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r ANEXOS \ ‘

E Comprobante de pago de la tasa de presentacién de la solicitud.
E Documento que acredita la existencia y representacion legal cuando el solicitante sea persona Juridica.
E Documento de Representacién Legal.

E Documento de cesién del Inventor al solicitante o a su causants.
[] Deciaraciones

D Copia de la solicitud Intemacional. (Resumen, descripcién, relvindicaciones, dibujos)
E Traduccion de la solicitud Internacional al castellano. (Resumen, descripclon, relvindicaciones)

E Copla del examen preliminar Internaclonal efectuado por la Autoridad Internacional de Examen Preliminar
= (IPEA).

m Traducclén del examen preliminar Intemacional efectuado por la IPEA.

D De ser el caso, copia del contrato de accesp.

De ser al caso, documento que acredite la licencia o autorizacién de uso de conocimientos tradiclonales de

las comunidades Indigenas. .
X Arte Finat 12x12. ' t
8

|:| De ser el caso, Informacién sobre otras solicitudes de patents o tftulos obtenidos en el extranjero por
mismo titular o su causante, relaclonados parcial o totaimente con la Invencién de esta solicltud.

D De ser el caso, modificaciones efeciuadas a {a solicitud Intemacional.
[X] Otros Reporte de Bisqueda Intemacional Publicacién con su traduccion

(1) FIGURA CARACTERISTICA: -
T
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ANEXO

El documento que acredita la calidad de REPRESENTANTES
LEGALES en Bogotd de los doctores JOSE ANTONIO LLOREDA
y/o GUSTAVO TAMAYO y/o ANGELA MARIA RESTREPO
y/o ALICIA LLOREDA RICAURTE para TODOS LOS ASUNTOS
RELACIONADOS CON LA PROPIEDAD INDUSTRIAL de la
sor':iedad peticionaria, que faculta a cada uno de dichos abogados
para actuar individualmente, se estd presentando con esta solicitud.
En consecuencia, ruego a usted reconocer la personerfa de cada uno
de dichos Representantes Legales para actuar dentro del presente
expediente, a fin de que cualquiera de ellos pueda intervenir en

cualquier tiempo respecto de la solicitud en €l contenida.

JOSE ANTONT
T.P. No. 10.784
Cédigo 231



(Apostille n. 2055)

Dra. GRAZIA SCARPONI
NOTARIO
20123 MILAN - Via Stampa, n. 15.
Codigo Fiscal : SCB GRZ 38R47 H501V

AUTENTICACION DE FIRMA

== Certifico yo suscrita Dra. GRAZIA SCARPONI, Notarlo en Mllan e inscrita al
Colegio Notarial de Milan, verdadera y auténtica la firma puesta al respaido y

. en mi presencia, previa renuncia con mi consentimiento a la asistencia de

testigos, de la Sefiora VERONELL! PAOLA, nacida en Milan el 17 de diciembre
de 1845 y domiciliada al efecto en la sede social, empleada, en su calidad de
apoderado dela Sociedad “PHARMACIA ITALIA S§.p.A." consede en Milan, Via
Robert Koch n. 1.2, investida de los necesarios poderes.

De su identidad personal, calidad y poderes yo Notario estoy segura.

Declaro, ademas, yo Notario, de conocer el idioma inglés y que el texto en
italiano corresponde al texto en inglés.

== Milan, 13 de marzo de 2002

(fdo.) Grazia Scarponi, Notario (hay sello)
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el presente acto publico :"'nE E

. ha sido firmnado por Grazia Scarponi,
. Agente en calidad de Notarlo en Milan,
. esta’ refrendado con el sello notarial,

& WwhN

coertificado

YINVS

en Milan......ccwmeeenenee = 6. El 18 de marzo de 2002,

5. V
7. por la oficina del Ministerio Publico, gg
8. bajo el nimero 20355 AP, 1]

9. y esta’ refrendado con el sello de Estado. >
=3
by

=z============= EL SUSTITUTO PROCURADOR DE LA REP

(fdo.) Dra. Ada Rlzzi. Io)-




&

T ITALIA

Los abajo firmadas, PHARMACIA 8.P.A,, una socledad
Jiganideda y existente de conformidad con las leyes de
Italie,

con domicilio en

Mildn Via Robert Koch, 1.2., Italia,

nombramos par el presente a JOSE ANTONIO LLOREDA
ylo GUSTAVO TAMAYO y/o ANGELA MARIA
RESTREPO yfo ALICIA LLOREDA, domicillados en
Bogotd, Colombin, con oficinas en dicha cludad, Calle 72
No. 5-83, piso 6%, nuestros representantes legales y
verdaderos en Bogotd, con facultades para raclbir
notificaciones y nombrar apoderados judiclales o
extrajudiciales, con al fin de dar cumplimiento al pardgrafo
10 del articulo 543 del dacrete 410 de 1971.

Los doctores JOSE ANTONIO LLOREDA y/o
GUSTAVO TAMAYO y/lo ANGELA MARIA RESTREPO
yio ALICIA LLOREDA, o los apoderados que cualquiera

e ellos designe, quedan especiaimente facultedos para
presentamos ante Ias autoridades colomblanas,
administrativas, judiciales o de policla, en todos los
trémites relativos & la propiedad Industrial, & cuyo efecto
ies facutemos pera der ante dichas autoridades todas los
pasos necesarios al objeto indicado; elevar solichudes,
declaraciones, reclamos y recursos; formular
descripciones, enmiendas, oposiciones y apelaciones;
instaurar cancelaciones y amparos administrativos;
abonar todos los impuestos y cuotas y efectusr todo otro
pago determinado par la ley; recibir todos los documentos
y valores, dando el descargo respectivo; llenar
cualesquiera otros requisitos y tomar, en fin, todas las
madidas que creyeren conducentes al resguarde de
nuestros intereses; y en caso de producirse oposicldn,
pasando los antecedentes a los tribunales, quedan
facultados para tomar intervencidn como demandantes o
demandados anta los jueces que ssen competentes,
pudiendo transar, someter a drbitros, desistir, percibir y
apelasr, con todas las demis facultades que resulten
necesarias, y por o pressnte declaramos desde ahora
vilido y bueno cuanto dichos representantes y/o los
oderados que cualquiera de ellos nombre hicleren en
estro beneficio,

Asimismo, facultamos a los doctores JOSE
ANTONIO LLOREDA yloe GUSTAVO TAMAYO vylo
ANGELA MARIA RESTREPO y/o ALICIA LLOREDA, para
solictar en la Oficina de Propiedad Industral la
protocolizacién de este documento y de cualquier poder
que cualquiera de allas otorgue 8 nombre nuestro.

Dado y firmado Milan, Marzo 13 de 2002

S bacirdsliie s CAMALLLLL O Uw, 6

The undersigned, PHARMACIA ITALIAS.P.A., a
corporation organized and existing under the (aws of

Italy

of

Milan, Via Robert Koch, 1.2
Italy,

hereby appoint, JOSE ANTONIO LLOREDA endfor
GUSTAVO TAMAYO and/or ANGELA MARIA RESTREPO
and/or ALICIA LLOREDA, of Bogota, Colombia, with
offices in sald town, Calle 72 No. 5-83, Sixth Floor, our
true and lsgal representiatives In Bogot#, with power to
recalva notifications and to appoint judiclal or extrajudicial
agents, so as to comply with paragraph 1o. of article 543
of decree 410 of 1871,

Doctors JOSE ANTONIO LLOREDA and/or
GUSTAVC TAMAYO and/or ANGELA MARIA RESTREPC
and/or ALICIA LLOREDA, or the agents by any one of
them appoinicd, are especlally empowered to represent us
before the administrative, judicial or police authorities of
Colombia, in all proceadings pertaining to industrial
property, for which purpose we authorize them to take
before the sald authorities all the necessary steps for tha
sald end; to flle petitions, declarations, claims, recourses,
canceliations and administratlve injunction proceedings; to
draw up spacifications; to flle amendments, oppositions
and appeals, to pay all Instaliments and effect all other
payments prescribed by law; to receive proper recelpts, to
comply with all other requirements and, in short, to teke all
those measures which they may deem fit for the protection
of our Iinterests; and in case of opposition, where the
proceedirigs he passed over to the courts, we authorize
sald agents to act on our behaH, as complainants as well
as defendants, before the competent judges, with full
powers to make arrangements, {o submit to arblirators, to
desist, to collect, to appeal and, in short, with all such
further powers as may be raquired, and we hereby deciare
from now on as valld end good all that said
representatives and/or the agents by any one of them
appointed may do for our bansfit

We also authorize doctors JOSE ANTONIO
LLOREDA and/or GUSTAVO TAMAYO andlor ANGELA
MARIA RESTREPO and/gr Al DLank b

Given and signed this 38
IEHDé-.-PJHﬁ.n\S
. Hummnm i
PHARMACIA ITARA ¥ ptker <=
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Qott. GRAZIA SCARPON!

NOTAIO
20123 MILANO - Via Stwrigs, 18
fod. F 8CB GRZ S8R4T HEOTY

AUTENTICA DI FIRMA
Certifico 1o sottoscritta Dott.GRAZIA SCARPONI, Notaio in Mi-
lano ed iscritta presso il Collegio Notarile di Milano, vera
ed autentica la firma retro apposta in mia presenza, previa
rinunzia con il mio consenso all'assistenza dei testimoni,
dalla Signora VERONELLI PAOLA, nata a Milano i1 17 dicembre
1945 e domiciliata per la carica pressc la sede sociale, im-
piegata, nella sua qualita di procuratore della Societd "PHAR-
MACIA ITALIA S.p.A." con sede in Milano-Via Robert Koch 1.2,
munita degli occorrenti poteri.
Della sua identita personale, qualifica e poter{ {o Notaio so-
no certa.
Dichiaro, inoltre, io Notaic di conoscere la lingua inglese e
che il testo in italiano corrisponde al testo in inglese.

Milano, li 13 MAR 2002
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* CERTIFICADO NOTARIAL {INDIVIDUQ)
{ss

Alos dias del mes de de 20
comparecid personalmants ante mi, Notarle Plblico
en y por el condado antes citado,

a qulen doy fe de conocer y me cansta que
es/son la persona descrita y firnante del documento que
precede, declarando ante ml que otorga el mismo para los
fines y propdsitos que an &l se expresan.

Notary Public (Notario Piblico).
CERTIFICADC NOTARIAL (INDIVIDUO)

{ss

Alos dlas del mes de de 20
comparecid personalmente ante ml,
Notario Pdblico en y por el condado antes citado,

.‘tjuwn doy fe de conocer y me consta que

son la persona descrita y firmante del documento que
precede, declarando ante ml que otorga el mismao para los
fines y prapdsitos que en él te expresan.

Notary Public {Notarlo Pablica).
CERTIFICADO NOTARIAL (SOCIEDAD)

{ss

d de 20 02 comparecié
Plot? VerORELL1 & qulen conazco y
de quien me consta que firmd el anterior documanto Yy

uien dabldam’e.nte juramentado daclaré Hlio que &
ncionarle 3. PHARMACIA SPA
la compafila nombrada en el documento que antecede,
una sociedad debldaments organizada vy axistents
conforme a las leyes de Italia | domiciliada en Ia
ciudad de Milan . legalmente constitulda para
n periodo de duracién que adn no ha terminado, que
erce legaimente su objeto conforme a las leyes de
. que el declarante estd autorizado por dicha Compafia
para conferir este poder; que el sello estampado por éi al
pie de tal poder, en nombre y en representacién de la
expresada Compafila, es el sello oficial de ella; y que el
objeto pare el cual se confiere este Instrumento estd
comprendido dentro del de la sociedad.

El suscrito Notario ha visto los Estatutos de Incorporacion
firmados en Milan

. con fecha , ¥ cartifica
que de conformidad con ia legislacidn de dicho Estada la
anterior declaracién juramentada es prueba suficiente de
que |os hechos sobre que ella versa son ciertos o
verdaderos, ds lo cual da fe.

Notary Public (Notario Publico}.

iy M\M Dol o

NOTARIAL CERTIFICATE (INDIVIDUAL)
{es

On this day of ,20 | personally
appesared before me, a Notary Public, In and for the above
mentioned county,

Pacta TERDwELLI
to me known to be the parson described in and
wha executed the foregoing dacument, and who duly
acknowledged to me that axacuted same for the
uses and purposes therein expressed.

NCTARIAL CERTIFICATE (INDIVIDUAL)

{ss

On this cday of .20 , personally
appeared before me, a Notary Public, in and for the above
mentioned county,

PAolA VERoUELL

to me known to be the person described In and who
executed tns foregoing document, and who duly
acknowledged to me that emcuted same for the
uses and purposes therein expressed., -

NOTARIAL CERTIFICATE (CORPORATION)

b

."(ss

Onthis 13 dayot March , 2002 .
personally

came PAoLA VEAONQL!

to me known, and known to me to be the person who
signed the furogolng Instrument, who being by me duly
sworn did depose and say that he is the ITALIA
EXECUTIVE OFFLel of PHARMACIA S.P.A, the
company named within, a Corporation organlxred and
existing under the laws of 1TALY , domiciled at
the City of NILAN , Iagally constituted for
a period of tenure not yet expired, which exercises Its
corporats purposes according to the laws of
; that the deponent s authorized by said Company to
confer this power of attomey; that the eeal affixed
hersunto by the depanent In the name and on behalf of
said Corporetion is the corporate seal thereof: and that the
purpose for which this instrument Is granted is Iincluded
within the corporate purposes of the Compeany.

The undersigned Notary Public has seen the articles of
Incorporation of sald Corporation exacuted at
Mitan underdatc of __ -

acknowledgment is sufl'lcl It '
contained ere true, which hety
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TRATADO DE COOPERACION DE PATENTES

PCT

REPORTE DE BUSQUEDA INTERNACIONAL

(PCT Articulo 18 y Reglas 43 y 44)

Registro de referencia del solicitante o agente

PARA FUTURAS ver Notificacién o Transmisién del Reporie de Bisqueds Internacional

00305 ACCIONES  (Forma PCT/ISA/220) as! como, donde splique, ¢l {tem 5 a continuacidn.
Solicitnd internacionsl No. Fecha de registro internacional (dic/mer/aio) Fecha de Prioridad (Primers) (dla/mes/afc)
PCT/EP 01/08639 25/07/2001 10/08/2000

Solicitante

PHARMACIA & UPJOHN S.P.A.

Este Reporte de Blsqueda Internacional ha sido preparado por csta Autoridad de Bisqueds Internacional y cs transmitido al solicitante

Segin &l Articulo 18. Una copin serd trangrmiticda s In Oficins Intemacional.

Este Reporte de Bisqueda Internacional consta de un total de J hojas,

E También csth acompafiado de una copia de cada documento téenico anterior citado en este reporte.

Forma PCT/1SA/210 (primera hoja) (Julio 1998)

1. Bases del reporte

5 Respecio sl lengnaje, In bisqueds internacional se flevd & cabo segin Ia solicitud internacional en ¢l lenguajo en ol cual se presentd,

2 menos que se indique de otro modo en este ftern.

] 1 bisqueds intermacianal se Hevs  cabo segin Ia traduccidn de ka solicitod intemacional proparcionada a esta

Autaridad (Regla 23.1(b)).

b. Respecto a una secuencia de dcido nocledtido y/o amino revelado en la solicitud internecional, In bisqueds internacional

#c llevd 2 cabo segim la listn de In secuencin:
contenido en la solicitud intemacional en forma cscrita.

presentada junto con Ia solicitud internacional en forrma legible por computador.
proporcionada subsiguientemente 8 esta Autoridad en forma escrita.

proporcionada subsiguientements & esta Autoridad en forma legible por computador.

revelacidn en Ia solicitud intemacional segiin se presents.

O O0oOoagaao

secuencia escrita
2, E Clertas relvindicaciones no pudieron locallxarse (Ver Cusilla 1).

3 D Fala onldad de inveaddn (ver Casilla II).

4. Respectn al titulo,

D& & texto es aprobado segin 1o presenm ¢l salicitante.
Esta Autoridad ha establecido que el texto se lea asi:

5. Respecto gl resumen,
D El 1exto es aprobado segiin lo presenta el soliciunte,

8¢ ha proporcionado 1a afirmacién de que e listado de secuencias estrito proporcionado subtiguienternente no va mis slli do 1a

s& ha proporcionado Ia afirmacidn de que la informacidn registrada en forrm legible por computador ea idéntica gl listado de a

Esta Autoridad ha establecido el texto de acuerdo con Is Norma 38.2(b), segiin aparece en e] Racuadro [1I. El solicitante pucde, un
mes despuds de Is fecha de haber enviado por cormeo este reporte de bisqueda internacional, presentar comentarios n esta Autoridad.

6. La figurs de los dibajos que se publicard con ef resumen &1 s Figura No. ——

D como lo suginié el solicitante.
porque ¢l solicitante no sugirié una figura.
porgque csta figura caracteriza mejor & la invencidn.

[] Ningums de tes Aiguras.

=X



Solicitud iternacional No.

REPORTE DE BUSQUE PCT/EP 01/08639

Casgllla]l Observaclones donde
la primera hoja)
Este informe de bisqueda intermacional no ha
Articulo 17(2)(a) por las siguientes razones;
1. [X{] Reivindicaciones Nos.:

n ineserutables (Cc!mﬂnuldén del Item 1 dﬂ

regpecto a ciertas eivindicaciones bajo el

porque s relacionan con un asunto que no es necesario que esta Autoridad busque, a saber:
Aunque las reivindicaciones 23-27 estén dirigidas a un método de tratamiento del cuerpo
humano/animal, la bisqueda ha sido realizada y basada sobre los efectos alegados del
compuesto/composicidn.

2. [ Reivindicaciones Nos.: o _ -
porque se relacionan con partes de la solicitud internacional que no cumplen con los requisitos

prescritos hasta tal grado que no se puede llevar a cabo una bisqueda internacional significativa,
especificamente:

3. [] Reivindicaciones No.:
porque son reivindicaciones dependientes y no estin disefiadas de acuerdo con la scgunda y tercera
oracién de 1a Norma 6.4(a).

Casllla I Observaciones donde falta unidad de Invencién (Continuaeidn del Item 2 de la primera hojs)

Esta Autoridad de Biisqueda Internacional encontrd invenciones miltiples en esta solicitud internacional, asi:

1. D Puesto que todos los derechos de bilisqueda adicionales requeridos fueron pagados oportunamente por
el solicitante, este informe de blisqueda internacional cubre todss las reivindicaciones investigables.

2. D Puesto que todas las reivindicaciones investigables pudieron investigarse sin esfuerzo que justifique
derechos adicionales, esta Autoridad no solicitd pago de derechos adicionales.

3. |:| Puesto que sélo algunos de los derechos de isqueds edicionales fueron pagados oportunamente por el
solicitante, este informe de biisqueda internacional cubre dnicamente aquellas reivindicaciones para
las cuales se pagaron derechos, especificamente las reivindicaciones Nos.:

4.DElsolicimmm60pommmenmlmdmhmdebﬁlquedlldidom1ﬂmqueﬁdonPu
consiguiente, este informe de biisqueda internacional se restringe a la primera invencién mencionada
en las reivindicaciones; estd cubierto por las reivindicaciones Nos.:

Comentarie sobre Protesta |:| Los derechos de biisqueda adicionales estuvieron acompafiados por Ia protesta
del solicitante.

D El pago de los derechos de bisqueda adicionales no estuvo acompaflado por
una protesta.

Forma PCT/ISA/210 (continuacidn de ls primers hoja(1)) (Julio 19598)
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Solicitud internacional No.
REPORTE DE BUSQUEDA INTERNACIONAL PCT/EP 01/08639

Caillls ITII TEXTO DEL RESUMEN (Continuacién del {tem 5 de la primers hojs)

Compuestos de biciclo-pirazol de férmula (I), como se definen aqui, son itiles para el
tratamiento de enfermedades ligadas a las proteinas quinasas desreguladas.

“Forma PCT/ISA/210 (contimuacién de 1a primers hoja (2)) (Julio 1998)
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A. CLASIFICACION DE MATERIA OBJETO

AG61P25/00 AG61P31/12
(C07D471/04,231:00,221:00)

B. CAMPOS BUSCADOS

[PC7 CO7D487/04 COTD471/04 AG61K31/4162 A61K31/437 A61P35/00
1 (CO7D487/04,231:00,209:00),

Segim Ia Clasificacién de Patente Internacional (IPC) o segin Ia clasificacién nacional y in IPC

[PC7 CO7D A61K AG6IP

Documentacidn minima buscada (sisterna de clasificacidn seguido de simbolos de clasificacién)

Documentacién buscads fuers de documentacidn minine hasta donde dichos documentns se incluyan en los carmpos buscados

CHEM ABS Dato, EPO-Internacional, WPI Dato

Base de datos electrémica consultada durante la bilsqueda intemacional (nombre de ks base de datos y, donde ses prilctico, buscar términos usados)

C. DOCUMENTOS CONSIDERADOS RELEVANTES

Chtpgoria ®

Citacidn de documento, con indicacidn, donde ses apropindo, de los textos relevanties

Relevante s Ia reivindicacion No.

X DATABASE CA *‘Online!

recuperado de STN
XP002194365
41270-19-3; 41270-20-6; 41270-21-7

INDUSTRIES, LTD.)
1 de Febrero de 1973 (1973-02-01)

A WO 99 32455 A (BAYER AG)
1 de Julio de 1999 (1999-07-01)
reivindicaciones 1,15

o

CHEMICAL ABSTRACTS SERVICE, COLUMBUS, OHIO, US;
NAKANISHI, MICHIO ET AL: “Derivados dec 4,5,6,7-
Tetrahidro-1 (o 2) H-pirazol-4,3-C-piridina”

No. de acceso de la base de datos 78: 159597

resumen y RNs 41270-17-1; 41270-19-3;

& JP 48 003639 B (YOSHITOMI PHARMACEUTICAL

1,10

1,10,12

En ¢l recuadro C se enumeran mis docurmentos.

E En ¢l anexo s¢ enumenn miembros de s familia de patentes.

° Categorias especiales de documentos citados:

‘A’ documento que define ¢l estado general de In téenica €] cual no se
considera de relcvancia particular

‘E' documento anterior pero publicado en o despuéa de 1a fecha do

‘L’ documento que puede arrojar dudas sobre reivindicaciones de
prioridad o que sc cita par establecer 1n fecha de publicacion de otra
citacidn u otra razin especial (segiin se especifica)

0" documenio que se refiere a una revelacidn oral, uso, exhibicidn u
otroa medios

P documento publicado antes de Ia fecha de presentacién internacional
de la fecha de reivindicada

T documento posterior publicado despuds de I fecha de presentacidn
internacional o fecha de prioridad y que no estl en conflicto can Ia
solicitud pero citado pars entender el principio o teoris que sustenta
Ia invencidn

X' documento de relevancia particular; ls invencidn relvindicada no
pucde considerarse nucva o no puede considerarse que comprende
un paso imventivo cuando el documento sc torma solo

7" documento de relevancia particular; la invencidn reivindicada no
puede considerarse que comprande un paso imventivo cuando el
documento se combina con uno o mils documentos, siendo dicha
combinacin obvia para una persona experia en la tienica

‘%' documentn miembro de la misma familia de patentes

Europesn Putemt Office, P. B. 5818 Patentlasn 2
NL - 2280 HV Rijewijk

Tel. (+31-70) 340-2040, Tx 31 651 eponl,

Fax (+31-70) 340-3016

Fecha de In terminacién real de I biisqueda internacional Fecha de envio por comeo del reporte de bilsqueda internacional
26 de Marzo de 2002 12/04/2002
Nombre y direccidn de correo de [SA Funsionario aptorizado

Alfaro Faus, I

Forrm FCT/ISA/210 (segunda hoja) (Julio 1992)



Solicitud Internacional No.
REPORTE DE BUSQUEDA INTERNACIONAL PCT/EP 01/08639
C. (Cantinuacidn ) DOCUMENTOS CONSIDERADOS RELEVANTES
Categorin ® | Cimcidn de documento, con indicacién, donde ses apropiada, de log texing relevantes Relevante & la reivindicacién No.
A WO 97 40019 A (CELLTECH THERAPEUTICS LTD; DAVIS 1,10,12
PETER DAVID (GB); DAVIS JEREMY MA)
30 de Octubre de 1997 (1997-10-30)
pédgina 8, lfnea 34-pégina 9, linea 15; reivindicacién 1
“Formm PCT/ISA/Z10 {contiommcion de Is segamda boja) (Julio 1993)
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REPORTE DE BUSQUEDA INTERNACIONAL [ goiicind fmernacional No.

Informe sobre miembros de familia de patentes

PCT/EP 01/08639
Documento de patente . -
citado en el reporte de Fecha de publicacién Miembro(s) de 1a familia de Focha de
b H patentes publicacién

7P 48003639 B NINGUNO

WO 993455 A 01-07-1999 AU 1905599 A  12.07-1999
BG 104598 A  28-02-2001
.BR 9814361 A  27-11-2001
CA 2315713 Al 01-07-1999
CN 1283192 T 07022001
DE 1056725 TI  07-06-2001
EP 1056725 Al  06-12-2000
ES 2155045 T1  01-05-2001
HU 0004426 A2  28-05-2001
IP 2001526269 T 18122001
NO 20003231 A 22-08-2000
PL 341356 Al 09-04-2001
8K 9622000 A3  18-01-2001
TR 200002617 T2  21-11-2000
) 9932455 A1  01-07-1999

WO 9740019 A 30-10-1997 AU 2396897 A 12-11-1997
EP 0006286 Al  07-04-1999
WO 9740019 A1  30-10-1997
TP 2000509035 T  18-07-2000
Us 5922741 A 13-07-1999

Forma PCT/ ISA/ 210 (snexo familia de patentes) (Julio 1992)

)4



D R L L S
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INTERNATIONAL SEARCH REPORT
(PCT Article 18 and Rules 43 and 44)

Iy fication Gf Tranamittal of INMAONEl Goarch Report
e | PO TR e e o
00305 ACTION
TMeMAtiona appAcation NG. mm_—m‘qmm 0| (Eariens) Priofiy DEia (aymontviess
PCT/EP 01/ 08639 25/07/2001 10/08/2000
Acphcan )

PHARMACIA & UPJOHN S.P.A.
. Thia Imtemadonal Search Report has bean by this Intamatonal Searching Authority and I ranamitisd 1o the anplum-."_.

according to Artice 18. A copy s being trar smitod to the Intamational Bumeu,

Thig intamationel Search Report conslsw of a s of -5 shasta.
iy alac mpmwummmmgzmmmmumm

1. Baesis of the report

O O 00000

4. With egwa 1o the title,

$. With ragard ta the abatract,

- L] pecauss the appiloant falled  suggesta figurs.
[]  becausa this gure becer chirecisrizes the invention.

3. With regard 1 the"fanguage, the ln3mational search wne Ganied out an the besis of the inematanal epplication inthe
iarguage in which Itw!s“m. urllalwl_elwhohdhllldurﬂ'mlllm.
[] e intamational search wai canfad cut on the basis of a tranalation of the intemational application fumished to this
- Autharity (Rula 23.1()) . .
B. With regard i &ny nucleotide andior smino aold dlaciosad In the (marmasionai appiication, the INtemational wea
was ceried aut oy the basls of fhe mCuance tedng s . i
containad i the intamafionl agplisaticn In urittan krm.

fiind togathar with the Intamational appication in computer madabie fonm.
fumishad subsequantly to this Autharity In written lann.
fumished subssauenty 1o ttis Autharlty In compurter randble fom.

the satement that tha subanquantly fumished
Intamitiona! applioaton as Ikad haa been fymished,

mm:mwmmm recorded I computer reaciabis 1o I identiol to the wiitian ssquante flating has been

writien sequence sting coas not go beyond the disciosure In the

Cortain claims wers found unasarohabie (Sae BoxT).
Unity of Invention Ls Iaokirig (886 B 1.

[X]  the textis approved as subnitisd by the appliant.

[] the et has bean estabishe by this Authorlly ko read as followe:

. The iaxt s Bpproved as suber ind by the appiicant, . Lo
m _ mmnummtmmmmma.wmmmwunqsmhaum.m may,

within one month from th dis of malling of this comments to this Authortty.. |
" 8 The figura of the drawings % 50 putilleh ad with the abstractis Figure No. =
L]  aamgoosted by the apploant RN [ None otthe ngures.

Form PCTASA/Z10 (first sheet) (July 1858)



et T o -l

: Intefnational i No,
INTERNATIONAL SIZARCH REPORY PCT/EP 01/08639

Box1 Observations whore osrtain cleims wers found unsearchebie (Continustion of item 1 of first ahast)

THs Immnadonaj Saarch Report has not bhean «etabiished in respect of certain olaimae under Artidie 17(2)(a) fir the following reasans:

1 m Claime Nos.;

becauss thay ralais to subject matiar rot required to be searched by this Authdsity, namely:

Although claims 23 - 27" are directed to & method of treatment of the
human/animal body, the search has been carried out and based on the allaged
affects of the compouncl/compoﬂﬂon.

2, D Claima Noa.:
bacauss they relats of the Imsmaticnal Applicaton that da not oo with the prosoribad raquirements to such
an axiant that ne internagenal Sasrch can be ourrind out, J e .

]

3. Clalmg Nos.:
D because they ars dapendent cisims &nd are not drafiad b acoordance with the second and third asntavioss of Fuls 2.4(a).

o)

-| Box 1l Observationa where unity of Invention i lacking (Continuwtion of ften 2 of first sheet)

.

| e, Dmﬂ roc ackiicnal seech taet e Sy Dy

| “Tres intemationss Searching Authorhy fourd muuEpie Iventiona in this ntsmetional appfication, as follows:

1, As all required addiiona search faas wene Imely paid by the applicant, this intermational Gearch Report covers al

. gaarchable claims,

1 2 D Aauluwubhdnlmunuldb-—ruudwllnuuﬂanjulmmudbmlm.mcmnwddnuhmm

of any additfonal

4 a D As only some of tha raquired additionl mmmmﬂwmuwﬂmm

mmmlv honahlrnliormmmwnpdd.

spplicartt. Consequently, this Imemetional Ssarch Raport is

9
1o tha invendon first mentonad [n the ciaime; i Ia covared by olalms Nos.:

Remark on Protest - _ _ D The adcftcnal search feds ware sccompanied by the sppicants protet.,
[T] No protast accampeanied the paymentaf additonaf s3arch fess.

“y

‘Q .

T

E
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Internatiohal applisation No.

INTERNATIONAL SEARCH REPORT PCT/EP 01/08639 |7

Box Bl TEXT OF THE ABSTRACT ((Continuation of tem 5 of the first sheet)

Bicyclo-pyrazole compounds of @ foxrmula (I), as berein
‘defined, are useful for treating diseases lirked to
"disyrequlated protein kinases. -

-

] - -_

Form PCTAGA/210 (continuation of firet shes: ()Y LJuty 1996)



o T INTERNATICNAL SEARGH REPORT T

imemational Appitantion Ne
PCT/EP 01/08839
TPC 7 C07Daa7/0s  “COVba71/08  AGIK3L/4162 ASIK31/437  AG1P3B/00

A61P25 oo A61P31/12  //(cO7D487/04,231:00,209:00),
(C07D471/04,231:00,221:00)
Mguimumm-mmmmnmn

8. FIELDS SEARCHED

LRipum documaniation sidrchod {clasal fellowad
TPC 7 COTD AGIK ROIP i ched by chmon symiok)

Dacumeniation saarched aiter han minimum Socimi hation to the @dent that such dacimonts am inokided I Uhe flekis saarchad

" Elctionic data bash conwdied during the INemadonitl SRAMCh (Wame of dala D858 Bd, Whers Aadicel, SER/Th ST Lia)
CHEN ABS Data, EPO-Internal, WPI Data -

|| ¢, BOCUMENTS CONSIDENED TO BE RELEVANT - w .
Calagory * | Chation of document, with indioation, wmmarmmnplq- ) Ralovant to cieim No.
1x DATABASE €A ‘Onlfne! ' S 1,10
CHEMICAL - ABSTRACTS SERVICE, COLUMBUS, -
QHIO, US; -

NAI(ANISHI MICHIO ET AL:

*4,6,6,7- Tatra.h.vdrc»-l(nr .
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TRATADO DE COOPERACION DE PATENTES

PCT
< REPORTE DE EXAMEN PRELIMINAR INTERNACIONAL
(PCT Articulo 36 y Regla 70)
Registro de referencia del PARA FUTURAS ACCIONES  Ver Notificacién o Transmisién del
solicitante o agente Reporte de Examen Preliminar
Solicitud Internacional No. Fecha de registro internacional Fecha de prioridad
(dia/mes/afio) (dfa/mes/afio)
PCT/EP 01/08639 25/07/2001 10/08,/2000
Clasilicacién Internacional de Patentes {IPC) o clasificacién nacional e
C07D487/04
Solicitante
PHARMACIA ITALIA SPA et al

36.

Este reporte de examen preliminar internacional ha sido preparado por esta Autoridad
BExaminadora Preliminar Internacional y se transmite al solicitante de conformidad con el Artieulo

2. Este REPORTE constadeuntotalde —-— pdginas, incluyendo la cardtula.

(] Este reporte también estdé acompafiado de ANEXOS, es decir, pdginas de descripcién,

reivindicaciones y/o dibujos que han sido modificados y son la base de este informe y/o
piginas que contienen rectificaciones hechas ante esta Autoridad (ver Regla 70.16 y Ia
Seccién 607 de las Instrucciones Administrativas de conformidad con el PCT).

