alquil (C,-Cg¢)sulfonilaminocalquil (C;-Cg)
aminocarbonilo, ureidoalquil (C,-Cg¢)aminocarbonilo,

alquil (C;-Cg)ureidoalquil (C1-Cg}aminocarbonila, (alquil
(C1-Cg) )qureidoalquil (C;-C¢) aminocarbonile, haloalquil (C;-
Cs) aminocarbonilo, aminosulfonilalquil (C,-Cg)
aminocarbonilo, alquil (C3;-Cg)aminosulfonilalguil (C1—Cs)
aminocarbonilo, alquil{C;-Cg)sulfonilaminoalquil (C,-Cg)
carbonilamino, cianoguanidinoalquil (C;-C¢)carbonilamino,
alquil (C1-C¢)cianoguanidinoalquil (C,-Cg)carbonilamino, .
(alquil (C;-Cg))2 cianoguanidinoalquil {(C1-Cg) carbonilamino,
aminocarbonilalgquil {C;-Ce¢)carbonilamino, heteroaril (C;-

Cy)alquil (C1~Cs) carbonilamino, heterocicloalquil (Cz-



Cgs)alquil (C;-Cg)carbonilamino, aminosulfonilalquil (C;-
C¢)carbonilamino, hidroxialquil (C,-Cs)ureido, aminoalquil
(C1—Ce¢}ureido, alquil (C;—C¢)aminocalquil {(C;-Cg)ureido,
(algquil {C;-cg) )2 aminoalquil (¢;-cg)ureido,
heterocicloalquil (C>-Cs) alquil (C;-Cg¢)ureido,

heteroaril {C,-Cy) alquil (C,-Cg)ureido,

aminosulfonilalquil (C;-Cg)ureido, aminocarbonilalquil
{C1-Cs)ureido, alquil (C;-Cg)aminocarbonilalquil (C;-
Cg¢)ureido, (alquil (C1-Cg) ) 2aminocarbonilalquil (C,-Cg)ureido,
acetilamincalquil (C;-Cg¢)ureido, {acetil) (alquil (C;-

C¢)) aminoalquil (C;-Cg)ureido, haloalquil (C;-Cg)
sulfonilamino, aminoalquil (C,-Cg¢)sulfonilamino, alquil
(C1-C¢) aminoalquil (C;-Cg)sulfonilamine, (alquil(C;-Cg))2
aminoalquil (C;~C¢} sulfoniiamino, acetilaminocalquil (C;-Cg)
sulfanilamino, (acetil) (alquil (C;-C¢) ) aminoalquil (Cy-Cg)
sulfonilamino, ureidoalquil (C;-C¢) sulfonilamino, alquil
(C1-C¢)ureidoalquil (Ci-Cg)sulfonilamino, (alquil {C;-
Cs)2)ureidoalquil (C;~Cs) sulfonilamino, alquil (C,-Cs)
sulfonilaminoalquil (C1~Cg¢) sulfonilamino,
cianoguanidinoalquil (Ci-C¢)} sulfonilamino, alquil {C;-
Cs) cianoguanidinoalquil (Cy-Cg¢) sulfonilamino, (alquil({C;-
Ce¢) )2cianoguanidinoalquil {C1-Cg¢) sulfonilamino,
aminocarbonilalquil (C,-Cg) sulfonilamino, alcoxi (C;-

Cs)carbonilaminoalquil (C1-C¢) sulfeonilamino,
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aminosulfonilamino, alquil (C;-Cg)aminosulfonilamino,
(alquil (C;-Cg))zaminosulfonilamino, aminacarbonilalquil
(C;-C¢) aminocalquil (C;-Cg)} sulfonilamino,
heterocicloalquiloxi (Cz-Cs) carbonilaminocalquil (C;-Cg)
sulfonilamino, heteroariloxi (C;-Cs) carbonilaminocalquil
{(C1~C¢) sulfonilamino, cianogquanidino, alquil (C;-
Cs¢)cianoguanidino, ({(alquil (C;-Cg) )2 cianoguanidino,
heterocicloalquil (Ca-Cy) clanoguanidino, heterocaril (Ca-
Cg)cianoguanidino, heterocicloalquil (Cz—-Cg)alquil (C,-

Cs) cianoguan, idino, heteroaril (C;-Cg)alilquil {C;-Csg)
cianoguanidino, aminocalquil (C;-Cs) cianoguanidino, alquil
(C1~-C¢) aminoalquil (C1-C¢) cianoguanidino, (alquil (C;-

Cs) )2 aminoalquil (C;-Ce¢} cianoguanidino.,
aminocarbanilalquil (C;-Cg)cianoguanidino, alquil (C;-
C¢) aminocarbonilalquil (C;~C¢} cianoguanidino, (alquil
(C1—-Cs¢) ) zaminocarbonilalquil {(C;-Cs) cianoguanidino,
aminocarbonilalquil (C;-Cg¢) amino, alquil (C;-
C¢)sulfonilaminoalquil (C1-Cg)amino, alcoxi (C;-Cg)
carbonildminoalquil (C;-Cg¢) amino, aminosulfonilalquil
(C1—C¢) amino, heteroaril (Ca-Cs)alquil (C,—-Cg)amiflo,
acetilaminoalquil (C1-Cg¢) amino, (acetil) {alquil(C;-Cs) )
aminoalquil (C;-Cg) amine, alcoxi (C3—-C¢) carbonilalquil
(C1-Cg) aminoalquilo {C,=-C¢), cianocalquil (C;-C¢) aminoalquilo,

aminocarbonilalquil {C;1-C¢) aminoalquilo (C;~-Cs),



4l

acetilaminoalquil (C;-Cg) aminocalquilo (C1-Cg)

(acetil) (alquil(C;—Cg))aminoalquil (C3-Cg)aminoalquilo(C;-
Cg), alcoxi (C1-Cg) carbonilaminoalquil (C;—Cg)
amincalgquilo (C;-Cg¢), heterocicloalquiloxi (C2-Cy)
carbonilaminoalquil (C;-Cg¢)aminoalquilo (C1-Cg),
heteroariloxi (C2-Cy) carbonilaminoalquil (C;-

Cg) aminoalquilo(Ci1-Cg), cianoguanidinoalquil (C;-Cs)
aminocalquilo (Cij-Cg¢}, alquil (C;-C¢) cianoguanidinoalquil
(C;—-C¢) aminoalquilo (Ci=Cg), (alquil {Ci—Cg) )2
cianoguanidinoalquil (C;-C¢)aminoalquilo(C;-Cs), alquil
(C1-Cg)sulfonilaminoalquil (C;-Cg) aminoalquileo (C1-Cg) ,
ureidoalquil {C;-Cg) amincalquilo(C;—Cg), alquil(C;—-Cg)
ureidoalquil (C;-Cg¢) aminocalquilo (C,-C¢) , (alquil (C,~-
Cs) )2 ureidoalquil (C;-Cs) aminocalquilo {C;3-Cg)
aminocarboniloxialquil (C;-Cg) amincalquilo (C;-Cg) .
aminocarbonilalquil (C;-Cg¢) carbonilaminoalquilo{C,-C¢),
alquil {C;-Cg¢) arninocarbonilalquil (C;-Cg)
carbonilaminoalgquilo (Ci-Cg), (alquil{Ci1-Cs¢})2
aminocarbonilalquil (C3—-Cs) carbonilaminoalquile (C1-Ce) »
aminosulfonilalquil (C1-Cg)}carbonilarninocalquilo{C;~Cg¢},
heterocicloalquiloxi (C2-Cs) carbonilarninocalquilo {C1-Cs),
heterocicloalquil (C2-Cs) carbonilaminoalquil (C1—-Cs}
carbonilaminoalquilec (Ci1-Cg¢)cianoguanidinoalquil (C,-

C¢)carbonilaminoalquilo{C;-C¢)cianocalquil (Ci—

£y



C¢)carbonilaminoalquilo(C3;=C¢), amincalquil (Ci-5
Cs)aminocarbonilaminoalquilo(C;-Cg¢), alquil {C;—
Csé)aminoalquil (C;-Cg) aminocarbanilaminoalquilo (C;-Cg)
((alquil (C1-C¢) )zaminoalquil (C,-Cg)
aminocarbonilaminoalquilo(C;-Cg¢), hidroxialquil (C;-
Cs}aminocarbonilaminocalquilo{C,-Cg), aminocarbonilalquil
(C;-Cs) aminocarbonilaminoalquilo(C;-C¢), alquil (Ci-
Cg)carbonilaminoalquil (C;-C¢)aminocarbonilamino-
alqullo(C1-Cg), alquil({C;-C¢)sulfonilaminoalquil (C,-Cg)
aminocarbonilaminoalguilo (C;-Cg) / alcoxi (C;-Cg)
carbonilaminoalquil (C;-Cs¢) aminocarbonilamincalquilo (C;-
C¢) / heterocicloalguiloxi (Ca- Cy) carbonilamincalquil
{C; —-Cgs) aminocarbonilaminocalquilo(C;-C¢), heterdariloxi
(C2-Cs) carbonilaminoalquil (C;-Cg)
aminocarbonilaminoalquilo (C;-Cg), heteracicloalquil (Ca-
Cg) alquil (C;-Cg) aminocarbonilaminoalquilo{C;-Cg),
heteroaril (C;~Cg)alquil (Ci-Cg)aminocarbonil-
aminoalquilo(C1-Cg), ureidoalquil {C;—-Cg)ureidoalquilo(C;-
Ce¢), alquil(C;-Cg¢)ureidoalquil (C1-Cg) ureidoalquilo (Ci-
Ce¢), (alquil (C;-Cg) ) aureidoalquil (C,-Cg) ureidoalquilo
(C1~Cg) cianaguanidinoalquil (C;-C¢)ureidoalquilio(C;-

Cs) rhaloalquil {C1-Cg) sulfonilaminocalquilo (Cy-Ce),
aminoalquil (C3-Cg) sulfanilaminoalquilo(C1-Cg¢) , alquil (Cy-

Cs¢)aminoalquil {(C;~C¢) sulfonilaminoalquilo (C;-Cg), (alquil
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{C1—-C¢) )z2aminoalquil (C;-Cg¢)sulfonila.minoalquilo({C;1-Cg),
acetilaminoalquil (C;~Cg) sulfonilaminoalquila({C;-

Ce¢) s {acetil) {alquil (C;—Cg) )aminoal.quiltcl-cs)
sulfonilaminalquila (C;-Cg¢), ureidoalquil (C,-
C¢)sulfanilaminaalquilo(C;-Cg¢), alquil (Ci-

Ce¢)ureidoalquil {C;-Cg¢) sulfonilarninoalquilo (Cy—Cg),

{(alquil (C;~-C¢) ) sureidoalquil (C;-C¢) sulfonilaminaalquila (Cy-

Ce¢), alquil (C;-Cg¢)sulfonilaminoalquil (C;~Cs)
sulfonilaminocalquilo{C;~C¢), cianoguanidinoalquil (C;-

C¢) sulfonilaminoalquilo{C;-Cg) / alquil {C;-Cs)
(cianoguanidino) alquil (C1-Cg)sulfonilamino-
alquilo{Ci~C¢), (alquil {C;~-C¢))2(clancguanidino)alquil (C;-
Cg¢) sulfonilaminoalquilo(C;-Cg), aminocarbonilalquil (Ci-
Cs)sulfanilaminoalquilo(C;-Cg), alcoxi (C;-Cg)
carbonilamino-alquil (C;-C¢) sulfonilaminaalquilo(Ci1-Cs},
heterocicloalquiloxi (C;—Cg) carbonilaminoalquil (C;-
Ceé)sulfonilamino~alquilo(C;-C¢), heterocariloxi (Cy—
C¢)carbonilaminoalquil ;Cl-Cs) sulfonilaminoalquilo (C;-
Cs), aminosulfonilaminoalquilo (C;-Cg), alguil (C1-Cg)
aminosulfonil-aminoalquilo(C;-C¢), (alguil (Ci-Cg))2
aminosulfonilamino-alquilo{C;-Cg), cianoguanidino-
alquilo(C;~C¢), algquil{C;-Cg¢) (cianaguanidino)alquilo(C;-
Ce¢), (alquil(C1~C¢))2 (cianoguanidino)alquilo (C3--Ce),

heterocicloalquil (C;-Cs) (cianoguanidino) alquilo (C:i—Cs)

F-
o
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hete’rocicloalquil (C;-Cg)alquil {C;-C¢) (cianoguanidino) -
alquilo(C;-Cg)}, heterocicloalquil (C;-Cg) (cianoguanidino)
amino, heteroaril (C;-Cy) (cianoguanidino)alquilo(C,-Cs),
hetercaril (Cz;-Cs)alquil (C,-Cg¢) {(cianaguanidina)
alquilo(C1-C¢) ,aminoalquil (C;-C¢) (clanoguanidino)
algquilo(C;~-C¢) ,alquil {C;-Cg¢) aminoalquil (C;-Cg)
{clanoguanidino)alquilo{C,=-Cg), (alquil (C1-Cg))2
aminoalquil (C;-Cg) (cianoguanidino)alquilo (Ci-

C¢) /aminocarbonilalquil (C;-Cg} (clanoguanidino)
alquilo({Ci-Cg)alquil (C1-C¢) aminocarbonilalquil (C;~Cg)
(cianoguanidino)alquilo{C;—C¢), (alquil (C1-Cg))2-
aminocarbonilalquil (C;-C¢) (clanoguanidino)alquilo(Cy-Cg),
aminosulfonilo, alquil{ci-Cg)aminosulfonilo, (alquil (C;—
Cs) ) 2aminosulfonilo, heteroc:i.cloalquil (C3-Cs) sulfonilo,
aminoalquil (C;-Cg)aminosulfonilo, alquil (C;-
C¢)aminoalquil (C;-C¢)aminosulfonila, (alquil(C;-

Ce) )aaminoalquil {C;-Cg¢) aminosulfonilo, heterocaril (Ca-
Cy)aminosulfonila, hidroxialquil (Ci-Cg)aminosulfonilo,
alcoxi (C1—Ce¢)alquil (C;-Cs)aminosulfonilo,

ureidoalquil (C1~C¢) arninosulfonilo, alquil (C;-
Ce¢)ureidoalquil {C;—-Cg) aminosulfonilo, (alquil (Ci—

Cs) )zureidoalquil {C;-Cg¢)aminasulfonilo, alquil (C;-
Cs)sulfonilaminoalquil (C;-Cg) aminosulfonilo, alcoxi (Ci-

Cs)carbonilaminoalquil (C;—C¢) aminosulfonila,
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heterocicloalquiloxi (C2—Cy)carbonilamincalquil (C1—-Cg)
aminosulfonilo, heteroariloxi (C3-Cs) carbonilaminoalquil
(C;-Ce¢) aminosulfonilo, aminocarbonilalguilo (C,-Cg)
aminosulfonilo, ciancguanidinoalquil {(C;-Cg)
aminosulfonilo, heterocaril (C;-Cs)alquil {Ci-
Ces)aminosulfonilo, heterocicloalquil (C;-Cs)aminosulfonilo,
R® es de uno a tres grupos seleccionados
independientemente de hidrOgeno, hidroxi,
hidroxisulfonilo, halo, alquilo(C;-C¢), mercapto,
mercaptoalquilo (C;-Cg¢), alquiltio (C;-Cg) , alquil (C,-Cg)
sulfinilo, alguil (C;-C¢) sulfonilo, aril (Cg—Cjyg)
sulfonilo, alquil (C;-Cg¢) ticalquilo (C;=Cg) / alquil (C;-
Ce¢) sulfinilalquilo (C;-Cg¢) / alquil (Ci- Cg)
sulfonilalquilo(C1-C¢), alcoxi(Ci;—Cs), hidroxialcoxi (C;-
Ceé), ariloxi(Ce—Cip), halcocalquilo(C1-Cg), trifluorocalquilo
(C1-C¢), formilo, formilalquilo(C;-Cg¢), nitro, nitreso,
ciano, aril(Ce-Cip) alcoxi (C;-Cg¢}, haloalcoxi (C1-C¢),
trifluorcalcoxi (C1-Cg), amincalcoxi (C;-Cg) , cicloalquilo
{(C3—Ci10}, cicloalquil (C3-Cia)alquilo(Ci1~C¢),
hidroxicicloalquil (C3=Cyg) alquilo (C1=Cg) /cicloalquil (Ci-
Ci0) amino, cicloalguil (Ci-Cjp) aminoalquilo (C;-Cg),
ciancalquilo(C;-C¢), alquenilo(Cz-Cg), alquinilo(Cz-Cg),
arilo(Ce-Cio) , aril (Ce-Cip)alquilo (C3-Cg) ~ aril (Ce—-Cio}

aiquenilo (C;-Cg), hidroxialquilo{C;-C¢), (hidroxi)aril (Ce-
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Cig)alquilo(C1-Cg), (alquil (C;-Cg)amino)aril (Cg=Cip)
alquilo(C;-Cg), hidroxialquil (C;-Cg)tiocalquilo (C;-Cs),
hidroxialquenilo (Cz—-Cg), hidroxialquenilo{C;-Cg),
hidroxialquinilo(C;-C¢), alcoxi(C;-C¢)alquilo (C;-Cg)
ralcaxi{C;-Cg)aril (C¢-Cip)alquilo(C1~Cg), ariloxialquila(C;-
Cg¢), arll (Ce-Cip)alcoxi(Ci-Cg)alquilo(C;- Cg), amino,
alquil (C;~Cg¢)amino, {(alquil (C;-Cs))zamino, aril (Ce—Cio)
amino, aril (Ce-Cic) alguil {C;-C¢} amino, aminoalquil (C,;-
C¢) amino, heterocicloalquil (Cz2-Cs) amino, heterocaril
{C2~Cg}amino, cicloalquil (C3-Cjp) (alquil (Ci~Ce))amino,
alquil (C;-Cg¢) carbonilamino, alcoxi (C;~C¢) carbonilamino,
alquenil (C;-Cg)carbonilamino, cicloalquil {Ci-
Cig}carbonilamino, aril (Ceg=Cip) carbonilamino,
heterocicloalguil (C,-Cg)carbonilamino, halbalquil (C,—
Cs)carbonilamino, alcoxi(C;—-Cg)alquil (C;-Cg¢) carbonilamino,
alcoxi (C1-Cg¢) carbonilalquil (C;~C¢) carbonilamino, (alquil
(C1-C¢)carbonil) {alguil (C;-Cg))amino,

(alcoxi (C;-Cg¢) carbonil) (alquil (C;-C¢))amino, alquil (C;1—Cg)
sulfonilamino, aminoalquilo (C1-Cg) , alquil (C;-
Cs)aminocalquilo{C;-Cs), (algquil (Ci-Cg))2aminoalquilo (C;~Cs),
hidroxialquil (C;-Cg)aminoalquilo{Ci-C¢}, aril (Ce—Cio)
aminoalquilo (Ci1-Cg), aril (Ce<Cio) alquil (C;-Cg)
aminoalquilo (C;~C¢), alquil (C;-Cg)carbonhlaminoalquilo (C;-

C¢), aril (Ceg-Cjio)carbonilaminaalquilo{Ci—-Ce), (alquil (Cy-
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Cg¢)carbonil) (alquil {C;-Cg¢))aminoalquilo(Ci1-Ce¢) .,
ciclecalquil (C3—-Cjp) (alquil (C;=Cg) ) aminaalquile (C;=Cg),
alcoxi (C;-Cg) carbonilaminocalquilo (Ci1~Cg) , alcoxi (C1-Cg)
carbonilalquil (C;-C¢) carbonilaminoalquilo (C1—-Cg) ,

(alcoxi (C1-Cg¢)} carbonil) (alquil (C;~Cg¢)) aminocalguilo (C;-
Ce)}s alquil (Ci-C¢)sulfonilaminoalquile{Ci-Cg¢), (alquil(C;-
Cs)sulfonil) (alquil (C;-C¢) )aminoalquilo{(C;-C¢), aril(Ce-
Cio) sulfonilaminocalguilo (Ci—-Cg}, {aril (Ce—Cio)

sulfonil) (alquil (C1-Cg) ) aminoalquilo (C1~-Cg) »
heterocicloalquil {C;~Cy) aminoalquilo (C,~Cg), heteroaril (Caz—
Cs)aminoalquilo(C,-Cg), alcoxi (C,-Cg)carbonilo, aril (Ce-
Ciwo)alcaxi (C;-Cg¢)carbonila, alquil (C;-Cg¢)carbonilo,

aril (C¢-Cip) carbonilo, aril(Ce-Cjip)alquil (C1-Cg)carbonila,
hidroxialcoxi {C;1~Cg)carbonilo, alcoxi (C;-Cg)
carbonilalquilo{C;-C¢), aril (Ce—Cio)alcoxi (Ci-
Cs)carbonilalquilo(C;~Cg¢), alcoxi{C;~Cg) alquil (Ci-
Cs)carbonilaxialquilo (C1-Cg), (alquil (C;-Ce¢) }2
aminocarbonilaxialqUilo{Ci-Cg¢), alquil (C;—-Cg)
carbonilalquilo (C;-Cg), aril (Cg—Cig)carbonilalgquila (C;-
Cs), aril (Ceg—Cip)alquil {(C;-Cg}carbonilalquila (C1-Ce),
aminocarbonilo, alquil (C;~Cg¢)aminocarbonilo, {(alquil (C;-
C¢) )2aminocarbonilo, aril (C¢-Cio) aminocarbonilo, aril (Cg-
Cip)alquil (C;-C¢) aminocarbonilo, {aminocarbonilalquil (C;-

C¢) ) aminocarbonilo, alguil (C;-Cg)aminocarbonilalquil {(Ci—



Cs) aminocarbonilo, alcoxi (C;~Cg)carbonilalquil{C;-
C¢)aminoca.rbonila, (aminoalquil (C;-Cg))aminocarbonilo,
hidroxialquil (C;-Ce)aminocarbonilo,
aminocarbonilalquilo(C;-Cs), alquil (C;-Cg)
aminocarbonilalquile (C1-Cg), (alquil{C1-C¢))2
aminocarbonilalquilo(Ci—-Cg), aril (Ce—Cio)
aminocarbonilalquilo(Ci-Cg¢), aril (Cg-Cio)alquil (C1—Cs)
aminocarbonilalquilo (C1-C¢), amidino, hidroxiamidino,
guanidino, ureido, alquil (C;-C¢)ureido, aril (Cg-
Cyg)ureido, (aril (Ce-Cio))aureido, aril (CeCip)alquil (C;-
Cg¢)ureida, haloalquil (C1-Cg)ureido, (alquil({C;-C¢))

(aril (Cg-Cio) Jureido, {alquil (C;-Cg) )2 ureido, halocalquil (C,-
Cs) carbonilureido, ureidoalquilc(C;-C¢), alquil (Ci-
C¢)ureidoalquilo(C,-Cg), (algquil (C,-Cg))aureidoalquila (C,-
Cg¢), aril(Ce=Cig9) ureidoalquilo (C;-Cg¢), (aril(Ce¢-

Ci0) J2ureidoalquilo (C1-Cg), aril (Ce—-Cio)alquil (Cy-Cg)
ureidoalquila(C;~Cg), haloalquil (C;-C¢} ureidoalquilo(Ci-
C¢), (haloalquil (C1—Cg)) (2alquil(C;~Csg))ureidoalquilo(C;-
Cs) . (alcoxi (C;-Cg¢) carbonilalquil (C;-

Cs) Jureidoalquilo (C1-C¢), glicinamido,alquil (C;—Ceg)
glicinamido, aminocarbonilglicinamido, alcoxi (C,—Cg)
alquil (C;-Cg)carbonilglicinamida, {aminocarbon-il)
(alguil (Ci-5 Cg))glicinamido, {(alcoxi{Ci-

Cgs)carbonilalquil (C¢-Ciq) carbonil) {(alquil(C,-
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C¢) }glicinamido, (alcoxi{C;-C¢)carbonilaminoalquil {C;-
Cg)carbenhl)glicinamido, aril (Cg—-Cig)
carbonilglicinamido, (aril (Cs—Cio)}carbonil) (alquil (C;-
Cs)) glicinamido, (aril (Ce-Cio}alquil (Cyq~
C¢)aminocarbonil) -10 glicinamido, aril (C¢-Cjyp)alquil (C,-
Ce)aminocarbonil) ({alquil({C,-C¢))glicinamido, aril {C¢-Cio}
aminocarbonilglicinamido, (aril (Cg-Cjiq)

aminocarbonil) (alquil (C;-C¢} )glicinamido,
glicinamidoalquilo(C;-C¢), alaninamido, alguil (C;-Cg)
alaninamido, alaninamidoalquilo(C;-Cs), heteroarilo{Cz-
Co) s heterocicloalquilo (Cz-Cy), heterocaril (C2~Cs) alquilo
(C1-Cs) y heterocicloalquil (C;-Cs) alquilo (C;1-Cg);

R’ es de uno a tres grupos seleccionados
independientemente de hidrOgeno, hidroxi, halo,
alquilo(C;-C¢) , alquil (C;-Cg) sulfonilo, aril (Cg-Cjp)
sulfonilo, alcoxi (C;-Cg), hidroxialcoxi (C;—Cs).
haloalquilo(C;-C¢), formilo, nitro, ciano, halcalcoxi (Ci—
Cs):, alquenilo{C-C¢), alquinilo(Ci-Cg¢), arilo({Ce—Cia) /
aril (C¢-Cig) alquilo(C1-C¢), aminO, alquil (C;-Cg) amino,
(alquil (C1-Cg))2amino, aril (C¢—Cio)amino, aril (Cg~Cjo)
alquil (C;-Cg¢)amino, alquil ({Ci-C¢) carbonilamino, alcoxi
(C1-C¢) carbonilamino, alquenil (C2-Cg)carbonilamino,
cicloalquilcarbonilamino, aril(C¢-Cig)carbonilamino,

haloalquil (C1-C¢) carbonilamino, alcoxi {C1-Cg¢)alquil (C;-
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carbonilamino, (alquil (C;-Cs) carbonil) (alquil (C;-Cg) )

Ce¢)carbonilamino, alcoxi (Ci1-Cg¢)carbanilalquil (C;—Cg)

amino, (alcoxi{C;-Cg)carbonil) (alquil (C;-Cg))amino,
alquil (C;-Cg)sulfonilarnino, aminocalquilo(C;-Cg),

alquil (C;-Ce) aminocalquilo(Ci-C¢), (alquill{C;i-

Cg) )2aminoalquilo(C;-C¢), alquil (C;-Cg)
carbonilaminaalquilo (C;-Cg), aril {Cg—Cip)
carbonilaminoalquilo(C;-Cg¢), (alquil(C;-10 Cg) carbonil)
(alquil (C;-Cs) )aminoalquilo{C;-Cg¢), alcoxi (Cy-Cg)
carbonilaminoalquilo (C,-Cg), alcoi&i (C;-Cs) carbonilo,
aril (Cg—Cig) alcoxi (C;—Cg)carbonilo, alquil({C;-
Cg)carbonilo, aril (Cg-Cpp)carbonilo, aril (Cg—Cig)alquil (Cy-
Cs)carbonilo, aminocarbonilo, alquil (C,-C¢) aminocarbonilo,
(alquil (C;-Cg))z2.aminocarbonilo, aril (Ce-Cio)
aminocarbonilo, aminocarbonilalquilo(C;-Cg), alquil (C;—
Cs) aminocarbonil-alquilo(Ci-Cg¢), (alquil{C;—C¢))2
aminocarbonilalquilo(C1=C¢), aril {Cg—Cio)
aminocarbonilalquilo (C,-C¢), guanidino, ureido,

alquil (C;-Cg¢)ureido, ureidoalquilo(C;-Cg), alquil (C,-Cg)
ureidoalquilo(C;-Cs) y glicinamida; cada uno de Ry se
selecclona independientemente del grupo compuesto par
hidrégeno, alquilo(Ci-Cs), arilo(Ce-Cig), aril (Ce-
Ci0)alquilo{C:-Ce), alquil (Ci~C¢)carbanila, alquil(Cy-

C¢lcarbonilalquilo(C3;~Ce), aril (Ce—Cig)alquil (C;-
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Cs)carbonilo, aril (Cs-Cig)alguil (C1-Cg)carbonilalquilo{C;-
Cs), aminocarbonilo, alquil (Ci-Cg¢) aminocarbonilo,
(alquil (C1-C¢) )2 aminocarbonilo y. alcoxi {(C;-Cg)
carbonilo; y cada una de R y R se selecciona
independientemente del grupo compuesto par hidrégeno,
alquilo(C1-C¢}, arilo{Ce¢-Cig) aril {Ce¢-Ciotalquila{Ci-Cs},
hidroxi, alcoxi{C;~C¢), hidroxialquilo{C;-Cs), alcoxi (C;i-
Ce¢}alquilo(C;—-Cg), amino, alquil(C;-C¢)amino, (alquil {(C;-
Cs))2amino, . alquil(C;-Cg¢)carbonilamino, cicloalquil (C3-
Cs) carbonilamino, cicloalquil (C3-Cg)alquil (Cy-
Ce}carbonilamino, alcoxi(Ci-Cg)carbanilamino, alquil (C;-
C¢) sulfonilamino, aril (Ce-Cio)carbonilamino, alcoxi (C;-
Ces)carbonilalquil (C1-Cg¢) carbonilamina, aril (CgCjip)alquil
(C1-C¢) carbonilamino, (aril(Ce-Cio)alquil{C;-C¢)carbonil)
(alquil (C;-Cg¢) ) amino, alquil {C;-Cg)
carbonilaminocalquilo{C;-C¢}, cicleoalquil ({C3-Cj3)
carbonilaminoalquilo (C1~-Cg}, alcoxi (C;~Cs)
carbanilaminocalquila (C;-C¢), heteraciclaaquil (C-
Cs}carbonilaminaalquilo (C1-Cg¢), aril (Ce—Cig)alquil (Cy-

Cs) carbonilaminoalquila (C;—Cg¢), heteroaril (C2-Cs)
carbanilaminoalquilo (C;-Cg), aril ({Ce-Cjip)sulfonilamino, 20
alquil (C;-Cg) sulfonilamincalguila (C;-Cg),
aminocarbanilamino,

alquil (C1-C¢) aminocarbonilamina, haloalquil (C1-Ce)
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aminocarbonilamino, (algquil (Ci1-Cg) )2aminocarbonilamino,
aminocarbonilaminoalquilo(C;—-Cg) ., alquil (C1-Ce)
aminocarbanilaminoalquila (Ci—-Cg), (alquil (C;-Cg))2
aminacarbonhlaminoalquilo {C;-C¢) , haloalquil (C,- Ce)
aminocarbonilaminoalquilo{C;-C¢) /aminoalquilo (C;—Cg),
alquil (C;-Cg)aminoalquilo(C;-Cg), (alquil (C1-Cg) )2
aminoalquila(C;-Cs), carbaxialquilo (C;-Cg),alcoxi (C;—Cs)
carbanilalquila(Ci-Cg¢), aminocarbonilalquilo (C;-Cg) ¥y

alquil (C;-Cg¢) aminocarbonilalquila (C31—Cs) .