Estos anexos constan de un total de pdginas.

3. Este informe contiene indicaciones relacionadas con los siguientes ftems:

I [X Bases del Reporte
@ I [ Prioridad
II [X] No establecimiento de opinién respecto a novedad, nivel inventivo Yy
aplicabilidad Industrial.
IV [ Falta de unidad de invencién
V [ Afirmacisn razonada de conformidad con el Articulo 35(2) con respectoa novedad,
nivel inventivo o aplicabilidad industrial; citaciones y explicaciones que sustentan
dicha afirmacién.
VI [ Ciertos documentos citados
VI [] Ciertos defectos en la solicitud internacional
VII [] Ciertas observaciones sobre la solicitud internacional
Fecha de presentacién de la demanda Fecha de terminacién de este reporte
27/02/2002 24/06/2002
Nombre y direccién de correo de la IPEA/ Puncionario autorizado
European Patent Office
D-80298 Munich VERHULST W
Tel, (+49-89) 2399-0, Tx: 523656 epmu d
Fax: (+49-89) 2399-4465 Tel. (+49-89) 2399 2828

Forma FCT/IPEA/4B (partacks) (juli 199)



REPORTE DE EXAMEN PRELIMINAR

Solicitud internacional No. PCT/EP01,/08639

INTERNACIONAL

IF
7

L

Base del Reporte

La base de este examen preliminar internacional es la solicitud como se present6
originalmente.

No establecimiento de opini6n respecto a Ia novedad, nivel inventivo y aplicabilidad
industrial

La cuestién si la invencién reivindicada parece ser novedosa, involucrar un nivel
inventivo o ser industrialmente aplicable no ha sido el objeto del examen preliminar
internacional respecto a las reivindicaciones que no han sido buscadas (Articulo 17(2)(a)
o (3) y Regla 66.1(e) del PCT); véase también el reporte de blisqueda internacional).

Declaracién razonada segn la Regla 66.2(a)(ii) con respecto a novedad, nivel
inventivo o aplicacién industrial

En el grado en que el examen preliminar internacional ha sido realizado (ver ftem III,
arriba), lo siguiente es puntualizado:

A la luz de los documentos citados en el reporte de biisqueda internacional, se considera
que la invencién como es definida en por lo menos alguna de las reivindicaciones, que
han sido objeto de un reporte de bisqueda internacional, no parece cumplir con los
criterios mencionados en el Articulo 33(1) del PCT, esto es, no parece ser novedosa y/o
involucrar un nivel inventivo (ver Reporte de biisqueda internacional, en particular los
documentos citados X y/o Y y la correspondiente reivindicaci6n citada).

Forma PCT/409NE2 (EPO-03-2002) P20758
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Authority and is transmitted to the spplicant aceording to
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il "l'lnlnpu'tllllnmplrulibyANNEXES i.e., sheets of the dewcription, claims and/or which have
been amended and mhbﬂsfw&uupm:ﬂl«iﬂm rectifications made before this Authority
(see Rule 70.16 and Section 607 of the Administrative Instructions the PCTY. °

These snnowsconsista of atotal of _ sheeta

3.  This report contsins indications refating to the following iteme
1[X] Basis of the report
i ] Priority
1t [X] Noo-establichment of opinion with regard to novelty, Inventive step and industrial applicabilicy

IV [| Lack of unkty of invention
v Reasoned staternent under Article 33(2) with mlw ovelty, krventi industrial spplicshilicy;
IZ] citations snd explanations uppmgun)lt ot oV ve R o
VI [] Certain documents cited
Vil [[] Certain defects in the intemational application
VIl [] Cortain cheervations on the international application
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Name and mailing address of the IPEA/ Authorized officer
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Form PCT/IPEAMD® (cover sheet) (July 1998)




A1

4 INTERNATIONAL PRELIMINARY Intemational application NoPCT/ EP 01/ 08639 21—‘
EXAMINATION REPORT

Basls of the report
The basis of this intemational preliminary examination is the application as originally filed.

Non-establishment of opinlon with regard to novelty, inventive step and industrial
applicabllity

The question of whether the claimed invention appears to be novel, to involve an

inventive step, or to be industrially applicable has not been the subject of the

international preliminary examination in respect of the claims which have not been

searched (Article 17(2)(a) or (3) and Rule 68.1(e) PCT), see also international search report).

Reasoned statement under Rule 66.2(a){ll) with regard to noveity, Inventive step or
Industrial applicabliity

To the extent that the intemational preliminary examination has been carried out (see item
Il above), the following is pointed out:

In light of the documents cited in the international search report, it is considered
that the invention as defined in at least some of the claims, which have been the
subject of an international search report, does not appear to meet the criteria
mentioned in Article 33(1) PCT, i.e. does not appear to be novel and/or to involve
an inventive step (see international search report, in particular the documents cited
X and/or Y and corresponding claim references).

Form PCT/408NE2 (EPO-03-2002) P20758



BICICLO-PIRAZOLES ACTIVOS COMO INHIBIDORES DE QUINABA,
PROCEDIMIENTO PARA SU PREPARACION Y
COMPOSICIONES FARMACEUTICAS QUE LO CONTIENEN

RESUMEN-OBJETO Y FINALIDAD DE LA INVENCION

Compuestos de biciclo-pirazol de f&6rmula (I), como se
definen aqui, son f(tiles para el tratamiento de

enfermedades ligadas a las proteinas quinasas desreguladas



BICICLO-PIRAZOLES ACTIVOS COMO INHIBIDORES DE QUINASA,

PROCEDIMIENTO PARA SU PREPARACION Y
COMPOSICIONES FARMACEUTICAS QUE LO CONTIENEN

i.a presente invencién se refiere a derivados de pirazol

act.ves como wnhibidores de quinasas y, mas particularmente,

n
[ 1]
"~

efiere a derivados de biciclo-pirazol, a un procedimiento
para Su preparacién, a composiciones farmacéuticas que los

comprenden Yy a Su usc como agentes Zterapéuticos.
particularmente en el tratamiento de enfermedades ligadas a

proteina gqguinasas desreguladas

£l mal funcionamiento de las proteina quinasas (PKs) es
el sello distintivo de numerosas enfermedades., Una gran
proporcidn de los oncogenes y proto-oncogenes involucrados en
cénceres humanos codifican a las PKs. Las actividades
gumentadas de las PKs también estan involucradas en muchas
enfermedades no malignas, tales como hiperplasia prostatica
benigna, adencmatosis familiar, poliposis, neurofibromatosis,
osoriasis, proliferacion de las células lisas vasculares
g5o0ocireda con ateroesclerosis, fibrosis pulmonar, artricis,
glomerulonefritis y estenosis y reestenosis post-quirirgicas.

Las PKs también estan involucradas en condiciones
inflamatorias y en la multiplicacién de virus y parasitos.
Las PKs también pueden jugar un papel importante en la
patogénesis y el desarrollo de trastornos neurodegenerativos.

Para una referencia general al mal funcionamiento de las
PKs o & la desregulacién ver, por ejemplo, Current Opinion in
Chemical Biology 1999, 3, 459-465.

Un objeto de la invencién es proveer compuestos que son

=
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Utiles en el tratamiento como agentes contra un sinnimero de
enfermedades provocadas por una actividad proteina quinasa
desregulada.

Otro objeto es proveer compuestos que estin dotados de
miltiple actividad inhibidora de la proteina quinasat

Los presentes inventores han deséubierto ahora que los
biciclo-pirazoles estin dotados de miltiple actividad
inhibidora de la proteina quinasa y por lo tanto son dtiles
en el tratamiento de enfermedades asociadas con proteina
quinasas desregqguladas. -

Mas especificamente, los biciclo-pirazoles de esta

invencién son ttiles en el tratamiento de una variedad de

canceres incluyendo,'pero no limitados a: carcinomas tales

como de vejiga, mamario, de colon, de rifién, de higado, de
pulmén, incluyendo céncer del pulmén de las células pequeiias,
de eséfago, de vesicula biliar, de ovario, de péncreas,
estémago, cuello uterino, tiroldes, préstata, y de piel,
incluyendo el carcinoma de las células escamosas; tumores
hematopoyéticos de linea linfoide, incluyendo leucémia,
leucemia linfocitica aguda, leucemia linfobldstica aguda,
linfoma de las células B, linfoma de las células T, linfoma
de Hodgkin, 1linfoma no Hodgkin, linfoma de las células
pilosas y linfoma de Burkett; tumores hematopoyéticos de
linea mieloide, incluyendo leucemias mieldégenas agudas y

crénicas, sindrome mielodisplasico y leucemia promielocitica;

79
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tumores de origen mesenquimdtico, incluyendo fibrosarcoma y
rabdomiosarcoma; tumores del sistema nervioso periférico y
central, incluyendo astrocitoma, neuroblastoma, glioma y
schwannomas; otros tumores, incluyendo melanoma, seminoma,
teratocarcinoma, ostecsarcona, xeroderma pigmentbsum,

queratoacantomas, cancer folicular tiroideo y sarcoma de

Kaposi.

Debido al rol clave de las PKs en la requlacién de la
proliferaciédn celular, estos bilciclo-pirazoles también son
itiles en el tratamiento de una variedad dé trastornos
proliferativos celulares tales como, por ejemplo, hiperplasia
prostatica benigna, adenomatosis familiar, poliposis, neuro-
fibromatosis, psoriasis, proliferacién de las células lisas
vasculares asociada con aterocesclerosis, fibrosis pulmonar,
artritis glomerulonefritis y estenosis y reestenosis post-
quirdrgica.

Los compuestos de la invencién pueden ser dtiles en el
tratamiento de la enfermedad de Alzheimer, como lo sugiere el
hecho de que cdk5 estd involucrado en la fosforilacién de la
proteina tau (J. Biochem., 117, 741-749, 1985)}.

Los compuestos de esta invencidén, como moduladores de la
apoptosis, también pueden ser itiles en el tratamiento del
cédncer, infecciones virales, prevencién del desarrollo del
SIDA en individuos infectados con HIV, enfermedades

autoinmunes y trastornos neurodegenerativos.
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Los compuestos de esta invencién pueden ser ﬁtiies para
inhibir la angiogénesis y las metastasis tumorales.

Los compuestos de la 1invencién son dtiles como
inhibidores de la quinasa dependiente de cilclina (cdk) ¥y
también como inhibidores de otras proteina quinasaq tales
como, por ejemplc, las proteina quinasas C en diferentes
isoformas; Met, PAK-4, PAK-5, 2C-1l, STLK-2, DDR-b; Aurora 1,
Aurora 2, Bub-1l, PLK, Chkl, Chk2, HER2, rafl, MEK1l, MAPK,
EGF-R, PDGF-R, FGF-R, IGF-R, VEGF-R, PI3K, weel qpinasa, Src,
Abl, Akt, ILK, MK-2, IKK-2, Cdc7, Nek y por lo tanto son
efectivas en el tratamiento de enfermedades asociadas con
otras proteina quinasas.

Por consiguiente, la presente invenciédn provee un método
para tratar a un mamifero, incluyendo a seres humanos, que
presentan una enfermedad provocada por y/o asoclada con una
actividad alterada de la proteina quinasa, administrando a
dicho mamifero que lo requiere una cantidad terapéuticamente

efectiva de un compuesto de biciclo-pirazol de férmula (I):

Cn @Y, O

4

N
R,
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en donde:
- R ¥y R;, iguales o diferentes, son independientemente un
Atomo de hidrégeno o un grupo opcionalmente sustituido
seleccionado entre R’, -COR’, -COOR’, -CONHR’, -CONR’R”, -NH-
C{=NH)NHR’, -C(=NH)NHR’, -SO,R’, -SO,NHR’, o -SO,NR'_R"..' en
donde R’ y R”, iguales o diferentes, son seleccionados
independientemente entre hidrégenoc o arilo alhizilo C,-Cs»
cicloalquilo C;~-Cq, arilo o alquilo C,~C4, rectos o ramificados
opcionalmente sustituidos, o R’ y R” tomados jl_mtos forman
una cadena alquileno C,-Cq;
- Ra, Rb, Rc y Rd, iguales o diferentes, son seleccionados
independientemente entre hidrdgeno, grupos -CH,OR’, arilo
alquilo C,;-C;, arilo, alquilo C,-Cg rectos o ramificados,
opcionalmente sustituidos, en donde R’ es como se definid mas
arriba o Ra y Rb y/o Rc y Rd, toma.dos junto con el &tomo de
carbono al cual estén unidos, forman un grupo cicloalquilo
C,-C¢ opcionalmente sustituido;
- m y n, cada uno independientemente, representan 0 o un
entero de 1 a 2, con la condicién de que m + n sea menor"que;
o igual a, 2 (m+ n g 2);
© una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

En una forma de realizacién preferida del método arriba
descripto, la enfermedad provocada por una actividad proteina
quinasa alterada es seleccionada entre el grupo que consiste

en cancer, trastornos proliferativos celulares, enfermedad de

T
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Alzheimer, infecciones virales, enfermedades auto-inmunes y
trastornos neurodegenerativos.

Los tipos de cancer especificos que pueden ser tratados
incluyen carcinoma, carcinoma de las células escamosas,
tumores hematopoyéticos de linea mieloide o linfoide, tumores
de origen mesenguimatico, tumores del sistema nervioso
central y periférico, melanoma, seminoma, teraiécarcinoma,
osteosarcoma, xeroderma pigmentosum, queratoacantomas, céncer
folicular tiroideo y sarcoma de Kaposi. )

En otra forma de realizacién preferida del método
descripto mds arriba, el trastorno proliferativo celular es
seleccionado entre el grupo que consiste en hiperplasia
prostéatica benigna, adenomatosis famlliar, poliposis, neuro-
fibromatosis, psoriasis, proliferacién de las células lisas
vasculares asociadas con ateroesclerosis, fibrosis pulmonar,
artritis, glomerulcnefritis y estenosis y reestenosis post-
quirdirgica.

Ademds, el método objeto de la presente invencién,
también provee inhibicién de la angiogénesis y meté&stasis
tumorales.

Un nimero limitado de derivados biciclicos relacionados
estructuralmente con los compuestos de fb6brmula {(I) son
conocidos en la técnica.

Ver, como un ejemplo, Gadekar, Sheekrishna, M. y col.,

en J. Med. Chem.; 1968, 11(3), 616-618; que revela derivados
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biciclicos, que no muestran actividad inhibidora de 1la
quinasa, caracterizados por la presencia de un sustituyente
de nitrégeno en la posicién 1.

Los derivados de biciclo-pirazoles 1l-no sustituidos de
f6rmula (I) objeto de 1la presente invencién, poi: el
contrario, son compuestos nuevos, que se pueden obtener a
través de un procedimiento combinatorio de fase édiida nuevo
Yy extremadamente versidtil, que también estd comprendido
dentro del alcance de la invencién. _

La presente invencién provee por lo tanto un compuesto

de biciclo-pirazol de férmula (I):

en donde:

- R ¥y R;, lguales o diferentes, son independientemente un
dtomo de hidrégeno o un grupco opcionalmente sustituldo
seleccionado entre R’, -COR’, -COOR’, -CONHR’, -CONR’R", -NH-
C(=NH)NHR’, ~-C(=NH)NHR’, -SO,R’, -SO,NHR’, o -SO,NR’R”; en
donde R’ y R”, iguales o diferentes, son selecclonados

independientemente entre hidrégeno o arilo alquileo C,;-C,
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cicloalquilo Ci;-C4 arilo o alquilo C;=C¢, rectos o
ramificados, opcionalmente gustituidos, © R’ y R tomados
juntos forman una cadena alquileno C,-C;;
- Ra, Rb, Rc y Rd, iguales o diferentes, son seleccionados
independientemente entre hidrégeno, grupos -CH,O0R’ , arilo
alquile C,-C¢, arilo, alquilo C;-C;, rectos o ramificados,
opcionalmente sustituidos, en donde R’ es como se aefinib mas
arriba ¢ Ra y Rb y/o Rc y Rd, tomados junto con el &tomo de
carbono al cual estdn unidos, forman un grupo gicloalquilo
C,-C¢ opcionalmente sustituido;
- m y n, cada uno independientemente, representan 0 o un
nimero entero de 1 a 2, con la condiciétn de que m + n’ sea
menor que, o igual a, 2 (m + n < 2);
0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

También es un objeto de la invencibén proveer un
compuesto de férmula (I) o© una sai farmacéuticamente
aceptable del mismo para usar como un medicamento.

La invencidén también provee el uso de un compuesto de
férmula (I} o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo
en la elaboraciétn de un medicamento para tratar a un paciente
que presenta una enfermedad provocada por y/o asociada con
una actividad proteina quinasa alterada.

Los compuestos de férmula (I), objetc de la presente
invencién pueden tener aAtomos de carbono asimétricos é’pueden

existir por lo tanto ya sea como mezclas racémicas o como
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isétmeros é6pticos individuales.

Por consiguiente, todos los isémeros posibles y sus
mezclas y tanto de 1los metabolitos como de los bio-
precursores farmacéuticamente aceptables (denominados también
pro-drogas) de los compuestos de férmula (I), as} " como
también como cualquier método terapéutico de tratamiento que
los comprende, se encuentran también dentro del éiéance de la
presente invencién.

Ademids de lo indicado mads arriba, como §e apreciara
facilmente, los nitrégeno pirazoles del anillo no sustituido
en los compuestos de la invencién se sabe que se equilibran
rédpidamente, en solucidén, como mezclas de ambos tautdmeros:

R Ry
HN-_A\ HN \N\
— /

(im (CH,),1 () (CH), (CH), ()

_)\

Por consiquiente, en la presente invencién, en donde
s6lo un tautdémero estd indicado para los compuestos de
férmula (I), el otro (Ia), también estd dentro del alcance de

la presente invenclén, a menos que se especifique de otra

manera.
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Como se usa aqui, a menos que se especifique de otra
manera, con el términoc alqullo C,-C¢ recto o ramificado, ya
sea como tal o como arilalquilo, se entiende un grupo tal
como, por ejemplo, metilo, etilo, n.propilo, isopropilo,
n.butilo, isobutilo, sec-butilo, tert-butilo, n.peniilo,
n.hexilo y similares. Preferentemente, es un alquilo C,-C,,
por ej., metilo, etilo, n.propilo, isopropil&J n.butiloe,
isobutilo, sec-butilo, tert-butile.

Cuando R’ y R* tomados juntos forman _una cadena
alquileno C,-C¢;, los mismos junto con el atomo de nitrégeno
al cual estidn unidos, forman preferentemente un grupo
piperidino o pirrolidino.

Con el término grupo cicloalquilo C,-C; se entiende
ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo y ciclohexilo.

Con el término arilo, ya sea como tal o como grupo
arilalquilo, se entiende un hidrocarburo mono-, bi~ o poli-
ya sea carbociclico o heterociclico con de 1 a 4 mitades del
anillo, ya sea fusionadas o unidas entre si por enlaces
simples, en donde por 1lo menos uno de 1los anillos
carbociclicos o heterociclicos es aroméAtico.

Ejemplos no limitativos de grupos arilo son, por
ejemplo, henlilo, indanilo, bifenilo, o« o Pp-naftilo,
fluorenilo, 9,10-dihldroantracenilo, piridilo, pirazinilo,
pirimidinilo, piridazinilo, indolilo, imidazolilo,

imidazopiridilo, 1,2-metilenodioxifenilo, tiazolilo,
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isotiazolilo, pirrolilo, pirrolilo-fenilo, furilo, fenil-
furilo, benzotetrahidrofuranilo, oxazolilo, isoxazolilo,
pirazolilo, cromenilo, tienilo, benzotienilo, isoindolinilo,
benzoimidazolilo, tetrazolilo, tetrazolilfenilo,
pirrolidinil-tetrazolilo, isoindolinil-fenilo, quimolinilo,
isoquinolinilo, 2,6-difenil-piridilo, quinoxalinilo,
pirazinilo, fenil-quinolinilo, benzofurazanilb, 1,2,3-
triazolilo, 1-fenil-1,2,3-triazolilo, y similares.

Claramente, como se indicé mas arriba, los_grupos arilo
también pueden referirse a anillos heterociclices o
carbociclicos aromaticos, fusionados o ligados ademas a
anillos heterociclicos no aromaticos, tipicamente
heterociclos de S a 7 miembros.

Con el término heterociclo de 5 a 7 miembros, que
comprenden por lo tanto heterociclos arom&ticos denominados
también grupos arilo, entendemos ademds un carbociclo de 5 a
7 miembros saturado o parcialmente insaturado, en donde uno
o mads atomos de carbono son reemplazados por heteroadtomos
tales como nitrégeno, oxigeno y azufre.

Ejemplos de heterociclos de 5 a 7 miembros,
opcionalmente benzocondensados o sustituidos adicionalmente,
son 1, 3-dioxolano, pirano, pirrolidina, pirrolina,
imidazolidina, pirazolidina, pirazolina, piperidina,
piperazina, morfolina, tetrahidrofurano, azabiciclononano ¥y

similares.
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De acuerdo con los significados arriba mencionados
provistos para R, R;, R’, R”, Ra, Rb, Rc y Rd, cualquiera de
los grupos arriba mencionados puede ser sustituido opcional
y adicionalmente, en cualquiera de las tres posiciones, por
uno o mas grupos, por ejemplo, 1 a 6 grupos, seleccioﬁadas
entre: haldgeno, nitro, grupos oxo (=0), carboxi, clano,
alquilo, alquilo perflucrado, alquenilo, "alquinilo,
cicloalquilo, arilo, heterociclilo, grupos amino y derivados
de los mismos tales como, por ejemplo, glquilamino,
dialquilamino, arilamino, diarilamino, ureido, alquilureido
o arilureldo; grupos carbonilamino y derivados de los mismos
tales como, por ejemplo, formilamino, alquilcarbonilamino,
alquenilcarbonilamino, arilcarbonilamino,
alcoxicarbonilaming, sulfonamido, alquilsulfonamido Y
arilsulfonamido, grupos hidroxi y derivados de los mismos,
tales como, por ejemplo, alcoxi, ariloxi, alquilcarboniloxi,
arilcarboniloxi, cicloalqueniloxi o alquilidenaminooxi;
grupos carboniloc y derivados de los mismos tales como, por
ejemplo, alquilcarbonilo, arilcarbonilo, alcoxicarbonilo;
arlloxicarbonilo, cicloalquiloxicarbonilo, aminocarbonilo,
alquilaminocarbonilo, dialquilaminocarbonilo; derivados
sulfurados tales como, por ejemplo, alquiltio, ariltio,
alquilsulfonilo, arilsulfonilo, alquilsulfinilo,
arilsulfinilo, arilsulfoniloxi, aninosulfonilo,

alquilaminosulfonilo o dialquilaminosulfonilo. A su vez,

2.
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cuando sea aproplado, cada uno de 1los sustituyentes
mencionados mis arriba puede ser sustituido adicionalmente
por uno © mas de los grupos arriba mencionados.

Las sales farmacéuticamente aceptables de los compuestos
de férmula (I) son las sales de adicibn de &cidos con_ééidos
inorgénicos u organicos, por ej., &cido nitrico, clorhidrico,
bromhidrico, sulfidrico, perclérico, fosfbricb; acético,
trifluoroacético, propidnico, glicéblico, lactico, oxélico,
maldnico, mélico, maleico, tartdrico, citrico, benzoico,
cinédmico, mandélico, metanosulfénico, isetidbnico y
salicilico, asi como también las sales con bases inorgéanicas
u organicas, por ej., de metales alcalinos o alcalinotérreos,
especialmente bicarbonatos, carbonatos o hidréxidos de sodio,
potasio, calcio o magnesio, aminas aciclicas o ciclicas,
preferentemente metilamina, etilamina, dietilamina,
trietilamina o piperidina.

Los compuestos preferidos de la invenclén son los
compuestos de férmula (I) en donde R es -COR’ o -CONHR’ y R,
es R’, -COR’, —CONHR’, -CONR'R”, -SO,R’, -SO,NHR’ o -SO,NR'R”;
en donde R’ y R”, iquales o diferentes, son selecclonados
entre hidr6geno o arilo alquilo C,~C,, cicloalquilo C;-C,
arilo o alquilo C,-Cs, rectos o ramificados, opcionalmente
sustituidos, o R’ y R” tomados juntos forman una cadena
alquileno C,-Cg;

- Ra y Rb, iguales o diferentes, son seleccionados entre
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hidrdégeno o alquilo C,-C, recto o ramificado, o tomados junto
con el atomo de carbono al cual estdn unidos, Ra y Rb forman
un grupo cicloalquilo C,-C¢; Rc y Rd son ambos Atomos de
hidrégeno; mes 0 o0 1; nes 0 o 1.

Otra clase de compuestos preferidos de la invencién son
los compuestos de férmula (I) en donde R es ~COR’ q —~CONHR’
Y R, es R', -COR’, ~CONHR’, -CONR’R”, -SO;R’, —éozNHR’ c -
SO,NR'R”, en donde R’ y R”, iguales o diferentes, son
seleccionados entre hidrbégeno o arilo alquilo C,-Cs»
cicloalquilo C,;-C4, arilo o alquilo C,~Cs, rectos o
ramificados, opcionalmente sustituidos, o R’ y R” tomados
juntos forman una cadena alquileno C,-Cs; Ra es hidrédgeno; Rb
es un grupo -CH,OR’ en donde R’ es como se definid$ mas
arriba; Rc y Rd son ambos atomos de hidrégeno; mes 0 o 1; n
es 0.

Otra clase de compuestos preferidos de la invencién son
los compuestos de férmula (I) en donde R es -COR’ o -CONHR'
Yy R, es R, -COR’, -CONHR’, -CONR'R", -SO,R’, -SO,NBR’' ©
-SO,NR'R”, en donde R’ y R”, iguales o diferentes, son
seleccionados entre hidrégenoc o arile alquilo C,;-C,,
cicloalquilo Cy-Cq4, arilo o alquilo C;-Cq, rectos o
ramificados, opcionalmente sustituidos, o R’ y R” tomados
juntos forman una cadena alquileno C,~Cq; Ra, Rb, Rc y Rd son
todos Atomos de hidrdégeno; m y n son ambos 0.

Los compuestos de la invencién que mds se prefieren son
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los compuestos de férmula (I) en donde R es -COR’ o -CONHR’
Y R, es R/, -'COR', —CONHR’, —-CONR’R” o -SO,R’, en donde R’ y
RY, iguales o diferentes, son selecclonados -entre hidrégeno
o arilo alquilo C,-C¢, cicloalquile C;-Ce, arilo o alquilo C;-
Ce, rectos o ramificados, opcionalmente sustituidos, o R’ y
R* tomados juntos forman una cadena alquileno C,-C¢; Ra y Rb
iguales o diferentes, son seleccionados entre°ﬂidrbgeno o)
alquilo C,-C, recto o ramificado o, tomados junto con el Atomo
de carbono al cual estdn unidos, Ra vy Rb_ forman un
cicloalquilo C;-Cs; Rc y Rd son ambos &tomos de hidrégeno; m
es 1; n es 0.

Los compuestos de la invenciétn que mis se prefieren son
los compuestos de férmula (I) en donde R es -COR’ o -CONHR’
Yy R, es R’, -COR’, -CONHR’, -CONR’'R” o -SO,R’, en donde R’ y
R, lguales o diferentes, son seleccionados entre hidrbgeno
o0 arilo alquilo C;-C¢, cicloalquilo Cy-C4, arilo o alquilo C,;~
Cs» rectos o ramificados, opcionalmente sustituidos, o R’ y
R” tomados juntos forman una cadena alquileno C,~Cq4; Ra y Rb
iguales o diferentes, son seleccionados entre hidrégeno o
alquilo Cy-C, recto o ramificado o, tomados junto con el atomo
de carbono al cual estdn unidos, Ra y Rb forman un grupo
cicloalquilo C;-C4; Rc Yy Rd son ambos dtomos de hidrégeno; m
es 0; nes 1.

Los compuestos de la invenciédn que mas se prefieren son

también los compuestos de férmula (I) en donde R es -COR’ o©

HZ
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-CONHR’ y R, es R, -COR’, —-CONHR’, -CONR'R"”, -SO,R’, -SO,NHR’
o -SO,NR’R”, en donde R’ y R, iguales o diferentes, son
seleccionados entre hidrdégeno o arilo alquilo C,-C,,
cicloalquilo Cy-Cs, arilo o alquilo C;-C¢, rectos o
ramificados, opcionalmente sustituidoes, o R’ y R” Foﬁadas
juntos forman una cadena alquileno C,-C4,; m y n son .ambos 0;
cada uno de Ra y Rb independientemente es hidrbgéﬁo o alquilo
C,-Cy © Ra y Rb tomados junto con el Atomo de carbono al cual
estan unidos, forman un anillo cicloalquilo Cy-gs; Yy Rc ¥y Rd
son hidrégeno.

Los compuestos de la invenciétn que mids se prefieren son
también los compuestos de férmula (I) en donde R es -COR’ o
-CONHR’ y R, es R’, ~COR', -CONHR’, -CONR’'R”, -SO,R’, -SO,NHR’
© -SO,NR'R”, en donde R’ y R, iguales o diferentes, son
seleccionados entre hidrégeno o arilo alquilo C,-C,,
cicloalquilo C,-C¢, arilo o alquilo C,-C;, rectos o
ramificados, opcionalmente sustituidos, o R’ y R” tomados
juntos forman una cadena alquileno C,~C¢; m y n son ambos 0:
Ra, Rb, Rc y Rd son hidrégeno.