2. Un compuesto segin la reivindicacién 1, en
donde R! es hidrogeno, halo, ciano, nitro,
trifluorometilo, trifluorometoxi, alquilo C1-Ce:

hidraxi o alquilcarboniloxi(C;-Cg}. .

3. Un compuesto seglin la reivindicacién 1, en
donde cada uno de R?y R? estdn seleccionados cada uno
independientemente de. alquilo(C;-C¢), ciclaalquilo(C3-Cg),
aminoalquilo(C;~Cg), aminocicloalquilo(C3—Cg), alquil {C;-
Cs)aminaalquil (C1-Cg), alquil {C;-Ce¢)aminocicloalquilo (Ci-
Cs), hidroxialquilo(C1-Cg), alcoxi (C1-Cg)
carbonilaminoalquil (C1-C¢), ureidoalquilo (Ci-Cs).,
alquil {C;-Cg¢)ureidoalquilo{C,-Cg), heteroaril (Ca-

Ce)alquilo{Ci-Cg¢) © heterocicloalquil {Cz;-Cg)alquilo(C;~Ce}.
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4. Un compuesto segin la reivindicacién 1, en
donde c es 1; X es C(O) 6 CHy; d es 2; ¥ es etileno y e

es (0.

5. Un compuesto seqin la reivindicacién 1, en
donde ¢ es 1; X es C(O) 6 CHz; des 1l ¢ 2; Y es CHy 6
etileno; e es 1; y Z es oxigeno o NR?, en donde R® es

hidrégeno 6 alquilo C;-Cg.

6. Un compuesto segin la reivindicacié4n 1, en donde
ces 1; X es C{O) 6 CHz; d es 1; Y es CHR® en donde R? es
NR°R!; R® y R!® es cada uno independientemente hidrogeno,
alguilo(C;~Cg¢) 6 alquilcarbonilo(C;~C¢); € es 1; y Z se
selecciona del grupo formado por oxigeno: CR!R'? en donde
RY y R' son hidrégeno, y NR? en donde R® es hidrégeno &

alquilo (C1—Cg) .

7. Un compuesto segin la reivindicacién 1, en
donde R* es (R®)¢(R®)y arilo(Ce-Cio) & (R¥) ¢(R")n
heterocarilo(C,-Cs), en donde £, g y h son

independientemente 1 6 2.

8. Un compuesto segin la reivindicacién 1, en
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donde R’ se selecciona del grupo formado por heterocicloal
quilcarbonilo(C,-Cs), heteroarilcarbonilo (Cz-Cs),
heteroaril (C,-Cs) alquil (Ci-Cg¢) aminocarbanilo,
heteracicloalquilo (C>-Cs} alquilaminocarbanilo (C;-Cs),
alquil (C;-C¢) sulfonilamino alquil (C;-Cs) aminocarbonilo,
ureidoalquil (C;,.C¢) aminocarbo nilo, alquil (C;-Cg)
ureidoalquil {C;—Cg) aminocarbonilo, {alquil (C;-Cg)2
uridoalquil (C1-C¢)aminocarbonilo, aminosulfonilalquil
(C1-C¢) aminocarbonilo, alquil (C;-C¢)aminasulfonilalquil {C;~
Cs) aminocarbonilo, alquil (C;-Cg)sulfonilaminoalquil (C1-C¢)
carbonilamino, cianoguanidinoalquil (C;-C¢) carbonilamino,
alquil (C1-Cg) cianoguanidinoalquil (Cy-C¢) carbonilamino,
(alquil (C,-Cg) ) 2cianoguanidinoalquil {C;-C¢) carbonilamino,
aminocarbonilalquil (C;-Cg)carbonilamino, hetercaril (Ci-
Cy)alquil (C1-Cg) carbonilamino, heterccicloalquil (Cp-
Cy)alquil (C;-C¢) carbonilamino, aminosulfonilalquil (C;-
Cg¢)carbonilamino, aminoalquil (C;-Cg¢)ureido, alquil (Ci-
C¢)aminoalquil (Ci-Cg)ureido, (alquil (C;-Cg))z2aminoalquil
{C1-C¢)ureido, heterocicloalquil (C2-Cg)alquil (C;-Cg)ureido,
hetercaril (Cz-Cs)alquil (C;-Cg)ureido,
aminosulfonilalquil (C;-Cg¢)ureido, aminocarbonilalquil
{(C1—-Cg¢)ureido, alquil (C,-C¢) aminocarbonilalquil (C,—
Ce¢)ureido, (alquil (C;-Cg))2 aminocarbonilalquil (Ci-

Cs)ureido, acetilaminoalquil (C;-Ce¢)ureido, (acetil)
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{(alquil (C;—-C¢) )aminoalquil (C;-Cg)ureido, aminocalquil (C;-
Cs)sulfonilamino, alquil (C;~C¢)aminoalquil (C;-
Cg¢)sulfonilamino, (alquil(C;~Cg¢))2 aminoalquil (C1-Cg)
sulfonilamino, acetilaminoalquil (C;-Cg)sulfonilamino,
(acetil) (alquil (C1-Cg) ) aminoalquil (C1-C¢) sulfonilamino,
ureldoalquil (C;-Ce) sulfonilamino, alquil (C;-Cg)
ureidoalquil (C;-Cg)sulfonilamineo, (alquil(C;-Ce))2
ureidoalquil {(C1-Cg¢)sulfonilamino, alquil {Ci-cCg)
sulfonilaminoalquil (C;-Cg) sulfonilamino,
cianoguanidinoalquil (C;-Cs) sulfonilamino, alquil (C;-
Cs) cianoguanidinoalquil (C;-C¢)sulfonilamino, (alquil({C;-
Ce) )2 cianoguanidinoalquil (C;-Cg) sulfonilamino,
aminocarbonilalquil (C;-Cg¢}) sulfonilamino, alcoxi (Ci-
Cg¢)carbonilaminoalquill (C;-Cg} sulfonilamineo,
aminosulfonilamino, alquil (C;-Cg)aminosulfonilamino,
(alquil (C3-Cg))aaminosulfonilamino, aminocarbonilalquil
(C1-Cg¢)aminoalquil {C;-Cg)}sulfonilamino,
heterocicloalquiloxi (Ca-Cg) carbonilaminoalquil (C;-Cg)
sulfonilamino, heterocariloxi (C;-Cy) carbonilominocalquil
{C1-Cg) sulfonilamino, aminocalquil (C;—Cg)
aminocarbonilaminoalquil (C,~Cg) , alquil (C1-Cg)
aminoalquil (C1—Cg) aminocarbonilaminocalquil (C1-Cg), (alquil
(C1-Cs) ) zaminoalquil (C;-Cg¢) aminocarbonilamincalquil ({(C;-

Ce¢): aminocarbonilalquil (C;~Cg)}) aminocarbanilaminoalquil
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sulfonilaminoalquil (C1-C¢) aminocarbonilaminoalquil {Ci-

(C1-C¢), alquil (C3-C¢) carbonilaminoalquil (Cy1-Cg)

aminocarbonilaminoalquil (C1-Cg), alquil (C1-Cg)

Ce) alcoxi (C,-Cs) carbonilaminoalquil (C;—Cg)
aminocarbonilaminoalquil (C;-C¢), heterocicleoalquiloxi
(C2—Cs)} carbonilaminocalquil (C;-Cg)
aminocarbonilaminoalquil (C,~Cg), heterocariloxi ({Ca-Cs)
carbonilaminoalquil (C;-C¢) aminocarbonilaminoalquil (Ci-
Ce¢), heterocicloalquil (C2-Cs)alquil {C;—-Cg)
aminocarbonilaminoalquil (C;~Cs),heteroaril (Cz—Cs)

alquil (C;-Cg¢)aminocarbonilaminoalquil (C;1-Cg),
ureidoalquil (C;-C¢)ureidoalquil {C;-Cg), alquil (C;-
Cs)ureidoalquil {(C;-Cg)ureldoalquil (C;-C¢), (alquil (C,-

Cs) Yzureidoalquil (C;-Cg)ureidoalquil (C1-Cg),
cianoguanidinoal quil (Cy-Cg)ureidoalquil {C;~C¢),
aminoalquil (C;-Cg) sulfonilaminoalquil (C1-C¢) ,alquil (C1-Cg)
aminoalquil (C;-Cg) sulfonilaminoalquil (C1~-Cg) (alquil {C;-

C¢) )2 aminoalquill (C1-Cg) sulfonilaminoalquil (C1—-Cg)} .
acetilaminoalquil (C1-Cg¢) sulfonilaminoalquil (C1—Cg),
(acetil) (alquil {C;~C¢) } aminoalquil (C;—Cs)
sulfonilaminoalquil (C;-C¢), ureidoalquil (C;1~Cg)
sulfonilaminoalquil (C1-Cg¢), alquil (Ci-Cg)ureidoalquil (C;-
Cs)sulfonilaminoalquil (C3-C¢), (alquil {C;-Cs))2

ureidoalquil (Ci-Cg)sulfonilaminoalquil {(C1-Cg), alquil (Ci-
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Cg¢)sulfonilaminoalquil (C;—¢) sulfonilaminoalquil (C1-

C¢) clanoguanidinoalquil (C;-Cg) sulfonilaminoalquil (C;-
Ce¢)alquil (C;—-C¢) (cianoguanidino)alquil (C1—Ce)
sulfonilaminoalquil {(C;-Cg), (alquil (C3-C¢) )2
(cianoguanidino) alquil {C,-Cg) sulfonilaminoalquil (C,-Cé),
aminocarbonilalquil {C;-Cg)sulfonilaminocalquil (C1-Cg),
alcoxi (C1~-Cg) carbonilaminoalquil {C1-Cg)
sulfonilaminoalquil (C;-Cg¢), heterocicloalquiloxi {C2-Cy)
carbonilaminoalquil (C;-Cg) sulfonilaminoalquil (C;~Cg) ,
heteroariloxi (C,-Cy) carbonilaminoalquil (C;-Cg)
sulfanilaminoalquil (C;~C¢) ,aminosulfonilaminoalquil (C;~
Cs) ;alquil {C;~Cg) aminosulfonilaminoalquil {(C,-Cg) ,

(alquil (C;-C¢) ) zaminosulfonilaminoalquil (Cy1-Cs),
heterocicloalquil (C;-Cq) sulfonilo, aminoalquil (C;-
C¢)aminosulfonil, alquil (C;~-Ce)aminocalquil (Ci—
Ce¢)aminosulfonil, (alquil (C;-Cg) )zaminocalquil (C;-

Cs) aminosulfonil, heteroaril (C3—Csg) amiﬁosulfonil,
ureidoalquil (C;-C¢) aminosulfonil,alquil (C;—-C¢) ureidoalquil
(C1~Cg) aminosulfonil, (alquil {C,-C¢) ) z2ureidoalquil (C,-

Cg) aminosulfonil, alquil(C;-Cs) sulfonilaminocalquil (C;-
Cs)aminosulfonil, alcoxi (C;-Cg)carbonilaminocalquil (Ci-
C¢)aminosulfonil, heterocicloalquiloxi {(C2—Cs)
carboni_laminoalquil (C1~Cg) aminosulfonil,heterocariloxi

(C2-Cy) carbonilaminoalquil (C;-Cg¢) aminosulfonil,
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cianoguanidinoalquil (C;-Ce¢)} aminasulfonil, heteroaril

aminocarbonilalquil (C;-C¢)aminosulfonil,

(C2-Cg)alquil (C1~-Cg¢) aminosulfonil, heterocicloalquil (Cz-
Cg)aminosulfonil,haloalquil {C,—-C¢) aminocarbonil,
hidroxialquil (C;-Cg)ureido,haloalquil (C;-C¢) sulfonilamino,
alcoxi (C;-Cg)carbonilalquil (C1-Cg)aminocalquil (C;1-Cg)
hidroxialquil (C;-Cg¢) aminocarbonilaminoalquil (Cy-Cg),
haloalquil (C;~-Cg) sulfonilaminoalquil (C;~Cg),
aminosulfonil, alquil (C;-Cg)aminosulfonil, (alquil (C;-
Cs) )zaminosulfonil, hidroxialquil (C,-C¢)aminosulfonil y

alcoxi (C;-Cg¢)alquil (C;-C¢) aminosulfonil.

9. Un compuesto segin la reivindicacién 1, en
donde R® y R’ son cada uno independientemente halo,
halo(alquil C;-Cg), alquil (C;-Cg¢), alcoxi (C;-Cg),
trifluorometil, trifluorometoxi, hidroxi, aminocarbonil,
ciano, ureido, alquil(C;-C¢)sulfonilamino, alcoxi (C;—Cs)

carbonilamino o glicinamino.