Ejemplos especificos, pero no limitativos, de los
compuestos de la invencién, cuando sea apropiado en la forma
de sales farmacéuticamente aceptables, son los siguientes:
1. N-{5-fenilacetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}fenilacetamida;

2. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4~c)pirazol-3-
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il}fenilacetamida;
3. N-bencil-N’-{3-fenilacetamido-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-5-il}urea;
4, N-{5~toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-

il}fenilacetamida;

5. N-etil-N’-(3-fenilacetamido-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-5-illurea; "

6. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrole[3, 4-clpirazol-3-il}-4-
(fenil) fenilacetamida; _

7. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-1il1}-2-
naftilacetamida;

8. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-
furan-2-carboxamida;

9. N-{S—acetil-4,G-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3—il}-5-
clorotiofeno-2-carboxamida;

10. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-6-
cloronicotinamida;

1l1. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3~il}-
benzofuran-2-carbioxamida; '

12. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-11}-4-
fenoxibenzamida;

13. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-
tertbutilbenzamida;

14. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-1ii}-~

piperonilamida;
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15. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-[2-
metil-5-fenil-furan-3-carboxamida]:
16. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-
(quinolina-6-carboxamida) ;
17. N~{5-acetil-4, 6-dihidropirrolol(3,4-clpirazol-3-il}-[5-
(4-clorofenil) furan-2-carboxamida) ; .
18. N-{S-metansulfonil-4,6—dihidropirrolo{3,4-Eipirazol-3-
il}-4-tertbutilbenzanida;
19. N-{5-bencensulfonil-4, 6-dihidropirreclo{3,4-c]pirazol-3-
il}-4-tertbutilbenzamida; -
20. N-{5-benzoil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-
tertbutilbenzamida;
21. N-{5-{l-naftaleno)sulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clplirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
22. N-{5-(l-naftoil)-4,6-dihidropirrolo|[3,4-c]pirazol-3-il}-
4-tertbutilbenzamida;
23. N-{S5-fenilacetil-4,6-dihidropirrolo{3,4-cipirazol-3-il}-
4-tertbutilbenzamida;
24, N-fenil-N’-{3-(4-tertbutil-benzamido)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea;
25. N-isopropil-N’-(3-(4-tertbutil-benzamido)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}urea;
26, N-(5-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-4-fenoxilbenzanmida;

27. N-{5-benzoil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-4-

#5
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fenoxibenzamida;
28. N-{5-(l1-naftoil)-4, é-dihidropirrole(3,4-clpirazol-3-il}-
4-fenoxibenzamida;
29. N-isopropil-N’-{(3~-(4-fenoxi-benzamido)-4,6-
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-5- il}urea, ]
30. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4- c]p1razol 3-il}- [2-
{2-naftil)propionanida;
31. N-isopropil-N’~-{3-piperonilcarboxamido-4,6-
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-5-il}urea; )
32. N-ciclohexil-N'"-{3-(4-tertbutil-benzamido)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-5-il}urea;
33. N-etil-N’-(3~-(4-tertbutil-benzamido-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-5-il}urea;
34. N-(2,6-dietilfenil)-N'-{3-(4-tertbutil-benzamido)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-5-illurea;
35. N-ciclohexil-N'-{3-(2-etlil-butiramido)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}urea;
36. N-(2,6-dietilfenil)-N’-{3-piperonilcarboxamido-4, 6~
dihidropirrolo|[3,4-clpirazol-5-il}urea; i
37. N-2-metoxifenil-N’-{3-(2-naftalen-2-il-propionamidog)-
4, 6-dihidropirrole[3, 4-c)pirazol-5-il}urea;
38. N-{l-fenil)etil-N’-{3-(2-naftalen-2-il-propionamido)-
4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-5-il}urea;
39. N-{5-fenilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~clpirazol-3-

il}-3~-({2-naftalen-2-il)-propionamida;
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40. N-(2,5—dimetilfenil)—N£#{3-(4-tertb6til—benzamido)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-illurea;
41. N-(2,5-dimetilfenil)-N’-{3-{2-etil-butiramido)-4, 6-
dihidropirrole[3,4-c]lpirazol-5-il}urea;
42. N-(4-fluorofenil)-N'-{3-(2-etil-butiramido)-4, 6-
dihidropirrolo(3, 4~clpirazol-5-il}urea; .
43, N-{5-bencilsulfonil—4,6-dihidropirrolo[3,4-Eipirazol-3-
il}~4-~tertbutilbenzamida;
44, N-2—clorofenil-N'—{3-(2—naftalen—2-il-propignamido)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol~5-il}urea;
45. N-{5-aminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-2-(2-naftil)-propionamida;
46. N-{5-(3-metil-butanoil)-4,6~dihidropirreolo([3,4-
c]lpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
47. N-{5-(2-fenil-tiazol-4-il)acetil-4,6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzanida;
48. N-{5-(2-tienil-acetil)-4,6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-
3-il}-4-tertbutilbenzamida;
49. N-{5-(3-piridinil-acetil)-4,6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
50. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-4-fenoxibenzamida;
51. N-{5-(2-metilpropill)carbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3~il}-4-tertbutilbenzamida;

52. N-{5-(2-fenil-tiazol-4~il)acetil-4, 6-dihidropirroloi{3,4-
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clpirazel-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
53. N-{5-({2-tienil}acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
3-il}-4-fenoxibenzamida;
54. N-{5-(benzo[l,3)]dioxo-5-1il)acetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-3-metilbutanamida; '
55. N-{S-(1-naftaleno)su1fonil-4,6-dihidropirrolo[3,4;
clpirazol-3=-il}-ciclopropilcarboxamida; .
56. N-{5-(2-metoxifenil)-4,6-dihidropirroleo[3,4-c]pirazol-3-
il}-3-(2-naftalen-2-il)-propionilamida; ]
57. N-{5-(2-furoil)-4,6-dihidropirrolo(3, 4-c]Jpirazol=-3-il}-
3-(2~-naftalen~-2-il)-propionilamida;
58. N-{5-[5-(l-morfolinometil) furan-2-carbonil]-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
59. N-{5-{4-[2-(l1-pirrolidinil)etoxi]fenil}acetil-4, 6-
dihidropirrole(3,4-clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
60. N-(S5S-(l1-H-benzotriazol-5-carbonil)-4,6-
dihidropirrolo(3, 4—-c]pirazol-3~il}~-4-tertbutilbenzamida;
61. N-{5-(pirrol-3-carbonil)~4,6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-3-1il}-4-tertbutilbenzamida; )
62. N-{5-{4-([2~oxo-(l-pirrolidinil)etoxi]fenillacetil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
63. N-{5-(4-metilsulfonamido-fenil)acetil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3~il}-4-fenoxibenzamida;
64, N-{5-[2-~(6-0x0-~1(6H)-piridazinil]lacetil-4,6-

dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
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65. N~-{5-(3-carbamoilmetoxi-fenil)acetil-4,6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
66. N-{5-(4-carbamoilmetoxi-fenil)acetil-4,6-
dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
67. N-{5-[4-(l-pirrolidinil)fenillacetil-4,6-
'dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
68. N-{5-carbamoiloxiacetil-4,6-dihidropirrolol[3,4-
clpirazol-3-~il}-4~fenoxibenzamida;
69, N—{5-{4-[2-(4-metilpiperazin-2-il)etoxi]fgnil}acetil—
4,6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
70, N-{5-{4-[2-(l-pirrolidinil)etoxi]lfenil}lacetil-4,6-
dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
71. N-(5-{4-[2-ox0~-2-(l-pirrolidinil)etoxi] fenill}acetil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzanida;
72. N-{S5-(4-metilsulfonamido-fenil)acetil-4,6-
dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
73. N-{5-{piridina-3-carbonil~4, 6~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}~-4-tertbutilbenzamida;
74, N-{5-(piridina-3-carbonil)-4, 6-dihidropirrolo{3, 4=
clpirazol~3-il)-4-tertbutilbenzamida;
75. N-{5-(piridina-4-carbonil)-4,6-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
76. N-{S-(2-metil-piridina-3-carbonil)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
77. N-{5-(2-tiometil-piridina-3-gcarbonil)-4, 6-
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dihidropirrolo|3, 4~clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
78. N-{5-(pirazina~2-carbonil)-4,6-dihidropirrolol(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
78. N-{5—(3-furoil)—4,6-dihidropirrolo[3,4-é]pirazol—3-i;}-
4-fenoxibenzamida; )
80. N-{S-{Z—tenoil)-q,G—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3—il};
4-fenoxibenzamida; T
8l. N-{5-(7-metoxl-benzafuran-2-carbonil)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3-il)-4—tertbutilbgnzamida;
82. N-{5-(benzofuran-2-carbonil)-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
B3. N-{5-(2-furoll)-4,6-dihidropirrole(3,4-c]lpirazol-3-il}-
4-tertbutilbenzamida;
84. N-{5-(3-furoil)-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
4-tertbutilbenzamida;
B5. N-{5-(2-furoil)-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
4-fenoxibenzamida;
86. N-{5-(3~tenoil)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
4-tertbutilbenzamida; i
87. N-{5-(quinoxalina-2-carbonil)-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
88. N—{5-(2—tienil)acetil-4,GJdihidropirrolo[3,4—chirazol—
3-il}-4-tertbutilbenzamida;
89. N-{5-({(quinolina-6-carbonil) -4, 6-dihidropirrolol[3,4-

clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
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90. N-{5-(3-furoil)-4,6-dihidropirrole(3,4-c]lpirazol-3-il}-~
4-fenoxibenzamida;
91. N-{5-(pirazina-2-carbonil)-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; )
92. N—(S-[Z—(6-oxo-1(GH)—piridazinil]acetiL-ﬁ,6—
dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
93, N—{5-(4—carbamoilmetoxi—fenil)acgtil-4,6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
94. N-{5-carbamoiloxiacetil—4,G—dihidrop%rrolo[B,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
95. N-{5-{4-[2-(4-metilpiperazin~-2-il)etoxi]fenil}acetil-
4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
96. N-{5-(2-metilsulfonamidotiazol-4-carbonil)-4,6-
dihidropirrolo[3,4—c]pirazol—3-11}-4-tertputilbenzamida;
97. N-(5-(benzofuran-2-carbonil)-4,6-dihidropirrolol[3,4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
98. N-(5-{(piridina-2-carbonil)-4,6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
99. N-{5-(2-metil-piridina-3-carbonil)-4,6=
dihidropirrolo[B,4-c]pirazol-3—il}—4-fenoxibeﬁzamida; .
100. N-{5-{(quinolina-4-carbonil) -4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
101, N-{5-[4~-(1l-pirrolidin~-2-on)benzoil}l-4, 6~
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3—il}-4-tertbutilbenzamida;
102. N-(5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~clpirazol-3-il}-4-
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tertbutilbenzamida;
103. N-n-butil-N’-(3-(2-naftalen-2-il-propionamido)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea;
104, N-isopropil-N’-{3-(2-naftalen-2-il-propionamido)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-il}urea; ' )
105. N—{5-etilaminocarbonil-4,G—dihidropirrolo[a,4—c]pirazol;
5-1l1}-2-naftilpropionamida; T
106. N-{5-etoxicarbonil-4, 6-~dihidropirrolo([3,4-clpirazol-5-
il}-3-(2-naftalen-2-il)-propionamida; ‘
107. N-{5-(3-metilbutilpirrol)-4,6-dihidropirrolecl(3,4-
clpirazol-5-il}-3-(2-naftalen-2-il)-propionilamida;
108. N-{5-aminocarbonilmetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
c]lpirazol-5-il}-3-(2-naftalen-2-il)-propionamida;
109. N-{5-(pirrol-3-ilcarbonil) -4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-5-il}-3-({2~naftalen-2-il)~propionamida;
110. N-(5-etoxicarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-4-tertbutilbenzamida;
111. N-{S-isopentil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-
tertbutilbenzamida; i
112, N-butil-N’'~{3-(4-tertbutlil-benzamido)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}urea;
113. N-{5-(indol-2-il)carbonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
114. N-{5-(l-metil-indol-3-1il)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4~-tertbutilbenzamida;
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115. N~ {5-[4-(l-imidazolilmetil)benzoil]-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
116. N-{5-[4-(1l-imidazolilmetil)benzoil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-4~fenoxibenzamida;
117. N-{5-[4-(l-pirrolidin-2-on)benzoil-4,6-
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; '
118. N-{5-(2-morfolinometil-S-furoil)-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
119. N-{S-(S-acetilamino-z-furoil)-4,G-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-11}-3-(2-naftalen-2-il)-propionamida;
120, N- (S~ {(4-metil-piperazin-1-il)acetil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-¢c]pirazol-3-il}-3-{2-naftalen~2-il)-
propionamida;
121. N-{5-(piperidin-1-il)acetil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(2-naftalen-2-il)-propionamida;
122. N-{5-(pirrolidin-1-il-carbonil)metil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-il}-3-(2-naftalen-2-1i1)-
propionamida; .
123. N—{5-acetil-4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-ilf—(4*
pirrolidin-1-il)-fenilacetamida;
124. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-2~
({4-pirrolidin-1-il) fenil)propionamida;
125. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-{4-
(2-oxo-pirrolidin-1-il)fenil})acetamida;
126. N-{S5-acetil-4,6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-2-{4-
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(2-oxo-pirrolidin-1-il) fenil)propicnamida;
127. N-2-metoxifenil-N’-{2-[4-(2-oxo-pirrolidin-1-il)-fenil]-
propionamido-4, 6~dihidropirroloe([3,4-c]lpirazol-5-il}urea;
128, N-2,4-difluorofenil-N’-{2-[4-(2-oxo-pirrolidin-1~il)-
fenil]—propionamido—d,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirqzél—5—
il}urea; . .
129. N-(1—fenil}etil—N'-{2—[4-(2—oxo-pirrolidin—i;il)—fenil]-
propionamido-4, 6-dihidropirrxolo[3,4-c]pirazol-5-il}urea;
130. N-Z-metoxifenil—N'-IZ-(4—pirrolidin-ljil—fenil}-
propionamido-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-5~-il}urea;
131. N-2,4~-difluorofenil-N’-{2-(4-pirrolidin-1-il-fenil)-
propionamido-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-5-il}urea;
132. N-{l1-fenil)etil-N’'-(2-(4-pirrolidin-1-il-fenil)-
propionamido-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-5-il}lurea;
133, N-{5-fenilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-2-(4-pirrolidin-1-il-fenil)-propionamida;
134, N—Z-metoxifenillN'-{[4—(2-oxo—4-pirrolidin—1-il)—fenil]-
acetamido-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-5-il}urea;
135. N-2-clorofenil-N'—{[4—(2—oxo-4—pirrolidin-1-il)-feﬂil]—
acetamido-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-5-il}urea;
136. N-(l1-fenil)etil-N'-{[4-(2~0x0-4~-pirrolidin-1-il)-fenil]-
acetamido-4,6-dihiaropirrolo[3,4-c]pirazol—5—il}urea;
137. N-n-butil-N’-{[4-(2-0ox0-4-pirrclidin-1-il)-fenil] -~
acetamido-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-5-1l}urea;

138, N-{5-fenilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
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il}-4-(2-oxo-pirrolidin-1-il)-fenil-acetamida;
139. N-h-butil-N’'~-(2-[4-(2-ox0-4-pirrolidin-1-il)-fenil]-
propionamido-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol~5-il}urea;
140. N-{S-fenilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}=-2-[4-(2-oxo-pirrolidin-1-il)-fenil]-propionamida; -
141. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~c]lpirazol-3-
11}-4- (2-oxo-pirrolidin-1-il1) -fenil-acetamida;
142. N-n-butil-N’-({2-{4-pirrolidin-1-il-fenil)-propionamido-
4, 6~-dihidropirroloi3,4-clpirazol=-5-il}jurea; _
143. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-2-(4-pirrolidin-1-11-fenil)-propionamida;
144. N;Z—metoxifenil-N’—{k4-pirrolidin—1-il-fenil)-acetaﬂido-
4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}urea;
145. N-2-clorofenil-N’-{ (4-pirrolidin-l1-il-fenil)-acetamido-
4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea;
146, N-{l-fenil)etil-N'-{{4-pirrolidin-i-il-fenil)-acetamido-
4,6-dihidropirrolo[3,4-c}jpirazol~5-illurea;
147. N-n-butil-N’-{(4-pirrolidin-l1-il-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea; )
148. N-{5-fenilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il})-(4-pirrolidin-1-il-fenil)-acetamida;
149, N—etil-ﬁ'-{[4-(2-oxo-pirrolidin-l-il)-fenil]-acetamido—
4, 6~-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea; '
150. N-i-propil-N’'-{[4-(2~oxo-pirrolidin-1-il)-fenil]-

acetamido-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-clpirazol-5-il}urea;
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151. N-{5-(2~furoil)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-
4~ (2-oxo-pirrolidin-1-il)-fenil-acetamida;
152. N-{5-(2-metoxifenil)-4, 6—~dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-4-(2-oxo-pirrolidin-l1-il)-fenil-acetamida; .
153, N-{5-aminocarbonilmetil-4,6~dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-3-il}-4-(2-oxo-pirrolidin-1-il)-fenil-acetamida;
154, N-i-propil-N’-{ (4-pirrolidin-1-il-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo(3,4~-clpirazol-5-il}urea;
155. N-etil—N'-{(4—pirrolidin-1-il-feni1)-acqtamido-4,6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-5-il}urea;
156, N-{5-aminocarbonilmetil-4,6-dihidropirrole(3, 4-
clpirazol-3-il}-(4-pirrolidin-1-il-fenll)-acetamida;
157. N-{5-(3-metilbutirroil)-4,6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-{2-oxo-pirrolidin-1-il)-fenil-acetamida;
158. N-n-butil-N’'-{3-(naft-2-il)-acetamido-4,6-
dihidropirrolo[3,4~clpirazol-5-il}urea;
159, N-n-butil-N’'-{3-(3-metil-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea;
160, N-n-butil-N’-{3-(3-fluoro-fenil)-acetamido-4, 6=
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5~illurea;
161, N-n-butil-N’-{3-(3~-piridil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-5~il}urea;
162. N-n-butil-N’-{3-(biciclo{4.2.0]octa-1,3,5-trieno-7-
carboxamido)~4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}urea;

163. N-n-butil-N’-{3-fenoxiacetamido-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
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clpirazol-5-il}urea;
164. N-n-butil-N’-{3-(4-metil-fenil)-acetamido-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-5-il}urea;
165. N-n-butil-N’-(3-(4-fluoro-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-5-il}urea; )
166. N-n-butil-N’-(3-{3,4-difluoro-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-il}urea; T
167. N-n-butil-N’-{3-(4-trifluorometoxi-fenil)-acetamido-4, 6~
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-5-il}lurea;
168.N—n-butil—N'-(3-(2-metil-fenil)-aceéamido—d,6—
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-5-il}urea;
169. N-n-butil-N’-{(3-(2-bromo-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}urea;
170. N-n-butil-N’-{3-(2,5-difluvoro-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea;
171, N-n-butil-N’-{3-{4-(pirrolidin-1-il-carbonilmetiloxi)-
fenil) acetamido-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-5-il}urea;
172. N-n-butil-N’-{3-(3-(aminocarbonilmetiloxi)-fenil)-
acetamido-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea;
173. N-n-butil-N’'-{3-(pirid-4-il-acetamido)-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4~c]lpirazol-5-il}urea;
174. N-n-butil-N’-{3-(4-morfolin-1-il)-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-5-il}urea;
175. N-n-butil-N’~-{3-(2-fluoro-fenil)acetamido-4,6-
dihidropirrolo(3, 4-c]lpirazol-5-illurea;
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176. N~n-butil-N’-(3-(3,5-difluoro-fenil)-~acetamido-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-il}urea;
177. N-n-butil-N’-{3-(6-oxo-6H-piridazin-1-il)-acetamido-4, 6~
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-il}urea;
178. N-{5-picolinoil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-11}-
4-(2-oxo-oxazolidin-3-il)-fenil-acetamida; '
179, N-[5-(tien—2-il)acetil—4,S-dihidropirrolo[3;4;c]pirazol—
3-il}-4-(2-oxo-oxazolidin-3-il)-fenil-acetamida;
180, N—{S—(z-furoil)—4,6-dihidropirrolo[3,4—c]p;;azol-3—il}-
4-(2-oxo-oxazolidin-3-il)-fenil-acetamida;
181. N-{5-etoxiacetil-4,6~-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-il}-
4-(2-oxo-oxazolidin-3-il) -fenil-acetamida;
182. N-{5-(3-metil~-butirroil)-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4-(2-oxo-oxazolidin-3-1il)-fenil-acetamida;
183. N-{5-butirroil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-1il1}-4-
{2-oxo-oxazolidin-3-il)-fenll-acetamida;
184. N-isopropil-N'-{3-[4-(2~ox0-oxazolidin-3-il)-fenil-
acetamido]-4,6-dihidropirrolo[3,d-cjpirazol-s—il}urea;
185. N- (n-butil)-N’'-{3-([4-(2-oxo-oxazolidin-3-il)-fenil=
acetamido} -4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-il}urea;
186. N-{5-etoxicarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-
il}-4-(2-oxo-oxazolidin-3-il)-fenil-acetamida;
187. N-isopropil-N’=-{3-[2-(3-0x0-3,4,4a,8a-tetrahidro-2HK-
benzo[l,4]oxazin-6-11)-acetamido) -4, 6~dihidropirroloe(3, 4-

clpirazol-5-il}urea;
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188. N-isopropil-N’-{3-(3-bromo-benzamido)-4,6-
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-5-il}urea;
1859. N-{5-bencensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-3-bromobenzamida;
190. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,Q—c]pirazol-3—;l]-[4—
(1-pirrolidin-2-ona)benzamida;- '
191. N—etil—N'-{3-(3—bromo—benzamido)-4,6-dihidr6§1rrolo[3,4—
clpirazol-5-il}urea;
192. AmidaBF15-(8—quinolina)sulfonil—4,6-d1hidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
193. N-fenil-N'-{3~-(3-bromo-benzamido)-4, 6~
dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-5-il}urea; '
194. N-(5-fenilacetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3~-il}-
3-bromobenzamida;
195. N-({5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3~
il}-3-bromobenzamida;
196. N-isopropil-N’-{3-[4-(l-pirrolidin-2-on)benzamido]-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-5-il}urea;
197. Amida N-{5-(8-quinolina)carbonil-4, 6-dihidropirrolo3, 4=
clpirazol-3-il}-p-toluica;
198, N-{5-(l-naftaleno)sulfonil-4, 6-dihidropirrolol[3,4-
clpirazol-3-il}-4-fenilbenzamida;
199. N-{5-(l-naftoil)-4, 6-dihidropirrole[3,4-clpirazol-3-il}-
4-fenilbenzamida;

200. N-{5-{l-naftoil)-4,6-dihidropirrole(3,4-clpirazol-3-il}-
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4-fenoxibenzamida;
201, N“fenil-N’'"-{3-(4-fenil-benzamido)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea;
202. N-(5-fenilacetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-
4-fenilbenzamida; . -
203. Amida N-{5-(l-naftaleno)sulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-p-toluica; .
204. Amida N-{5-(l1-naftoil)-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-
3-il}-p-toluica;
205. N—{5—aceti1-4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pira£ol—3-il}-3-
fenoxibenzamida;
206. N-{5-({4-cloro-2,5-difluorobenzoil-4’, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida;
207, N-{5-([tert-butil carboxilato]-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol~3-il}~-2-(2-naftil)acetamida;
208. N-{5-[{l-metilciclopropil)carbonil]-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]plrazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida;
209. N-[5-(ciclobutilcarbonil)-4,6~-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il)-2-(2-naftil)acetamida; }
210. N-[5-(2-fluorobenzoil)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
3-il]~2-(2-naftil)acetamida;
211, N-[5-(piridin-3-ilcarbonil)-4, 6-dihidropirrelo(3, 4-
clpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida;
212. N-{5-[(2,2,3,3~-tetrametilciclopropil)carbonil] -4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida;
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213. N-[5-(2,4,5-trifluorobenzoil) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpiraz6l-3-il1]-2-(2-naftil)acetamida;
214, N-{5-(2-metilpent-4-enoil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-3-il]-2-(2-naftil)acetamida;
215. N—[5-(ciclopropilacetil)—d,6-dihidropirrolpf3,4—
clpirazol-3-i1)-2-(2-naftil)acetamida; _ '
216. N-[5- (5-fluoro-2-metilbenzoil)-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il]-2-(2-naftil)acetamida;
217. N—{5-[2-fluoro-5—(trifluorometil)beqzoil]-4,6—
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida;
218. N-(S-[{(3-metoxiciclohexil)carbonil]-4,6-
dihidropirrolo([3, 4-c]lpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida;
219, N-[5-(2,4-dicloro-5-fluorobenzoil)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il]-2~(2-naftil)acetamida;
220. N-[5~-(2~-cloro-4,5-difluorobenzoil)~-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-il]-2-(2-naftil)acetamida;
221, N-{5-[4-(l1H-~imidazol-1-il)benzoil]-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol~3-il}-2-(2-naftil)acetamida;
222, N-{5-[4—(aminosulfonil)butanoil]-4,6-dihidropirrolof3,4*
clpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida;
223. N-{5-{(8-ox0-5,6,7,8-tetrahidronaftalen—-2-il)carbonil]-
4,6~dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-11}-2-(2-naftil)acetamida;
224, N-(5-piruvoil)-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-il)-2-
(2-naftil)acetamida;

225, N-[5-(2,2-dimetilpropanoil) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
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clpirazol-3-il]~2-(2-naftil) acetamida;
226. N-{5-but-2-inoil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il1)-
2-(2-naftil)acetamida;
227. N-[5-(3-yodo~4-metilbenz0il)-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-11)-2-(2-naftil)acetamida; _'
228, N-{S-[(benciloxi)acetil]-4,6-dihidropirrolo[3,4;
clpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida; T
229. N-{5-(2-fluoro-2-fenilacetil)-4, 6-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida; _
230. N-{5-(2-fluoro-2-fenilacetil)-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
231. N-{5-(2-tienil-acetil)-4, 6-dihidropirrelo(3, 4-c]lpirazol-
3-il}-4-(4-metilpiperazino)benzamida;
232. N-{5-(3-metil-butanoil)-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-(4-metilpiperazino)benzamida;
233. N-{5-(2-furoil)-4,6-dihidropirrclo(3,4-clpirazol-3~il}~
4-(4-metilpiperazino)benzamida;
234. N-{5-fenilacetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-cipirazol-3-il}-
4-(4-metilpiperazino}benzamida; '
235, N-{S5-bencenosulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-~
il}-4-(4-metilpiperazino)benzamida;
236. N- (2, 6~-dietilfenil)-N’"-(3-14-1(14-
metilpiperazino)benzamida)]-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
5-il}urea;

237. N-etil-N’-{3-[4-(4-metilpiperazino)benzamidal-4, 6-
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dihidropirrolo{3,4-c]lpirazol-5-il}urea;
238. N-{5-(2-fluoro-2-fenilacetil)-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-[4-(l-pirrolidin-2-ona)benzamida;
239. N-{5-(2-fluoro-2-fenilacetil)-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-4-{4—metilpiperazino)benzamida; _
240. N-{5-(2-tienil-acetil)-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-
3-il}-piperonilamida; T
241. N-{5-(3-metil-butanoil)-4,6-dlhidropirrolol([3, 4-
clpirazol-3-il}-piperonilamida; )
242. N-{5-(2-furoil)-4, 6~dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-
piperonilamida;
243. N-{5~fenilacetil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c)pirazol-3-<il}-
piperonilamida;
244. N-{5-bencenosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-piperonilamida;
245. N-(5-(2-trifluorometil)bencenosulfonil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-piperonilamida;
246. N-etil-N’'"~-{3-piperonilcarboxamido-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea; '
247. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolol[3,4-clpirazol-3-il}-
acetamida;
248. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-~
clclopropanocarboxamida;
249, N-{5-acetil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-

iscbutiramida;
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250. N~(5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-
ciclopentanocarboxamida; .
251. N-(5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c)lpirazol-3~il}-
benzamida;
252. Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4—c]pira261—3-
il}-picolinica; .
253. Amida N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-nicotinica;
254. Amida N-{5-aceti1—4,6—dihidropirrolo[3,4-F]pirazol-3—
il}-isonicotinica;
255, Amida N-{S-acetll-4,6~dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-3-metil-2-furoica;
256. N-{5-acetil~-4,6-dihidreopirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
tiofeno-2-carboxamida;
257, N~(5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
tiofeno-3-carboxamida;
258, Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-o-toluica;
259. Amida N—{S—acet}1-4,B-dihidropirrolo[3,4-c]piraz61—3-
il}-m-toluica;
260. Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
1l}-p-toluica;
261. Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-~
il}-salicilica;

262. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-2-
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fluorobenzamida;
263. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirreclo{3,4-clpirazol-3-il}-3-
fluorobenzamida;
264. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4~-clpirazol-3-il}-4~-
fluorobenzamida; _'
265. N-(5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-
tiofeno-2-acetamida; T
266. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
tiofeno-3-acetamida;
267. Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-fenilpropiolica;
268. N-{5-acetil-4, 6é-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-3~-
cianobenzamida;
269. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-4-
cianobenzamida;
270. Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-trans-cinémica;
271. Amida N-{5-acetil-4,6-dlhidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
11}-cis-cinamica; )
272. Amida N-{S-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-3-(3-piridil)acrilica;
273. Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirreolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-3-(4-piridil)acrilica;
274. N-{5-acetil-4, 6~-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-2-

fenilpropionamida;
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275, N=-(5-acetil~-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol~3-il}-o-
tolilacetamida;
276. N-(5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]jpirazol-3-il}-m-
tolilacetamida;
277. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-1i}-p-
tolilacetamida; '
278. Amida N-{5-acetil-4,G-dihidropirrolo[S,4-Eipirazol-3-
il}-o-anisica;
279, N—{S—acetil—q,G—dihidropirrolola,4—c]pira;ol—3-il}—3-
metoxibenzamida;
280, Amida N-({S5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-p-anisica;
281. N-{S-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
fenoxiacetamida;
282. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrole([3,4-c)pirazol-3~-il}-2-
fluorofenilacetamida;
283. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-3-
fluorofenilacetamida;
284, N-{5—acetil—4,E-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-ii}-4-
fluorofenilacetamida;
285, Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-3-(2-tienil)acrilica;
286, Amida N-~{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-3-({3-tienil)acrilica;
287. Amida N-(5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
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i1}-3-(2-tienil)propancica;
288. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4~c]pirazol-3-il}-2-
clorobenzamida;
289. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-3-
clorobenzamida; _'
290, N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-4-
clorobenzamida; T
291. N-{5-acetil~4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-1-
piperidinpropionamida; _
292. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c)pirazol-3-il}-2-
acetilbenzamida;
293. N-{5~acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4~-c}pirazol-3-il}-4-
acetilbenzamida;
294. Amida N-(5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-i-naftoica;
295. Amida N-{5-acetil-4,6~dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-2-naftoica; '
296. N-(S-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazel-3-il}-3-
benzoilproplonamida: '
297. N~{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-
acetamidobenzamida;
298. N-{5-acetll-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-il}-2,5-
dimetoxibenzamida;
299, N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-11}-2, 6-

dimetoxibenzamida;
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300. N-(5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-3,4-
dimetoxibenzamida;
301. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-3, 5-
dimetoxibenzamida;
302. N—{5—acetil—4,G-dihidropirrolo[S,d—c]pirazol—S-il}-h—(2—
tenoil)-propionamida; . .
303. N-{S-acetil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pira£61—3-il}-1—
naftilacetamida;
304. N—[S-acetil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pira;ol—3-il}-4—
fenilbenzamida;
305. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
acetamida;
306. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
ciclopropanocarboxamida;
307. N-{5-bencil-4,6~dihidropirrolo[3,4~c]lpirazol~3-il}-
isobutiramida;
308, N-{S5-benclil-4,6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
ciclopentanocarboxamida;
309. N—{S—bencil-4,G—dihidropirrolo[B,4-c]pirazol-3411}—
benzamida;
310, Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-picolinica; -
311. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-nicotinica;

312. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
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il}-isonicotinica;
313. Amida N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-metil-2-furoica;
314. N-{S-bencil-4, 6-dihidropirrolol[3,4-clpirazol-3-il}-
tiofeno-2-carboxamida; _ '
315. N-(5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-
ticfeno-3-carboxanida; N
316, Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il1}-o-toluica; ]
317. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3~
il}-m-toluica;
318. Amida N-{5-bencil-~4,6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-p-toluica;
319. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo([3,4-c)lpirazol-3-il}-
fenilacetamida;
320. Amida N-(5-bencil-4,6-dlihldropirroloe(3,4-c]lpirazol-3-
il}-salicilica;
321. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-2-
fluorobenzamida; S
322. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-3-il}-3-
fluorobenzamida;
323. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-1i1}-4-
fluorobenzamida;
324. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-

tiofeno-2-acetamida;
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325. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
tiofeno-3-acetamida;
326. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-fenilpropiolica;
327. N—{S—bencil—d,6-dihidropirrolo[3,4—c]pirazol—3-ii}—3-
cianobenzamida; .
328. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-11}-4-~
cianobenzamida;
329. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}
330. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-E]pirazol-3-
il}=-cis~cinamica;
331. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-
il}-3~-(3-piridil)acrilica;
332. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-3~-(4-piridil)acrilica;
333. N-(5-bencil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-2-
fenilpropionamida;
334. N-{5-bencil-4,6-dihidropirroleo([3,4-clpirazol-3-il}-o-
tolilacetamida; )
335, N-(S5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-il}~-m-
tolilacetamida:
336. N—{S-bencil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pir;zol-3—il}-p-
tolilacetamida;
337. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-

il}-o-anisica:;
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338. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-c]pirazol-3-il}-3-
metoxibénzamida;
339. Amida N-(5-bencil-4,6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-p~anisica;
340. N-(5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-
fenoxiacetamida; . -
341. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-~2-
fluorofenilacetamida;
342, N—{5-bencil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]piragol-3-il}—3-
fluorofenilacetanmida;
343. N-(5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-
flucrofenilacetamida;
344. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-3-(2~tienil)acrilica;
345. Amida N-{5-bencil-4,6é-dihidropirrolo{3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-(3-tienil)acrilica;
346. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-
11}-3-(2-tienil)propancica;
347. N-{5-bencil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}~-2=
clorobenzamida;
348. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
clorobenzamida;
349. N~{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
clorobenzamida;

350. N~{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4~-c]jpirazol-3-il}-1-
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piperidinapropionamida;
351. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-2-
acetilbenzamida;
352. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-~
acetilbenzamida; _ ]
353, Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-1-naftoica; T
354. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-2-naftoica; _
355. N-{5-bencil-4, é-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-il}-3-
benzoilpropionamida;
356. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-
acetamidobenzamida; .
357. N-(5-bencil-4,6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-2, 5~
dimetoxibenzamida;
358. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-3-il}-2, 6-
dimetoxibenzamida; '
359. N-{5-bencil-4, 6-~dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-3-il}-3,4~
dimetoxibenzamida; )
360. N-{S5-bencll-4,6-dihidropirrolo[3,4-c}pirazol-3-il}-3,5-
dimetoxibenzamida;
361. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-3-(2-
tenoil)-propionamida;
362. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-2-

naftilacetamida;
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363. N-({5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-1-
naftilacetamida;
364, N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il1}-4-
fenilbenzamida;
365. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-3-il}-
acetamida; ‘
366. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-
ciclopropanocarboxamida;
367. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-
isobutiramida;
368, N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-
ciclopentanocarboxamida;
369. N~{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-il}-
benzamida;
370. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c)pirazol-3-
il}-picolinica;
371. Aqida!%—{S—feniletil-4}G-dihidropirrolo[S,4—c]pirazol-3—
il}-nicotinica;
372. Amidal%-{5—feni1etil-4,6—dihidropirrolo[3,4-c]piraz$l-3é
il}-isonicotinica;
373. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-3-metil-2-furoica;
374. N~-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol~3-il}-
tiofeno-2-carboxamida;

375. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
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tiofeno-3-carboxamida;
376. AmidaﬁN—{S-fenileti1—4,6-§ihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3—
il}-o-toluica;
377. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-
il}-m-toluica; _ ]
378. Amida!F%S-fenilet11-4,G-dihidropirrolo[B,4-c]pirazol-3;
il}-p-toluica; "'
379. N-{S5-feniletil-4, 6-dihidropirrolol[3,4-c]lpirazol-3-il}-
fenilacetamida; _
380. Amida N-{S5-feniletil-4,6-dihidropirrolo[3,4~-c)pirazol-3-
il}-salicilica;
381. N-{S-feniletil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il}-2-
fluorobenzamida;
382, N-(5-feniletil-~4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
fluorobenzamida; '
383. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-1il}-4-
fluorobenzanida;
384. N-{5-fenliletil-4,6-dihidropirrolof3,4-cjpirazol-3-il}-
tiofeno-2-acetamida; ’
385, N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-
tiofeno-3-acetamida;
386. Amida N-{5-feniletil-4, 6-~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol~3-
il}-fenilpropiblica; _
387. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-il}-3-

cianobenzamida;
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388. N-{5-feniletll-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-
cianobenzamida;
389. Amida N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolol3, 4-clpirazol-3-
il}-trans-cindmica;
390. Amida N-(5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-cis-cinamica; .
391. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
11}-3~-(3-piridil)acrilica;
392, Amidalbﬂs-feniletil-d,6—dihidrop1rrolo[3,4ic]pirazolr3-
il}-3-(4-piridil)acrilica;
393. N-(5-feniletil~4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-2-
fenilpropionamida;
394. N-{5~feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-o-
tolilacetamida;
395. N~{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4~c]lpirazol-3-il}-m-
tolilacetamida;
396. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-p-
tolilacetamida;
397. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirroleo[3,4-clpirazol-3-
il}-o-anisica;
398, N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirreclol[3,4-c]pirazol-3-il}-3-
metoxibenzamida; .
399, AmidalF{S-fenileti1—4,6-dihid;opirrolo[3,4-c]pirazol—3-
il}-p-anisica;

400. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
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fenoxiacetamida;
401. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-2-
fluorofenilacetamida;
402. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-il}-3-
fluorofenilacetanida; _-
403. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-
fluorofenilacetamida; N
404. Amida N-{5-feniletil-4,6-dihidropirreolo(3, 4-c]pirazol-3-
il}-3-(2~tienil)acrilica:; ]
405. Amida N-{5-feniletil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-3-(3~tienil)acrilica:;
406. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}~-3-(2-tienil)propancica;
407. N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-2-
clorobenzamida; '
408. N-{S5-feniletil-4,6-dihidropirrecle(3,4-c}pirazol-3-il}-3-
clorobenzamida;
409. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-4-
clorobenzamida; )
410. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-1-
piperidinpropionamida;
411. N-{S5-fenlletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il1}-2-
acetilbenzamida;
412. N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-il}-4-

acetilbenzamida;
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413. Amida N-{5-feniletil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-1l-naftoica;
414. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-2-naftoica; i
415, N—(S-feniletil-ﬂ,G—dihidropirrolo[3,4—c]pirazol—3ffl}-3—
benzoilpropionamida; .
416, N—{S-feniletil—4,6—dihidropirrolo{3,4-c]piriéol—3-il}-4-
acetamidobenzamida;
417. N-{S-feniletil—4,6-dihidropirrolo[3,4—c]piFazol-3—ill—
2,5-dimetoxibenzamida;
418, N-{5-feniletil~4, 6-dihidropirrolo([3,4-clplrazol-3-il}-
2, 6-dimetoxibenzamida;
419, N—{S—feniletil-4,6-dihid;ppirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}—
3,4-dimetoxibenzamida;
420. N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
3,5-dimetoxibenzamida;
421. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-11}-3-
(2-tenoil) -propionamida;
422, N—{5—feniletil-4,G-dihidropirroloIB,4-c]pirazol—3-ii}-2*
naftilacetamida;
423. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-1-
naftilacetamida;
424, N-{5~-feniletil-4,6~dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-il}-4-
fenilbenzamida;

425. N-{5-metansulfonil-4,6~-dihidropirroloi3,4~-c]pirazol-3-
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il}-acetamida;
426. N-{5-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3~-
il}-ciclopropanocarboxamida;
427. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4~clpirazol-3-
il}-isobutiramida; _ )
428. N-{S—metansulfonil-d,6—dihidropirrolo[3,4-C]Pirazol-3;
il}-ciclopentanocarboxamida; T
429, N-{S-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4~-clpirazol-3-
il}-benzamida; _
430. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
c)pirazol-3-il}-picolinica;
431. Amida N~{5~-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-nicotinica;
432. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
c)pirazol-3-il}-isonicotinica;
433. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3~il}-3-metil-2-furocica;
434. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-tiofeno-2-carboxamida; '
435. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-
il}-tiofeno-3-carboxamida;
436. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-o-toluica;
437. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6~-dihidropirrolo[3,4-

clpirazol-3-il}-m-toluica;

29
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438. Amida "N-{5-metansulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol~3-il}-p-toluica; .
439, N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-fenilacetamida; :
440. Amida N-{S-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo (3, 4-
clpirazol-3-il}~-salicilica; .
441. N—[5-metansulfonil-4,G—dihidropirrolo[S,4Jb]pirazol-3—
il}-2-fluorobenzamida;
442, N-{5-metansu1fonil—4,S—dihidropirrolo[s,4-p]pirazol—3—
il}-3-fluorobenzamida;
443. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}=~4-fluorobenzamida; ]
444. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-2-acetamida;
445. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirroloi3,4-c)lpirazol-3-
il}-tiofeno-3-acetamida; -
446. Amida N-(5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
c)pirazol-3-il}-fenilpropidlica;
447. N-(S5-metansulfonil-~4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-3-cianobenzamida;
448. N-{5-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3~
il}-4-cianobenzamida;
449, Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazeol-3-il}-trans-cinamica;

450. Amida N-{5-metansulfenil+4, 6-dihidropirrolo(3, 4-

82
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clpirazol-3-il}-cis-cindmica;
451. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica;
452. Amida N-{S5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(4-piridil)acrilica; ..
453. N—{5-metansulfonil-4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3;
il}-2-fenilpropionamida; .
454. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-
i1}-o-tolilacetamida; ]
455. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-m-tolilacetamida;
456. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-p-tolilacetamida;
457. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-o—-anisica;
458. N-{S5-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-3-metoxibenzamida;
459. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il)-p-anisica; i
460. N~-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}~-fenoxiacetamida;
461. N-({5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-2-fluorcofenilacetamida;
462. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-

il}=3-fluorofenilacetamida;



B\

55
463. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c)pirazol-3-
il}-4-fluorofenilacetamida;
464. Amida N-{S5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolol3, 4-
clpirazol-3-il}-3-{2-tienil)acrilica; )
465. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6~dihidropirrolo|3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(3-tienil)acrilica; '
466. Amida  N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il1}-3-(2-tienil)propancica;
467. N—(S-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4ic]pirazol-3-
il}-2-clorobenzamida;
468. N~-({5-metansulfonlil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-clorobenzamida;
469. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-4-clorobenzamida;
470. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-l-piperidinapropionamida;
471, N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-2-acetilbenzamida;
472. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-4-acetilbenzamida;
473. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-l1-naftoica;
474. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazeol-3-il}-2-naftoica;

475. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-cijpirazol-3-
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il}-3-benzoilpropionamida;
476, N—TS-metansulfonil-q,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3-
il}-4-acetamidobenzamida;
477. N-{5-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-~3-
il}-2, 5-dimetoxibenzamida; _ )
478. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-2, 6-dimetoxibenzamida; - .
479. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c]pirazol~3-
il}-3,4~-dimetoxibenzamida; ]
480. N-{S-metansulfonil—q,6—dihidropirqolo[3,4-c]pirazol-3—
11}-3,5-dimetoxibenzamida;
481. N-{S-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazgl-3-
il1}-3-(2-tenoil)-propionamida;
482, N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-2-naftilacetamida;
483, N-{S-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c}jpirazol-3-
il}-1-naftilacetamida;
484, N-[{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-4-fenilbenzamida;
485. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-
3-il}-acetamida;
486. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-
3-il}-ciclopropanocarboxamida; ‘
487. N-({5-etilaminocarbonil-4, 6~-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-

3-il}-iscbutiramida;
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488. N-{5-etilaminocarbonil-4,é-dihidropirrolo[3,4-cipirazol-
3-il}-ciclopentanocarboxamida;
489. N-(5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
3-il}-benzamida;
490. Amida N-(5-etilaminocarboni1-4,6-dihidropirro}d[3,4-
clpirazol-3-il}-picolinica; )
491, Amida N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-nicotinica;
492, Amida  N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-isonicotinica; -
493, Amida N-{S5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica;
494, N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
3-il)-tiofeno-2-carboxamida;
495. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-
3-il}-tiofeno-3-carboxamida;
496. Amida  N-{S-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo{3,4-
c)pirazol-3-il}-m~toluica;
497. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirroloi3, 4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
498. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirzelo(3,4-
clpirazol-3-il}-salicilica;
499. N-(S-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-
3-il}-2-fluorobenzamida;

500. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-
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3-il}-3-fluorobenzamida;
501. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-
3-il)}-4-fluorobenzamida;
502. N-{S-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~clpirazol-
3-il}-tiofeno-2-acetanida; _-
503. N—{5-etilaminocarbonil—4,6-dihidropirrolo[3,4—c]piraiol;
3-il}-tiofeno-3-acetanida; "
504. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-fenilpropiélica; _
505. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-
3-il}-3-cianobenzamida;
506. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-
3-il}-4-cianobenzamida;
507. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-trans-cinamica;
508. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-cls-cindmica;
509. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrelo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica; i
510. Amida N-{5~-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(4-piridil)acrilica;
511. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-
3-il}~-2-fenilpropionamida;
512. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]lpirazol-

3-il}-o-tolilacetamida;
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513. N-(5-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-
3-il}-m~tolilacetamida;
514, N-(5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolof3, 4-clpirazol-
3-il}-p-tolilacetamida;
515. Amida N-(5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-o-anisica; .
516. N—{5—etilaminocarbonil—4,G—dihidropirrolo[3:é-cjpirazol-
3-il}-3-metoxibenzamida;
517. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-p~anisica;
518. N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
3-il}-fenoxiacetamida;
519. N-{S5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-
3-il}-2-fluorofenilacetamida;
520. N-{5-etilaminocarbonil-4,6é-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-
3-il}-3-fluorofenilacetamida;
521. N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-¢c]lpirazol-
3-il}-4-fluorofenilacetamida;
522. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)acrilica;
523. Amida  N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(3-tienil)acrilica;
524. Amida N-(5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienll)propanoica;

525, N-{S5~etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
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3-il}-2-clorobenzamida;
526. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-
3-il}-3-clorobenzamida;
527. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
3-il}=-4~clorobenzamida; i -
528. N-{S5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-
3—11}-l-piperidinapropionamida; .
529. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6—dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-
3-il}-2-acetilbenzamida; .
530. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol~
3-il}-4-acetilbenzanida;
531. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo([3,4-
c]pirazol-3-il}-1-naftoica;
532. Amida N-{5-etilaminocarbonil~-4, 6-dihidropirrolo|[3,4-
clpirazol-3-il}-2-naftoica;
533. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
3-1l1}-3-benzoilpropionamida;
534, N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-
3-il}-4-acetamnidobenzamida; )
535. N-{S-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-
3-il}-2, 5-dimetoxibenzamida; .
536. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~c]pirazol-
3-il}~-2, 6—dimetoxibenzamida;
537. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-

3-il}-3, 4-dimetoxibenzamida;
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538. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-
3-il}-3, S-dimetoxibenzamida;
539. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-
3-il}-3-(2-tenoil)-propionamida;

540. N-(5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrole(3,4-clpirazol-
3-il}-2-naftilacetamida; '
541, N—{5-etilaminocarbonil-4,6—dihidropirrolo[B;i-c]pirazol-

3-il}-1-naftilacetamida;

542. N-[5—etilaminocarbonil-4,G-dihidropirrolo[3{4—c]pirazol—
3-il}-4-fenilbenzamida;

543. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6~-dihidropirrolo([3,4~
clpirazol-3-il}-acetamida;

544. N-(5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-ciclopropanccarboxamida;

545. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-isobutiramida;

546. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolof3, 4-
clpirazol-3-il}-ciclopentanocarboxamida;

547. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolof3, 4~
c]lpirazol-3-il}-benzamida;

548. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-picolinica;

549. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-il}-nicotinica;

550. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3, 4~
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clpirazol-3-il}-isonicotinica;
551. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica;
552. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6- dihldropirrolo[S 4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-2-carboxamida; _
553. N-{S5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrqlo(3, 4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-3-carboxamida; )
554, Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol=-3-il}-o-toluica; _
555, Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, é~dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-m-tolulca;
556. Amida N-{S5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolof3,4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
557. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-fenilacetamida;
558. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolol[3, 4~
clpirazol-3-il}-salicilica;
559. N-{(5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-2-fluorcbenzamida; )
560. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-fluorobenzamida;
561. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-4-fluorobenzamida;
562.N—{5-fenilaminocarbonil-4,G—dihidropirrolo[3,4-

clpirazol-3-il}-tiofeno-2-acetamida;
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563. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirroloe(3,4-
clpirazol-3-jil}-tiofeno-3-acetamida;
564, Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4-
c]pirazol-3—il}—fenilpropiblica;
565. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-cianobenzamida;
566.NF{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidrop££rolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-cianobenzamida;
567. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolol(3,4-
clpirazol-3-il}-trans-ciné&mica:
568. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-1l}-cis-cindmica; '
569, Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo{3,4-
c]pirazolha-il}-3-(3—piridil)acrilic§;
570. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(4-piridil)acrilica; .
571. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3;4-
clpirazol-3-il}-2-fenilpropionamida;
572. N—{5—fenilaminocarbonil—d,6-dihidropirrolof§,4=
clpirazol-3-il}-o-tolilacetamida;
573. N-({5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
c]pirazol-3-il}-m—tolilacetam}dg;
574, N-{(5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-p-tolilacetamida;
575. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6~-dihidropirrolel[3, 4-
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clpirazol-3-il}-o-anisica;
576. N={S5-fenilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-3-metoxibenzamida; -
577. Amida N-([5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolol(3, 4-
clpirazol-3-il}-p-anisica; _ )
578. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrqlo([3,4-
clpirazol-3-il}-fenoxiacetamida; T
579. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
' ¢)pirazol-3-il}-2-fluorofenilacetanida; _
580. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3,4-
c]pirazol—3-il}-3-fluorofenilacetamida:
581. N-{5-fenllaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-fluorofenilacetamida;
582. Amida N-{S5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)acrilica;
583, Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}~3-(3-tienil)acrilica;
584. Amlida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)propanoica; T
585. N-{S5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4~
clpirazol-3-il}-2-clorobenzamida;
586. N-{5-fenilaminocarbonll-4, 6-dihidropirrolol[3,4-
clpirazol-3-ill-3-clorobenzamida;
587. N-{5~-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3,4-

clpirazol-3-il}-4~clorobenzamida;
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588, N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-l-piperidinpropionamida:;
589, N-{5-fenilaminocarbonil-~4,6~-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-2-acetilbenzamida;
590. N-[5—fenilaminocarbonil-4,6—dihidropirrolpf3,4-
clpirazol-3-il}-4-acetilbenzamida; )
591, Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol=-3-il}-l-naftoica;
592. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-2-naftoica; '
$93. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-3-benzoilpropionamida;
594, N~{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4-acetamidobenzamida;
595. N-({5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-2,5-dimetoxibenzanida;
596. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-2, 6-dimetoxibenzamida;
597. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4=
clpirazol-3~i1}-3,4~dimetoxibenzamida;
598, N-{5~-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clplrazol-3-il}-3,5~dimetoxibenzamida;
599. N-{5-fenilaminocarbonil-~4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tenoil)-propionamida;

600. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrelo[3, 4-
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clpirazol-3-il}-2-naftilacetamida;
601. N~ (5-fenilaminoccarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-l1-naftilacetamida;
602. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4-fenilbenzamida; -
603. N-(5-bencilaminocarbonil-4,6~dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-acetamida; T
604, N-{S5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolal3, 4-
clpirazol-3-il}-ciclopropanocarboxamida; ]
605. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-isobutiramida;
606. N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,6 4-
clpirazol-3-il}-ciclopentanocarboxamida;
607. N~-{5-bencllaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-benzamida;
608. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol(3, 4-
clpirazol-3-il}-picolinica;
609. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-nicotinica; T
610. Amida N-{5~bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-isonicotinica; _
611. Amida N-{5-bencilaminocarbenil-4, 6~dihidropirrolol(3, 4-
c]pirazol—S-il)-B-Fetil-2—furoica;
612. N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo{3, 4~

clpirazel-3-il}-tiofeno-2-carboxamida;
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613. N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-3-carboxamida;
614. Amida N-(5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirreolol[3,4-
clpirazol-3-il}-o-toluica; .
615. Amida N—{5-bencilaminocarboni1—4,G—dihidropirrqlé[B,4-
clpirazol-3-il}-m-toluica;
616. Amida N-{5—bencilaminocarbonil-4,6-dihidr6birrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
617. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-~dihidropirrolo(3,4-~
clpirazol-3-il}-salicilica;
618. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-2-fluorobenzamida; .
619. N-{5-bencilaminocarbonil-4,6~dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-fluorcbenzamida;
620, N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dlhidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4-fluorobenzamida;
621, N-{5-benci1aminocarbonil-4,6—dihid£opirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-2-acetamida;
622, N-{5—bencilaminocarboni1-4,G—dihidropirrolofﬁ,dL
clpirazol-3-il}~-tiofeno-3-acetamida;
623, Amida N-{5-bencilaminoccarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il)-fenilpropiblica;
624. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-cianocbenzamida;

625. N;{5-bencilaminocarbonil-4,G—dihidropirrolo[B,4-
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clpirazol-3-il}-4-cianobenzamida;
626. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-3-il}-trans—-cinémica;
627. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-cis-cinémica; _ T
628. Amida N—{5-bencilaminocarbonil—4,6-dihidropirrolo[3,4;
clpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica; .
629. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il1}-3-{4-piridil)acrilica; )
630. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-2-fenilpropionamida;
631, N~{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3, 4-
c]lpirazol-3-il}-o-teolilacetamida;
632. N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-m-tolilacetamida;
633. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-p-tolilacetamida;
634. Amida N-{S5-bencilaminccarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-o-anisica; i
635. N-(5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-metoxibenzamida;
636. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-p-anisica;
637. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~

clpirazol-3-il}-fenoxiacetamida;
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638. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-2-fluorofenilacetamida;
639. N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo{3,4-
clpirazol-3-il}-3-fluorofenilacetamida;
640. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-fluorofenilacetamida; .
641. Amida N-{S5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-1il}-3-(2-tienil)acrilica;
642. Amida N—[S—bencilaminocarbonil-d,G—dihidrqpirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3-(3-tienil)acrilica;
643. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(2~-tienil)propancica;
644. N-{5-bencilaminocarbonil~4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-2-clorobenzamida;
645. N-{5-bencllaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3, 4~
clpirazol-3-il}-3-clorobenzamida;
646. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,6 4-
clpirazol-3-il}-4-clorobenzamida;
647. N—{5—bencilaminocarbonil-4,G-dihidropirrolofb,dh
clpirazol-3-il}~l-piperidinapropionamida;
648. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-3-il}-2-acetilbenzamida;
649. N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo{3,4-
clpirazol-3-il}-4-acetilbenzamida;

650. Bmina N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol(3, 4-
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clpirazol-3-il}-1-naftoica;
651. Amida N-{S5-bencilaminocarbonil-4,6é-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-2-naftoica;
652. N-{S-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-benzollpropionamida; _ ]
653. N-[5—bencilaminocarbonil-4,6-d1hidropirrplo[3,4;
clpirazol-3-il}-4-acetamidobenzamida; .
654. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-2, 5~-dimetoxibenzanida; .
655. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,64-
clpirazol-3-il}-2, 6-dimetoxibenzamida;
656. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3, 4-dimetoxibenzamida;
657. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6~-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3~il}-3, 5-dimetoxibenzamida;
658, N-{5~bencllaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo{3,4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tenoil)-propionamida;
659. N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-2-naftilacetamida; ’
660. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-l-naftilacetamida;
661. N-({S-bencilaminocarbonil-4,6~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-fenilbenzamida;
662. N-{5-benzoilaminocarbonil~-4, 6~dihidropirrole[3,4~-

clpirazol-3-il}-acetamida;
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663. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6~-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-3-il}-ciclopropanocarboxamida;
664. N-{5-benzollaminocarbonil~4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-isobutiramida;
665. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-ill-ciclopentanocarboxamida; .
666. N-{5—benzoilaminocarboni1—4,6-dihidro§i}rolo[3,4-
clpirazol-3-il}-benzamida;
667. Amida!P15-benzoilaminocarboni1—4,6-dihidrqpirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-picolinica;
668. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil~4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-ill-nicotinica;
669. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-ill-isonicotinica;
670. Amina N~{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol3, 4-
clpirazol-3-il}~3-metil-2~furoica;
671. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol(3, 4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-2-carboxamida;
672. N-{5—benzoi1aminocarbonil—4,6-dihidropirrolof5,4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-3-carboxamida;
673. Amida N~(5-benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-o-toluica;
674. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-m~toluica;

675. Amida N-{5~benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
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cljpirazol-3-il}-p-toluica:;
676, N-{S5-benzoilaminocarbonil-4, 6~-dihidropirrolol[3, 4~
clpirazol-3-il}-fenilacetamida; .
677. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
c)pirazol-3-il}-salicilica; .
678. N-(5-benzoilaminocarboni1—4,G—dihidropirrplo[B,d;
clpirazol-3-il}-2-fluorcbenzamida; .
679. N~{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-3-fluorocbenzamida; )
680. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-3-il}-4-fluorobenzamida;
6Bl. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-2-acetamida;
682. N-{5-benzoilaminocarbonil~4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-3-acetamida;
683. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, é6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-fenllpropidlica;
684. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo([3,4-
c]pirazol-3-il}-3-cianobenzamida; T
685. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-4-cianobenzamida;
686. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-trans-cinamica;
687. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6—dihidropirrolo[3, 4~

clpirazol-3-il}-cis-cinamica;
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688. Amida N-(5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3,4-
clpirazol-3-il}=-3-(3-piridil)acrilica;
689, Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(4~piridil)acrilica;
690. N-(5—benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirro;oi3,4-
clpirazol-3-il}-2-fenilpropionamida;
691. N-{5-benzoilaminocarbonil-4,6-dihidro§1¥rolo[3,4—
clpirazol-3-il}-o-tolilacetamida;
692. N-{5—benzoiléminocarbonil-4,6—dihidrop}rrolo[3,4—
clpirazol-3-il}-m-tolilacetamida;
693. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-p~tolilacetamida;
694. Amida N-({5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidxopirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-o-anisica;
695. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-
cipirazol-3-il}-3-metoxibenzamida;
696. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-p-anisica;
697. N-{5—benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropir£olof§,4;
clpirazol-3-il}-fenoxiacetamida;
698. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-~-
clpirazol-3-1il}-2-fluorofenilacetamida;
699. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-fluorofenilacetamida;

700. N-{5-benzoilaminocarbonil~4,6~-dihidropirrolo[3, 4~
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clpirazol-3-il}-4-fluorofenilacetamida;
701. Amida N-(5-benzollaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)acrilica;
702. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(3-tienil)acrilica; .
703. Amida N—{5-benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[§,4;
clpirazol-3-11}-3-(2-tienil)propanoica; o
704, N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol~-3-il}-2-clorobenzamida; )
705, N-{5-benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3-clorobenzamida;
706. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4-clorobenzamida; ‘
707. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-l-piperidinpropionamida;
708. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-2-acetilbenzamida;
709, N-{5~-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-4-acetilbenzamida; )
710. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
c]plrazol-3-il}-1-naftoica;
711. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, é-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-il}-2-naftoica;
712. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-

clpirazol-3-il}-3-benzoilproplionanmida;
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713. N~{5-benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-4-acetamidobenzamida;
714. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-2, 5~dimetoxibenzamida;
715. N-{5—benzoilaminocarbonil—4,G—dihidropirro1013,4-
clpirazol-3-il}-2, 6~dimetoxibenzamida; . '
716. N—{S-benzoi1aminocarbonil-4,G-dihidrépa}rolo[3,4—
clpirazol-3-il}-3, 4-dimetoxibenzamida;
717. N-{5-benzoilaminocarbonil-d,6-dihidrop}rrolo[3,4—
c}pirazol-3-il}-3, 5-dimetoxibenzamida;
718. N-{5-benzoilaminocarbonil-4,6~dihidropirrolo(3,4-
clpirazel-3-1i1}-3-(2-tenoil) -propionamida;
719. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-2-naftilacetamida;
720. N~{5-benzollaninocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3, 4~
clpirazol-3-il}-1-naftilacetamida;
721. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}~4-fenilbenzamida;
722. N-{5-aminocarboni1-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazél—3;
il}~acetamida; '
723. N-{S-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrole(3,4-clpirazol-3-
il}-ciclopropanocarboxamida;
724. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-isobutiramida;

725. N-{5-aminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
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il}-ciclopentanocarboxamida;
726. N-(5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-benzamida;
727, Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo|[3, 4-
clpirazol-3-il}-picolinica; _ ]
728. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-nicotinica; .
729. Amida N-{S-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-isonicotinica; ]
730. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolol[3, 4~
clpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica;
731. N-{5-aminocarbonil-4, é-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-2-carboxamida;
732, N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-tiofeno-3-carboxamida;
733. Amida N-{5-aminocarbonil-4, é~-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-o-toluica;
734. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-m-toluica; -
735. Amida N-{5-aminocarbonil~4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-p~-toluica;
736. N-(S-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il)-fenilacetamida;
737. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-

clpirazol-3-il}-salicilica;
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738. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-2-fluorobenzamida;
739. N-{5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-
il}-3-fluorobenzamida:;
740. N—(S-aminocarbonil-4,G-dihidropirrolo[S,4-c]pi;aiol—3-
il}-4-fluorcbenzamida; . .
741. N-(5-aminocarbonil-d4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}~-tiofeno-2-acetamida;
742. N—{5-aminocarbonil—d,6-dihidropirrolo[3,4fc]pirazol-3—
il}-tiofeno-3-acetamida;
743. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
c]pirazol-3-il}-fenilpropiblicé;
744. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-3-cianobenzamida;
745. N-{5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-4~cianobenzamida;
746. Amida N=-{5-aminocarbonlil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-trans-cinédmica;
747. Amida N-[5-aminocarbonil-4,5-dihidropirrolof3,4=
clpirazol-3-il}-cis-cinédmica;
748. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica;
749. Amida N-{5-aminocarbonil-4, é-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(4-piridil)acrilica; _
750. N-{5-aminocarbonil-4,é-dihidropirrolo(3,4~-c]pirazol-3-
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il}-2-fenilpropionamida;
751. N-(5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-o-tolilacetamida;
752, N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il)-m-tolilacetamida; o
753. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-c)pirazol-3-
il}-p-tolilacetamida; .
754. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-o-anisica; )
755. N-(5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-3-metoxibenzamida;
756. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-p-anisica;
757. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolof{3, 4-clpirazol-3-
il}-fenoxiacetamida;
758. N-{5-aminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-2-fluorofenilacetamida;
759, N-{5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-
il}-3-fluorofenilacetamida; -
760. N-{S5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazecl-3-
il}-4-fluorofenilacetanmida;
761. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)acrilica;
762. Amida N=-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-1i1}-3~(3-tienil)acrilica;
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763. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il1l}-3-(2-tienil)propanoica;
764, N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-2-clorobenzamida;
765. N-{5—aminocarbonil—4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirpibl—3-
il}-3~clorobenzamida; |
766. N—{5-aminocarbonil—4,6—dihidropirrolo[3,4:é]pirazol-3—
il}-4-clorobenzamida;
767. N-{S-aminocarbonil—4,6-dihidropirrolo[3,4-p]pirazol-3—
il}-l-piperidinapropionamida;
768. N-{S5~aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-2-acetilbenzamida;
769, N-(5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-4-acetilbenzamida;
770. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol=-3~il}~1-naftoica;
771. Amida N-{5-aninocarbonil-4, 6~dihidropirrolol(3, 4~
clpirazol-3-il}-2-naftoica;
172, N—{S-aminocarbonil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazBl-3L
il}-3-benzoilpropionamida;
773. N-{5-aminocarbonil-4, é-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-
il}-4-acetamidobenzamida;
774. N-{5-aminocarbonil-4, é-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-2,5-dimetoxibenzamida;

775. N-{5-aminocarbonil-~4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
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il}-2, 6~dimetoxibenzamida;
776. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-3, 4-dimetoxibenzamida;
777. N-{5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-
il}-3,5-dimetoxibenzanida; )
778. N-{5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
i1}~3-(2-tenoil)-propionamida; .
779. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidraopirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-2~naftilacetamida; _
780. N-{5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-l-naftilacetamida;
781. N-{5-aminoccarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-4-fenilbenzamida;
782. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol~3-
il}-acetamida;
783. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-ciclopropanocarboxamida;
784. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-c]lpirazol-3-

il}-iscobutiramida;

© 785. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-

il}-ciclopentanocarboxamida;

786, N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolol3,4-clpirazol-3-
il}-benzamida;

787. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6~dihidropirrolo([3, 4-

clpirazol-3-il}-picolinica;
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788. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-nicotinica;
789. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-

clpirazol-3-il}-isonicotinica; ]

790. Amida N—{5-aminosulfonil—4,G—dihidropirro}013,4—
clpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica; _
791. N—{5—aminosulfonil-4,6-diﬂidropirrolo[3,4—Eipirazol—3—
il}-tiofeno-2-carboxamida;

792. N-{5—aminosu1fonil-4,6—dihidropirrolo[3,4-F]pirazol-3-
il}-tiofeno-3-carboxamida;

793. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-o-toluica;

794. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-m-toluica; -

795. Amida N-{S-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4~
c)pirazol-3-il}-p-toluica;

796. N-{5-aminosulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-fenilacetamida;

797. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-salicilica;

798, N-{5-aminosulfonil-4,6-dihidropirrolo{3,4-cl]pirazol-3-
il}-2-fluorobenzamida;

799. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il)~-3-fluorobenzamida;

800. N-{S5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
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il}~-4-fluorobenzamida;
801. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}~-tiofeno-2-acetamida;
802. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-tiofeno-3-acetamida; _ ]
803. Amida N-{5-aminosu1fonil—4,6-dihidropirrolo[3,4;
clpirazol-3-il}-fenilpropi6lica; T
804. N-(5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-3-cianobenzamida; ]
B05. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-
il}-4-cianobenzamida;
806. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-trans~cinamica;
807. Amida . N-{5-aminosulfonil~-4, 6~dihidropirrelo[3, 4-
clpirazol-3-il}-clis—-cinémica;
808. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica;
809. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-11}-3-(4-piridil)acrilica; )
810. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il)-2-fenilpropionamida;
811. N~{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-o~tolilacetamida;
812. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-

il}-m-tolilacetanida;
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813. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo3,4-clpirazol-3-
il}-p-tolilacetamida;
8l14. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4~
clpirazol-3-il}-o-anisica;
815. N-(5-aminosulfonil-4,6-dihidropirrolo{3,4-c}pirazol-3-
il}-3-metoxibenzamida;
816. Amida N- {5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-p-anisica;
817. N-{S-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-fenoxiacetamida;
818. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-2-fluorofenilacetamida;
819. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
1l}-3~-fluorofenilacetanida;
820. N-{5-aminosulfonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il})-4-fluorofenilacetamida;
821. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)acrilica;
822. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-{3-tienil)acrilica;
823. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)propanoica;
824. N-{S5~aminosulfonil-4, 6-dihidropirroloi3,4-clpirazol-3-
il}-2-clorobenzamida;

825. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
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il}-3-clorobenzamida;
826. N-{S5~aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-
il}~4-clorobenzamida;
827. N-({5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c}pirazol-3-
il}-1-piperidinapropionamida; _'
828. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-2-acetilbenzamida; B
829, N-{5-aminosulfonil-4, 6—~dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-4-acetilbenzamida; ]
B830. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol~3-il}-l-naftoica;
§31. Amida  N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3~il}-2-naftoica;
832, N-{5-aminosulfonil-4,6-dihidropirrole[3,4-clpirazol-3-
il}-3-benzoilpropionamida;
833, N-{5-aminosulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-4-acetamidobenzamida;
834, N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-2,5-dimetoxibenzamida; '
835. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirreolo[3,4-c]lplrazol-3-
il}-2, 6-dimetoxibenzamida;
836. N-{5-aminosulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-3,4-dimetoxibenzamida;
837. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrole(3,4-clpirazol-3-

il}-3,5~dimetoxibenzamida;

) [0



1R

85
838. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
i1}-3-(2-tenoil)-propionamida;
839. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}~2-naftilacetamida;
840. N-(5-aminosulfonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il)-l-naftilacetamida;
841. N—[S—aminosulfonil—d,6-dihidropirrolo[3,4—Eipirazol—3-
il}-4-fenilbenzamida;
842. N-{5—toluensulfonil—4,6-dihidropirrolo[3,47c]pirazol-3—
il}-acetamida;
843. N-{5-toluensulfonil-4, 6~-dihidropirrolo[3,4~c]lpirazol-3-
il}-ciclopropanocarboxamida;
844. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-iscbutiramida;
845. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3~
il}-ciclopentanocarboxamida;
846. N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-benzamida; -
847. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4=
clpirazol-3-il}-picolinica;
848. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirroloe(3, 4-
clpirazol-3-il}-nicotinica;
849. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolol(3, 4-
c]lpirazol-3-il}-isonicotinica;

850. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolol(3, 4-
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clpirazol-3-il}-3-metil~2-furoica;
851. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-2~carboxamida;
852, N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-tiofeno-3-carboxamida; | _ .
853. Amida N-{S—toluensulfonil—d,6—dihidropirrolo[§,4-
clpirazol-3-il}-o-tolulca; a
854. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolol(3, 4-
clpirazol-3-il}-m-toluica; )
855. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
856. Amida N-{5~-toluensulfonil-4, é-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-salicilica;
857. N-[5-toluensulfonil-4,6-dihidropirrolo([3,4~c]lpirazol-3-
il}-2-fluorobenzamida;
858. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-3-fluorobenzamida;
859. ﬁ—{s-toluensulfonil—4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-4-fluorobenzamida; T
860. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~clpirazol-3-
il}-tiofeno-2-acetamida;
861. N-{5-toluensulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-3-acetamida;
862. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-

clpirazol-3-il}-fenilpropidlica;
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863. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirreclo(3,4-clpirazol-3-
il}-3-cianobenzamida;
864. N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-4-cianobenzamida;
865. Amida N-{S—toluensulfonil-d,G—dihidropirro}013,4—
clpirazol-3-il}-trans-cinamica; _ '
866. Amida N~ (5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-cis-cindmica;
867. Amida N—{S—toluensulfonil—d,6—dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il1}-3-(3-piridil)acrilica;
868. Amida N-{S-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3~({4-piridil)acrilica;
869. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4clpirazol-3-
il}-2-fenilpropionamida;
B870. N-{S-toluensulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-o-tolilacetamida;
871. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-m-tolilacetamida; '
872, N—{5-toluensu1fonil—4,6-dihidropirrolo[3,4—c]piraz$l-3=
il}=-p-tolilacetamida;
873. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3~-il}~o-anisica;
874. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrole(3,4-clpirazol-3-
il}-3-metoxibenzamida;

875. Amida N~{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
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clpirazol-3-il}-p-anisica;
876. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-fenoxiacetamida;
877. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-2-fluorofenilacetamida; _.
878. N-(S-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolol3,4-c]pirazol-3-
il}-3-fluorofenilacetamida; B
879. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-4-fluorcfenilacetamida; )
880. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(2~-tienil)acrilica;
881. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(3-tienil)acrilica;
882. Amida N-{S5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)propanocica;
883. N-(5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-2-clorocbenzamida;
884. N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolof3, 4-clpirazol-3-
il}-3-clorcbenzamida; )
885. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-4-clorobenzanida;
886. N-{5-toluensulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3~
il}-l1-piperidinapropionamida;
887. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-

il}-2-acetilbenzamida;
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888. N-{S5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolof3,4-c]lpirazol-3-
il}-4-acetilbenzamida;
889. Amida N-(5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-l-naftoica;
890. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-2-naftoica;
891. N-{S-toluensulfonil-4,G-dihidropirrolo[a,4—Eipirazol-3-
il}~-3-benzoilpropionamida;
892. N-{5—toluensulfonil-4,6—dihidropirrolo[3,4fc]pirazol—3-
il}-4-acetamidobenzamida;
893. N-{S5-toluensulfonil-4, 6—-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
i1}-2,5-dimetoxibenzamida;
894. N-(5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirreolo([3,4-c]pirazol-3-
i1}-2, 6-dimetoxibenzamida;
895. N-{5~toluensulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4~-clpirazol-3-
il}-3,4-dimetoxibenzamida; _
896. N-{5-toluensulfonil-4,6-dihidropirrolec(3,4-clpirazol-3-
11}-3,5~-dimetoxibenzanida;
897. N—{S-toluensulfonil-q,6—dihidropirrolo[3,4-c]piraz$l-3-
il}-3-(2-tenoil) -propionamida;
898. N-({5-toluensulfonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-2-naftilacetamida;
B99, N-(5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-1-naftilacetamida;
900. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
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il}-4-fenilbenzamida;
901. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-acetamida;
902. N-{5-bencilsulfonil~4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-ciclopropanocarboxamida; i )
903. N-(S-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-isobutiramida; N
904. N-{5-bencilsulfonil-~4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-ciclopentanocarboxamida; ]
905, N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-benzamida;
906. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-picolinica;
907. Amida N-{S5-bencilsulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-nicotinica;
908. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-isonicotinica;
905. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihldropirrolol(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica; S
910. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-tiofeno-2-carboxamida;
911. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno—-3-carboxamida;
912, Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-

c]lpirazol-3-il}-o-toluica;
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913. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-m-toluica;
914. Amnida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-

clpirazol-3-il}-p-toluica;

915. N-{S-bencilsulfonil-4,6—dihidropirrolo{3,4-c]pi;aiol-3—
il}-fenilacetamida; .

916. Amida N-{S-bencilsulfonil-4,6-dihidrdb1rrolo[3,4-
¢clpirazol-3-il}-salicilica;

917. N-{5—bencilsu1fonil—4,6-dihidropirrolo[3,4Tc1pirazol-3-
il}-2-fluorobenzamida;

918. N-{5-bencilsulfonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-fluorobenzamida;

919. Nj{5—bencilsulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-4~fluorobenzamida;

920, N-{5-bencilsulfonil-4,6~dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-2-acetanida;

921. N-{5-bencilsulfonil-4, 6~-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-tiofeno-3-acetamida; ]

922. Amida N-{S-bencilsulfonil—d,6—dihidropirr01613,4-
clpirazol-3-il}-fenilpropidlica;

923. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirroloi{3,4-clpirazol-3-
i1l}-3-cianobenzamida;

924, N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-4-cianobenzamida;

925. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
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clpirazol-3-il}-trans-cinamica;
926. Amida N-(5-bencilsulfonil—4,6-&ihidropirrolo[3,4—
clpirazol-3-il}-cis-cinamica;
927. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolel[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica; o
528. Amida N-{S—bencilsulfonil-d,6-d1hidropirrqlo[3,4—
clpirazol-3-il}-3- (4-piridil)acrilica; N
929. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4clpirazol-3-
11}-2-fenilpropionamida; )
930. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-m-tolilacetamida;
931. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]lpirazol-3-
il}-p-tolilacetamida;
932. Amida N-{S5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-o-anisica;
933. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~c]pirazol-3-
il}-3-metoxibenzamida;
934. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
c]lpirazol-3-il}-p-anisica; i
935. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-
il}-fenoxiacetamida;
936. N-{5-bencilsulfonil-4,6-dihidropirtrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-2-fluorofenilacetamida;
937. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol~3-

11}-3-fluorofenilacetamida;
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938. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol~-3-
i1l}-4-fluorofenilacetamida;
939. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo|(3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)acrilica;
940. Amida N-{S—bencilsulfonil-4,S—dihidropirro;oi3,4-
clpirazol-3-il}-3~(3-tienil)acrilica;
941. Amida N—[5-bencilsu1fonil-4,6-dihidrobirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3-{2-tienil)propanoica;
942. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-2-clorobenzamida;
943, N-{S5-bencilsulfonil-4,6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-3-clorobenzamida;
944. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-4-clorobenzamida;
945, N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrclo(3,4-c]jpirazol-3~-
il}-1-piperidinapropionamida;
946. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
1l}~-2-acetilbenzamida;
947. N-{S-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
il}-4-acetilbenzamida;
948. Amida N-f5—bencilsu1fonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-l-naftoica;
849, Amida N-{S5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol=-3-il}-2-naftoica;

950. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-

N2
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il}-3-benzoilpropionamida;
851, N-{5~bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}~4-acetamidobenzamida:
952. N-{5-bencilsulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-2,5-dimetoxibenzamida; -
953. N-{(5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-2, 6-dimetoxibenzamida; "
954. N-(5-bencilsulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-3, 4-dimetoxibenzamida; ]
955. N-{S-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-3,5-dimetoxibenzamida;
956. N-{5~bencilsulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-
il}-3-(2-tenoil) -propionanmida;
957. N-{S-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clipirazol-3-
il}-2-naftilacetamida;
958. N-{5-bencilsulfonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-l1-naftilacetamida;
959. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolol[3,4-c]pirazol-3-
11}-4-fenilbenzamida; )
960. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il},N’-
(4-clorobencil) urea;
961. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}, N’-
(4-clorobencil) urea;
962, N-(5-fenil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-11},N’- (4~

clorobencil) urea;
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863. N-{S~aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-~
il},N’-{4-clorobencil) urea;
964. N~-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
3-il},N’-(4-clorobencil) urea;
965. N-{5-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il},N’ - (4-clorobencil) urea;
966. N—{5-bencilsu1fonil—4,6-dihidropirrolo[3,4—E}pirazol-3-
il},N’~(4-clorobencil) urea;
967. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il},N'~(4-clorobencil) urea;
968. N-{S-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrole(3, 4-
clpirazol-3~i1},N’-(4-clorobencil) urea; y '
969. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il},N’-{(4-clorobencil) urea;
970. N- (5-(1-naftalenccarbonil)-4,5,6,17-
tetrahidropiridina{4,3~clpirazol-3-il)-3-fenoxi-benzamida;
971. N-{5-(l-naftalenocarbonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol-3-il)-4-tertbutil-benzamida;
972. N- (5~ (2-furoil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il)-(4-fenil) fenilacetamida;
973. N-(5-(2~-furoil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4,3-
clpirazol-3-il1)-2-(2-naftil)propanamida;
974. N-(S-(2-furoil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il)-2-({3-fluoro-4~fenil-fenil)propanamida;

875. N-(5-(2-metoxibenzoil)-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3-
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clpirazol-3-il)-(2-naftalen)acetanida;
976. N-(5-(2-metoxi-benzoll}-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinaj4, 3-
clpirazol-3-il)-[4~-(l-pirrolidin-2-on) ] fenilacetamida;
977. N-(5- (2-metoxifenil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il)-(4-fenil) fenilacetamida; .
978. N~(5-(4~fluoro-benzoil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3~
clpirazol-3-il)-4-fluorobenzamida; T ‘
979. N-(5-acetil-4,5,6,7-tetrahidro~1H-pirazol([4,3-c}piridin-
3-il1)-3~fluorocbenzamida; .
980. N—(5-acetil-4,5,6,T—tetrahidropiridina[4;3-c]pirazol-B-
il)-(2-naftaleno)acetamida;
981. N-(5-acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-clpirazol-3-
il)acetamida;
982. N-(S5-acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-3-
il)benzamida;
983. N-(5-aminocarbonil-4,5,6,7-tetrahidropiridinaf(4,3-
clpirazol-3-il)-fenilacetamida;
984. N-(5-benzoil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol~3-
il)-(4-fenil) fenilacetamida; s
985. N-{5-benzoil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal[4, 3-¢c]pirazol-3-
il)-3-fluorcbenzamida;
986. N-(5-benzoil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-3-
11)~-3~fenoxi-benzamida;
987. N-(5-benzoll-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4,3-c]lpirazol-3-

il}-4-fluorobenzanmida;
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988. N-(5-benzoil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-c]pirazol-3-
il)-4-fenoxibenzamida;
989. N-(5-benzoil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-c]pirazol-3-
il)-4-tertbutil-benzamida;
930, N—(S-benzoil-4,5,6,T-tetrahidropiridinald,3—c]pirpibl-3-
il)acetamida;
991. N-(5—benzoil—4,5,6,7-tetrahidropiridina[4,3:é]pirazol-3—
il}benzamida;
992. N-(S—benzoil-4,5,6,T-tetrahidropiridinald,3jc]pirazol—3-
il) ciclopropanocarboxamida;
993. N-(5-benzoil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-3-
il)-fenilacetamida;
994. N-(5-bencilsulfonil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-1l)ciclopropanoccarboxamida;
995. N-(5-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinai4, 3-
c]lpirazol-3-il)-{2-naftaleno)acetamida;
996, N-(5-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il)-fenilacetamida;
997. N,N-dimetil-N’{3-(2-fenil-tiazol-4-1il)acetamido~4,5,6,7=
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-5-il}urea;
998. N,N-dimetil—N'{3-{benzo[1,3]dioxol-5-il)acetémido—
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-5-il}lurea;
999. N,N-isopropil-N’(3-(benzo[l,3}dioxol-5-il)acetamido-
4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-¢clpirazol-5-il}urea;
1000.N-[5-(1,3-benzodioxol-5-ilcarbonil)-4,5,6,7-



|24

98
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-3-il]-3-metoxibenzamida;
1001.N-[5-{1,3-benzodioxol-5-ilcarbonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-3-il]-3-fenoxibenzamida;
1002.N-[5-(1,3-benzodioxol-5-ilcarbonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3—c]pirazol-3-il]-3-fenoxibenzamiéa;
1003.N~[5-(1,3-benzodioxol-5-ilcarbonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol-3-il]-4-tertbutii;benzamida;
1004 .N-[5-(2-fenilacetil)~-4,5,6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il]acetamida; ]
1005.N-[5-(2-fenilacetil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3~
clpirazol-3~ll])benzamida;

1006.N-[5- (bencilsulfonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-3-il}~3-bromobenzamida;
1007.N-[5-(bencilsulfonil)-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il]-3-fluorobenzamida;
1008.N—[5-(bencilsulfonil)-4,5,6,T-tetrahidropiridina[4;3-
clpirazol-3-iljacetamida;
1009.N—[5-fbencilsulfonil)—4,5,6,7—tetrahidropiridina[4,3—
clpirazol-3-il]benzamida; )
1010.N~-[5- (metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il]-3-fluoro-benzamida;
1011.N-[5-(metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinaf4, 3-
clpirazol=3-ill~3-metoxi-benzanida:

1012 .N~[5- (metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-3-il]-4-fluorcbenzamida;
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1013.N-[5-(metilsulfonil)~-4,5,6,7-tetrahidropiridinal[4, 3-
clpirazol-3-il]}-4-fenoxibenzamida;

1014 .N-[S5~-(metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-3-il)-4-fenoxi-benzamida;

1015.N-[5- (metilsulfonil) -4, 5,6, 7-tetrahidropiridina[4, 3~
clpirazol-3-il]-4-tertbutil-benzamida;
1015.N—[5—(metilsulfonil)—d,s,6,7-tetrahidropi£idina[4,3-
clpirazol-3-il]acetamida;
1017.N—[5-(metilsulfonil)-4,5,6,7—tetrahidrop%ridina{4,3—
¢clpirazol-3-il)benzamida;

1018 .N-[5~ (metilsulfonil})-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-3-il]ciclopropanocarboxamida;

1019.N-{5- (metilsulfonil)-4, 5,6, 7-tetrahidropiridina{4, 3-
clpirazol-3-il]-fenilacetamida;
1020.N-[(5-(gquinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal[4,3-clpirazol-3-i1]-4-fenoxibenzamida;
1021.N-{5-(quinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3~clpirazol-3-il)acetamida; .

1022 .N~[5-benzoil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-¢c)pirazol-3-
il]}-(2-naftalenc)acetamida;
1023.N-[5-isobutiril-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il)-4-fluorobenzamida;

1024 .N-{5-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-
c)pirazol-3-il]-3-fluorobenzamida;

1025.N-[5-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
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clpirazol-3-il}-3-metoxibenzamida;
1026 .N-[5-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-
c)pirazol-3-il]-3-fenoxibenzamida;
1027 .N-[5~-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-
clpirazol-3-il]-4-fluorobenzamida; _ .
1028.N-[5-fenilacetil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il]l-4-fenoxibenzamida; T
1029 .N-[5~fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il}-4-tert-butil-benzamida; .
1030.N-[5-feni1acetil-4,5,6,T-tetrahidroPiridinalé,3-
c]pirazol-3-il]lciclopropanocarboxamida;
1031.N-{5—(2—furoil)-4,5,6,7—tetrahidropiridina[&,3-
clpirazel-3-il)-4-tert-butil-benzamida;
1032.N-{5-(2~naftaleno)sulfonil-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4, 3-c)pirazol-3-il}-3-bromobenzamida;
1033.N-{5-(2—tienil)acetii—4,5,6,7—tetrahidropiridina[4,3-
clpirazol-3-1il}-3-metoxibenzamida;
1034.N-(5-(2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}-3-fenoxibenzamida; S
1035.N-{5-(2-tienil)acetil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3~
clpirazol-3-il}-4-fluorobenzamida;
1036 .N~-{5-{2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinai4, 3-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
1037.N-{5- (2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3~
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
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1038.N-{5-(2-tlenil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}-acetamida;
1039.N-{5-(2-tienil)acetil~-4,5,6,7-tetrahidropiridinaf4, 3-
clpirazol-3-il}ciclopropanocarboxamida; )
1040.N-{5—(3-trif1uorometilbenceno)sulfonil—4,§;6,1—
tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-3-il}-3-bromo-benzamida;
1041.N-{5-(4-clorobenceno)sulfonil=4,5,6,7-
tetrahidropiridinal(4,3-clpirazol-3-il}-3-bromobenzamida;
1042 .N-{5-{4-fluorobenceno)sulfonil-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal, 3-clpirazol-3-il}-3-bromobenzamida;
1043 .N-{5-{4-metoxilbenceno)sulfonil-4,5,6,7-
tetrahidropiridina{4,3-clpirazol-3-il}-3-bromobenzamida;
1044 .N-{5-(4-tertbutilbenceno)sulfonil-4,5,67~
tetrahidropiridina{4,3-c]pirazol-3-il}-3-bromobenzamida;
1045.N-[5- (4-toluensulfonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4,3-
clpirazol-3-il}-3-bromobenzamida;

1046 . N-{5-(quinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4,3~c]pirazol-3-il}-3-fluorobenzamida;
1047 .N-{5-(quinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7=
tetrahidropiridina{4,3-c]pirazol-3-il}-3-metoxi-benzamida;
1048 . N~-({5-(gquinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3-c]lpirazol-3-il}-4~fluoro-benzamida;
1049.N—{5—(quinalina-e—sulfonil)—4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4,3-c]pirazol-3-il}-4-fenoxi-benzamida;
1050.N-{5-(quinolina-8-sulfonil)~4,5,6,7-

|2
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tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
1051.N-{5-{quinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]lpirazol-3-il}-benzamida;
1052 .N-{5-(quinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal(4,3~clpiraz 0_11-3 -
il}ciclopropanocérboxamida; -
1053.N-{5—(quinoxalina—z-carbonil):k;s,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-3-il}-3-fenoxibenzamida;
1054.N—{S-(quinoxalina-z—carbonil)74,5,6,1-
tetrahidropiridina[4, 3-c)pirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
1055.N~-{5-[2-(2-tienil)acetil]-4,5,6,7-
tetrahidropiridina([4,3-c]pirazol-3-il}benzamida;
1056 .N-{5-bencensulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-3-il}-3-bromobenzamida;
1057 .N-{5-bencensulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-jil}-3-fluorcbenzamida;
1058.N—{S-bencénsulfonil)-4,5,6,7—tetrahidropiridina[4,3—
clpirazol-3-il}-3-fenoxibenzamida;
1059.N—{S-bencensulfonil)-4,5,6,7—tetrahidropiridinaf4,ﬁ-
clpirazol-3-il}-4-fluorobenzanmida;
1060.N-{5-bencensulfonil)-4,5,6,7-tetrahidroplridinal(4, 3-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
1061 .N~{5~-bencensulfonil}-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinaf(4, 3-
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
1062.N-{5-bencensulfonil)~-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
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clpirazol-3-il}-3-acetamida;
1063 .N-{5-bencensulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}benzamida;
1064 .N-{S-bencensulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3~
clpirazol-3-il}ciclopropanocarboxamida; _ )
1065.N-{5—bencilsu1fonil)—4,5,6,T-tetrahidropiridina[d,3;
c)pirazol-3-il}-3-metoxibenzamida; .
1066.N-{5-bencilsulfonil)-4,5,6,T-tetrahidropiridina[d,3-
clpirazol-3-il}-3-fenoxibenzamida; _
1067 .N-{5-bencilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinai4, 3~
c]lpirazol-3-il}-4-fluorobenzamida;
1068.N~{5-bencilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinai4, 3-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
1069.N-{5-bencilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinai4, 3-
clpirazol-3-il}~4~tertbutil-benzamida;
1070.N-bencll-N’ {3-{2-(2-naftaleno)propionamido)-4,5,6,7-
tetrahidroplridinal4, 3-c]lpirazol-5-il}urea;
1071 .N-bencil-N’ {3-(2- (6-metoxi-2-naftaleno)propionamido) -
4,5,6,7-tetrahidropiridina[4, 3-clpirazol-5-il}urea; i
1072 .N-bencil-N’{3-(2-naftaleno)acetamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina([4,3-c]pirazol-5-il}urea;
1073.N-bencil-N’{3-(3-metoxi~benzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3—-clpirazol-5-il}urea;
1074 .N-bencil~N’ {3-(3-metil-butanamido)-4,5,6,7-

tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-5-il}urea;
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1075.N-bencil-N’ {3- (4-fenil) fenilacetamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-clpirazol-5-il}urea;

1076 .N-bencil-N’ (3-{2-(2~naftaleno)propionamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-5-il}urea;
1077.N-bencil-N’{3-(2-(G-metoxi—Z-haftaleno)propion;mldo}-
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-5~il}urea;.
1078.N-bencil-N'{3—(2-naftaleno)acetamid&{-4,5,6,1-
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-5-il}urea;
1079.N—bencil-N'{3-(3—metil-butanamido{-4,5,6,7—
tetrahidropiridinal[4,3-c]pirazol-5-il}urea;
1080.N-bencil-N’{3-[2-(4-fenil-3-fluoro-fenil)propionamido-
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3~clpirazol-5-il}urea;

1081l .N-bencil-N’ {3-benzamido-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3~
c]pirazol-5-il}urea;

1082 .N-bencil-N’"{3-fenilacetamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4,3-clpirazol-5-illurea;

1083 .N-etil-N’(3-(2-(2-naftaleno)propionamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3-cjpirazol-5-il1}urea;

1084 .N-etil-N’ (3-(2- (6-metoxi-2-naftaleno)propionamido)-
4,5,6,7-tetrahidropiridinaf4, 3-c}pirazol-5-il}urea;
1085.N-etil-N’{3-(2-naftaleno)acetamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina{4,3-c]pirazol-5-illurea;

1086 . N-etil-N’"{3-(3-metil-butanamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c)pirazol-5-il}urea;

1087.N-etil-N’"{3-(4-fluorobenzamido)-4,5,6,7-

1320
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tetrahidropiridinal4,3-c])pirazol-5-il}urea;
1088.N~etil-N’'{3-(4-fenil)fenilacetamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinaf4,3-c)pirazol-5-il}urea;
1089.N-etil-N’ {3-[2~-(4-fenil-3-fluoro-fenil)propionamido]) -
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-5-il}urea; )
1090.N-etil-N’ {3-benzamido-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-5-il}urea; T
1091 . N-etil-N’{3-fenilacetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina([4,3-clpirazol-5-il}urea; )

1092 ,N-isopropil-N’ {3—{1l-metil-indol-3-il)acetamido-4,5,6, 7-
tetrahidropiridina{4,3~clpirazol-5-il}urea;

1093 .N-isopropil-N’ {3-(2-{2~-naftaleno)propionamido)-4,5,%6,7-
tetrahidropiridinal4,3-c]lpirazol-5-il}urea;

1094 .N-isopropil-N’ {3-(2- (6-metoxi-2-naftaleno)propionamido) -
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-5-il}urea;
1095.N~-isopropil-N’ {3-(2-fenil-1, 3-tiazol-4-il)acetamido-
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-5-il}urea;
1096.N-isopropil-N’{3-(3-fluorobenzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4, 3-c]pirazol-5-il}urea; C
1097.N-isopropil~-N’{3-(3-metoxi-benzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4,3-clpirazol-5-il}urea;
1098.N-isopropil-N’{3-(4-fluorobenzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]lpirazol-5-il}urea;

1099 ,N-isopropil-N’{3-(4-fenil)fenilacetamido-4,5,6,7-

tetrahidropiridinal4,3-clpirazol-5-il}urea;
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1100.N-isopropil—-N’ {3~ (4-tertbutil-benzamido)-4,5,6, 7~
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-5-il}urea;
1101.N-isopropil-N’'{3-[2-{4-fenil-3-fluoro-
fenil)propionamido) -4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina(l4, 3-c]pirazol-
5-il}urea; -
1102.N-isopropil-n’{3—[4-(1-pirrolidin—2-on)fenilagetamido);
4,5,6,7-tetrahidropiridina[4,3—c]pirazol-5-il}uiéa;
1103.N-isopropil-N’'{3-acetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-5-il}urea; _
1104.N-isoprepil-N’'"{3-benzamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-clpirazol-5-il}urea;
1105.N~isopropil-N’ {3-ciclopropanocarboxamido-4,5,6, 7-
tetrahidropiridinal4,3-c]lpirazol-5-il}urea;
1106.N-isopropil-N’'{3-fenilacetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4, 3-clpirazol-5-illurea;
1107.N-fenil-N’{3-(2-naftalenc)acetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina([4,3-c]pirazol-5-il}urea;

1108 . N-fenil-N’"{3-{(3-fluorobenzamido)-4,5,6,7~
tetrahidropiridina([4,3-c]pirazol-5-il}urea; '
1109 .N~fenil-N’{3-(3-metil-butanamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-5-il}urea;
1110.N-fenil-N’{3~(3-fenoxibenzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-c]lpirazol-5-il}urea;
1111.N-fenil-N’'{3-(4-fenoxibenzamido)-4,5,6,7-

tetrahidropiridina{4,3-clpirazol-5-il}urea;



107
1112 .N-fenll-N’{3-(4-tertbutil-benzamido)-4,5,6,7~
tetrahidropiridina[4, 3-clpirazol-5-il}urea;
1113.N-fenil-N’ {3-acetamido-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-5-il}urea; )
1114.N-feni1-N'[3-benzamido—4,5,6,7—tetrahidropiridipa14,3-
clpirazol-5~-illurea; '
1115.N-fenil-N’{3—ciclopropanocarboxamidb;4,5,6,7—
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-5-illurea;
l1l116.N-fenil-N’'{3-fenilacetamido-4,5,6,7~
tetrahidropiridina[4, 3-c]lpirazol-5-il}urea; -
1117 .N-propil-N’ {3-(4-fenil) fenilacetamido-4,5,6, 7~
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-5S-il}urea;
1118.N-butil-N’ {3-(2-naftaleno)acetamido-6, 6~dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-l1-il}urea;
1119.N-butil-N’{3-(3-bromo)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrclo[3,4-clpirazol-l1-il}urea;
1120 .N-butil-N’ {3-(4-fluoro)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-1-~il}urea;
1121.N—butil-N'{3-(4-tertbuti1)benzamido—G,G—dimetilih,ﬁ-
dihidropirrolo([3,4-clpirazol-1-il};
1122.N-butil-N’ {3-cicleopropanocarboxamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-l-il}urea:;
1123 ,N-butil-N’{3-fenilacetamido-6,6-dimetil-4,6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-5-il}urea;
1124 .N-etil-N’ {3-(2-naftaleno)acetamido-6, 6-dimetil-4, 6-

35
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dihidropirrolo[3,4-clpirazol-l-il}urea;
1125.N=-etil-N’{3-(3-bromo)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-1-il}urea;

1126 .N-etil-N’ {3~ (4-fluoro)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6~
dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-l-il}urea; )
1127 .N-etil-N’' {3-{4-tertbutil)benzamido-6,6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il}urea; .

1128 .N-etil-N’ {3~ciclopropanocarboxamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo{3, 4-clpirazol-1-illurea;
1129.N-etil—N'{3-fenilacetamido-6,6—diﬁetil-4,5—
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-5-il}urea;
1130.N-{5-({2-tienil-acetil})-6,6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il}-(3-bromo)benzamida;

1131 .N-({5-(2-tienil-acetil)-6,6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il}-{2-naftaleno)acetamida;
1132. N-{5-(2~tienil-acetil)-6,6-dimetil-4,6-
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-~3-il}- (4-fluoro)benzamida;
1133.N-{5-({2-tienll-acetil)-6,6-dimetil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}- (4-tertbutil)benzamida; -
1134 .N-{5-(2-tienil-acetil)-6,6~dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}ciclopropanocarboxamida;
1135.N-(5-(2~-tienil-acetil)-6,6-dimetil-4,6~"
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-fenilacetamida;
1136.N-{5-{4-fluorobenzoil)-6,6~dimetil-4,6-

dihidropirrolof3,4-c]pirazol-1-1il}-(3~-bromo)benzamida;
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1137 .N-{5-(4-fluorobenzoil)~-6,6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il}-(4-fluorojbenzamida;
1138.N-{5~(4-fluorobenzoil)-6,6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo{3,4-c]lpirazol-3-il}-(2-naftaleno)acetamida;
1139.N-{5-(4-fluorobenzoil)-6,6-dimetil-4,6-
dihidropirrolo(3,4-c}pirazol-3-il}-(4-tertbutil)benzamida;
1140.N-(5- (4-fluorobenzoil) -6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}ciclopropanocarboxamida;
1141.N—{5—(4—fluorobenzoi1)—6,6-dimgtil—4,6—
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}fenilacetamida;
1142 .N-{5~-acetil-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol~3-il}-(2-naftaleno)acetamida;
1143 .N-{5-acetil-6,6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-3-il}-(3-bromo)benzamida;
1144 ., N-{5-acetil-6, 6~-dimetil-4,6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-1il}-(4-fluoro)benzamida;
1145.N-{5-acetil-6, 6-dimetil-4, 6~dihidropirroelo[3,4-
clpirazol-3-il}-(4-tertbutil)benzamida;
1146.N~{5-acetil-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}ciclopropanocarboxamlida;
1147 .N-{5-acetil-6,6-dimetil=-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
c]pirazol-3-il}fenilacetamida; |
1148 .N-{5-fenilacetil-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-(2-naftaleno)acetamida;

1149.N~-{5~-fenilacetil~-6, 6-dimetil-4, 6~dihidropirrolol3, 4-

23
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clpirazol-3-il}-({3-bromo)benzamida;
1150.N-(5-fenilacetil-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}~-(4-£fluoro)benzamida;
1151.N-{5~fenilacetil-6, 6~dimetil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-(4-tertbutil)benzamida; _ ]
1152 .N-(5-fenilacetil-6, 6-dimetil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-illciclopropanocarboxamida; T
1153.N-isopropil-N’ {3~ (4-tertbutil-benzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina{3,4-clpirazol-6-il}urea; _

1154 .N-{6-(2-tienil)acetil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(3, 4~
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;

1155.N~-{ 6-acetil-4,5, 6,7-tetrahidropiridinal3, 4-clpirazol-3-
il}-4-tertbutil-benzamida;

1156 .N-{6-metansulfonil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;

1157 .N-etil-N’{3-(4~tertbutil-benzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal[3,4-c]pirazol-6-il}urea;

1158 .N-{6-(3-metil)butiril-4,5,6,7-tetrahidropiridinai3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida; C
1159.N-(6-(2-furoil)-4,5,6,7-tetrahidropiridina(3,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
1160.N-{6-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;

1161 .N-{6-fenilsulfonil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal3, 4-

clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
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1162 . N-{6-(quinolina-8-sulfonil)-~-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal[3, 4-¢]lpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
1163.N-{5-isopentil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
tertbutilbenzamida;
1164.N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-i1}-4-
tertbutil-benzamida; -
1165.N—{5-(2-tien—2—iletil)-4,G-dihidropirrolo[3,h;c]pirazol-
3-1l}-4-tertbutil-benzamida;
1166.N,N-dimetil-N'-[3-(2—nafta1en-2-il-propioqamido)-4,6—
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}urea;
1167.N-{5-(piperidin-1-il) carbamoil) -4, 6~dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(2-naftalen-2-il)propionamida; y
1168.N,N-dimetil-N’~{3-(2-fenil-tiazol-4-il)acetamido-
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-5-il}urea.

Como se indicé mas arriba, el procedimiento para
preparar los compuestos de férmula (I) representa un objeto
adicional de la invencién.

Los compuestos de férmula (1) y las sales
farmacéuticamente aceptables de los mismos pueden' ser

preparados por lo tanto de acuerdo con un procedimiento que

comprende:

a) hacer reaccionar un compuesto de f6rmula (II):

A40



112

C)n (CH), ()

-+

en donde R;, que es como se definié mas ariiba, no es

N
R,

hidrbgeno, y Ra, Rb, R¢c, Rd, m y n son como se definieron més
arriba con hidrazina o sal de hidrazina, de modo de obtener
un compuesto de férmula {(I) en donde R es hidrégeno y R,, que
es como se definid mlds arriba, no es hidrégeno y, si se
desea,

b) convertir un compuesto asi obtenido de férmula (I) en
otro compuesto de férmula (I} en donde R, que es como se
definié6 mds arriba, es distinto de hidrégeno y R;, Ra, Rb,
Rc, Rd, m vy n son como se definieron mas arriba en la férmula
(I), y/o si se desea, convertir un compuesto de férmula (I)
en una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

El procedimiento arriba mencionado es un procedimiento
de analogia que puede ser realizado de acuerdo con métodos
bien conocidos.

Es evidente para los expertos en la técnica que si un
compueste de fé4rmula (I), preparado de acuerdo con el
procedimiento arriba mencionado, se obtiene como una mezcla

de isbémeros, su separacién en los isdémeros simples de f6rmula
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(I), realizada de acuerdo con técnicas convencionales, se
encuentra auin dentro del alcance de la presente invencién.

Igualmente, la conversién en el compuesto libre (I) de
una sal correspondiente del mismo, de acuerdo con
procedimientos bien conocidos en la técnica, se encuenprh aln
dentro del alcance de la invencién.