10. Una composicién farmacéutica para tratar o
prevenir un trastorno o afeccién seleccionado de
enfermedades auto inmunes, artritis reumatoide, diabetes
de tipo I (de comienzo reciente), lupus, enfermedad

inflamatoria del intestino, neuritis 6ptica, soriasis,



esclerosis miltiple, polimialgia reumdtica, uveitis y
vasculitis, afecciones inflamatorias agudas y crénicas,
osteocartritis, sindrome del distrés respiratorio en
adultos, sindrome del distrés respiratorio en la
infancia, lesién. por reperfusién isquémica,
glomerulonefritis y enfermedad pulmonar obstructiva
crénica (EPOC), afecciones alérgicas, asma y dermatitis
dtopica, inflamacidén asociada con infeccidn, inflamacidn
viral, gripe, hepatitis y Guillian-Barre, bronquitis
crénica, rechazo crdénico o agudo del trasplante de
tejidos, células u érganos sdlidos, xeno-trasplantes,
aterosclerosis, reestenosis, infectividad por VIH (uso de
un receptor comin), y enfermedades granulomatosas,
sarcoldosis, lepra y tuberculosis, y secuelas asociadas
con cénceres, meloma miltiple; limitar la produccién de
citacinas y/o TNF en sitios inflamatorios como
consecyencia de la reduccién de la infiltracién celular;
tratar enfermedades y/o insuficiencia cardiaca
congestiva, asociadas a TNF e IL-1, y tratar efisema
pulmonar o disnea asociada con enfisema; VIH-1, VIH-2,
VIH-3; citomegalovirus (CMV), adenovirus y virus del
Herpes (Herpes zoster y Herpes simplex), para tratar las
secuelas asociadas con una infeccibén, cuando dicha

infeccidédn induce la produccién de citacinas inflamatorias
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perjudiciales y/o TNF, meningitils fungica, lesidén tisular
de las articulaciones, hiperplasia, formacién de pannus y
resorcién ésea, artritis psoriatica, insuficlencia
hepatica, meningitis bacteriana, sindrome de Kawasaki,
infarto de miocardio, insuficiencia hepética aguda,
enfermedad de Lyme, choque séptico, cdncer, traumatismos
y malaria en un mamifero, que comprende una cantidad de
un compuesto segin la reivindicacidn 1, o una de sus
sales o profarmacos farmacéuticamente aceptables, que es
eficaz en el tratamiento o prevencién de dicho trastorno

o afeccidédn, y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

11. Una composicién farmacéutica para el
tratamiento o prevencién de un trastorno 6 afeccién que
puede tratarse o prevenirse mediante la inhibicién de la
unién de quimiacinas al receptor CCRl en un mamifero, que
comprende una cantidad de un compuesto segin la
reivindicacién 1, o una de sus sales farmacéuticamente
aceptables, eficaz en el tratamiento o prevencién de
dicho trastorno o afeccidén, y un vehiculo

farmacéuticamente aceptable.

12. Un procedimiento para tratar o prevenir un

trastorno o afecciédn seleccionado de enfermedades
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autolnmunes, artritis reumatolde, diabetes de tipo I (de
comienzo reciente), lupus, enfermedad inflamatoria del
intestino, neuritis éptica, soriasis, esclerosis
miltiple, polimialgia reumdtica, uveitis y vasculitis,
afecciones inflamatorias agudas y crénicas,
osteoartritis, sindrome del distrés respiratorio en
adultos, sindrome del distrés respiratorio en la
infancia, lesién. por reperfusidn isquémica,
glomerulonefritis y enfermedad pulmonar obstructiva
crénica (EPOC), afecciones alérgicas, asma y dermatitis
dtopica, inflamacibén asociada con infeccién, inflamacién
viral, gripe, hepatitis y Guillian-Barre, bronquitis
crénica, rechazo crbénico o agudo del trasplante de
tejidos, células u 6rganos sélidos, xeno-trasplantes,
aterosclerosis, reestenosis, infectividad por VIH (uso de
un receptor comin), y enfermedades granulomatosas,
sarcoidosis, lepra y tuberculosis, y secuelas asociadas
con cadnceres, meloma miltiple; limitar la produccién de
citacinas y/o TNF en sitios inflamatorios como
consecuencia de la reduccién de la infiltraciém celular;
tratar enfermedades y/o insuficiencia cardiaca
congestiva, asociadas a TNF e IL-1, y tratar efisema
pulmonar o disnea asoclada con enfisema; VIH-1, VIH-2,

VIH-3; citomegalovirus (CMV), adenovirus y virus del
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Herpes (Herpes zoster y Herpes simplex), para tratar las
secuelas asocliadas con una infeccidn, cuando dicha
infecciédn induce la produccidén de citacinas inflamatorias
perjudiciales y/o TNF, meningitis fungica, lesién tisular
de las articulaciones, hiperplasia, formacién de pannus y
resorcién dsea, artritis psoridtica, insuficiencia
hepdtica, meningitis bacteriana, sindrome de Kawasaki,
infarto de miocardio, insuficiencia hepatica aguda,
enfermedad de Lyme, choque séptico, cancer, traumatismos
y malaria en un mamifero, que'comprende administrar a un
mamifero que necesite dicho tratamiento o prevencién una
cantidad de un compuesto segin la reivindicacién 1, o una
de sus sales o profdrmacos farmacéuticamente aceptables,
que es eficaz en el tratamiento o prevencién de dicho

trastornc o afeccién.

13. Un procedimiento para tratar o prevenir un
trastorno o afeccién que se puede tratar o prevenir
antagonizando el receptor CCR1l en un mamifero, que
comprende administrar a un mamifero que necesite dicho
tratamiento o prevencién una cantidad de un compuesto
segin la reivindicacién 1, o una de sus sales
farmacéuticamente aceptables, eficaz en el tratamiento o

prevencién de dicho trastorno o afeccidn.
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REPORTE DE EXAMEN PRELIMINAR INTERNACIONAL

I. Base del reporte

1. Con respecto a 1os elementos de la solicitud internacional (Hojas de reemplazo,
entregadas a la Oficina receptora en respuesta & un requerimiento segan el Artfculo 14, son
referidas en este reporte como “presentadas originaimente™ y no estdn anexadas al presente
puesto que no contienen enmiendas (Reglas 70.16 y 70.17)):

Descripcion, pdginas:
1-64 tal como se presenté originalmente

Rejvindicaciones, Nos.:
1-13 tal como se recibié el 27/05/2002 con memorando de 23/05/2002

2. Con respecto al idioma, todos los elementos marcados anteriormente estuvieron
disponibles o fueron suministrados a esta Autoridad en el idioma en el cual fue presentada
la solicitud internacional, a menos que se indique de otra manera bajo este punto.

Estos elementos estuvieron disponibles o fueron suministrados a esta Autoridad en el
siguiente idioma: ,el cual es: '

(] el idioma de una traduccién suministrada con fines de la biisqueda internacional
(bajo Regla 23.1(b)).

0 el idioma de la publicacién de la solicitud internacional (bajo Regla 48.3 (b)).
a el idioma de una traduccién suministrada con fines del examen preliminar
internacional (bajo Regla 55.2 y/o 55.3).

3. Con respecto a cualquier secuencia nucledtida y/o de amino dicidos divulgada en la
solicitud internacional, el éxamen preliminar internacional fue realizado con base ¢n el
listado de secuencias:

0 contenido en la solicitud intemacional por escrito.

a presentado junto con la solicitud internacional en forma electrénica

() suministrado subsecuentemente a esta Autoridad por escrito

O suministrado subsecuentemente a esta Autoridad en forma electronica

0 Ha sido suministrada la declaracién donde indica que el listado suministrado de

secuencias escrito no va més allé de la divulgacién encontrada en la solicitud internacional
tal como se presento

D Ha sido suministrada la declaracién que indica que la informacién registrade en
forma electrénica es idéntica al listado de secuencias escrito.
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4, Las enmiendas han resuitado en la cancelacién de:
O la descripcidn, péginas:

a las reivindicaciones, Nos.:

o los dibujos, hojas:

5. Este reporte ha sido establecido como si no estuvieran hechas las enmiendas, puesto
que se considerd que iban més allé de la divulgacién tal como se presenté (Regla 70.2¢):
(Cualquier hoja de reemplazo que contenga tales enmiendas debe referirse al ftem 1 y estar
adjunta a este reporte.)

6. Observaciones adicionales, si es necesario:
IIl. Ninguna formulacién de opinién con respecto a la novedad, nivel inventivo, y
aplicacién industrial

L. Las preguntas con respecto a si el invento reivindicado parece ser novedoso, tener
nivel inventivo (no ser obvio), o ser industrialmente aplicable no han sido examinadas con

respecto a:.

a toda la solicitud internacional,
X reivindicaciones No. 1-13
Puesto que:

_ dicha solicitud internacional, o dichas reivindicaciones se relaciona con el siguiente
tema el cual no requiere examen preliminar intemacional (especifique):

0. ladescripcidn, reivindicaciones, o dibujos (indique elementos en particular a
continuacidn) o tales reivindicaciones Nos., estén tan ambiguas que ninguna opinién
significativa pudo formularse (especifique):

a las reivindicaciones, o dichas reivindicaciones Nos., estdn tan inadecuadamente
soportadas por la descripcidn que ninguna opinién significativa pudo formularse

X no se ha establecido ninguna biisqueda intemaciona! para dichas reivindicaciones
Nos. 1-13. '

2. Un examen preliminar internacional significativo no puede efectuarse debido a que
el listado de secuencias nucledtidas y/o aminodcidas no cumple con el estindar
suministrado en el Anexo C de las Instrucciones Administrativas:

O la forma escrita no ha sido suministrada o no cumple con el esténdar
O la forma electrdnica no ha sido suministrada o no cumple con el estandar



REPORTE DE EXAMEN PRELIMINAR INTERNACIONAL — HOJA ANEXA

Re: Item V

Segiin lo establecido en la entrada del reporte de bisqueda internacional, una bisqueda
internacional se llevé a cabo de las reivindicaciones de método 1-7 tal como se presentaron
originalmente, las cuales se relacionan con un método para preparar derivados de

piperazina de solamente la férmula [. Pero las presentes reivindicaciones 1-13, presentadas
después de del Reporte de Blisqueda Internacional bajo el Articulo 34 del PCT, se
relacionan con un tema totalmente diferente, es decir, aquellos derivados de piperazina de
formula | per se; no han sido buscados. Por lo tanto, un examen preliminar intemacional
no serd realizado con respecto a las reivindicaciones 1-13. Puesto que no hay .
reivindicaciones restantes que hayan sido buscadas, no se puede efectuar ninguna opinién -
con respeto a si la presente solicitud cumple con los requisitos establecidos en el Articulo

33 (2) y (3) del PCT.
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REIVINDICACIONMES

1. Un compuesto de formula
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una sal farmacéuticamente aceptable del mismo:; en la que
aesl, 2, 3, 4605;
bes0, 1, 2, 3 6 4;
ces 061;
des 1, 2, 3, 4 65;
e es 06 1;
jesl, 2, 3¢64;
-. X es C(0), C{S) o CH;
Y es CHz, o 3i e es 0, Y es CHR® siendo R® hidrogeno, arilo
{Ce~C10) o NR°RY;
Z es oxigeno, NR? o CRYR!?%;
cada R’ esta seleccionado independientemente de
hidrégeno, hidroxi, hidroxisulfonilo, halo, alquilo(C;-
Cs) , mercapto, mercaptoalquilo(C;-Cg¢) , alquiltio(C;-Cg),

alquilsulfinilo (Cy-Cg¢), alquilsulfonilo (C;-Cs),
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alquiltio (C;-Cg¢) algquilo(Ci-Cg); alquilsulfinil (C;-Cg)
alquilo(C;—-C¢), algquilsulfonil (C3-C¢) alquilo(C;-Cg),
alcoxi (C1~Cg¢), ariloxi{Ce-Cip), haloalquilo(C1~Cs),
trifluorometilo, formilo, formilalquilo{(C,-C¢), nitro,
nitroso, ciano, aril{C¢Cip) alcoxl (Cy-Cg), haloalcoxi (Ci-
C¢), trifluorometoxi, cicloalquilo (Ci-C;),
cicloalquilo(C3-Cs}alquilo(C;—-C¢) , hidroxicicloalquil (Cy—
Cq} alquilo (C;-Cs), cicloalgquilamino (C3-C,),
cicloalquilamino (Ciy-C;) alquilo({Cy-C¢),

({cicloalquil (C3-C;}) (algquil({C;-Cg))amino,

(cicloalquil (C3-Cy) (alquil(C;-Cg¢))} aminoalquilo {C1-Ce),
ciancalquilo (Ci-Cg), alquenilo(Cz-Cs), alquinilo{Cz-C,q),
arilo(Cg-Cio), arilo {Cg-Cig) alquilo(C1-Cg), aril (Ce—Cio)
alquenilo{C;~Cg), hidroxi alquilo{Ci-Cg¢), hidroxiaril Ce¢-
Cio}alquilo(C;-C¢), hidroxialquiltio(Cy-Cg) alquilo(C;-
Ce¢), hidroxialquenilo(Cz~Cg¢), hidroxialquinilo (Cz-Cg)
;alcoxi (C;~Cg) alquilo(C;-Cg), alcoxi (C;~Cg¢) arilo (Ce—
Cie) alquilo (C;-Cg), ariloxi (Cg~Cip) alquilo (C;i-Cg),
arilo(Ce-Cio)alcoxi (C3;~Cg)alquilo(C1-Cg), amino,
alquilamino (C1-Cg), {alquil(C;-Cg})zamino, arilamino(Ce¢~
Ci0), aril (Ce-Cio) alquilamino (Ci-Cg), aminoalquilo{C;-Cg),
alquilamino (C;-Cg)alquilo (C1-C¢), (alquilo(Ci-Cg))2
aminoalquilo(C;-C¢) ,hidroxialquilamino(C;~Cg)alquilo{Ci—

Cs), arilamino{Cg-Cip)alquilo(C;-Cs), arilo{Ce—Cig),
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alquilamino{Ci- Cg)algquilo(C;-C¢), alquilcarbonilamino %
(C1-Cg¢), (alquilcarbonil (C;-Cs)) {alquil (C1-Cg) )amino,
alquilcarbonilamino (C;-Cg¢) alquilo(C:-Cg¢).,
(alquilcarbonil (C,-Cg)) (alquil {C;-Cg))aminoalquilo (Cy-
Ce¢), alcoxicarbonilamino (C;~Ce¢)}, (alcoxicarbonil (C;-Cg))
alquilamino (C;-C¢), alcoxi(Ci-Cg¢) carbonilaminoalquilo(C,-
C¢), (alcoxi(C,-Cg¢) carbonil) (alquil (C;-Cg))}
amincalquilo(C;-C¢), carboxi, alcoxi(C;-Cg¢) carbonilo,
aril (Cg-Cig)alcoxl (C;-Cg) carbonila, alquil (C;-
Cs)carbonilo, alquil {C;-C¢)carbonilalquilo{C;-Cs),

arll (Cg—Cio) carbonilo, aril (Cg—Cig) carbonilalquilo (Cy-Cg),
aril (C;—Czo)a.lquil(C1-C5)carbonilo, aril (Ce-Cip)alquil
(C1-Cg) carbonilalquilo{C;-Cg¢), carboxialquilo{C;-Cg),
alcoxi (C1-Cg) carbonilalquilo({C;~Cs}, aril (Ce-Cip)alcoxi (Ci-
¢)carbonilalquilo(C;-Cg), alcoxi(C;-Cg)alquil (C,-10
C¢)carboniloxlalquilo (C;-Cg), aminocarbonilo, alquil(C;-
C¢) aminocarb.onhlo, (alquil (Ci-Cg))zaminocarbonilo, aril
(Ce~C10) aminocarbonilo, aril (Cs-Cie) alquil (C;1-Cg)
aminocarbonilo, aminocarbonilalquilo{C;~-Cg¢), alquil (C;-
C¢) aminocarbonilalquilo(Ci-Cg¢), (alquil (Ci-Cg))2
aminocarbonilalquilo (C;~Cs) , aril (Cg=Cio)
arninocarbonilalquilo(C;-Cg), alquil (C;-Cg)
aminocarbonilalquilo(C;=Cg¢), amidino, guanidino, ureido,

alquil (C;-Cg)ureido, ({(alquil (C;~Cg))z ureido,
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ureidoalquilo{C;-Cs), algquil (Ci-Cg)ureildoalquilo (C;-Cs),
{(alquil (C1-Cg) ) 2ureidoalquilo (C1-Cg),
heterocicloalquilo(C;-Cg) heteroarilo(C2-Cy),
heterocicloalquil (Ca-Cg)alquilo(C;-Cg) y heteroaril (Cz-
Cs) alquilo (C1—Cg):
cada R® y R® se selecciona independientemente de oxo,
halo, alquilo(C,-Cg¢), clcloalquilo(C3-Cs), cicloalquil (Csy-
O Celalquilo(C,-Cg), cicloalecjuil (C3-Cq) aminoalquilo {Cy-Cg)
' cicloalquil (C3-Ce)alquil (C;-Ce) aminoalquilo (C;1-Cg) ,
haloalquilo(C;-C¢), alquenilo(C2-C¢),. alquinilo (Cz~Cg),
arilo (Ce¢-Cip) , arll (Cg-Cip) alquilo{C;~Cg) , arill (Ce—Cip)
alquenilo (C:-Cg¢) , H-C (0) -, H-C {0) -~alquilo (C;-Cq),
hidroxialquilo{C;~Cg), hidroxialquenilo(C;-Cg¢),
hidroxialquinilo{C,-C¢),hidroxiaril (Cg-Cig)alquilo(C;~-Cs),
hidro:':icicloalquil (C3—-C¢)alquilo(C;~Cq), ti_oalquilo (C1—Cg)
cianoalquilo{C;—-Cg¢), haloalguil (C;-Cg)
‘ carbonilaminocalquilo(C,~Cg), alcoxi{Cy;-Cg)aril (Ce—
Cip)alquilo (C;-C¢) , alcoxi({C;~Cg) alquilo (Ci;-Cg¢) , ariloxi
(Ce—Ci0) algquilo (C3~Cg) , aril {CsCio)alcoxi{C;-C¢)
alquilo (C1~Cs), alquil({Ci~C¢)ticalquilo(Ci—Cg), alqui.l (C1-
Cs)sulfinilalquilo(Ci-Cs), . alquil (C1-C¢) sulfonilalquilo
(C1—Cs), hidroxialquill (C;-Cgq) tiocalquilo(C;-Cg),
aminoalquilo (C1-Cg), alquil{C;-C¢)aminoalquilo(C,~-

Cs), (alquil (C1-Cg) )2 aminoalquilo (Cy-Cg), aril (Cg-Cip)
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amincalquilo{C1—-Cg), aril {Ce-Cip)alquil {Cy1-Cg¢)
aminoalquilo{C;-Cs), alquil(C,-Cs) carbonilamincalquilo(C;-
Ce¢), azidoalquilo(C;-Cg), aminocarbonilaminocalquilo (Ci~Cg),
alquil {C;-C¢) aminocarbonlilaminoalquilo(Ci;~Cg), (alquil (C;—
Cs) )2 aminocarbonilaminoalquilo (Ci-C¢) , alcoxi {C;-Cg)
carbonilalquil {C;-C¢) aminocarbonllaminocalquilo (C;-C¢),
alcoxi (C1-Cg) carbonlilaminoalquilo (C;~C¢), hidroxialquil
(C1-Cg) aminoalqg.uilo(C;-C¢), ariloxi{Cg-Cig)alquil (C1-Cg)
carboniloxialquilo(C;~Cs), alcoxl (C;-Cg)alquil (C;—-Cg)
carboniloxialquilo{C;-C¢), aril (C¢—Cig)alcoxi {Cy1-Cg¢)alquil
(C1-C¢) carbonlloxlalquilo(C;—Cg¢), alquill (C,-C¢)carbonilo,
alqull (C1-C¢) carbonilalquilo (C1-Cg), carboxi, alcoxi (Ci—
Cs)carbonilo, aril (Ce-Cio)alcoxi(Ci--C¢)carbonilo, aril (Ce
Ci10)alquil (C,-Cg¢) carbonilo, aminocérbonilo, alquil (C,—Csg)
aminocarbonilo, (alquil {C;-C¢) )zaqlinocarbonilo, aril
(Ce—C1p) aminocarbonilo, aril {C¢—Cio)alquil {C1-Cg)
aminocarbonilo, carboxialquilo (C,~Cg), aléxl (Ci-Ce)
carbonilalquilo(C;-C¢), aril (Ce—Cio)alcoxi (C1-Cg)
carbonilalquilo(C1-Cg), aminocarbonilalquilo{C;-Cé),
alquil (C;-C¢)aminocarbonilalquilo(C1—Cg), (alquil{Ci-C¢) )2
aminocarbonilalquilo (Ci-Cg), aril (Ce—Cip) .
aminocarbonilalquilo (Ci-Cg), aril {Ce—Cie)alquil (C3;-Cs)
aminocarbonilalquilo(C;-C¢), aril {C¢—Ci¢)sulfonilo,

heterocicloalquilo (Cz~Csy), heterocarilo(C2-Cs),
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heterocicloalquil (C;-Cs)alquilo(C1~-Cs), heteroaril {Cz-Cs)
algquilo (Ci~Cg) a R’*R'®N-alquilo (C1-C¢), siendo cada uno
de RY y R!®, independientemente, alquilo{C,-Cs) a

alquil (C,~C¢) carbonilo;

es (R%) f(R®)gariio(Ce-Cia) ., (R%)1(R®)gcicloalquilo(Cy-Cig)
(R*) £ (R’) heteroarilo(C,-Cs) a (R®)£(R’)
heterocicloalquilo{C2-Cs), 20 siendo £ 1, 2, 3 0 4; y
slendo g y h independientemente 0, 1, 2 0 3;

R% es de uno a tres grupos seleccionados
independientemente de heterocicloalquil (C;-Csy) carbonilo,
heteroaril (C2-Cs) carbonilo, heterocaril (C,-Cg)alquil (C;-Cg)
aminocarbonilo, heterocicloalquil {(C3-Cs) alquil (C;-Cs)
aminocarbonilo, alquil(C;-Cg¢)sulfonilaminoalquil (C1—Cs)
aminocarbonilo, ureidoalquil (C;-C¢)aminocarbonilo,

alquil (C;-Cg)ureidoalquil (C;~-Cg) aminocarbonila, {alquil
(C1—Cg) ) qureidoalquil {C31~C¢) aminocarbonilo, haloalquil (C;-
Cgs) aminocarbonilo, aminecsulfonilalquil (C;~Cg)
aminocarbonilo, alquil (C;-Cg¢)aminosulfonilalquil (C;-Ce)
aminocarbonilo, alquil(C;-Cg)sulfonilaminoalquil (C;—Cg)
carbonilamino, cianoguanidinoalquil (C;-Cg¢)carbonilamino,
alquil (C;-Cg¢) cianoguanidinoalquil (C;-Cg) carbonilamino,
(alquil ({C;-Cg) )2 cianoguanidinocalquil {C1-C¢)carbonilamino,
aminocarbonilalquil (C;-Cg¢)carbonilamino, heterocaril {(C;-

Cs)alquil (C1~Cg) carbonilamino, heterocicloalquil (Ca-
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Cs)alquil (C;-C¢)carbonilamino, aminosulfonildlquil (C;-
C¢)carbonilamino, hidroxialquil (C;-Cg¢)ureido, aminocalquil
(Ci—Cs)ureido, alquil (C;-Cg)aminoalquil {C;-Cg¢)ureido,
(alquil (Ci-c¢) )2 aminoalguil (c1—cg) ureido,
heterocicloalquil (C;-Cs) alquil {Ci-Cg¢)ureido,
heteroaril (C;~Cs) alquil (C;-Cg¢)ureido,
aminosulfonilalquil (C,-C¢)ureido, aminocarbonilalquil
(C1~Cg)ureido, alquil (C,-C¢)aminocarbonilalquil (C,-
Cg)ureido, {alquil {C;-Cg) }2aminocarbonilalquil {C;-Cg¢) ureido,
acetilaminoalquil (C;-Cg)ureido, {acetil) (alquil (C;-
Cs)) aminoalquil (C;-C¢)ureido, haloalquil (C;-Cg)
sulfonilamino, aminoalquil(C;-C¢)sulfonilamino, alquil
(C1-Cg)aminoalquil (C;-C¢) sulfonilamino, (alquil{C;—Cg))2
aminoalquil (C;-Cg) sulfoniiamino, acetilaminoalquil (C;-Cg)
sulfanilamino, (acetil) {(alquil (C1-C¢) ) aminoalquil (C4-Cg)
sulfonilamino, ureidoalquil (C;-C¢) sulfonilamino, alquil
(Ci-Cg)ureidoalquil (C;-Cs)sulfonilamino, (alquil{C,~
Cs)a)ureidoalquil {C1-C¢) sulfonilamino, alquil (C,-Cg)
sulfonilaminoalquil (C;-Cg) sulfonilamino,
cianoguanidinoalquil (C;-Cg) sulfonilamino, alquil (C;-
C¢) cianoguanidinoalquil (C3;-C¢) sulfonilamino, (alquil (C,-
C¢) }acianoguanidinoalquil {(C;-C¢) sulfonilamino,
aminocarbonilalquil (Cy-Cg) sulfonilamino, alcoxi(C;-

Ce¢)carbonlilaminoalquil (C;-Cg) sulfonilamino,
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(algquil (C;-Cg¢) )zaminosulfonilamino, aminacarbonilalquil

aminosulfonilamino, alquil (C;-Cg)aminosulfonilamino,

(C1—-C¢) aminoalquil (C;i-Cg) sulfonilamino,
heterocicloalquiloxl (C,-Cy) carbonilaminoalquil (C;-Cg)
sulfonilamino, heteroariloxi (C;-Cs) carbonilaminocalquil
(C;—C¢)} sulfonilamino, cianoguanidino, alquil (C;-

C¢) cianoguanidino, (alquill (C;-Cg))2 cianoguanidino,
heterocicloalqull (C;-Cs) cianoquanidino, heteroaril (Cz-
Cy)cianoguanidino, heterocicloalquil (Cz-Cg)alquil {C;~-
Cs)clanoguan, idino, heterocaril (C;—Cs)alquil (C,-Cg)
cianoguanidino, aminoalquil (Ci-Cg) cianoguanidino, alquil
(C1—-Cg) aminoalquil (C;-Cg) cianoguanidino, (alquil({C;-

Cs) )2 aminocalquil (C;-C¢) clanoguanidino.,
aminocarbanilalquil (C;-Cg¢)cianoguanidino, alquil (C;-
C¢) aminocarbonilalquil (C;-C¢) cianoquanidino, (alquil
{C1-Cs)) zafninocarbonilalquil (C1-C¢)} cianoguanidino,
aminocarbonilalquil (C;-Cg} amino, alquil (C;-
Cs)sulfonilaminoalquil (C;—-C¢) amino, alcoxi (C1-Cg)
carbonilaminoalquil (C;-Cg¢) amino, aminosulfonilalquil
(C1-Cg)amino, heteroaril (C;-Cg)alquil (Ci-Cg)amiflo,
acetilaminoalquil {C;—-C¢)amino, {acetil) {alquil(Ci-Cg) )
aminoalquil (C,-C¢) amino, alcoxi {C;-Cg¢) carbonilalquil
(C1—-C¢)aminoalquilo (C1-C¢) , cianoalquil (C1-C¢) aminoalquilo,

aminocarbonilalquil (C3;~Cg¢}aminocalquilo (C1-Cs),
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acetilaminoalquil (C;-Ce¢) aminoalquilo (C;-Cg)

(acetil) (alquil{C;-C¢))aminoalquil (C;~C¢)aminocalquilo{C;-
Cs), alcoxi (C;-Cg) carbonilaminoalquil (C,-Cg)
aminoalguilo (C;-C¢), heterocicloalquiloxi (C2-Cs)
carbonilaminoalquil (C1—Cg)aminoalquilo {C,-Cg) ,
heteroariloxi (C;-Cy) carbonilaminoalquil (C;~
C¢)aminoalquilo {C;~C¢), cianoguanidinoalquil (C;-Cg)
aminocalquilo (C1-Cg¢), alquil {Ci-C¢) cianoguanidinoalquil
(C1-C¢) aminoalquilo {C;-Cg), (alquil (C;—C¢) )2
clanoguanidinoalquil (C,-Cg)aminoalquilo(Ci-Cg}, alquil
(C1-C¢) sulfonilaminoalquil (C;-Cs) aminoalquilo (C;-Cg),
ureidoalquil (C;-Cg)aminoalquilo(C1-Cg), alquil (C1-Cg)
ureidoalquil (C;-C¢) aminoalquilo (C;-Cg) , (alquil (C;-
Ce¢) )2 ureldoalquil (C;-C¢) aminoalquilo (C;-Cg)
aminocarboniloxialquil (C;~C¢) aminocalquilo {C1-C¢),
aminocarbonilalquil (C1-Cg) carbonilaminocalquilo(C;-Cg),
alquil (C3-Cg) arninocarbonilalquil (C;-Cg)
carbonilaminoalquilo (C;-Cg), (alquil(C;-Cg))2a
aminocarbonilalquil (C,-C¢) carbonilaminoalquilo {C;-C¢),
aminosulfonilalquil (C3-Cg¢)carbonilarninoalquilo (Cy~Cg),
heterocicloalquiloxi (C,-Cy) carbonilarninocalquilo (C1~Cg),
heterocicloalquil (C3-Cs) carbonilaminoalquil (C;~Cg)
carbonilaminocalquilo (C;-Cg)cianoquanidinoalquil (C;-