Una sal de hidrazida es por ej., acetaté; sulfato o
diclorhidrato de hidrazina.

De acuerdo con el paso a) del procedimiento, la reaccién
entre un compuesto de férmula (II} e hidrazina, o una sal de
hidrazina, puede ser realizada en presencia de cantidades
cataliticas de un é&cido, por ejemplo, Acido clorhidrico,
acético o sulfiirico; en un solvente adecuado tal como, por
ejemplo, tetrahidrofurano, 1,4-dioxano, acetonitrilo, metanol
0 etanol, a una temperatura que oscila entre aprox.
temperatura amblente y reflujo y durante un tiempo que varia
entre aprox. 30 minutos y aprox. 8 horas.

Los biciclo-pirazoles de férmula (I) en donde R es
hidrégeno, obtenidos de acuerdo con el paso a) del
procedimiento, pueden ser convertidos facilmente en una
variedad de derivados de férmula {(I) gque tienen R distinto de
hidrégeno, y/o en sales de los mismos.

Como se indica mas abajo, estas conversiones se realizan
de acuerdo con técnicas convencionales haciendo reaccionar

adecuadamente el derivado amino (I) con agentes alquilantes,
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acilantes, sulfonilantes y similares.

A este respecto es importante seflalar que se pueden
obtener subproductos opcionales, por ejemplo, los que se
originan por las reacciones arriba indicadas que también
ocurren en el Aatomo de nitrégeno pirazol. Como t_al', se
requiere luego un paso subsiguiente para aislar el comp\iesté
de férmula (I) deseado. -

De acuerdo con un aspecto preferido del procedimiento de
la invencién que evita la formacién de los subproductos
arriba mencionados, un compuesto de férmula (I), obtenido de
acuerdo con el paso a) arriba mencionado, es soportado
primero sobre una resina adecuada y, luego, se hace
reaccionar como en el paso b) arriba mencionado.

Por lo tanto, un objeto adicional de la invencién es un
procedimiento para preparar un compuesto de férmula {(I), en
donde R, R;, Ra, Rb, Rc, Rd y m y n son como se definieron
mids arriba, que comprende:

a) hacer reaccionar un compuesto de fé6rmula (II):

C)n (CH), (D

g

Ra—\ AR
Re | Ra
R,

en donde R,, que es como sSe definidé més arriba, no es

J4O
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hidrégenc, y Ra, Rb, Rc, Rd, m vy n son como se definieron mas
arriba, ‘con hidrazina o sal de hidrazina, de modo de obtener
un compuesto de férmula (I) en donde R es hidrégeno v R;,, que
es como se definié mas arriba, no es hidrégeno;
a’) hacer reaccionar un compuesto de férmula (Z_t). asi

obtenido con una resina isocianato poliestirénica de férmula
(III): '

()
NCO

de modo de obtener una poliestirenometilurea, de férmula
(IV):

Resina

Rd ( v

en donde Ra, Rb, Rc, Rd, m y n son como se definieron més

arriba y R;, que es como se definié mas arriba, no es

472,
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hidrégeno;
b) convertir un compuesto de férmula (IV) asi obtenido en
un compuesto de férmula (V):

(
X o, v

Ripa
en donde R tiene los significados indicados maAs arriba
distintos de hidrégeno v R;, Ra, Rb, Rc, Rd, m y n son como
se definieron mi&s arriba; y
c) separar bajo condicliones alcalinas un compuesto de
férmula (V) de modo de eliminar la resina y de obtener el
compuesto de férmula (I) deseado y, opcionalmente, converti;
un compuesto de f6é6rmula (I) en otro compuesto de férmula (I)
y/0 en una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

Es importante seflalar que, mientras en el procedimiento

informado previamente para la conversién de los derivados de

aminopirazol de f6rmula (I) que tienen R igual a hidrégeno no

se discrimina entre la mitad amino en la posicién 3 del
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anillc pirazol y el nitrbgeno reactivo del anillo pirazol,
como se indicé mads arriba, la presente reaccién de acuerdo
con el paso a') indicado mas arriba muestra una inesperada
alta selectividad hacia la acilacién del nitrégeno del
anillo, permitiendo asi obtener, en el paso b) subsiggiénte,
la conversién exclusiva del grupo amino, en posicipn 3 del
anillo pirazol, en el compuesto deseado de fbrmﬁia (V).

En el paso a’), la reaccibn entre la resina
isocianatometil poliestirénica de férmula (III) y un
compuesto de férmula (I), como se definié en la presente,
puede ser realizada en un solvente adecuado tal como, por
ejemplo, N,N-dimetilformamida, diclorometano, cloroformo,
acetonitrile, tolueno o una mezcla de los mismos, a una
temperatura que oscila entre aprox. 5°C y aprox. 35°C y
durante un tiempo que varia entre aprox. 30 minutos y aprox.
72 horas.

Después de realizar la conversiétn de un compuesto de
fé6rmula (IV) en un compuesto de fébrmula (V), como se
describibé mis abajo, se realiza la separacién subsiguiente de
la resina,‘ en el paso c)}, bajJo condiciones alcalinas
trabajando de acuerdo con técnicas convencionales.

Como un ejemplo, se pueden emplear hidréxidos de sodio
o potasio acuosos en presencia de un co-solvente adecuado tal
como metanol, etanol, dlimetilformamida, 1,4-dioxano, o

acetonitrilo.
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La reaccidén se produce bajo condiciones no severas, a
temperaturas entre aprox. 5°C y aprox. 60°C y durante un
tiempo que varia entre aprox. 2 horas y aprox. 7 dias.

También la salificacién opcional de un compuesto de
férmula (I) o la conversién de su sal en el compuesto_libre,
asi como también la separacién de una mezcla de isomeros'eﬁ
los isémeros simples, pueden ser realizadas bﬁr métodos
convencionales.

Con respecto al paso b) del procedimiento, la conversidn
opcional de un compuesto de férmula (I) o, mas
preferentemente, de férmula (IV) que tiene R igual a
hidrdgeno, en un derivado correspondiente de férmula (I) o
(V) que tiene R distinto de hidrégeno, se realiza de acuerdo
con técnicas convencionales conocidas en la técnica para
alquilar, acilar o sulfonilar grupos amino.

En particular, un compuesto de férmula (I} o (V), en
donde R es seleccionado entre R’ distinto de hidrégeno,
-COR’, -COOR’, -SOQ,R’, -SO,NHR’ o -SO,NR'R”, en donde R’ y R”
tienen los significados indicados mas arriba; R, nB es
hidrégeno y Ra, Rb, R¢c, Rd, m y n son comc se definieron méis
arriba, puede ser preparado haciendo reaccionar un compuesto
de férmula (I), o un compuesto de férmula (IV), que tiene R
igual a hidrégeno, con un compuesto de fé4rmula (VI):

R-X (VI)

en donde R es como se indic6é m&s arriba excepto hidrégeno y

A5
144
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X es un grupo saliente adecuado, preferentemente cloro o
bromo.

La reacciébn arriba mencionada se puede realizar de
acuerdo con procedimientos convencionales bien conocidos en
la técnica para acilar, sulfonilar o alquilar grupos_aﬁino,
por ejemplo, en presencia de una base terciaria, tal como
trietilamina, N,N-diisopropiletilamina o piri&ina, en un
solvente adecuado tal como tolueno, diclorometano,
cloroformo, éter dietilico, tetrahidrofurano, acetonitrilo o
N,N-dimetilformamida, a una temperatura que oscila entre
aprox. ~-10°C y la de reflujo y durante un tiempo que varia
entre aprox. 30 minutos y aprox. 96 horas.

De lo que antecede es evidente para el experto en la
técnica que la preparacién de los compuestos de férmula (I)
o (V) que tienen R igual a -SO,NR’R” puede ser realizada como
se describié mas arriba, o, alternativamente, haciendo
reaccionar adecuadamente un compuesto de férmula (I} o (V)
que tiene R igual a -SO;NHR’ con cualquier mitad alcuilante
adecuada, de acuerdo con metodologias bien conocidas'bara
preparar sulfonamidas di-sustituidas.

Un compuesto de férmula (I) o (V) en donde R es un grupo
~CONHR’, R’ tiene los significados arriba mencionados
distintos de hidrégeno, R, no es hidrégeno y Ra, Rb, Rc, Rd,
m y n son como se definieron mads arriba, puede ser preparado

haciendo reaccionar un compuesto de férmula (I) o un

43S
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compuesto de f6rmula (IV) que tiene R igual a hidrégeno, con

un compuesto de férmula (VII):

R’NCO (VII)
en donde R’ es como se definié mds arriba distinto de
hidrégeno, de modo de obtener un compuesto correspondign'te de
férmula (I) o (V) que puede hacerse reaccionar ademas
opcionalmente con un compuesto de férmula (VIIIS£

R¥~-X (VIII) |
en donde R” es como se definié més arriba _distinto de
hidrégeno y X es un grupo saliente adecuado, preferentemente
cloro o bromo, de modo de obtener un compuesto de férmula {(I)

0 (V) en donde R es -CONR’R”, en donde R’ y R” son distintos
de hidrégeno.

La reaccién entre los compuestos (I) o (IV) arriba
mencionados con un compuesto de férmula (VII) puede ser
realizada en presencia de una base terciaria, tal como
trietilamina, N,N-diisopropiletilamina o piridina, en un
solvente adecuado, tal «como tolueno, diclorometano,
cloroformo, é&ter dietilico, tetrahidrofurano, acetonitrilo;
o N,N-dimetilformamida, a una temperatura que oscila entre
aprox. -10°C y la de reflujo y durante un tiempo que varia
entre aprox. 30 minutos y aprox.. 72 horas.

La conversién subsiguiente opcional de un compuesto de
férmula (I) o (V) que tiene R igual a -CONHR’ en un derivado

correspondiente que' tiene R igual a -CONR’R* se realiza de

1o
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acuerdo con métodos convencionales usados para preparar
derivados ureido di-sustituidos.

Un compuesto de férmula (I) o (V) en donde R es un grupo
-CONR’'R", R’ y R”" tienen los significados arriba mencionados
distintos de hidrégeno, R, no es hidrégeno y Ra, Rb, Bc; Rd,
m Y n son como se definieron mas arriba, puede ser pre?aradé
haciendo reaccionar un compuesto de fbrmu1a~.(1), o un
compuesto de férmula (IV), que tiene R iqual a hidrégeno con
4-nitrofenilcloroformato y subsiguientemente con un compuesto
de férmula (IX):

R'R"NH (IX)
en donde R’ y R¥, que son como se definieron mis arriba no
son hidrégeno. La reaccién se realiza de acuerdo con métodos
convencionales usados para preparar derivados ureido di-
sustituidos.

Alternativamente, un compuesto de férmula. (I), o un
compuesto de férmula (IV), que tiene R igual a hidrégenc
puede hacerse reaccionar bajo condiciones reductoras con un
compuesto de férmula (X):

R’ ~-CHO (X)
en donde R/, que es como se definidé més arriba, no es
hidrbgeno, de modo de obtener un compuesto de férmula (I) o
(V) correspondiente, en donde R es un grupo R'CH,~ y R’ que
es como se definié mAs arriba no es hidrégeno.

L.a reacclén se realiza en un sclvente adecuado tal como,

Y
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por ejemplo, N,N-dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida,
cloroformo, diclorometano, tetrahidrofurano, o acetonitrilo,
opcionalmente en presencia de adcido acético, etanol o metanol
como co-solventes, a una temperatura que oscila entre aprox.
-10°C y la de reflujo y durante un tiempo que varig entre
aprox. 30 min y aprox. 4 dlas.

Los agentes reductores convencionales en Ei medio de
reaccién son, por ejemplo, borohidruro de sodio, triacetoxi
borohidruro de sodio, y similares. _

De lo que antecede, es evidente para el experto en la
técnica que cualquiera de los compuestos arriba mencionados
de férmula (I), (IV) y (V) pueden ser convertidos
convenientemente en otros derivadeos (I), (IV) o (V) también
haciendo reaccionar adecuadamente grupos funcionales
distintos del grupo R, descriptos extensamente mas arriba, de
una manera similar sustancial y de acuerdo con métodos
organicos sintéticos convencionales.

Como un ejemplo, los compuestos de férmula (I), (IV) o
(V), en donde R, es —-COO'Bu pueden ser hidrolizados a los
compuestos de f6rmula (V) en donde R; es H, por tratamiento
con un acido adecuado, por ejemplo, acido trifluoroacético o
clorhidrico.

Hasta aqui, cualquiera de los compuestos arriba
mencionados de férmula (I), (IV) o (V) en donde R; es un

dtomo de hidrédgeno puede ser convertido facilmente en los

149
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derivados correspondientes alquilados, acilados o sulfonados,
trabajando sustancialmente como se describid mas arriba para
el grupo R.

En un ejemplo adiclonal, cualquiera de los compuestc.'.\s
arriba mencionados, en donde uno o mé&s de Ra, Rb, Rc y Rd es
-CH,O0H puede ser preparado convenlentemente partiendo de un
derivado correspondientemente protegido .que tie;mt; 'uno o mas
de Ra, Rb, Rc y Rd como -CH;~-0-Si(Me),tBu o ~-CH,-O-Ph.

La reaccién se realiza de acuerdo con técnicas
convencionales, por ejemplo, en un solvente adecuado tal
como, por ejemplo, N,N-dimetilformamida, cloroformo,
diclorometano, tetrahidrofurano, metanol, etanol o
acetonitrilo, a una temperatura que oscila entre aprox. -10°C
y la de reflujo y durante un tiempo que varia entre aprox. 30
min y aprox. 72 horas con una fuente de fluoruro adecuada,
por ejemplo, fluoruro de tetrabutilamonio.

Igualmente, los compuestos arriba mencionados (I), (IV)
o {V) que tienen uno o mi&s Ra, Rb, Rc y Rd igual a -CH,0H
pueden hacerse reaccionar con un compuesto de férmula (“VI):

R-X (VI)
en donde R es R’ que como se definid mds arriba, no es
hidrbégeno y X es un grupo saliente adecuado, de modo de
obtener los compuestos correspondientes que tienen uno o mas
Ra, Rb, Rc y Rd como -CH,OR’, siendo R’ distinto de
hidrégeno.
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Esta dltima reaccién se puede realizar en presencia de
una baseé, tal como hidruro de sodio, N,N-diisoproplletilamina
© piridina, en un solvente adecuado, tal como tolueno,
diclorometano, cloroformo, éter dietilico, tetrahidrofurano,
acetonitrilo o N,N-dimetilformamida, a una temperatqré que
oscila entre aprox. -10°C y la de reflujo.

Comoc se apreciard realmente por el exp‘e-rto en la
técnica, cuando se preparan los compuestos de férmula (I)
objeto de la invencién, los grupos funcionaleq opclonales
dentro de los materiales de partida o los intermediarios de
los mismos, que podrian dar lugar a reacciones colaterales
indeseadas, necesitan ser protegidos adecuadamente de acuerdo
con técnicas convencionales. Igualmente, la conversiédn de
estos dltimos en los compuestos desprotegidos libres puede
realizarse de acuerdo con métodos conocidos.

Todos los compuestos de fé6rmula (II), (IIX), (VI),
(VII), (VIII), (IX) y (X), de acuerdo con el procedimiento
objeto de la presente invencién, son conocidos o pueden ser
obtenidos de acuerdo con métodos conocidos.

En particular, los compuestos de férmula de (VI) a (X)
se pueden obtener comercialmente o pueden ser preparados
facilmente de acuverde con métodos convencionales y los
compuestos de férmula (II) pueden ser preparados de acuerdo
con los procedimientos descriptos en los arriba mencionados

Gadekar, Sheekrishna, M. y col., en J. Med. Chem.; 1968, 11
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(3), 616-618; Hong, C. Y.; Kim, Y. K.; Chang, J.H.; Kim,
5.H.; Choi, H.; Nam, D.H.; Kim, Y.Z.,; Kwak, J.H., J. Med.
Chem.; 1997, 40 (22) 3584-3593; Pedersen, H.; Brauner-
Obsborne, H.; Ball, J. R.; Frydenvang, K.; Meier, E.; Bogeso,

K.P.: Krogsgaard-larsen, P. Bioorg. Med. Chem. 1999, 7, 795-
809. '

Finalmente, es evidente para el experto eﬂ'la técnica
que los compuestos de férmula (I) de la invencién pueden ser
preparados, preferentemente, realizando las reacqiones arriba
descriptas de una manera combinatoria.

Como un ejemplo, los compuestos de férmula (IV)
soportados sobre particulas de resina, preparados como se
describidé mas arriba, se hacen reaccionar con una variedad de
compuestos de férmula de (VI) a (X) de modo de obtener miles
de diferentes compuestos de férmula (V), de acuerdo con
métodos de quimica combinatoria. Estos derivados a su vez,

son convertidos luego convenientemente en los derivados de

férmula (I) de la invencidn.
Por lo tanto, un objeto adicional de la invencién, es
una biblioteca quimica combinatoria que comprende una

pluralidad de miembros de férmula (V):

454
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R
Rdj%( U
Rc n
)*‘72“‘)
Ripa -

en donde:

R y Ry, iguales o diferentes, son independientemente un A&tomo
de hidrégeno o un grupo opcionalmente sustituido
seleccionado entre R’, -COR’, -COOR’, -CONHR’, —-CONR’R*, -NH-
C{=NH)NHR’, -C(=NH)NHR’, -SO,R’, -SO,NHR’, o =-SO,NR'R*; en
donde R’ y RY, iguales o diferentes, son selecclonados
independientemente entre hidrégeno o arilo. alquilo C,~Cq,
cicloalquilo C,;-C¢, arile o alquile C,-Cs, rectos o
ramificados, opcional y adicionalmente sustituidos, o R’ Yy R”
tomados juntos forman una cadena alquileno C,-C¢; Ra, Rb, Re
y Rd, iguales o diferentes, son seleccionados entre
hidrégeno, grupos -Ci-l,OR', arilo alquilo C,-C,, arilo, o
alquilo C,-C¢, rectos o ramificados, opcional y adicionalmente
sustituidos, en donde R’ es como se definid mAs arriba o Ra
y Rb y/o Rb y Rc, tomados junto con el Atomo de carbono al

cual estdn unidos, forman un grupo cicloalquilo C,-Cq
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opcionalmente sustituido; m y n, cada uno independientemente,
representan 0 o un numero entero de 1 a 2, con la condicién
de que m + n sea menor que, o igual a, 2 (m+ n s 2).

Preferentemente, la resina arriba mencionada es una
resina poliestirénica, en particular una resina de
metilisocianato poliestireno.

Farmacoloaia

Los compuestos de férmula (I) son activos como
inhibidores de proteina quinasas y ﬁor lo tanto_son utiles,
por ejemplo, para restringir la proliferacién desregulada de
las células tumorales.

En terapéutica, pueden ser usados en el tratamiento de
varios tumores tales como, por ejemplo, carcinomas, por ej.,
carcinoma mamario, carcinoma del pulmbén, carcinoma de 1la
vejiga, carcinoma de colon, tumores ovadricos y endometriales,
sarcomas, por ej., sarcomas 0seos y del tejido blando, y las
enfermedades malignas hematolégicas tales como, por ej., las
leucemias.

Ademés, los compuestos de férmula (I) también son itiles
en el tratamiento de otros trastornoé proliferativos
celulares tales como psoriasis, proliferacién de las células
lisas vasculares asociada con ateroesclerosis y estenosis y
reestenosls post-quirdirgicas y en el tratamiento de la
_ enfermedad de Alzheimer.

La actividad inhibidora de 1los inhibidores de las

155
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proteina quinasas putativos vy la potencia He los compuestos
seleccionados fue determinada a través del método de ensayo
basado en el uso de la placa de 96 cavidades MultiScreen-PH
(Millipore), en donde se colocd un papel de filtro de
fosfocelulosa en cada fondo de las cavidades permitign&o 1a
ligadura de los sustratos cargados positivamente después de
un paso de lavado/filtracién. .

Cuando se transfiridé una mitad fosfato marcada
radioactivamente por la ser/treo quinasa a la histona ligada
al filtro, se midié la luz emitida en un contador de
escintilacién.

inh én i k2

ea n in : Se agregaron 1,5 pM de histona H1
sustrato, 25 pM de ATP (0,2 uCi P33y-ATP), 30 ng de
- cdk2/ciclina A coexpresada en baculovirus, 10 uM de inhibidor
en un volumen final de 100 ul de tampdédn (TRIS HCl 10 mM pH
1,5, MgCl, 10 mM, 7,5 mM de DTT) a cada cavidad de una placa
de 96 cavidades de fondo en U. Después de 10 min a 37°C en
incubacién, se detuvo la reaccién por 20 pl de EDTA 120 mM:
Captura: Se transfirieron 100 pl de cada cavidad a una placa
MultiScreen, para permitir la ligadura del sustrato al filtro
de fosfocelulosa. Luego se lavaron las placas 3 veces con 150
pl/cavidad de PBS Ca++/Mg++ libre y filtrado por el sistema
de filtracién MultiScreen.

Deteccién: los filtros se dejaron secar a 37°C, luego se

154
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agregaron 100 pnl/cavidad de escintilante y 33P de histona Hl
marcada’ fue detectada por conteo de radioactividad en el
instrumento de Top—Count.
Resultados: Se analizaron los datos y se expresaron como § de
inhibicién referido a la actividad total de 1la 'eﬁzima
(=100%) .

Todos los compuestos que muestran inhibiéién 2 50%
fueron analizados adicionalmente para estudiar y definir la
potencia (CI50) asi como también el perfil c_inético del
inhibidor a través del célculo Ki.

Determinacion de CIS0: el protocolo usado era el nmismo que el
descripto mas arriba, en donde los inhibidores fueron
probados a diferentes concentraciones que oscilaban entre
0,0045 y 10 pM. Los datos experimentales fueron analizados
por el programa de computadora GraphPad Prizm usando 1la
ecuacién logistica de cuatro parametros:

y = parte inferior + (parte superior-parte inferior)/
1410~ { (logC150-x) *pendiente))

en donde *x” es el logaritmo de la concentracién de inhibidor
‘Y’ es la respuesta; “*y’” comienza en la parte inferior y va
hacia arriba con una forma sigmoide.

Célculo de Ki: cada una de las concentraclones de ATP e
histona Hl sustrato fueron variadas: 4, 8, 12, 24, 48 uM para
ATP (conteniendo P»y-ATP diluido proporcionalmente) y 0,4,

0,8, 1,2, 2,4, 4,8 pM para histona fueron usados en ausencia
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y presencia de dos diferentes concentraciones de inhibidor
elegidas adecuadamente.
Los datos experimentales fueron analizados por el
programa de computadora (*SigmaPlot”) para determinacién de
Ki, usando una ecuacién de sistema birreactivo al azar:

Vmax (A) (B)
aKAKB

en donde A=ATP y B=histona Hl.

Ademas los compuestos seleccionados han sido
caracterizados en un panel de ser/treo quinasas estrictamente
relacionadas con el <ciclo celular (cdk2/ciclina E,
cdkl/ciclina Bl1, cdk4/ciclina Dl), y ¢también para 1la
especificidad con respecto a MAPK, PKA, EGFR, IGFl-R,
Cdc7/dbf4 y aurora-2.

E inhibjiciébn actividad icli E

Reaccidén de quinasa: Se agregaron 1,5 pM de histona Hl1 (Sigma
# H-5505) sustrato, 25 pM de ATP (0,2 uCl P33y-ATP), 15 ng de
cdk2/GST ciclina E coexpresada en baculovirus,
concentraciones adecuadas de inhibidor en un volumen final de
100 pl de tampén (TRIS HCL 10 mM pH 7,5, MgCl, 10 mM, 7,5 mM
de DTT+ 0,2 mg/ml de BSA) a cada cavidad de una placa de 96
cavidades de fondo en U. Después de 10 min a 37°C en
incubacién, se detuvo la reacciédn por 20 pl de EDTA 120 mM.
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Captura: Se transfirieron 100 pl de cada cavidad a una placa
MultiScieen, para permitir la ligadura del sustrato al filtro
de fosfocelulosa. Luego se lavaron las placas 3 veces con 150
pl/cavidad de PBS Ca++/Mg++ libre y se filtraron por el
sistema de filtracién MultiScreen. _ )

Deteccién: los filtros se dejaron secar a 37°C, luego se
agregaron 100 pl/cavidad de escintilante y li.histona Hl
marcada con ¥P fue detectada por conteo de radioactividad en

el instrumento de Top-Count.

de inhibicién vid icli Bl

Reaccién de guinasa: Se agregaron 1,5 pM de histona Hl1 (Sigma

# H-5505) sustrato, 25 uM de ATP (0,2 uCi P33v-ATP), 30 ng de
cdkl/ciclina Bl coexpresada en baculovirus, concentraciones
adecuadas de inhibidor en un volumen final de 100 pl de
tampén (TRIS HCl 10 mM pH 7,5, MgCl, 10 mM, 7,5 mM de DTT+
0,2 mg/ﬁl de BSA} a cada cavidad de una placa de 96 cavidades
de fondo en U. Después de 10 min a 37°C en incubacidén, se
detuvo la reacciédn por 20 pnl de EDTA 120 mM.

Captura: Se transfirieron 60 pl de cada cavidad a una placa
MultiScreen, para permitir la ligadura del sustrato al filtro
de fosfocelulosa. Luego se lavaron las placas 3 veces con 150
pl/cavidad de PBS Ca++/Mg++ libre y se filtraron por el
sistema de filtracién MultiScreen.

D ccién: los filtros se dejaron secar a 37°C, luego se

agregaron 100 ul/cavidad de escintilante y la histona H1
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marcada con P fue detectada por conteo de radicactividad en

el instrumento de Top—-Count.

Ensayo inhibici activi 4/cicli i
Reaccidn de quinaga: Se agregaron 0,4 pM de GST-Rb (769-921)

de ratén (# sc-4112 de Santa Cruz) sustrato, 10 pM_dé ATP
(0,5 uCi P* y-ATP}, 100 ng de GST-cdk4/ciclina D1 expresada
en baculovirus, concentraciones adecuadas de inhibidor en un
volumen final de 50 ul de tampén (TRIS HCl 10 mM pH 7,5,
MgCl, 10 mM, 7,5 mM de DIT+ 0,2 mg/ml de BSA) a cada cavidad
de una placa de 96 cavidades de fondo en U. Después de 40 min
a 37°C en incubacién, se detuvo la reacclédn por 20 pl de EDTA
120 mM.

Captura: Se transfirieron 60 pl de cada cavidad a una placa
MultiScreen, para permitir la ligadura del sustrato al filtro
de fosfocelulosa. Luego se lavaron las placas 3 veces con 150
pl/cavidad de PBS Ca++/Mg++ libre y se filtraron por el
sistema de filtracién MultiScreen.

Deteccidén: los filtros se dejaron secar a 37°C, luego se
agregaron 100 pl/cavidad de escintilante y el fragmento Rb
marcado con P fue detectado por conteo de radioactividad en
el instrumento de Top-Count. '
Enga inhibjicién jvidad

Reacciédn de quipasa: Se agregaron 10 pM de MBP (Sigma # M-
1891) sustrato, 25 pM de ATP (0,2 uCi P33y-ATP), 25 ng de
GST-MAPK expresada bacterialmente (Upstate Biotechnology #14-
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173), concentraciones adecuadas de inhibidor en un volumen
final de 100 pl de tampén (TRIS HC1l 10 mM pH 7,5, MgCl, 10
mM, 7,5 mM de DTT + 0,1 mg/ml de BSA) a cada cavidad de una
pPlaca de 96 cavidades de fondo en U. Después de 15 min a 37°C
en incubacién, se detuvo la reaccidn por 20 pl de EI?TJ'\ 120
mM. )
Captura: Se transfirieron 100 pl de cada cavidad‘él una placa
MultiScreen, para permitir la ligadura del sustrato al filtro
de fosfocelulosa. Luego se lavaron las placas 3 veces con 150
pl/cavidad de PBS Ca++/Mg++ libre y se filtraron por el
sistema de filtraciédn MultiScreen.
Deteccién: los filtros se dejaron secar a 37°C, luego se
agregaron 100 upl/cavidad de escintilante y se detecté MBP
marcado con 3P por conteo de radiocactividad en el instrumento
de Top-Count.
En inhj ién vi
Reacciédn de gquinaga: Se agregaron 10 puM .de histona Hl (Sigma
# H-5505) sustrato, 10 pM de ATP (0,2 uCi P33y-ATP), 1U de
PKA de corazén de bovino (Sigma # 2645), concentraciones
adecuadas de inhibidor en un volumen final de 100 pl de
tampédn (TRIS HC1l 10 mM pH 7,5, MgCl, 10 mM, 7,5 mM de DTT +
0,2 mg/ml de BSA) a cada cavidad de una placa de 96 cavidades
de fondo en U. Después de 5 min a 37°C en incubacién, se
detuvo la reaccién por 20 ul de EDTA 120 mM.
Captuyra: Se transfirieron 100 pl de cada cavidad a una placa
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MultiScreen, para permitir la ligadura del sustrato al filtro
de fosfocelulosa. Luego se lavaron las placas 3 veces con 150
pl/cavidad de PBS Ca++/Mg++ libre y se filtraron por el
sistema de filtracién MultiScreen.
Deteccién: los filtros se dejaron secar a 37°C, luego se
agregaron 100 pl/cavidad de escintilante y se detecté la
histona Hl marcada con ¥*P por conteo de radicactividad en el
instrumento de Top-Count.

de inhibici e actividad E )
R in : Se agregaron 25 nM en PolyGluTyr
biotinilado de ratém (Sigma # 0275) sustrato, 25 pM de ATP
(0,3 uCi P33y-ATP}, 80 ng de GST-EGFR expresada en
baculovirus, concentraciones adecuadas de inhibidor en un
volumen final de 100 pl de tampén (Hepes S0 mM pH 7,5, MnCl,
- MgCl, 3 mM, 1 mM de DTT + 3 pM de Nav03, 0,1 mg/ml de BSA)
a cada cavidad de una placa de 96 cavidades de fondo en U.
Después de 5 min a 37°C en incubacién, se detuvo la reaccién
por 20 pl de EDTA 120 nM.
Captura: Se transfirieron 100 nl de cada cavidad a una placa
estreptavidina-Flash, para permitir la ligadura del sustrato
biotinilado a la placa. Luego se lavaron las placas 3 veces
con 150 pl/cavidad de PBS Ca++/Mg++ libre.
Deteccién: conteo de radiocactividad en el instrumento de Top-
Count.

inhibicién ivi I =



135

El ensayo de inhibicién de la actividad IGFl-R se
realizé de acuerdo con el siguiente protocolo.
Reaccidén de quinaga: Se agregaron 10 pM de MBP biotinilado
(Sigma cat. #M-1891) sustrato, 0-20 pM de inhibidor, 6 yM de
ATP frio, 2 nM de ®P-ATP y 22,5 ng de IGFl-R (preincubados
durante 30 min a temperatura ambiente con 60 yM de ATP frio)
en un volumen final de 30 pl de tampén (50 mM‘&e HEPES pH
7,9, 3 mM de MnCl;, 1 mM de DTT, 3 uM de NaVvQ,) a cada cavidad
de una placa de 96 cavidades de fondo en U._Después de
incubacidén durante 35 min a temperatura ambiente, la reaccién
se detuvo por adicién de 100 pl de tampdn PBS que contenia 32
mM de EDTA, 500 mM de ATP frio, 0,1% de Triton X100 ¥ 10
mg/ml de perlas de SPA recubiertas con estreptavidina.
Después de 15 min de incubacidén, se retiraron 110 pl de
suspensién y se transfirieron a OPTIPLATs de 96 cavidades que
contenian 100 pl de CsCl 5 M. Después de 4 horas, las placas

fueron leidas durante 2 min en un lector de radicactividad

TOP-Count Packard.
Resultados: Los datos experimentales fueron anallzados con el
programa GraphPad Prizm.

Ademds, la actividad inhibidora de los inhibidores de
proteina quinasa putatives y la potencia de los compuestos
seleccionados también fue determinada a través de un método
de ensayo basado en el uso de un ensayo de placas de 96

cavidades SPA (Ensayo de proximidad de escintilacién). El

1ol
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ensayo se basa en la capacidad de las perlas de SPA
recubiertas con estreptavidina para capturar un péptido
biotinilado derivado de un sitio de fosforilacién de histona.
Cuando se transfirié una mitad de fosfato marcado con
radioactividad por la ser/treo quinasa al péptido de piétona

biotinilado, se midi6 la luz emitida en un contador de

escintilacién.
inhibigi de 1 ivi 5
El ensayo de inhibicién de la actividad de 9dk5/p25 fue
realizado de acuerdo con el siguiente protocolo.
eaccidn in ¢ Se agregaron 1,0 pYM de péptido de
histona biotinilado sustrato, 0,25 wuCi P33g-ATP, 4 1M
complejo cdk5/p25, 0-100 pM de inhibidor en un volumen final
de 100 pl de tampén (Hepes 20 mM pH 7,5, MgCl, 15 mM, 1 mM de
DIT) a cada cavidad de una placa de 96 cavidades de fondo en
U. Después de 20 min a 37°C de incubacidén, la reaccién se
detuvo por la adicién de 500 pg de perlas de SPA en solucidn
salina con tampén fosfato que contenia 0,1% de Triton X-100,
50 pM de ATP y 5 mM de EDTA. Las perlas se dejaron decantar;
Yy la radioactividad incorporada en el péptido marcado con 3P
fue detectada en un contador de escintilacién Top Count.
Resultados: Los datos fueron analizados y expresados como §
de inhibicién usando la férmula:
100X (1 - (desconocido - Bkgd)/ (Control enz. - Bkgd))

Los valores CI50 fueron calculados usando una variaciodn
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de la ecuacién logistica de cuatro pardmetros:
Y = 100/[1 + 10~ ((LogEC50 - X)*pendiente)]
En donde X = log(uM) e Y = % de inhibicién.
avo de inhibicién vi 1

El ensayo de inhibicién de la actividad Cdc7/dbfd fue
realizado de acuerdo con el siguiente protocolo.

El sustrato biotina-MCM2 es trans-fosforilﬁdo por el
complejo Cdc7/Dbfd en presencia de ATP marcado con y3-ATP,.
El sustrato de biotina-MCM2 fosforilado es cap@urado luego
por perlas de SPA recubiertas éon estreptavidina y se evalué
la medida de la fosforilacidén por conteo B.

El ensayo de inhibicién de la actividad Cdc7/dbfd se
realizé en placas de 96 cavidades de acuerdo con el siguiente
protocolo.

A cada cavidad de la placa se agregaron:

- 10 pl de sustrato (MCM2 biotinilado, € upM de
concentracién final)

- 10 pl de enzima (Cdc7/Dbf4, 12,5 nM de concentracién
final) '

- 10 pl de compuesto de prueba (12 concentraciones
crecientes en el range de nM a UM para generar una curva de
dosis-respuesta) '

- 10 nl de una mezcla de ATP frio (10 pM de concentracién
final) y ATP radioactivo (relacién molar 1/2500 con ATP frio)

fueron usados para iniciar la reacciédn que tuvo lugar a 37°C.
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El sustrato, la enzima y el ATP se diluyeron en 50 mM de
HEPES pH 7,9 que contenia 15 mM de MgCl;, 2 mM de DTT, 3 pM
de NavQ,, 2 mM de glicerofosfato y 0,2 mg/ml de BSA. El
solvente para los compuestos de prueba también contenia DMSO
al 10%. _

Después de incubacién durante 20 minutos, se detuve la
reaccién agregando a cada cavidad 100 pl de PBS .pH 7,4 que
contenia 50 mM de EDTA, 1 mM de ATP frio, 0,1% de Triton X100
Y 10 mg/ml de perlas de SPA recubiertas con estreptavidina.

Después de 15 minutos 'de incubacién a temperatura
ambiente para permitir que ocurriera la interaccidn MCM2
biotinilado-perlas de SPA con estreptavidina, se atraparaon
perlas en una placa de filtro de 96 cavidades (Unifilter®
GF/B"™) usando un Packard Cell Harvester (Filtermate), lavado
con agua destilada y luego se realizé el conteo usando un Top
Count (Packard).

Los conteos fueron sustraidos de los blancos y luego se
anallzaron los datos experimentales (cada punto en
triplicado) para la determinacién de la CIS50 usando un
anilisis de regresién no lineal (Sigma Plot).

inhj i la vi rora-

La actividad inhibidora y la potencia de los compuestos
seleccionados fue determinada por medio de un método de
ensayo basado en el uso de las perlas de ensayo de proximidad

de escintilacién de estreptavidina (Amershampharmacia
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biotech) realizado en placas de 96 cavidades. Al final de la
reaccién, el sustrato de péptido biotinilado fue capturado
con las perlas y se dejé estratificar subsiguientemente
usandc CsCl,.

Cuando se transfirié una mitad fosfato marca.da. con
radioactividad por la quinasa al péptido ligado a las perlas,
se midié la luz emitida en un contador de escin{:ilacibn.

El ensayo de inhibicién de la actividad de aurora-2 se
realizé en una placa de 96 cavidades de acugrdo con el
siguiente protocolo.

Reaccidén de quinasa: Se agregaron 8 yM de péptido biotinilado
{4 repeticiones de LRRWSLG), 10 pM de ATP (0,5 uCi P¥q-ATP),
10 nM de Aurora2, 10 pM de inhibidor en un volumen final de
60 pl de tamp6bn (KEPES 50 mM pH 7,0, MgCl, 10 mM, 1 mM de
DTT, 0,125 mg/ml de BSA, 3 pM de ortovanadato) a cada cavidad
de una placa de 96 cavidades de fondo en U. Después de 30
minutos de incubacién a temperatura ambiente, la reacclén se
detuvo y se captur® el péptido biotinilado agregandec 100 pl
de suspensién de perlas. "
Estratificacién: Se agregaron 100 pl de CsCl, 7,5 M a cada
cavidad y se dejé descansar una hora antes de contar la
radiocactividad en el instrumento de Top-Count.

Resultadog: Se analizaron los datos y se expresaron como % de
inhibicién referido a la actividad total de la enzima

(=100%) .

165
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Todos los compuestos que mostraron una inhibicién 2 60%
fueron analizados adicionalmente para estudiar la potencia
del inhibider por medio del cadlculo de la CI50.,
El protocolo usado fue el mismo que el descripto méas
arriba, excepto que se usd la dilucién seriada del inh;bidor.
Los datos experimentales fueron ajustados por regresidn no

lineal usando la sigulente ecuacién:

[CREPST =0 )

Siendo V, la velocidad base, v la velocidad de reaccién
observada, V, la velocidad en ausencia de inhibidores, y [I)
la concentracién del inhibidor.

Los compuestos de férmula (I) de la presente invencién,
adecuados para la, administracién a un mamifero, por ej., a
humanos, pueden ser administrados por las vias usuales y el
nivel de dosis depende de la edad, peso, condiciones del
paciente y de la via de administracién.

Por ejemplo, una dosis adecuada adoptada para la
administracién oral de un compuesto de férmula (I) puede
oscilar entre aprox. 10 y aprox. 500 mg por dosis, de'l a 5
veces por dia. Los compuestos de la invencién pueden ser
administrados en una variedad de formas de dosificacién, por
ej., oralmente, en forma de comprimidos, capsulas,

comprimidos recubiertos con azicar o pelicula, soluciones o
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suspensiones liquidas; rectalmente en forma de supositorios:
parenteralmente, por ej., intramuscularmente, o por infusién
o inyeccién endovenosa y/o intratecal y/o intraespinal.

Ademds, los compuestos de la invencién pueden ser
administrados ya sea como agentes simples = o,
alternativamente, en un método terapéutico combigaao que
comprende tratamientos anticéncer adiclionales” tales como
terapia de radiacién o régimen de quimioterapia en
combinacién con agentes citostAticos o citotéxicos, agentes
tipo antibiético, agentes alquilantes; agentes
antimetabolitos, agentes hormonales, agentes inmunolégicos,
agentes tipo interferbn, inhibidores de la ciclooxigenasa
(por ej., i1nhibidores de COX-2, en particular celecoxib,
rofecoxib, parecoxib vy 'valdecoxib), inhibidores de las
metalomatrixproteasas, inhibidores de telonerasas,
inhibidores de tirosina quinasas, agentes receptores del
factor anti-crecimiento, agentes anti-HER, agentes anti-EGFR,
agentes anti-angiogénesis, inhibidores de 1la farnesil
transferasa, inhibidores del camino de transduccién de
sefiales ras-raf, inhibidores del ciclo celular, otros
inhibidores de cdks, agentes ligantes de tubulina,
inhibidores de 1la topoisomerasa I, inhibidores de 1la
topoisomerasa.II y similares.

Como un ejemplo, los compuestos de la invencién pueden

ser administrados en combinacién con uno o mis agentes

/ﬁa
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quimioterapéuticos tales como, por ejemplo, exemestano,
formestano, anastrozol, letrozol, fadrozol, taxano, derivados
de taxano, taxanos encapsulados, CPT-11, derivados de
camptotecina, glicésidos de antraciclina, por ej.,
doxorrubicina, idarrubicina, epirrubicina, etopbéido,
navelbina, vinblastina, carboplatino, cisplatino,
estramustina, celecoxib, tamoxifeno, raloxifendf Sugen SU-
5416, Sugen SU-6668, herceptina, y similares, opcionalmente
dentro de formulaciones liposémicas de los mismgs.

Si se formula como una dosis fija, tales productos de
combinacién emplean los compuestos de esta invencién dentro
del rango de dosis descripto més arriba y el otro agente
farmacéuticamente activo dentro del rango de dosis aprobado.

Los compuestos de férmula (I) pueden ser usados
secuencialmente con agentes anticancer conocidos cuando no es
apropiada una formulacién de combinacién.

La presente invencién también incluye composiciones
farmacéuticas que comprenden un compuésto de férmula (I) o
una sal farmacéuticamente aceptable del mismo .en asoclacién
con un excipiente farmacéuticamente aceptable {(que puede ser
un vehiculo o un diluyente). Las composiciones farmacéuticas
que contienen los compuestos de la invencién son preparadas
usualmente siguiendo métodos convencionales Yy son

administradas en una forma farmacéuticamente adecuada.

Por ejemplo, las formas orales sélidas pueden contener,

25
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junto con el compuesto activo, diluyentes, por ej., lactosa,
dextrosa, sacarosa, sucrasa, celulosa, almidén de malz o
almidén de papa; lubricantes, por ej., -silice, talco,
estedrico, estearato de magnesio o de calcio vy/o
polietilenglicoles; agentes ligantes, por ej., almidones,
goma arabiga, gelatina, metilcelulosa, carboximetilcelulosa
o polivinilpirrolidona; agentes desagregantes,‘éor ej., un
almidén, alginico, alginatos o glicolato de almidédn sédico;
mezclas efervescentes; colorantes; edulcorantgs; agentes
humectantes tales como lecitina, polisorbatos,
laurilsulfatos; y, en general, sustancias no téxicas vy
farmacoldgicamente inactivas usadas en formulaciones
farmacéuticas. Dichos preparados farmacéuticos pueden ser
preparados de manera conoclda, por ejemplo, por medio de
procedimientos d? mezclado, granulado, formacidén de
comprimidos, recubrimiento con azGcar o recubrimiento con
pelicula. _

Las dispersiones liquidas para administracién oral
pueden ser, por ej., jarabes, emulsiones y suspensiones.

Los jarabes pueden contener como vehiculo, por ejemplo,
sacarosa o sacarosa con glicerina y/o manitol y/o sorbitol.

Las suspensicnes y las emulsiones pueden contener como
vehiculo, por.ejemplo, una goma natural, agar, alginato de

sodio, pectina, metilcelulosa, carboximetilcelulosa o alcohol

polivinilico.

169
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Las suspensiones o soluciones para inyecciones
intramusculares pueden contener, junto con el compuesto
activo, un vehiculo farmacéuticamente aceptable, por ej.,
agua esterilizada, aceite de oliva, oleato de etilo,
glicoles, por ej., propilenglicol, y, si se deseg,' una
cantidad adecuada de clerhidrato de lidocaina. Las soluclones
para inyecciones o infusiones endovenosas pue&én contener
como vehiculo, por ejemplo, agua esterilizada o
preferentemente pueden estar en forma de solucignes salinas
isoténicas, acuosas, estériles, o pueden contener como
vehiculo propilenglicol.

Los supositorios pueden contener junto con el compuesto
activo un vehiculo farmacéuticamente aceptable, por ej..
manteca de cacao, polietilenglicol, un tensiocactivo de &cido
graso de sorbitén polioxietileno o lecitina.

La invencién también provee el uso de un compuesto de
férmula (I), o una sal farmacéuticamente aceptable del mismo,
en la preparaclén de un medicamento para tratar una
enfermedad provocada por y/o asociada con una actividad
proteina quinasa alterada, en un paclente sometido a
tratamientos anticancer simulténeos, separados o

Secuenciales.
Los siquientes ejemplos pretenden ilustrar la presente
invencién, sin representar ninguna limitacién para la misma.

Ejempleo 1
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Pre cién e tili e N-(3-cianopropil),N-
nei icin

Se suspendieron éster etilico de N-bencilglicina (0,17
moles, 32,8 g) y K;CO, anhidro (0,187 moles, 25,8 g) en 300
ml de acetonitrilo, se agregd de a gotas 4-bromobutiropiirilo
(0,187 moles, 27,7 g). La mezcla obtenida fue agitada a
reflujo durante 16 hs y luego filtrada. El bfiltrado se
evapord a sequedad para dar un aceite amarillo palido que fue
purificado por cromatografia flash sobre gel de s}lice usando
hexano/acetato de etilo (2:1)) como eluyente, para dar el
compuesto del titulo como un aceite incoloro (55,3 g, 83%).

Ejemplo 2
Preparaciépn del i de N-(3-cianopropi N- bo-
utoxi)l-glici

Se suspendieron éster etilico de N-(3-cianopropil),N-
bencilglicina (0,13 moles, 33,8 g), dicarbonato de di-tbutilo
(0,26 moles, 56,7 g) y Pd/C (10% p/p, 3,4 g) en 400 ml de
EtOH anhidro y se hidrogenaron en un aparato de Parr a 40 PSI
durante 6 hs. La mezcla obtenida se filtré y el filtrado se
evapord a sequedad para dar un aceite amarillo pédlido. El
crudo fue purificado por cromatografia flash sobre gel de
silice usando hexano/acetato de etilo (7:3)) como eluyente,
para dar el compuesto del titulo como un aceite incoloro

(25,3 g, 72%).

Ejemplo 3

rd!



tbutilo”
Se disolvid éster etilico de N-{3-cianopropil),N-(carbo-

tbutoxi)-glicina (0,09 moles, 24,3 g) en 350 ml de tolueno y
la solucién se enfrid a 0°C. Se agregd de a gotas tbl_ztéxido
de potasio (0,1 moles, 11,2 g) mientras se agitaba. Después
de 30', se agregaron 500 ml de solucién saturad‘a-de NH,Cl y
el pH se ajusté a 6 con HC1 2N. La fase orgadnica se separd y
la capa acuosa se lavdé dos veces con DCM. lLas capas organicas
recogidas se secaron sobre Na,50,, se filtraron y evaporaron.
El aceite amarillo obtenido (19,8 g, 98%) se us6 en el paso

Siguiente sin purificacién ulterior.

Ejemplo 4

-amino-5-

Una mezcla de 3-clano=-3-oxo-1-pirrolidina carboxilato de
tert-butilo (0,0856 moles, 18,0 g) y diclorhidrato de
hidrazina (0,1027 moles, 10,8 g) en 450 ml de etanol se agitd
a 60°C, durante 4 horas. Después de enfriar 1la mezcla
obtenida a 0°C, se agregd lentamente de a gotas una solucién
de bicarbonato de sodio saturado (100 ml). E1l solvente se
evapord bajo vaclo, se extrajo el agua residual con EtOAc y
la fase orgédnica se secd sobre Na,SO, anhidro. El solvente se
evapor® a seguedad para dar un producto sbélido que fue

purificado por cromatografia flash sobre gel de silice usando
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diclorometano:metancl (46:4) como eluyente, para dar el
compuesfo del titulo como un sélido blanco (5,91 g, 31%).
p.f. 195-197°C.
M+ H)* = 224.

Andlogamente se prepararon los siguientes compueétos,
partiendo del 3-ciano-4-oxo-1-pirrolidina carboxilato
apropiado: -
3-amino-5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol
p.f. 259-260°C;

(M + H)* = 166.
" 3-amino-5- (carbo-tbutoxi) -6, 6-dimetil~4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol

p.f. 100-102°C

(M + H)* = 252,
3-amino-5-(carbo-tbutoxi)-6-benzoximetil-4,6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol

(M + H)* = 345,

Andlogamente se prepard el siquiente compuesto,
partiendo del 4-ciano-3-oxo—l—piperidinacarboxilato" de
thutilo apropiado:
3-amino-6- (carbo-tbutoxi)-4,5,6, 7-tetrahidropiridina(3, 4-
clpirazol
p.f. 153-155°C;

(M + H)* = 238.

Andlogamente s8e preparé el siguiente compuesto,

-
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partiendo del 3-ciano-4-oxo-l-piperidinacarboxilato de
tbutilo apropiado:
tbutil 3-amino-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina[3,4-clpirazol
p.f. 151-155°C;
(M + H)* = 238.

3-Amino-5-(carbo-thutoxi)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-

clpirazol (10,7 mmoles, 2,4 g) disuelto en 20 ml de
diclorometano anhidro fue agregado bajo atmbsfera de
nitrégeno a resina de metilisoclanato poliestireno (malla
200-400, 2% DVB, cargando 1,49 mmoles/g, 10 g) expandida
previamente en 200 ml de diclorometanc anhidro. La suspensién
resultante se agitd suavemente a 22°C durante 18 horas, hasta
que no se pudieron detectar vestigios de 3-amino-5-(carbo-
tbutoxi) -4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol en la solucién. La
resina se filtré, se lavd con diclorometano y metanol 'y se
secd al vaclo.

Andlogamente se pueden preparar los siguientes
compuestos:
N-{3-amino-5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-
il},N’ ~-metilpoliestireno urea

N-{3~-amino-5-(carbo-tbutoxi)-6,6-dimetil-4, 6-



149
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenoc urea
N-{3-amino-5-(carbo-tbutoxi)-6-benzoximetil-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-amino-6- (carbo-tbutoxi)-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina-(3, 4-
clpirazol~l-il},N’'-metilpoliestireno urea -
N-{3-amino-5- (carbo-tbutoxi)~-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina-[3, 4-
c]pirazol-l-il},N'-metilpoliestireno urea T

Ejem 6
jén -{3-f etamido-5— o=tk - -
ih 3,4- irazol=-1-1 ' -meti 1 n

Una solucién de cloruro de fenilacetilo (24,08 mmoles,
3,18 ml) en 10 ml de diclorometano anhidro se agregd de a
gotas a N-{3-amino-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-dihidropirrolo{3, 4~
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea (3,01 mmoles, 3,5
g) expandida previamente en 90 ml de diclorometano anhidro y
16,5 ml de DIEA (96,32 mmoles). La suspensién resultante fue
agitada suavemente a 22°C durante 18 horas. Luego se filtrd
la resina, se lavd con diclorometano, metanol y se secd al
vaclo.

Andlogamente se pueden preparar los siguientes
compuestos usando el cloruro de acilo apropiado:
N-{3-acetamido-5- (carbo-tbutoxi) -4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-ciclopropanocarboxamido-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-

dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-11},N’ -metilpoliestireno urea
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N-{3-isobutiramido-5-(carbo-tbutoxl)-4, 6~-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-ciclopentanocarboxamlido-5~(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-1-1il1l},N’-metilpoliestirenc urea
N-(3-benzamido-5- (carbo-tbutoxi) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N—{3—picolinic—amido—5-(carbo—tbut&ii)-4,6-
dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N—[3—nicotinic-amido—5-(carbo-tbuthi)-4,6-
dihidropirrolo(3,4~c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N—(3—isonicotinic-amid6-5-(carbo—tbutoxi)—q,G-
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-1-il},N] -metilpoliestireno ﬁrea
N-{3-(3-metil-2-furoic)-amido-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-1il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-(tiofeno-2-carboxamido-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidéopir:olo[B,4-c]pirazol-1-il},N'-metilpoliestireno14rea
N-{3-(tiofeno-3-carboxamido-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(o-toluic-amido)-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6=
dihidropirrolo(3, 4~clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-{m-toluic-amido)~5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(p-toluic~amido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolofa,4-c]pirazol—1-il},N'-metilpoliestirenovurea

N-{3-salicilic-amido~-5-{carbo-tbutoxi)-4,6-
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dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(2-fluorobenzamido)-5-(carbo~tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo{3,4-clpirazol-1~il},N'-metilpoliestireno urea
N-{3-(3-fluorobenzamido}-5- (carbo-tbutoxi) -4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—1—il},N'-metilpoliestiren&uuea
N-{3~-(4-fluorobenzamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo[B,4—c]pirazol-1—il},N'-metilpoliébiireno11rea
N-{3-(tiofeno-2-acetamido)-5-{(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-1l},N’ —metilpolie_stireno urea
N-{3-(tiofeno-3-acetamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo[3,4~clpirazol-1-il}, N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-fenilpropiolic-amido-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(3~-cianobenzamido)~-5-{(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il1},N’ -metilpcliestireno urea
N-{3-(4-cianobenzamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-trans-cinamic-amido-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6~
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—1-il},N'-matilpoliestirenoﬁuréa
N-{3-cis-cinamic-amido-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrelo[3,4~-c]pirazol-1-il1l},N’-metilpoliestirenoc urea
N-{3-[3~(3-piridil)acrilic-amido]-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4—c]pirazol-1-il},N'—mefilpoliestireno‘urea
N-{3-[3-(4-piridil)acrilic-amido]-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-

dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
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N-{3-(2-fenilpropionamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-(3-o0o-tolilacetamido-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrelo(3,4-clpirazol-1-il1l},N’-metilpoliestirenc urea
N-(3-m-tolilacetamido-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrelo(3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-(3-p-tolilacetamido-5-{carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo[3,4~clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-o—anisic-amido—5—(carbo—tbutoxi)-é,6-dihidropirrolo[3,4—
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-metoxibenzamido)-5-{(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-p~anisic-amido-5- (carbo-tbutoxi) -4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenoxlacetamido-5-{(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo(3,4~c]pirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-(2-fluorofenilacetamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(3-fluorofenilacetamido)-5-{carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-11},N'-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-fluorofenilacetamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenco urea
N-{3-[3-(2-tienil)acrilicamido]-5-(carbo~-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo(3, 4.-c] pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea

N-{3-[3-(3-tilenil)~acrilicamido]-5-{carbo-tbutoxi)-4, 6-
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dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[3-(2-tienil)propanoic-amide}-5-(carbo-tbutoxi) -4, 6~
dihlidropirrolo(3, 4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[2-clorobenzamido]l-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo{3, 4-clpirazol-1-il},N’ —metilpoliestireno' urea
N-{3-[3-clorobenzamido]l-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo[S,4—c]pirazol—1-il},N’-metilpoliéﬁfireno urea
N-{3-(4-clorobenzamido)-5-(carbo~tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo[B,4—c]pirazol-1—il},N'—metilpoliggtirenowurea
N-{3-(l-piperidinpropionamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6~
dihidropirrolo[3, 4-c)pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-({2~acetilbenzamido)-5-{carbo-tbutoxi}-4,6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’-netilpoliestireno urea
N-{3-(4-acetilbenzamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-{(l~-naftoicamido})-5-{carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo([3, 4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(2-naftoicamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(3-benzoilpropionamido)~5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolol3, 4-c] pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-acetamidobenzamido)-5-{carbo-tbutoxi) -4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-(2,5-dimetoxibenzamido)-5-{carbo-tbhutoxi)-4, 6-

dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea

A52.
\74
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N-{3-(2,6-dimetoxlbenzamido)-5-(carbo-tbutoxi) -4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-(3,4~-dimetoxibenzamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N-(3-(3,5-dimetoxibenzamido)-5- (carbo-tbutoxi}-4, 6~
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-3-{2—tenoil)-propionamido—s-(carbo-tbﬁéoxi)-4,6—
dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-{2-naftilacetamido)-5~(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(l-naftilacetamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’'-netilpoliestireno urea
N-{3-(4-fenilbenzamido)~5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N=-{3-(2-furamido)-5- {carbo-tbutoxi) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-(4-fenoxibenzamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-{3-fenoxibenzamido)=-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol—-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-tertbutil-benzamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{(3-piperonilcarboxamido-5-(carbo~-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea

N-{3-(2-naftalenc)propionamido-5-{carbo-tbutoxi}-4, 6~

120
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dihidropirrolo(3, 4-clpirazol~1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(6~metoxi-2-naftaleno)propionamido-5- (carbo-tbutoxi)-
4,6—dihidropirrolo[3,4—c]pirazol-1-il},N'-ﬁetilpoliestireno
urea
N-{3-(2-etilbutiramido)-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’' -metilpoliestireno urea
N—{3-(4-pirrolidin—1—il—fenil)propionamido-s-(carﬁé-tbutoxi)-
4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea )
N-{3-(2-ox0o-pirrelidin-1-il) fenil)propionamido-5- (carbo-
tbutoxi)-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-i1}, N’ -
metilpoliestireno urea
N-{3-(biciclo{4.2.0]locta-1,3,5-trieno-7-carboxamido)-5-
(carbo-tbutoxi)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-1-il},N’~-
metilpoliestireno urea
N-{3~-(2-oxo-pirrolidin-1-il) fenilacetamido-5- (carbo-tbutoxi) -

4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestirenco

urea

N—{3-(4-pirrolidin—1—il-fenilacetamido—S-(carbo—tbutoxi);4,6*
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-{4-trifluorometil) fenilacetamido—-5~ (carbo-tbutoxi) -4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-1~il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(2-bromo)fenilacetamido-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo|[3,4-clpirazol-1-il},N’' -metilpoliestireno urea

N—{3-[4-(pirrolidin-1-il-carbonilmetiloxi)]feni}acetamido—S—

B/
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(carbo-tbutoxi)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol~1-1il1l},N" -
metilpoliestireno urea
N-{3—[3-(aminocarbon}lmetiloxi)fenilacetamido]-S—(carbo-
tbutoxi)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-
metilpoliestireno urea ]
N-{3-[4-(2-ox0-0oxazolidin-3-il) fenilacetamido])-5- (carbo-
tbutoxi) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-1-il},N’-
metilpoliestireno urea
N-{3-[4-(4-metilpiperazino)benzamida]-S-(carbo-tputoxi)—4,6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-1l},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(benzo[l,3]dioxol~-5-il)acetamido-5- (carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-[4-(2-oxo-oxazo0lidin-3-11) fenilacetamido] -5~ (carbo-
tbutoxi)-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1~il}, N’ -
metilpoliestireno urea
N-{3-{2-fenil-1,3-tiazol-4-il)acetamido-5-(carbo-tbutoxi)-
4, 6-dihidropirroloe[3,4-clpirazol~1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N—{3-[4-(1-pirrolidin—2-ona)benzamido]—5-(carbo—tbutoxi)id,6-
dihidropirrolo[S,4—c]pirazol-1—il},N'—mgtilpoliestirenotuea
N-{3-(2-(3-ox0-3,4,4a,8a~tetrahidro-2H-benzo[1l, 4]Joxazin-6-
il)acetamido]-5- (carbo-tbutoxi)-4, 6-~dihidropirroleo([3,4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-(3~(l-metil-indol-3-il)acetamido-5-(carbo-tbutoxi}-4, 6-

dihidropirrolo{3, 4-c)}pirazol-1-il},N' -metilpoliestireno urea
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N-(3-(6-oxo-6H-piridazin-1-il)acetamido) -5~ (carbo-tbutoxi) -
4,6~dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc
urea
N-{3-(4-morfolin-1-il)~fenil)acetamido)-5-(carbo-tbutoxi)-
4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—1—il},N'-metilpoliégtireno
urea
N-{3-~(4-piridilacetamido)-5- (carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-ii},N'-metilpoliestireno'urea
N-{3-fenoxiacetamido-5—(carbo-tbthxi)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol~1-il}, N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-(3-piridilacetamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’~metilpoliestireno iirea
N-{3-[5-(4-clorofenil) furan-2-carboxamido]~5- (carbo-tbutoxi) -
4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-[quinolina-6-carboxamido] -5-{(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-1-il1},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-(2-metil-5-fenil-furan-3-carboxamido] -5~ (carbo-tbutoxi)-
4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il}, N’ -metilpoliestireno
urea
N~{3-{benzofuran-2-carboxamido] ~5-(carbo-tbutoxi) -4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[6-cloronicotamido]-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea

N—{3-[5;clorotiofeno-z-carboxamido]-5—(carbo-tbutoxi)-d,6-
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dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea

Ejemplo 7
T aci de N-{3-fenil ido-4, 6-dihidropirrolec(3,4-
clpirazol-1-il},N’-meti estir r

Se traté N-{3-fenilacetamido-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-cjpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
{3,01 mmoles) con una soclucién de TFA al 50% en diélorometano
anhidro. La suspensi6édn resultante fue agitada suavemente a
22°C durante 2 horas, luego lavada con una soluc;bn de TEA al
10% en diclorometano anhidro, diclorometano, metanol, y
secada al vacio.

Anadlogamente se pueden preparar los siguientes
compuestos usando la N-{3-amido-5-{carbo-tbutoxi)-4, 6~
dihidropirrolo{3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
apropiada:

N-{3-acetamido-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-1-il}, N’'-
metilpoliestireno urea

N-(3-ciclopropanocarboxamido-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea '
N-{3-isobutiramido-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-1-il},N’-
metilpoliestireno urea
N-{3-ciclopentanocarboxamlido—-4,6-dihidropirroloi3, 4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenoc urea
N-{3-benzamido-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il}, N’ -

metilpoliestireno urea
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N-{3-picolinic~amido-4, 6~dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-1-
il}, N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-nicotinic-amido-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea
N—{3-isonicotinic-amido-4,6—dihidropirrolo[3,4—c]pirazél-1-
il},N’-metilpoliestirenc urea .
N—{3-(3-met11—2-furoic)—amido—d,6-dihidropifrolo[3,4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-[3-(tiofeno—2-carboxamido)-4,6-dihidrop{rrolo[3,4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(tiofeno-3-carboxamido)-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-(o-toluic~amido)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-1-
il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-(m-toluic-amido) -4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-{p-toluic-amido) -4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-salicilic-amido)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-
i1},N'-metilpoliestirenc urea
N-{3-(2-fluorobenzamido) -4, 6-dihidropirrolo(3,4~clpirazol~1-
11},N’-metilpoliestireno urea
N—{3-(3-fluorobenzamido)-4,G;dihidropirrolo[B,4-c]pirazol—1-
il},N’'-metilpoliestireno urea

N—{3-(4—fluorobenzamido)-4,G—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1—
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il},N'-metilpoliestireno urea
N-{3-(tiofeno-2-acetamido) -4, 6—~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-
1-i1},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(tiofeno—3-acetamido)-4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—
1-il},N’-metilpoliestireno urea ‘ '
N-{3-fenilpropiolic~amido)-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]pirazol-
1-1)},N’-metilpoliestireno urea T
N-{3~(3-cianocbenzamido)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1~
il},N’-metilpoliestireno urea )
N-{3-(4-cianocbenzamido) -4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-trans-cinamic-amido-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-cis-cinamic-amido-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-1-
il},N'-metilpoliestireno urea
N-{3-[3-(3-piridil)acrilic-amido)-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-1-il},N’-metilpeliestireno urea
N-{3-[3-(4-piridil)acrilic-amido]-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea )
N-{3-(2-fenilpropionamido) -4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-
1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-o-tolil-acetamido-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1~
il},N’-metilpoliestireno urea
N—[3-m-tolilacetamid6—4,G-dihidropirrolo[B,4-c]p1razol—1-

il},N’-metilpoliestireno urea
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N-{3-p-tolilacetamido-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea

N-{3-c-anisic-amido-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-
i1},N’ -metilpoliestireno urea

N-{3- (3-metoxibenzamido) -4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-p—anisic-amido-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]birazol-1-
il},N’ -metilpoliestireno urea
N—{3—fenoxiacetamido—4,6-dihidropirrolo[3,4—q]pirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(2-fluorofenilacetamido) -4, 6-dihidropirrolo[3,6 4~
clpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-{3-fluorofenilacetamido)-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-fluorcfenilacetamido} -4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N—(3—[3-(2-tienil)acrilicamido]—4,§—dihidropirrolo[3,4—
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[3-(3-tienil)-acrilicamido]-4, 6-dihidropirrolo(3, 4+
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[3-(2-tienil)propanoic-amido] -4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[2-clorobenzamido] -4, 6-dihidropirrole(3,4-c]pirazol-1-
il},N'-metilpoliestireno urea

N-{3-[3-clorobenzamido] -4, 6~dihidropirrolo([3, 4-clpirazol-1-

240
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i1},N’ -metilpoliestireno urea
N-{(3-(4-clorobenzamido} -4, 6-dihidropirrelo[3,4-c]pirazol-1-
il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-(l1-piperidinapropionamido) -4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea ‘ '
N-{3-(2-acetilbenzamido)~-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-1-
il},N’'-metilpoliestirenc urea T
N-{3-(4-acetilbenzamido) -4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-
il},N’ -metilpoliestireno urea _
N-(3-(l-naftoicamido) -4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-{2-naftoicamido) -4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea
N—{3—(3-benzoilpropionamido)-4,G-dihidropirfolo[a,4—
-clpirazol-1-11},N’-metilpoliestireno urea
N-(3- (4-acetamidobenzamido) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-
1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(2,5~dimetoxibenzamido) -4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea )
N-{3-(2,6-dimetoxibenzamido} -4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(3,4-dimetoxibenzamido) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(3,5-dimetoxibenzamido) -4, 6-dihidropirroloi3, 4-

clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
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N-{3-3-(2-tenoil) -propionamido-4, 6-dihidropirrolocl3, 4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(2-naftilacetamido) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-1-
il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-(l-naftilacetamido) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(4—fenilbenzamido)-4,6-dih1dropirrolo[3,4-6ipirazol—1—
11},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(2—furamido)-4,6-dihidropirrolo[3,4—c]pirazpl—1-il},N'—
metilpoliestireno urea
N-{3-(4-fenoxibenzamido)-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(3-fenoxibenzamido) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-1-
il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-(4-tertbutil-benzamido)-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-piperonilcarboxamido)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(2-naftaleno)propionamido~4, 6-dihidropirrolo[3, 4=
clpirazol-1-i1},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(6-metoxi-2-naftaleno)propionamido-~4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-1-il}, N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-(2-etilbutiramido)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea

N-{3-(4-pirrolidin-1-il-fenil)propionamido-4,6-

A
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dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestirenoc urea
N-({3-(2-oxo-pirrolidin-1-il) fenil]lproplonamido-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(biciclo[4.2.0]octa-1,3,5-£rieno-7-carboxamido)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-il}, N’ -metilpoliestire_no. urea
N—{B-l2-oxo-pirrolidin—1—il)fen;lacetamido-d,ﬁ—
dihidropirrolo[3,4—c]pirazol—1-il},N'—metilpoliéﬁiirenoLuea
N-{3-{(4-pirrolidin-1-il-fenilacetamido-4, 6~
dihidropirrolo[B,4—c]pirazol—1-il},N’~metilpolig§tireno1xrea
N-{3~(4-trifluorometil) fenilacetamido-4, 6-dihidropirrolo[3, 4—-
c]pirazol-l-il},N’—metilﬁoliestireno urea

N-{3-(2-bromo) fenilacetamlido-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[4-(pirrolidin-l-il~carbonilmetiloxi)]fenilacetamido-
4,6-dihidropirrolo{3, 4-cjpirazol-1-il},N'-netilpoliestirenc
urea

N-{3-[3-(aminocarbonilmetiloxi) fenilacetamido] -4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[4-(2-0Xo-oxazolidin-3-il)fenilacetamido]-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-1-il},N’ ~metilpoliestireno urea
N;{3—[4-(4—metilpiperazino)benzamida]-4,G—dihidropirrolo[S,d-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(benzo[l,3]dioxol-5-11)acetamido-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea

N-{3-[4-(2-0ox0o-oxazolidin-3-il)fenilacetamido]—-4,6-
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dihidropirrole[3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(2-fenil-1,3-tiazol-4-il)acetanmido)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-[4-{l-pirrolidin-2-ona)benzamido]-4, 6-
dihidropirrelo(3,4-clpirazol-1-il},N’ -metilpoliestire_no' urea
N-{3-{2-(3-0ox0-3,4,4a,8a-tetrahidro-2K-benzo[1l,4)oxazin-6-
11)acetamido] -4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-1-il}, N’ -
metilpoliestireno urea
N-{3-(1-metil-indol-3-il)acetamido-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-1-il},N' -metilpoliestireno urea
N-{3-(6-oxo-6H-piridazin-l-il)acetamido)-4,6-
dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3~-{(4-morfolin-1-il)-fenil)acetamido)-4, 6~
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-(4-piridilacetamido)-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-1-
11},N’-metilpoliestirenoc urea '
N-{3-fenoxiacetamido-4, 6-dihidropirrelo[3,4-clpirazol-1-
il},N"~metilpoliestireno urea
N—{3-(3-piridilacetamido)—4,G—dihidropirrolo[B,4—c]piraz$l-1*
i1},N’-netilpoliestireno urea
N-{3-[5-(4-clorofenil) furan-2-carboxamido]l-4, 6-
dihidropirreolo([3,4-c¢lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[quinolina-6-carboxamido]-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-1-il},N’~metilpoliestireno urea

N-{3-[2-metil-5-fenil-furan-3-carboxamido]-4,6-

A
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dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[benzofuran-2-carboxamido]-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[6~-cloronicotamidol-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-1-
il},N"~-metilpoliestirenc urea )
N-{3=-[5~clorotiofeno-2~carboxamido] -4, 6-dihidropirroloi3, 4-

clpirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea

Ejemplo 8
Pr racién de N={3-fen e o=5=f
r - ir -1=- N’ - i r

Se agregaron aAcido fenilacético (0,43 mmoles, 58,5 mg):;
NMM (0,43 mmoles, 47,3 mcl) y PyBop (0,43 mmoles, 223,8 mg)
a N-{3-fenilacetamido-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea (0,086 mmoles, 100 mg)
expandida previamente en 4 ml de N,N—dimetiiformamida
anhidra. La suspensién resultante se agité suavemente a 22°C
durante 24 horas. Luego se filtré la resina, se lavé con N,N-
dimetilformamida, diclorometano, metanocl, y se secd al vacio.