Cg) carbonilaminocalquilo(C;~Cg¢)cianoalquil (Ci-
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Ce¢)carbonilaminoalquilo (C1-C¢), aminoalquil (Cy-5
Cs}aminocarbonilamincalquilo (C;-Cg), alquil {Ci—
Cs)aminocalquil (C1~Cg) aminocarbanilaminocalquilo {(C;-Cg)
{(alquil (C,-Cg) )zaminoalquil (C;-Cs)
aminocarbonilaminocalquilo{C;-C¢), hldroxialquil (C,-

Cé) aminocarbonilaminoalquilo (Ci1-C¢), aminocarbonilalquil
(C1-Cg)aminocarbonilaminoalquilo(C;-Cg¢}, alquil {C,-
Ce¢)carbonilaminoalquil (C;~C¢) aminocarbonilamino-
alquilo(C1-C¢}, alquil({C;-Cg)sulfonilaminocalquil (C;-Cg)
amninocarbonilaminoalguilo (C;-Cg¢) / alcoxi (C;-Cg)
carbonilaminoalquil (C;-Cg¢) aminocarbonilaminocalquilo {C;-
Cs) / heterocicloalguiloxi (Ca- Cs) carbonilaminoalquil
(C1 —-C¢) aminocarbonlilaminoalquilo(C;~Cg), heterdariloxi
(C2-Cs) carbonilaminocalquil (C;-Cg)
aminocarbonilamincalquilo (C,-Cs), heteracicloalquil (Cz~
Cy) alquil (C,-C¢) aminocarbonilaminocalquilo (C;-Cg),
hetercaril (Cz-Csy)alquil {C;-Cg¢)aminocarbonil-
aminoalquilo({C;-Cg), ureidoalquil (Ci-Cg¢)ureidoalquilo(C;-
Cs¢): alquil(Cy;-Cg)ureidoalquil (C;-C¢) ureidoalquilo (C;-
Cs), (alquil (C3~Cg) ) zureidoalquil (C;-C¢} ureidoalquilo
(C1-Cs) cianaguanidinocalquil {C;-C¢)ureidoalquilo(C;-

Cé) rhaloalquil (C1-Cg)sulfonilaminocalquilo (C1-Cg),
aminoalquil (C1-C¢) sulfanilaminoalquilo (C;-Cg¢), alquil (C;-

C¢)aminoalquil (C1-Cg) - sulfonilaminoalquilo (C;~Cs), (algquil
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(C1-Cg) )2amincalquil (C;-Cg)sulfonila.minoalquilo(C;-Cg),
acetilaminoalquil (C;-Cg) sulfonilaminoalquila(C;-

Cs), (acetil) (alquil (C1-Cg) ) aminoalquil (C1—Cg)
sulfonilaminalquila(C;-Cg), ureidoalquil (C,-
Cs¢)sulfanilaminaalquilo(C;-Cg¢) , alquil (C;-
C¢}ureldoalquil (C;-Cg¢) sulfonilarninoalquilo{(C;-Cg),
(alquil (C,—Cg) ) qureidoalquil (Cy~Cg} sulfonilaminaalquila (C;-
C¢), alquil ({Ci-C¢)sulfonilaminoalquil (C;-Cg)
sulfonilamincalquilo (C,-Cg), cilanoguanidinocalquil (Ci-
Cs)sulfonilaminoalquilo{C,;-Cg¢) / alquil (C;-Cg)
(cianoguanidino) alquil (C;-Cg) sulfonilamino-
alquilo(C1-C¢), {(alquil{C;—Cg))a({clanoguanidino)alquil (C;-
C¢) sulfonilaminoalquilo (C;-Cs), aminocarbonilalquil (C;-
C¢)sulfanilaminoalquilo(C;-C¢), alcoxi (C;i—-Cg)
carbonilamino-alquil (C;-C¢) sulfonilaminaalquilo(C;~Cg¢),
heterocicloalquiloxi [C—Cy) carbonilaminoalquil (C;-
C¢)sulfonilamino-alquilo (C1-Cg¢), heteroariloxi (Ci;—
Cs)carbonilaminoalquil (C;-Ce) sulfonilaminoalquilo (Ci-
Cs¢}, aminosulfonilaminocalquilo (Ci-C¢), alguil (C;-Cg)
aminosulfonil-aminoalquilo (C1~-Cs), (alguil (C;-Cg) )3z
aminosulfonilamino-alquilo(C;—Cg), clanoguanidino-
alquilo(Ci1—C¢), alquil(Ci-C¢) (clianaguanidino)alquilo(C,-
Ce¢), {alquil(C;-Cg) )z (cianogquanidino)alquilo(Ci~-Cs¢),

heterocicloalquil (Cz;-Cs) (cianoguanidino) alquilo (C;-Cg)
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hete’ rocicloalquil (C2-Cp) alquil (C;-C¢) (cianoguanidino)-
alquilo(C1-Cg), heterocicloalquil (C;-Cy) (clanoguanidino)
amino, heteroaril (Cz-Cy) (cianoguanidino)alquilo(C;-Ce),
heteroaril (éz-Cg)alquil {(C1-C¢) (clanaguanidina)
alquilo(C;-Cg} ,aminoalquil (C;-C¢) {(cianoguanidino)
alquilo(C;-Cg¢) ,alquil (C;~Cs) aminoalquil (C;-Cg)
(clanoguanidino)alquilo (Ci-C¢), (alquil{C;-Ce))2
aminocalquil (C;-C¢) {(clanoguanidino)alquilo (C;-

C¢) /aminocarbonilalquil (C;-Cg) (cianoguanidino)
alquilo(C1-Cg)alquil (C;-C¢) aminocarbonilalquil (C1~Cg)
(cianoguanidino)alquilo(C;-Cg), (alquil(C;-Cg))2-
aminocarbonilalquil (C1-C¢) (cianoguanidino) jalquilo (C1-Cs) ,
aminosulfonilo, alquil({c;-Cg¢)aminosulfonilo, (alquil(C;-
C¢) ) 2aminosulfonilo, heteroc-icloalquil (Ca—Cq) sulfonilo,
aminoalquil (C;-C¢) aminosulfonilo, alquil (C;-
Cs)aminoalquil (C;-C¢) aminosulfonila, (alquil (C;-

Cs) )zaminoalquil {C1-C¢) aminosulfonilo, heteroaril (Cz-
Cy)aminosulfonila, hidroxialquil (C;-Cg¢)aminosulfonilo,
alcoxi (Ci-Cg)alquil (C;-C¢)aminosulfonilo,

-ureidoalquil (C1-Cg¢)arninosulfonilo, alquil{C;-
Cs)ureidoalquil (C1-Cg) aminosulfonilo, (alquil(C;-

C¢) Jaureidoalquil (C1-C¢) aminasulfonilo, alquil (C;-
Ce¢)sulfonilaminoalquil (C;—Cg) aminosulfonilo, alcoxi (Ci-

Cs)carbonllaminoalquil (C1-Cg) aminosulfonila,



heterocicloalquiloxi (C;—-Cy) carbonilaminoalquil (C1~Cg)
aminosulfonilo, heteroariloxi (C,~Cs) carbonilaminoalquil
(C1-C¢) aminosulfonilo, aminocarbonilalguilo (C;-Cg)
aminosulfonilo, cianoguanidinoalquil (C;-Cg)
aminosulfonilo, heteroaril (C;-Cs)alquil (C;-
C¢)aminosulfonilo, heterocicloalquil {C;-Cs)aminosulfonilo,
R® es de uno a tres grupos seleccionados
independientemente de hidrOgeno, hidroxi,
hidroxisulfonilo, halo, alquilo(C,-Cg¢), mercapto,
mercaptoalquilo (C;-Cg¢), alquiltio (C;-Cg} , alquil (C;-Cg)
sulfinilo, alguil (C;~Cg} sulfonilo, aril (Cg-Cip)
sulfonilo, alquil (C;-Cgs) tioalquilo (C;-C¢) / alquil (Ci—
Ce¢) sulfinilalgquilo (C1-Cg¢) / alquil (Ci— Cg)
sulfonilalquilo{C;-C¢), alcoxi(Ci1-Cg)}, hidroxialcoxi (C;~
C¢), ariloxi (C¢Cip), haloalquilo(C;-C¢), trifluorocalquilo
(C1-C¢), formilo, formilalquilo(C;-Cg), nitro, nitroso,
ciano, arill(C¢—Cig) alcoxi (C3-Cg), haloalcoxi (C1-Cg),
trifluoroalcoxi (C1-Cs), aminoalcoxi (C;-C¢} , cicloalquilo
(C3—Ci0), cicloalquil (C3-Ciplalquilo(Ci-Cg),
hidroxicicloalquil (C3—-Cio) alquiloe (C1-Cs) /cicloalquill (Ci-
Ci0) amino, cicloalguil (C3-Ciq) aminocalquilo (C31-Cs),
clanocalquilo(C;~Cs), alquenilo(C,-Cg), alquinilo(C,-Cg),
arilo(Cg-Cip) , aril (C¢-Cigo)alquilo {(C1-C¢) ~ aril (Cg-Ciq)

alquenilo (C2-Cg¢), hidroxialquilo(C;-Cs), (hidroxi)aril (Ce-
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Cio)alquilo(Cy=C¢), (alquil({Ci-Ce)amino}aril (Cg—Csip)
alquilo{C;-C¢), hidroxialquil (C,-Cg)tioalquilo(C;-Cg),
hidroxialquenilo{(C2-C¢), hidroxialquenilo (C3-Cg),
hidroxialquinilo(C;-C¢}, alcoxi (Ci1-Cg¢)alquilo (C;-Cg)

,alcaxi (C;~Cg)aril (C-Cip)alquilo(C3;—C¢), ariloxialquila({C;~-
Cs), aril {Cg-Cig)alcoxi{C;-Cg¢)alquilo(C;- Cg), amino,
alquil (C;-Cg) amino, (alquil{C1-Cg))zamino, aril (Cg—Cig)
amino, aril (Cg-Cye) alguil (C3-Cg¢) amino, aminoalquil (C,;-
Cs) amino, heterocicloalguil (C;-Cs) amino, heteroaril
(Ca~Cg)amino, cicloalquil({C3-Cjp) (alquil (C;~Cg))amino,
alquil (C1-Cg¢) carbonilamino, alcoxi (C;—-Cg) carbonilamino,
alquenll (C;-Cg¢)carbonilamino, cicloalquil (Cy-

Cyp) carbonilamino, aril (Cg—Ci9) carbonilamino,
heterocicloalguil (C;—Ce)carbonilamino, halbalquil (C;-
C¢)carbonilamino, alcoxi (C;-Cg¢)alquil {C;-C¢)carbonllamino,
alcoxi {C1-Cg) carbonilalquil {(C1-C¢) carbonilamino, (alquil
(C:—-Cg)carbonil) (alguil (C;-Cg))amino,

(alcoxi {C;-Cg) carbonil) (alquil (C,;—Cg))amino, alquil (C;-Cg)
sulfonilamino, aminoalquilo (C,-Cs} , alquil (C,-
C¢)aminocalquilo (C3-Cg), (alquil(Cy-Cg))2aminoalquilo(C;~Cs),
hidroxialquil {C,-C¢) aminoalquilo(C;-Cg), aril (Ce—Cio)
aminoalquilo (C;-C¢), aril (CeCio) alquil {C1-Cg)
aminoalquilo (C;-Cg¢), alquil (C1-Cg)carbonhlaminoalquilo(C,-

Cs), arll (Cg-Cipo)carbonilaminaalquilo{Ci—-C¢), {alquil (C;-

€ Vg,
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Cs)carbonil) (alquil(C;-Cg))aminoalquilo(C1-Cg) , %
cicloalquil (C3—Cyg) (alquil (C;~C¢} )aminaalquilo (C1-Cg),
alcoxi (C1-C¢) carbonilaminoalquilo (C;-Cg) ,alcoxi (C;-Cg}
carbonilalquil (C1~C¢) carbonilaminoalquilo (C;-Cg),
(alcoxi(C,-Cg) carbonil) (alquil (C;-Cg)) aminoalguilo (C;-
C¢), alquil (C1-Cg)sulfonilaminoalguilo(Ci-C¢), (alquil (C;-
C¢tsulfonil) (alquil(C;-Cg))aminoalquilo(C;~-C¢), aril(Ce-
Ci0) sulfonilaminocalquilo (C;-Cg¢), {aril (Ce-Cig)
sulfonil) (alquil (C;-Cg) Jamincalquilo (C;-Cg),
heterocicloalquil (C;-Ce) amincalquilo (C1-Cs) . heteroaril (Ca-
Cg)aminoalquilo(C3-Cg), alcoxi(C1-C¢)carbonilo, aril (Ce-
Cio) alcaxl (C;-Cg) carbonila, alquil (C;-Cg)carbonilo,
aril (Ce-Cjyo) carbonilo, aril (C¢~Cip}alquil (C1~Cg)carbonila,
hidroxialcoxi (Ci-Cg)carbonilo, alcoxi (C;-Cg)
carbonilalquilo{Cy-C¢}, aril(Ce-Cip)alcoxi(Cyi-
Ce¢)carbonilalquilo(C;=Cg)}, alcoxi(Ci-Cg) alquil{C;-
Cg)carbonilaxialquilo (C1-Cg), {(alquil (C1~Cg) )2
aminocarbonilaxialqUilo (C;-Cg), alguil (C1-Cg)
carbonilalquilo (C;-Cg), aril (Ce¢-Cio) carbonilalquila{C;~
Ce), arll(Ce-Cig)alquil (C1-Cg)carbonilalquila({C;~Cs),
aminocarbonilo, algquil (C;-C¢)aminocarbonilo, (alquil (C;-
Cs) )2aminocarbonilo, aril (Cg-Cyo) aminocarbonilo, aril{Ce¢-
Cia}alquil (C;-C¢) aminocarbonilo, (aminocarbonilalquil (C;-

Cs) ) aminocarbonilo, alquil (C;-Cg)aminocarbonilalquil (C;—
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Cs¢) aminocarbonilo, alcoxi{C;-Cg¢)carbonilalquil{C;~-
C¢)aminoca.rbonila, (aminocalquil {C;-Cg))aminocarbonilo,
hidroxialquil (C,-Cg)aminocarbonilo,
aminocarbonilalquilo(C;-C¢), alquil (Ci-Cg)
aminocarbonilalquilo (C;-Cg), {(alquil (C3-C¢))2
aminocarbonilalquilo(C;-Cs), aril (Cg—Cip)
aminocarbonilalquilo(C;-C¢), aril (Ce—Cip)alquil (C1-Cg)
aminocarbonilalquilo (C;-Cg¢), amidino, hidroxiamidino,
guanidino, ureldo, alquil (C;-Cg¢)ureido, aril (Ce-
Cio)ureldo, (aril{Cg-Cip))zureido, aril (Ce~Cigo}alquil (Cy-

Cs)ureida, haloalquil(C;-Cg¢)ureido, (alquil (C;-Cg))

(aril (Ce~Cip) Jureldo, (alquil (C1—-C¢) }2 ureldo, haloalquil (C;-

C¢) carbonilureido, ureidcalquilo{C;~Cg¢}, alquill (C,-
C¢)ureidoalquilo(C;=Cg), (alquil (C;-Cg) )2ureidoalquila(Ci-

C¢}, aril (Cg~Cig) ureidoalquilo (C;-Cg), (aril{Ce-

-C10} )2ureidoalquilo(C;-Cg), aril (Ce—Cig)alquil {C;-Cg)

ureidoalquila (C3;-C¢), haloalgquil (C;-C¢) ureidoalquilo(C;-
Cs), (haloalquil(C;-C¢)) (alquil {C;~Cg))ureidoalquilo(C;—~
Ce) . {alcoxi (C;-C¢) carbonilalquil{C;~-

Cs) Jureldoalquilo(Ci-C¢), glicinamido,alquil (C1—-Cg)
glicinamido, aminocarbonilglicinamido, alcoxi (Cy—-Cg)
alquil (C;-C¢)carbonilglicinamida, (aminocarbon-il)
(algquil (Ci-5 Cg¢))glicinamido, (alcoxi (C;-

Cs}carbonilalquil (Cg=Cyp) carbonil) {alquil (C;-
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Cs))glicinamido, {(alcoxi{C;-Cg)carbonilaminocalquil (C;-
Cs) carbonhl)glicinamido, aril (Cg-Cip)
carbonilglicinamido, (aril (C¢-Cjo)carbonil) (alquil (C;-
Ce¢)) glicinamido, (aril (C¢-Cip)alquil (C;-

C¢) aminocarbonil) =10 glicinamido, aril {Cg-Cip)alquil(C,-
C¢) aminocarbonil) ((alqull(Cy;-Cs))glicinamido, aril (Ce—Cio)
aminocarbonilglicinamido, (aril (Cg—Cia)

aminocarbonil) (alquil{C;~C¢) Yglicinamido,
glicinamidoalquilo (C;-Cg¢), alaninamido, alquil (Cy-Cg)
alaninamido, alaninamidoalquilo(C,~Cs), heteroarilo(C,-
Cs),heterocicloalquilo (C;-Cs), heteroaril (C,-Cs) alquilo
(C:-Cg) y heterocicloalquil (Cz-Cs) alquilo (C,-Cg):

R’ es de uno a tres grupos seleccionados
independientemente de hidrOgeno, hidroxi, halo,
alquilo(C1-Cg¢) , alquil (C1-Cs) sulfonllo, aril (Ce¢—Cio)
sulfonilo, alcoxi (C;-Cg)}, hidroxialcoxi (C:~Cg),
haloalquilo(C3-C¢), formilo, nitro, ciano, haloalcoxi {C;-
Cs)» alquenilo(C2-C¢), alquinilo({Ca-Cg¢), arilo(Ce=Cie) /
arll {Ce-Cip)alquilo(C;-C¢), aminO, alquil {C,-Ce¢} amino,
{alquil (C;-Cg))2amino, aril (Ce-Cip}amino, aril (Cg=Cip}
alquil (C%—Cs)amino, alquil (C,-C¢) carbonilamino, alcoxi
(C1-C¢) carbonilamino, alquenil (C;-Cg)carbonilamino,
cicloalquilcarbonilamino, aril(Cg-Cig)carbonilamino,

haloalquil (C;~C¢)carbonilamino, alcoxi(Cy-Cs)alquil (C;-
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C¢)carbonilamino, alcoxi(C;-Cg¢)carbanilalquil (C;—-Cg) ?(
carbonilamino, {(alquil (C;-Cg} carbonil) (alquil (C;-C¢) )
amino, (alcoxi(C;-Cg)carbonil) (alquil (C;-Cg))amino,

alquil {C;~Cg)sulfonilarnino, aminoalquilo(C;-Cg).,

alquil (C1-Cg) aminoalquilo (Ci-C¢), (alquil(Cy-

C¢) Jzaminoalquilo(C;-Cg), alquil {(C;-Cg)

carbonilaminaalquilo (C,-Cg), aril (Cg—Cig)
carbonilaminoalquilo(C;-C¢), {alquil{C1-10 Cg) carbonil)
(alquil (C1-Cs) )amlnocalquilo{C;—Cg), alcoxi (C;-Cg)
c-arbonilaminoalquilotcl—cs), alcoxi (C;~-Cg) carbonilo,

aril (Cg—Cjyo) alcoxi (C,-Cg¢)carbonilo, alquil (C;-
C¢)carbonilo, aril (Ce—Cig)carbonilo, aril(C¢-Cip)alquil(C;- .
Ce¢)carbonilo, aminocarbonilo, alquil(C;-Cg)aminocarbonilo,
(alquil (C,-C¢))z aminocarbonilo, aril {C¢—Cio)
aminocarbonilo, aminocarbonilalquilo(C;-Cg¢}, alquil (C;-

C¢) amlnocarbonil-alquile(Ci~Cg), (alquil {(C3~Cg))a
aminocarbonilalquilo(C;-Cg), aril (Cg—Cio)
aminocarbonilalquilo {C;-Cg), guanidino, ureido,

alquil (C1-Ce)ureido, ureidoalquilo({C;-Cs), alquil (C;~Cs)
ureidoalquilo{C;-C¢) y glicinamida; cada uno de R’y se
selecciona independientemente del grupo compuesto par
hidré6geno, alquilo(C;-Cs), arilo(Cs—Cip), aril (Ce-
Cio)alquilo(C;-Cg), alquil(C;-Cg)carbanila, alquil (Ci;-

Ce¢)carbonilalquilo(Ci-Cg), aril (Ce-Cio)alquil (C,-
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Cs}carbonilo, aril (C¢-Ciplalquil {C1~Cg)carbonilalquilo(C;-
Cs}, aminocarbonilo, alquil (Ci-Cg) aminocarbonilo,
(algquil (C;~C¢) } 2 aminocarbonilo y. alcoxi (C;-Cs)
carbonilo; y cada una de R y R'? se selecciona
independientemente del grupo compuesto par hidrégeno,
alquilo(C;-Cg), arilo({Cg-Cie) aril {Ce~Cjip)alquila(C;—Cqg),
hidroxi, alcoxi (C;-Cs), hidroxialquilo{C;-C¢), alcoxi (C;-
Cslalquilo(Ci1-C¢), amino, alquil(C;-Cg¢)amino, (alquil{C;-
C¢) )2amino, . alquil (C;~Cg}carbonilamino, cicloalquil {Cs-
Cs)carbonilamino, cicloalquil (C3-Cs)alquil {(C;-
C¢)carbonilamino, alcoxi(Ci-Cg)carbanilamino, alquil (C;-
Cs) sulfonilamino, aril (C¢-Cyg)carbonilamino, alcoxi (C;-
C¢) carbonilalquil (C;-Cg) carbonilamina, aril(Ceg-Cio)alquil
(C1—-Cg)carbonilamino, {aril{Ce¢~Cig)alquil (C1-Cg¢)carbonil)
(alquil (C;~Cg) )amino, alquil (C;-Cg)
carbonilaminoalquilo(C;~C¢), cicloalquil (C3-Cj)
carbonilaminoalquilo(C;~Cs), alcoxi (C;-Cs)
carbanilaminoalquila {C;-C¢), heteraciclaaquil (Cz-

Cy) carbonilaminaalquilo(C;~Cg¢), aril(Ceg-Cip)alqull (C;-
Cs)carbonilaminocalquila(C;~Cg¢), heterocaril (Ca-Cs)
carbanilaminoalquilo{C;-C¢), aril (Ce-Cig)sulfonilamino, 20
alquil {(C;-Cg) sulfonilaminoalguila (C;-Cg),
aminocarbanilamino,

alquil {C;-C¢) aminocarbonilamina, haloalquil (Ci-Cg)
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aminocarbonilamine, (alquil (Ci1-Cg) )2aminocarbonilamino,
aminocarbonilamincalquilo(C;-Cs) ., alquil {C;-Cs)
aminocarbanilaminoalquila (C;-C¢), (alquil{Ci—~Cg¢))2
aminacarbonhlaminoalquilo(C;-C¢) , haloalquil {C;- Ce)
aminocarbonilaminocalquilo(C;-C¢) /aminoalquilo {C;-Cs),
alquil (C1-C¢) aminoalquilo (C;-Cs) , {(alquil (C1~C¢) )2
aminoalquila{C,-Cg), carbaxialquilo (C;-Cg¢),alcoxi (C1-Cg)
carbanilalquila(C,-C¢), aminocarbonilalquilo {(C;-C¢) ¥

alguil (C;-Cg) aminocarbonilalquila(C;-Cg).

2. Un compuesto seqguin la reivindicacién 1, en
donde R! es hidrogeno, halo, ciano, nitro,
trifluorometilo, trifluorometoxi, alquilo C1-Cs,

hidraxi o alquilcarboniloxi (C;-Cg). .

3. Un compuesto segin la reivindicacién 1, en
donde cada uno de R? y R? est&n seleccionados cada uno
independientemente de alquilo(C;-Cg), ciclaalquilo(Ci-Cs),
aminoalquilo(C1~-C¢), aminocicleoalquilo(C3-Cg), alquil(C;-
Ce¢)aminaalquil {C1-C¢), alquil {C1—-Cs)aminocicloalquilo (Ci-
Cs), hidroxialquilo(C;-Cg}, alcoxi (C;-Cg)
carbonilaminoalquil (C;—C¢), ureidoalquile(C;—Cs),
alquil (C;-Cg)ureidoalquilo(C1-C¢), heterocaril (Ca-

Ces}alquilo(C1-C¢) © heterocicloalquil (C2~Cs)alquilo{C;-Cg¢).
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4, Un compuesto segdn la reivindicacién 1, en
donde c es 1; X es C(O) 6 CHz; d es 2; Y es etileno y e

es 0.

5. Un compuesto segin la reivindicaclén 1, en
donde c es 1; X es C(O) 6 CHz; des 1 6 2; ¥ es CHy 6
etileno; e es 1; y Z es oxigeno o NRY, en donde R’ es

hidrégeno 6 alquilo C;~Cg.

6. Un compuesto seqin la reivindicacién 1, en donde
ces 1; X es C{O) 6 CHz; d es 1; Y es CHR! en donde R® es
NR'RY, R® y R!® es cada uno independientemente hidrogeno,
alquilo(C;—Cg) 6 alquilcarbonilo{C;-Cg); e es 1; y i se
selecciona del grupo formado por oxigeno; CR!!R!? en donde
R™ y R' son hidrégeno, y NR® en donde R® es hidrégeno 6

alquilo (C;1-Cg) .

7. Un compuesto seqgiin la reivindicacién 1, en
donde R' es (R%)¢(R®)y arilo(C¢-Cio) & (R} :(R")n
heteroarilo(Cz-Cs}), en donde £, g y h son

independientemente 1 & 2.

8. Un compuesto segin la reivindicacién 1, en
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donde R® se selecciona del grupo formado por heterocicleoal
quilcarbonilo{C2~Cs), heterocarilcarbonilo (C2-Cs),
heteroaril {C,-Cs) alquil (C;-Cs) aminocarbanilo,
heteracicloalquilo (C2~Cs) alquilaminocarbanilo (C:-Cg),
alquil (C;-C¢) sulfonilamino alquil{C,-C¢) aminocarbonilo,
ureidoalquil (C;.Cs) aminocarbo nilo, alquil (C;-Cs)
ureidoalquil (C3;-Cg¢) aminocarbonilo, (alquil (C;-Cg)a
uridoalquil (C;-Cg¢)aminocarbonilo, aminosulfonilalquil
(C1-Cg) aminocarbonilo, alquil (Cy~Cg¢)aminasulfonilalquil (Cy-
Cs) aminocarbonilo, alquil(C;-Cg)sulfonilaminoalquil (C;-Ce)
carbonilamino, cianoguanidinoalquil (C;-C¢) carbonilamino,
alquil (C;—~C¢) cianoguanidinoalquil (C3-Cg¢) carbonilamino,
(alquil {C;-C¢) ) 2cianoguanidinoalquil (C;-Cg) carbonilamino,
aminocarbonllalquil (C;-Cg¢)carbonilamino, heteroaril (Cz-
Cq)alquil (C,-C¢) carbonilamino, heterocicloalquil {Ca-
Cs)alquil (C3;-Cg¢) carbonilamino, aminosulfonilalquil (C;-

Cs) carbonilam;.no, aminoalquil (C;-Cg)ureido, alquil(C,-
Cs)aminoalquil (C;-Cg¢)ureido, (alquil (C;-Cg))a2aminoalquil
(Ci-Cs)ureido, heterocicloalquil (C3-Cg)alquil (C1—Cg)ureido,
heteroaril (C;-Cg)lalquil (C,-Cg)}ureido,
aminosulfonilalquil (C,-Cg¢)ureido, aminocarbonilalquil
(C1-Cg)ureido, alquil (Ci—-C4} aminocarbonilalquil (C;~
Ce¢lureido, (alquil{C;~C¢)}z aminocarbonilalquil (C;-

Ce¢)ureido, acetilaminoalquil {(C;-Cg)ureido, (acetil)

B o R adiEr = U W E oy - PR 1 Foumatre Pmds - e B mmpn e T cmEE = ar m -pE Fs o cemswwm- s - - i T g e 1w L



(alquill (C,~Cg) )aminoalquil {C;—C¢) ureido, aminoalquil (C,- %
Cs)sulfonilamino, alquil {C;-C¢)aminoalquil (C;-
Cs)sulfonilamine, (alquil (C3-Cs))2 aminoalquil (C;-Cg)
sulfonilamino, acetilaminoalquil (C;-C¢)sulfonilamino,
{acetil) (alquil (C;-C¢) )aminoalquil (C;-Cg) sulfonilamino,
ureidoalquil {(C;-C¢) sulfonilamino, alquil (C,-Cg)
ureidoalquil (C;-Cg)sulfonilamino, (alquil(C;-Cs¢)})2
ureidoalquil {C;-C¢) sulfonilamino, alquil (Ci—cg)
sulfonilaminoalquil (C;-C¢) sulfonilamino,
cianoguanidinoalquil (C;~Cg) sulfonilamino, alquil{C;-
Cs)clanoguanidinoalquil (C;-Cg)sulfonilamino, (alquil(C,-
Cg) )2 cianoguanidinoalquil {C;~C¢) sulfonilamino,
aminocarbonilalquil (C;~Cg) sulfonilamino, alcoxi(Ci-
Cs)carbonilaminoalquil (C;-C¢) sulfonilamino,
aminosulfonilamino, alquil (C;-Cg)aminosulfonilamino,
(alquil (Cy-Cg))zaminosulfonilamino, aminocarbonilalquil
(C;-C¢)aminoalquil (C;~Cg)sulfonilamino,
heterocicloalquiloxi (Cz-Cs) carbonilaminoalquil (Ci-Cg)
sulfonilamino, heterocariloxi (Cz-Cs} carbonilominoalquil
(C1-Cs) sulfonilamino, aminoalquil (C;-Cg)
aminocarbonilaminoalquil (C;-Cg) , alquil (C;-Cg)
aminoalquil (C;-C¢) aminocarbonilaminoalquil {(C;-C¢), (alquil
(C1-Cg) ) 2aminoalquil (C;-C¢) aminocarbonilaminoalquil (C;-

Cé), aminocarbonilalquil (C;-C¢) aminocarbanilaminoalquil
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(C1—Cs), alquil (C;-Cg) carbonilaminoalquil (C;-Cg) /ﬁ

aminocarbonilaminoalquil (C;~Cg), alquil (C,~Cg)
sulfonilaminoalquil (C;-C¢) aminocarbonilaminoalquil (C;-
C¢), alcoxi(Ci-Cg¢) carbonilaminoalquil {(C;~Csg)
aminocarbonilaminoalquil (C;-C¢), heterocicloalquiloxi
(C2—Cg) carbonilaminoalquil (Cy-Ceg)
aminocarbonilaminoalquil (C;-Cg), heterocariloxi (C;~Cs)
carbonilaminocalquil (C1-C¢) aminocarbonilaminoalquil (C;-
Cs), heterocicloalquil (C2-Cs)alquil (Cy1—Cg)
aminocarbonilaminocalquil (C;-Cg¢),heterocaril (C~Cs)

alquil {C;-Cg)aminocarbonilaminoalquil (Ci1-Cg),
ureidoalquil {C;-Cg)ureidoalquil (C;-Cg), alquil (C;-
C¢)ureidoalquil (C;-Cg) ureidoalquil (C;-C¢), {(alquil (C;~

Cs) }2ureidoalquil (C3-Cg)ureidoalquil {C1-Cg) ,
cianoguanidinoal quil (C;~Cg)ureidoalquil (C;-Cg),
aminoalquil {C;—Cg) sulfonilaminoalquil {(C1-C¢) ,alquil (C;-C¢)
aminoalquil {C1-Cg) sulfonilaminoalquil (C1-C¢) (alquil{C;-
Cs) )z aminoalquil (C1~-Cg) sulfonilaminoalquil (Ci-Cs) ,
acetilaminoalquil {C;~-Cg¢} sulfonilaminoalquil (C1-Cs},
{acetil) (alquil (C;-C¢) ) aminoalquil {C1-Cg)
sulfonilaminoalquil (C1-C¢), ureidoalquil (C;—Cg)
sulfonilaminoalquil (C;-Cg), alquil (Ci-Cg)ureidoalquil (C;~
Cs)sulfonilaminoalquil {(C1-Cg)}, (alquil (C1~C¢))2

ureidoalquil (C;-Cg)sulfonilaminoalquil(Ci-Cg), alquil(C,-
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C¢)sulfonilaminoalquil (C;—-g) sulfonilaminocalquil {C,-
Cs)cianoguanidincalquil (C;-C¢) sulfonilaminoalquil {C;-
Ce)algquil {C;-C¢) (clanoguanidino)alquil (C;-Cs¢)
sulfonilaminoalquil {(C;-C¢), {alquil {C1-C¢) )2
{cianoguanidino) alquil (C;-Ce)}sulfonilaminoalquil (C1-Cg),
aminocarbonilalquil (C,-Cg)sulfonilaminoalquil (C,-Cg),
alcoxi (C;-C¢) carbonilaminoalquill (C;-Cg)
sulfonilaminoalquil (C;-C¢), heterocicloalquiloxi (C;-Cs)
carbonilaminoalquil (C;-Cg)sulfonilaminoalquil (C;-Cs),
hetercariloxi (C2-Cs) carbonilaminocalquil (C3-Cg)
sulfanilaminoalquil (C;-Cg) ,aminosulfonilaminoalquil (C;-
Cs) ralquil (C1-Cg)aminosulfonilaminoalquil (C1-Cg),

(alquil (C,~Cg) ) 2aminosulfonilaminoalquil {C1-C¢),
heterocicloalquil (C2~Cs) sulfonilo, aminoalquil {C,-
Cg¢)aminosulfonll, alquil {(C,-C¢)aminoalquil (C,-
Cgs)aminosulfonil, (alquil(C;-Cg) )zaminoalquil (C;-
Cs)aminosulfonil, heterocaril (C2—Cs) aminosulfonil,
ureidoalquil (C;-Cg)aminosulfonil, alquil (C;-Cg)ureidoalquil
(C1-Cg)aminosulfonil, {(alquil {C1~C¢) }aureidoalquil (Ci—
Ce¢)aminosulfonil, alquil{(C;-Cs¢) sulfonllamincalquil (C;-
Ce¢)aminosulfonil, alcoxi (C;-C¢)carbonilaminocalquil (C,-
Cs)aminosulfonil, heterocicloalquiloxi (C;—Cg)
carbonilaminoalquil (C;-C¢) aminosulfonil,hetercariloxi

(C2~-Cy) carbonilaminocalquil (C,-C¢) aminosulfonil,



aminocarbonilalquil {(C;-Cg¢) aminosulfonil,
cianoguanidinoalquil (C;-Cg¢) aminasulfonil, heteroaril
(C2-Cg)alquil (C1—-Cg) aminosulfonil, heterocicloalquil {Ca-
Cg) aminosulfonil,haloalquil (C;-C¢) aminocarbonil,
hidroxialquil (C;-Cg)ureido,haloalquil (C;~Cg) sulfonilamino,
alcoxi (C;-Cg) carbonlilalquil (C;-Cg) aminoalquil (C;-Cg)
hidroxialquil (C;-C¢) aminocarbonilaminoalquil (C1-Cg) .,
haloalquil (C,-C¢) sulfonilaminoalquil{C,-Cg),
aminosulfonil, alquil (C;-Cg¢)aminosulfonil, (alquil (C,-
Cs) ) 2aminosulfonil, hidroxialquil (C;-Cg)aminosulfonil y

alcoxi (C;-Cg)alquil (C;-Cg) aminosulfonil.

9. Un compuesto segin la reivindicacién 1, en
donde R®y R’ son cada uno independientemente halo,
halo(alquil C;-C¢), alquil (C;-C¢), alcoxi (C1-Cg),
trifluorometil, trifluorometoxi, hidroxi, aminocarbonil,
ciano, ureido, alquil (C;-Cg)sulfonilamino, alcoxi (C;-Csg)

carbonilamino o glicinamino.

10. Una composicién farmacéutica para tratar o
prevenir un trastorno o afeccién seleccionado de
enfermedades auto inmunes, artritis reumatoide, diabetes
de tipo I (de comienzo reciente), lupus, enfermedad

inflamatoria del intestino, neuritis 6ptica, soriasis,
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esclerosis miltiple, polimialgia reumdtica, uveitis y ‘agafcx

vasculitis, afecciones inflamatorias agudas y crénicas,
osteoartritis, sindrome del distrés respiratorio en
adultos, sindrome del distrés respiratorio en la
infancia, lesién. por reperfusiédn isquémica,
glomerulonefritis y enfermedad pulmonar obstructiva
crénica (EPOC), afecclones alérgicas, asma y dermatlitis
dtoplca, inflamacién asoclada con infeccién, inflamacién
viral, gripe, hepatitis y Guillian-Barre, bronquitis
crénica, rechazo crénico o agudo del trasplante de
tejidos, células u 6rganos sdlidos, xeno-trasplantes,
aterosclerosis, reestenosis, infectividad por VIH (uso de
un receptor comin), y enfermedades granulomatosas,
sarcoidosis, lepra y tuberculosis, y secuelas asociadas
con canceres, meloma miltiple; limitar la producclén de
citacinas y/o TNF en sitios inflamatorlos como
consecuencia de la reduccién de la infiltracién celular;
tratar enfermedades y/o insuficiencia cardiaca
congestiva, asociadas a TNF e IL-1, y tratar efisema
pulmonar o disnea asociada con enfisema; VIH-1, VIH-2,
VIE-3; citomegalovirus (CMV), adenovirus y virus del
Herpes (Herpes zoster y Herpes simplex), para tratar las
secuelas asociadas con una infeccién, cuando dicha

infeccidn induce la produccién de citacinas inflamatorias

-ty - m b s h = R nm R m g Yy e onas b - 4 g = s = au s Fee me—s - Wt mieme e ey s e - BRI



4 //01

391

perjudiciales y/o TNF, meningitis fungica, lesién tisular
de las articulaciones, hiperplasia, formacién de pannus y
resorcién 6sea, artritis psoridtica, insuficiencia
hepatica, meningitis bacteriana, sindrome de Kawasaki,
infarto de miocardio, insuficiencia hepética aguda,
enfermedad de Lyme, choque séptico, céncer, traumatismos
y malaria en un mamifero, que comprende una cantidad de
un compueﬁto segin la reivindicacién 1, o una de sus
sales o profirmacos farmacéuticamente aceptables, que es
eficaz en el tratamiento o prevencién de dicho trastorno

o afeccidén, y un vehiculo farmacéuticamente aceptable.

11. Una composicién farmacéutica para el
tratamiento o prevenciédn de un trastorno 6 afecciédn que
puede tratarse o prevenirse mediante la inhibicién de 1la
unién de quimiacinas al receptor CCR1l en un mamifero, que
comprende una cantidad de un compuesto segtn la
reivindicacién 1, o una de sus sales farmacéuticamente
aceptables, eficaz en el tratamiento o prevencién de
dicho trastorno o afeccién, y un vehiculo

farmacéuticamente aceptable.

12. Un procedimiento para tratar o prevenir un

trastorno ¢ afeccidn selecciocnade de enfermedades

¥
g



o’//o3

267 K>
autoinmunes, artritis reumatoide, diabetes de tipo I (de .
comienzo reciente), lupus, enfermedad inflamatoria del
intestino, neuritls éptica, soriasis, esclerosis
miltiple, polimialgia reumdtica, uveiltis y vasculitis,
afecciones inflamatorias agudas y crénicas,
osteocartritis, sindrome del distrés respiratorio en
adultos, sindrome del distrés respiratorio en la
infancla, lesién. por reperfusién isquémica,
glomerulonefritis y enfermedad pulmonar obstructiva
crénica (EPOC), afecclones alérgicas, asma y dermatitis
dtopica, inflamacién asociada con infeccién, inflamacién
viral, gripe, hepatitis y Guillian-Barre, bronquitis
crénica, rechazo crénico o agudo del trasplante de
tejidos, células u érganos sblidos, xeno-trasplantes,
aterosclerosis, reestenosis, infectividad por VIH (uso de
un receptor comin), y enfermedades granulomatosas,
sarcoidosis, lepra y tuberculosis, y secuelas asociadas
con canceres, meloma miltiple; limitar la produccidén de
citacinas y/o TNF en sitlos inflamatorios como
consecuenclia de la reduccién de la infiltracién celular;
tratar enfermedades y/o insuficiencia cardiaca
congestiva, asociadas a TNF e IL-1, y tratar efisema
pulmonar o disnea asociada con enfisema; VIH-1, VIH-2,

VIH-3; citomegalovirus (CMV), adenovirus y virus del
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Herpes (Herpes zoster y Herpes simplex), para tratar las ,
secuelas asociadas con una 1nfeccién, cuando dicha
infeccién induce la produccién de cltacinas inflamatorias
perjudiciales y/o TNF, meningitis fungica, lesién tisular
de las articulaciones, hiperplasia, formacién de pannus y
resorcibn ésea, artritis psoriética, insuficiencia
hepatica, meningitis bacteriana, sindrome de Kawasaki,
infarto de miocardio, insuficiencia hepéatica aguda,
enfermedad de Lyme, choque séptico, cdncer, traumatismos
y malaria en un mamifero, que'comprende administrar a un
mamifero que necesite dicho tratamiento o prevencién una
cantidad de un compuesto segin la rejvindicacién 1, o una
de sus sales o profidrmacos farmacéuticamente aceptables,
que es eficaz en el tratamiento o prevencién de dicho

trastorno o afeccién.

13. Un procedimiento para tratar o prevenir un
trastorno o afeccién que se puede tratar o prevenir
antagonizando el receptor CCR1 en un mamifero, gue
comprende administrar a un mamifero que necesite dicho
tratamiento o prevencién una cantidad de un compuesto
segin la reivindicacién 1, o una de sus sales
farmacéuticamente aceptables, eficaz en el tratamiento o

prevencién de dicho trastorno o afeccién.
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Industria y Comercio

SUPERINTENDENCIA

gl 5B

2020
Bogota DC

Doctor(a)
CARLOS R.OLARTE

Apoderado(a)
PFIZER PRODUCT INC

REFERENCIA: Radicacidn No. 02-83307
X Solicitud Intemacional PCT/IB01/003756
Fecha Inicio fase nacional 31/10/2002

Tramite 011
Evento 379
Actuacién 418
Oficio No. 279
Folios 001

Tenlendo en cuenta que la solicitud de privilegio de patente que se tramita bajo el
expediente indicado en la referencia, reline los requisitos de forma establecidos en la
Decisién 486 de la Comisién de la Comunidad Andina, el Tratado de Cooperacidn en
Materia de Patentes (PCT), el Reglamento y la Circular Unica de la Superintendencia
de Indusiria y Comercio, se envia el extracto de la solictud a la Oficina de
Comunicaciones para efecto de su publicacién en la Gaceta de Propledad Industrial.

Bada on BogotdDC, 39 FED. 200