AnAlogamente se pueden preparar los siguientes
compuestos usando el Acido carboxilico apropiado:
N-{3-fenilacetamido-5-acetil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-benzoil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea

N-{3-fenilacetamido-5-(2,6-dimetoxibenzoil) -4, 6-

|9
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dihidropirrolo[3,4—c]pirazol-1—i}},N'-metilpoliestirenovurea
N-{3-fenilacetamido-5-(2, 6-dimetoxibenzoil)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(2-clorobenzoil)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N'-metilpoliestirepoﬁurea
N-{3-fenilacetamido-5-(2-clorofenilacetil)-4,6-
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol~1-il},N’ —metilpoliehs'tireno urea
N-{3~-fenilacetamido-5-(2-fluorobenzoil)-4,6-
dihidropirrole(3,4-c]lpirazol-1-il},N’ —metilpolie'stireno urea
N-(3-fenilacetamido-5-(4-fluorobenzoil)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’ -metilpoliestirenc urea
N-{3-fenilacetamido-5-(2-furcil) -4, 6-dihidropirrolo(3,4-
c]pirazol—l-il},N'-metilpoliesﬁireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(3-furoil)~-4, 6-~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5~(2-metoxibenzoil}-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(2-metoxifenilacetil)~-4,6-
dihidropirrolo[3,4—c]pirazol-1-il},N'-metilpoliestireno‘xrea
N-{3-fenilacetamido-5~(2-metilfenilacetil)-4,6-
dihidropirrolo([3,4~clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5- (2-quinoxaloil)}-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-1-1il},N’-metilpoliestirenoc urea
N-{3-fenilacetamido-5-(2-tiofenocacetil})-4,6-

dihidropirrolo([3, 4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea

193
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N-(3-fenilacetamido-5-{(2-toluoil)-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazé6l-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(5-fluoro-2-toluoil)~4,6-
dihidropirrole(3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(3—clorobenzoi1)fi,6—
dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(3-clorofenilacetil)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N—(3-fenilacetamido-5-(3-ciclopentilpropipnil)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(3-fluorobenzoil)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno iirea
N-{3-fenilacetamido~5-(3-metoxifenilacetil)-4,6-
dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(3-metilfenilacetil)-4,6-
dihidropirroloi3,4-clpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-~(3-toluoil) -4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-fenilacetamido-5-(4-bromofenilacetil)-4, 6=
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpollestirenc urea
N-{3-fenilacetamido-5-(4-clorobenzoil)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(4-clorofenilacetil)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il}, N’ -metilpoliestireno urea

N-{3-fenilacetamido-5-({4-dimetilaminobenzoil)-4, 6-

A9t
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dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N~(3-fenilacetamido-5-(4-fluorobenzoil)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol=-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(4-metoxifenilacetil)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpol iestire.no- urea
N-{3-fenilacetamido-5-(4-metilfenilacetil)-4, 6-
dihidropirrolo[S,4-c]pirazol-1-il},N'-metilpolieéfirenolLrea
N-{3-fenilacetamido-5-(4-toluoil) -4, 6-dihidropirrolo{3, 4~
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea .
N-{3-fenilacetamido-5-(tiofeno-2-carbonil) -4, 6~
dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-{trans-2-fenil-1l-ciclopropanccarbonil) -
4, 6~dihidropirrelo{3,4-clpirazol-1-11},N'-metilpoliestirenc

urea

N-{3-fenilacetamido-5-butiril-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-ciclopropanocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido—5-(1-metilciclopropano)carbonilJE,6*
dihidropirrole{3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-fenilacetamido-5-(2,2,3,3-metilciclopropano)carbonil-
4, 6~dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-1-il}, N’ -metilpoliestirenco
urea

N-{3-fenilacetamido-5-isovaleril-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-

clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea

\q5
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N-{3-fenilacetamido-5-isoxazol-5-carbonil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-m-anisoil-4, 6-dihidropirrolol3, 4-
cjpirazol-1-il},N’ ~metilpoliestireno urea
N—{3-fenilacetamido-s-nicotinoil—4,6—dihidropirrolot3,4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5—p-anisoil-4,6-dihidrop1¥rolo[3,4—
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-[3-fenilacetamido-s-fenoxiaceti1-4,6—dih1dropirrolo[3,4-
clpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-benzoxiacetil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(1-naftoil}-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
cilpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-fenilacetamido-5-but-2-inoil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-piruvoil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5- (1, 3-benzodioxol-5-ilcarbonil) -4, 6=
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-1-il1},N’-metilpolliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(2,2-dimetilpropanoil)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(2, 4-dicloro-5-fluorobenzoil) -4, 6-
dihidropirrolo{3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea

N-{3-fenilacetamido-5-(metilpent-4-enoil)-4, 6-
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dihidropirreolo[3,4-c]lpirazol-1-il1},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-fenilacetamido-5-(3-yodo-4-metilbenzoil)-4,6-
dihidropirrolo[3, 4~c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(4-cloro-2, 5-difluorobenzoil} -4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il}, N’ —metilpoliestire_nc; urea
N-{3-fenilacetamido-5-(ciclobutilcarbonil)-4, 6~
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-1il1},N’ -metilpolieks.tireno urea
N-{3-fenilacetamido~-5-(piridin-3~ilcarbonil) -4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-1-il},N’ -metilpolie_stireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-sobutiril-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-1-il1},N’-metilpoliestireno urea
N—{3-fenilacetamido-5—(1-H-benzotriazol-5-carbonil)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-fenilacetamido~5-(l-metil-indol-3-1il)acetil-4, 6-
dihidropirrelo[3,4-c)pirazol-1-il},N’~-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(2-metil-piridina-3-carbonil) -4, 6~
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-(3-fenilacetamido-5- (2-metil-sulfonamidotiazol-4-carbonil)-
4,G-dihidropirrolo[a,4-c]pirazol-1-il},N'-metilpoliesti}eno
urea
N-{3~fenilacetamido-5-(2-morfolinometil-5~furoil)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-1~il},N’' -metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(2-fenil-tiazol-4-11)acetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea

N-{3-fenilacetamido-5- (2~tiometil-piridin-3~carbonil) -4, 6~
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dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-1-1l1},N’-metilpcliestireno urea
N-{3-fehilacetamido-5-(3-furoil) -4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol~l1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-{(3-piridinil-acetil)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’ -metilpoliestire_no' urea
N-({3-fenilacetamido-5-(3-tenoil)-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea T
N-{3-fenilacetamido-5-(4-metil-piperazin-1-il)acetil-4, 6-
dihidropirrolo{3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3~fenilacetamido-5-(5-acetilamino-2-furoil)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N-(3-fenilacetamido-5- (7-metoxi-benzofuran-2-carbonil)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il}, N’ -metilpoliestireno urea
N-({3-fenilacetamido-5-(8-quinolina)carbonil-4, 6-
dihidropirrelo[3, 4-c)pirazol-1-1l1},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(benzofuran-2-carbonil) -4, 6-
dihidropirrolo([3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(indol-2-il)carbonil)-4,6-
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-1-11},N’ -metilpoliestirenc ured
N-{3-fenilacetamido-5-(piperidin-1-il)acetil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-i1},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamlido-5-(pirrol-3-carbonil)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-i1},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5- {pirrolidin-1-ilcarbonil)metil-4, 6-

dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea

S §
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N-{3-fenilacetamido-5-(pirazina-2-carbonil)-4,6-
dihidropirrolo[3,4~c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(piridina-3-carbonil)-4, 6-
dihidropirroleo[3,4-clpirazol-1-il},N’' -metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(piridina-4-carbonil)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-[3-fenilacetamido-5-(pirrol-3-ilcarb6£il)—4,6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{B—fenilacetamido—s-(quinolina-4-carb9nil)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il}, N’ -metilpoliestireno urea
N-{(3-fenilacetamido-5-{quinolina-6-carbonil)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’-netilpoliestirenc ixrea
N-{3-fenilacetamido-5-(3-metoxiciclohexil)carbonil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-11},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5- (8-ox0-5, 6,7, 8-tetrahidronaftalen-2-
il)carbonil~-4,6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-1-11},N’-
metilpoliestireno urea '
N-{3-fenilacetamido-5-[2- (6-ox0-1(6H)-piridazinil]acetil-4, 6-
dihidropirrolo(3, 4-c)pirazol-1-il}, N’ ~metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-{2-fluoro-5-(trifluorometil)benzoil]-
4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc
urea
N-{3-fenilacetamido~5-[4-(1H-imidazol-1-il)benzoil] -4, 6~
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea

N-{3-fenilacetamido-5-[4-({1-imidazolilmetil)benzoil]-4,6-
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dihidropirrolo([3,4-c)pirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-[4-(1l-pirrolidin-2-ona)benzoil] -4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol~1-il},N’-metilpoliestirenoc urea
N-{3-fenilacetamido-5-[4- (aminosulfonil)butancil]-4, 6~
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—1—il},N'—metilpoliestirqm5urea
N-{3-fenilacetamido-5-[5- (1-morfolinometil) furan-2-carbonil]-
4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N'—metilﬁéliestireno
urea
N-{3~fenilacetamido-5-carbamoiloxiacetil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido—s-etoxiaceti1-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea )
N-{3-fenilacetamido-5-picolinoil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-

clpirazol-1-il},N’-metilpollestireno urea

ih 1 4- zQl-1~- N’ ~ i r

Se agregaron cloruro de p-toluenosulfonilo (0,43 mmoles,
82,0 mg) y DIEA (2,58 mmoles, 441,7 mcl) a N-{3-
fenilacetémido-4,G-dihidropirrolo[S,4-c]pirazol-1-il},N'-
metilpoliestireno urea (0,086 mmoles, 100 mg) expandida
previamente en 4 ml de diclorometano anhidro. La suspensién
resultante se agité suavemente a 22°C durante 24 horas. Luego

se filtré la resina, se lavd con diclorometano y metanol, y

se secdb al vacio.
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Andlogamente se pueden preparar Jlos siguientes
compuestos usando el cloruro de sulfonilo apropiado:
- N~{3-fenilacetamido-5-metanosulfonil-4, 6-dihidropirrolo|[3, 4-
clpirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea
N—{3—fenilacetamido-s-bencilsulfonil—4,6—dihidropirro;oIS,4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido—5—bencenosulfonil—4,6—dihidroblrrolo[3,4—
clpirazol-1-il)},N'-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-isobutanosulf9ni1-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’ -metilpoliestirenc urea
N-{3-fenilacetamido-5-(quinolina-8-sulfonil)-4,6-
dihidropirrolo{3,4-c)pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(naftaleno-l-sulfonil)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]birazol-1-il],N'-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5~(4-fluorobenceno-sulfonil)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clplrazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(4-metoxibenceno-sulfonil) -4, 6-
dihidropirrolo{3,4~-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-fenilacetamido-5- (4-trifluorometilbenceno-sulfonil)-4, 6=
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-il},N’ -metilpoliestirenoc urea
N-{3-fenilacetamido-5- (3-trifluorometilbenceno-sulfonil)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea
N—{3-fenilacetamido-5—(2-trifluorometilﬁenceno—sulfoni1)—4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea

N-{3-fenilacetamido-5-(4~clorobenceno-sulfonlil)-4, 6-
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dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpocliestireno urea
N-(3-fenilacetamido-5-(4-tertbutilbenceno-sulfonil)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-(3-fenilacetamido-5~(2-cianobenceno-sulfonil) -4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-il},N’ -metilpoliestire_n6 urea

Ejemplo 10

Se agregd isocianato de etilo (0,43 mmoles, 33,8 mcl) a

N-{3-fenilacetamido-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-
il},N’ -metilpoliestireno urea (0,086 mmoles, 100 mg)
expandida previamente en 4 ml de diclorometano anhidro. La
suspensién resultante se agitd suavemente a 22°C durante 24

horas. Luego se filtrd la resina, se lavd con diclorometano,

metanol, y se secd al vacio.

Andlogamente se pueden preparar los 8siguientes
compuestos usando el isocianato apropiado:
N-{3-fenilacetamido-5-(l-naftil)aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo[3, é~-c)pirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno"urea‘.
N~-{3-fenilacetamido~-5-(2, 4-difluorofenil) aminocarbonil-4, 6~
dihidropirrolo([3, 4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(2, 5-dimetoxifenil)aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4~c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N- {3-fenilacetamido-5- (2, 6-difluorobenzoil) aminocarbonil-4, 6-

dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
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N-{3-fenilacetamido-5-(2, 6~dimetilfenil) aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c}pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(2-clorofenil)aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(2-etoxifenil)aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4~c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5- (2-fluoro-3- (trifluorometil) -
fenil)aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-
il},N’'-metilpoliestireno urea _

N-{3-fenilacetamido-5-(2-isopropilfenil)aminocarbonil-4, 6~
dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-{2-metoxifenil)aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(2-metilbencil)aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5~(2~naftil)aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(3,4-diclorofenil)aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-1-il},N’ -meti 1poliestireno'ﬁrea
N-{3-fenilacetamido-5- (3-clorofenil)aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’'-metilpoliestirenc urea
N-{3-fenilacetamido~-5~(3-fluorofenil)aninocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N~{3-fenilacetamido-5- (3-metoxifenil)aminocarbonil-4, 6-

dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
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N-{3-fenilacetamido-5~(4-bifenilil)aminocarbonil~4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(4-clorofenil)aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo{3,4-clpirazol-1-i1},N’'-metilpoliestireno urea
N-{B-fenilacetamido-s-(4—fluorobenzoil)aminocarbon@l;4,6—
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il}, N’ -metilpoliestirenoc urea
N—{3-fenilacetamido-5—(4—f1uorofenil)aminocé}50n11-4,6—
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-1-il}, N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(4-metoxibencil)aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-c}pirazol-1~-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(4-metoxifenil)aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1~il}, N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-(trans-2-fenilciclopropil) -
aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’~
metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido~5-[ (R)=(+)~1-feniletil]aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5~[(S)-(-)-1-feniletil]aminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1—i1},N'-metilpoliestireno];rea
N-{3-fenilacetamido-5~[3~ (trifluorometil) fenil]aminocarbonil-
4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-1-il},N'-metilpoliestireno
urea
N-{3-fenilacetamido-5-[{4-{trifluorometoxi)-fenil]~
aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c]lpirazol-1-il},N’-

metilpoliestireno urea
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N-{3-fenilacetamido~5-benzoilaminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestirenco urea
N-(3-fenilacetamido-5-ciclohexilaminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3—fenilacetamido-5—isopropilaminocarboni};4,6-
dihidropirrolo([3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-fenilacetamido—s-n-butilaminocarﬁénil—4,6-
dihidropirrolo(3,4~clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N—{3-fenilacetamido—s-fenilaminocarbpnil-4,6—
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-fenillacetamido-5-p-tolilaminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-c¢clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno uirea
N-{3-fenilacetamido-5-triclorocacetilaminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-fenetilaminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3~fenilacetamido-5-(3,5-bils(trifluorometil) -
fenil)aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-
11},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetamido-5-tert-butilaminocarbonil-4, 6-
dihidiopirrolo[3,4-c]pirazol—1—il},N'-metilpoliestireno1xrea
N-{3-fenilacetamido-5~(2, 6-diisopropilfenil)aminocarbonil-
4,6-dihidropirrolo{3,4~clpirazol~-1-il},N’-metilpoliestireno
urea .

N-{3-fenilacetamido-5-{2, 6-dietilfenil])aminocarbonil-4, 6-
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‘dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-fenllacetamido-5-bencilaminocarbonil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-1il1},N’' -metilpoliestireno urea
N-(3-fenilacetamido-5-[(r)~(-)-1-(l-naftil)etil] -
aminocarbonil-4,G—dihidropirrolo[a,4-c]pirazol—1-ili,N'—

metilpoliestireno urea.

jra -3-il}-feni i

Se agregd NaOH al 35% (1,72 mmoles, 143 mcl) a N-{3-
fenilacetamido~5-fenilacetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
Clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea (0,086 mmoles)
cbtenida en el Ejemplo 5, expandida previamente en 4 ml de
metanol. La suspensién resultante se aglté suavemente a 40°C
durante 72 horas. La resina se filtré luego, el filtrado se
neutralizd con HC1l al 25% y se evapord a sequedad. El residuo
se dividié entre cloroformo (4 ml) y una solucién de
bicarbonato de sodic saturado (200 mcl). La capa orginica se
secd sobre sulfato de sodio y se evapor6 para dar el
compuesto del titulo como un sélido amarillo (21,0 mg, 65%).
‘H-NMR (DMSO-dg¢) & ppm: 7,3 - 7,1 (m); 4,6 - 4,4 (m); 3,67
(s}:; 3,6 {(s).

(M + H)' = 360.
Andlogamente, usando las metilpoliestireno wureas

apropladas descriptas en los ejemplos 6 y 7 se obtuvieron:
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N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}fenilacetamida
IH-NMR (DMSO~d¢) 3 ppm: 12,23 (s); 7,3 - 7,2 (m}); 4,6 - 4,3

{m); 3,59 (s); 1,97 (s).

(M + H)' = 284.
N-bencil-N’-{3-fenilacetamido-4,6-dihidropirrqlo(3, 4-
clpirazol-5-il}urea .

lH-NMR (DMSO-d,) & ppm: 10,6 (s); 7,3 - 7,1 (m):; 6,85 (t,
ancho); 4,37 (s ancho); 4,23 (d); 3,6 (s).

(M + H)* = 375.

N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}fenilacetamida

'H-NMR (DMSO-d) & ppm: 7,7 (d); 7,39 (d); 7,3 - 7,2 (m); 4,4-
4,2 (m); 3,56 (s); 2,34 (s).

(M + H)* = 396.

N-etil-N’-{3-fenilacetamido-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~clpirazol-
5-il}urea

1H-NMR (DMSO-d¢} & ppm: 7,3 - 7,1 (m); 6,2 (t, ancho); 4,3 (s
ancho); 3,59 (s); 3,03 (m); 1 (t). i

(M + H)* = 313.
N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}~4-
(fenil) fenilacetamida

JH-NMR (DMSO-d¢) & ppm: 7,6 - 7,2 (m); 4,6 - 4,3 (m); 3,64
(s): 1,98 (s).

(M + H)* = 360.
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N-{S-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-2-
naftilacetamida
1H~-NMR (DMSO-d¢) & ppm: 7,9 - 7,5 (m}); 4,6 — 4,3 (m); 3,78
(s); 1,97 (s).
(M + H)* = 334,

Ejemplo 12
a iblj j 6 6—
i irrglo[3,4- irazol-3-41

Paso a: )

Se prepararon 540 g de 3-amino-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol de acuerdo con el procedimiento
informado en el ejemplo 4.

Paso b:

El 3-amino-5- (carbo-tbutoxi)~4, é-dihidropirrelo[3, 4-
clpirazol obtenido fue soportado en resina de metilisocianato
poliestireno (malla 200-400, 2% DVB, cargando 1,49 mmoles/g,
900 g) de acuerdo con el procedimiento informado en el
ejemplo 5,

Paso ¢:

La N-{3-amino~-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-1-il},N'metilpoliestireno urea obtenida fue
dividida en 96 lotes diferentes (15 g cada uno). Cada lote se
hizo reaccionar con el cloruro de acilo apropiado, de acuerdo
con el procedimiento descripto en el ejemplo 6, para obtener

los productos mencionados en el ejemplo 6,
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Paso d:

Los 96 lotes de N-{3-acil-amido-5-(carbo-tbutoxi)-4, 6~
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-1-il},N'metilpoliestireno ureas
fueron tratades individualmente con una solucién de TFA al
50% en diclorometano anhidro de acuerdo con el procediﬁiento

descripto en el ejemplo 7, para obtener los productos

mencionados en el ejemplo 7.
Bago e:

Unc de los 96 lotes obtenidos en el paso d fue dividido
en 149 lotes (50 mg cada uno). Estos 149 lotes se hicieron
reaccionar individualmente con los 95 Aacidos carboxilicos
usados en el ejemplo 8, 15 cloruros de sulfonilo usados en el
ejemplo 9 y 15 isocianatos usados en el ejemplo 10.

Paso f:

Cada uno de los 149 lotes obtenidos en el paso e fue
hidrolizado de acuerdo con el procedimiento informado en el
ejemplo 11 para dar 149 derivados de 4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-ilo individuales (7-14 mg cada uno).

Paso g:

Cada uno de los 95 lotes del paso d restantes fuerqn
sometidos a los pasos e y f.

El procedimiento de quimica combinatoria total dio una
biblioteca de 96 x 149 = 14304 derivados de 4,6-
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-ilo individuales.

Compuestos representativos de la biblioteca combinatoria
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arriba mencionada son:
N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrole(3,4-clpirazol-3-il}-furan-2-
carboxamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7, 9 (m) ; 7,4 (m); 6,7
{m); 4,6-4,4 (m); 2,02 (s).
N-(5—acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4—c]pirazol-3—ii}-5-
clorotiofeno-2-carboxamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm; 8,0-7,9
(m; 7,2 (m); 4,6-4,4 (m); 2,03 {s). N
N-{5-acetil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-6~-
cloronicotinamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 8,95 ﬁs); 8,4 (m);
7,6 (m); 4,7-4,4 (m); 2,03 (s).
N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4~clpirazol-3-il}-
benzofuran-2-carboxamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,8-7,3
(m); 4,7-4,4 (m); 2,03 (s).
N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4~-clpirazol-3-il}-4-
fenoxibenzamida; 1H~NMR (DMSO-d6é) d ppm: 7,5-7,2 (m}; 4,7-4,4
(m} ; 2,0 (s).
N-{5-acetil~-4,6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-4-
tertbutilbenzamida; 1E-NMR (DMSO-dé) d ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5-
7,4 (m); 4,7-4,4 (m); 2,03 (s); 1,30 (s). i
N~{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-
piperonilamida;
N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol~3-1l1}-[2- metil~
S5-fenil-furan-3-carboxamida}l; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,6~7,3
(m); 4,7-4,4 (m); 2,62 (s); 2,03 ({(s).
N-{5-acetil-4,6-dihidroplrrolo(3,4-clpirazol-3-il}-

240
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(quinolina-6-carboxamida); 1H-NMR (DMSO-dé6) d ppm: 9,0 (m);
8,7-8,5 (m}; 8,3-7,9 (m)}; 7,6 (m); 4,7-4,2 (m); 2,05 (s).
N-{5~acetil-4, 6~dihidropirrolo[3,4~-c]lpirazol-3-il}-[5- (4~
clorofenil) furan-2-carboxamida}; 1H-NMR {DMSO-d6) d ppm: 8, 0-
7,2 (m); 4,7-4,4 (m); 2,03 (s). )
N-{S5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolol3, 4-clpirazol-3-il}-4-
tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,9-7,8 (m}; 7,5-
7,4 (m); 4,5~4,4 (m); 2,96 (s); 1,28 (s).
N-{5-bencensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c] pira:zol—3—il }-4-
tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) 4 ppm: 7,9-7,8 {(m); 7,7~
7,6 (m): 7,5-7,4; 4,5-4,3 (m); 1,28 (s).
N-{5-benzoll-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-4-~
tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,9-7,8 (m); 7,6-
7,4 (m); 4,7-4,5 (m); 1,26 (s).
N-{5-(1-naftaleno)sulfonil-4, 6-dihidropirrolol([3, 4-c]1;irazol-
3-il}~-4- tertbutilbenzamida; 1B-NMR (IMSO-d6) d ppm: B8,3-8,2
(m); 8,1-8,0 (m); 7,9-7,8 (m); 7,8-7,6 (m); 7,5-7,4 (m); 4,6~
4,5 (m); 1,27 (s).
N-{5-(l-naftoil) -4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3—ii}-ll4
tertbutilbenzamida; 1H-NMMR (DMSO-d6) d ppm: 8,0-7,9 (m); 7,9-
7,7 (m); 7,6-7,4 (m); 4,8-4,2 (m); 1,23 (s).
N-{5-fenilacetil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-
tertbutilbenzamida; 1H-NMR {DMSO-d6) d ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5~
7,4 {m); 7,3-7,2 (n); 4,7-4,4 (m); 3,7-3,6 (m); 1,29 (s).
N-fenil-N’-{3-(4-tertbutil-benzamido) -4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
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clpirazol-5-il}jurea; 1H-NMR (DMSO-dé) d ppm: 7,9-7,8 (m);
7,5-7,4 {m); 7,3-7,2 (m); 6,9-6,8 (m}; 4,6-4,5 (m); 1,27 (s).
N-isopropil-N’-(3-(4-tertbutil-benzamido)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol~-5-il)jurea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5-7,4 (m); 4,4-4,3 (m); 3,8-3,7 (m); 1,29
(s}; 1,07 (d).

N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-il}-4-
fenoxibenzamida; 1H~-NMR (DMSQ-d6) d ppm: 7,5-7,4 (m); 4,5-4,4
(m); 3,0 (s). _
N-{5-benzoil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-4-
fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSQO-dé6) d ppm: 7,6-7,4 (m); 7,1-6,9
{m): 4,6~4,5 (m).

N-{5-(l-naftoil)-4, 6-dihidropirroloel[3,4~c)pirazol-3-1il1}-4-
fenoxibenzamida; 1H~NMR (DMSO-d6) 4 ppm: 8,1-7,8 (m); 7,2-6,9
(m); 4,9-4,7 (m); 4,4-4,2 (m).
N-isopropil-N’'-{3~-(4-fenoxli-benzamido)-4, 6~
dihidropirrolo(3,4~clpirazol-5-iljurea; 1H~-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,5-7,4 (m); 4,3-4,2 (m); 3,8 (m); 1,1 (d).
N-{5-acetil—4,6—dihidropirrolo[3,4—c]pirazol-3—il}—[f-(2;
naftil)propionamidal; 1H-NMR {(DMSO-d6) d ppm: 7,8-7,5 {(m):;
4,6-4,3 (m); 4,0 (m); 2,0 (s); 1,5 (m).
N-isopropil-N"-{3-piperonilcarboxamido-4,6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-illurea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,4-7,7 (m); 6,1 (s); 4,7-4,9 (m); 1,0-1,1 (m).
N-ciclohexil~N’-{3~(4~tertbutil-benzamido)-4, 6~

212
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dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}jurea; l1H-NMR (DMSO-dé6) d
ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5-7,4 (m); 4,4-4,3 (m); 1,8-1,0 (m):;
1,23 (s).

N-etil-N’-{3-(4-tertbutil-benzamido)-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSQ-d6) d ppm: 7,9-1,8-(m);
7,5-7,4 (m}; 4,4-4,3 (m}; 3,3-3,0 (m); 1,30 (s); 1,1~1,0 (m).
N-(2, 6-dietilfenil) -N’ - {3~ (4-tertbutil-benzamido) -4, 6-
dihidropirrole(3,4-¢c]lpirazol-5-iljurea; 1H-NMR (DMSO-d6} d
ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5-7,4 (m); 7,1-7,0 (m); 4,6-4,5 (m); 2,56
(q); 1,30 (s); 1,11 (t).
N-ciclohexil-N’'-{3-(2~etil-butiramido)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 4,3 (m); 3,4 (m); 2,24 (m}); 1,6-1,4 (m); 0,8 {(m).
N-({2,6-dietilfenil)-N’'-{3-piperonilcarboxamido)-4, 6~
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-5-il}urea; l1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,5-7,7 (m); 7,0-7,2 (m); 6,1 (s); 4,4-4,6 (m); 2,5-2,6
(m); 1,0-1,11 (t).
N-2-metoxifenil-N’-{3-(2-naftalen-2-1l-propionamido)-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-5-il}urea; 1lH-NMR (DMSO-&S)'H
ppm: 7,9-6,8 (m); 4,5 (m); 4,0 (m); 3,8 (s); 1,5 (d).
N-{l1-fenil)etil-N’-{3-(2-naftalen-2-il-propionamido)-4, 6~
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 10,6 (s); 7,8-7,2 (m); 6,6 (m); 4,8 (m); 4,4 (m}; 4,0
(m); 1,5 (d}; 1,4 (d).

N-{5-fenilsulfonil~4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
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(2-naftalen-2-il)propicnamida; 1H-NMR (DMSO-dé6é) d ppm: 7,8-
7,5 (m); 4,4 (m); 4,0 (m}; 1,4 (d).
N-(2,5-dimetilfenil)-N’~-{3-(4-tertbutil-benzamido)-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5-7,4 (m); 7,1-6,8 (m); 4,6-4,5 (m); 2,23
(s); 2,16 (s); 1,30 (s).
N-(2,5-dimetilfenil)-N’-{3-(2-etil-butiramido) -4, 6-
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSQO-d6) d
ppm: 7,1-6,8 (m); 4,5 (m); 1,5-1,4 (m}); 0,8 (m).
N-(4-fluorobencll)~-N’-{3-(2-etil-butiramido)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}jurea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,3-7,1 (m); 4,4 (m); 4,2 (m); 1,5-1,4 (m); 0,8 (m).
N-{5-bencilsulfonil-4, 6~dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-il}-4-
tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5-
7,4 (m); 7,4-7,3 (m); 4,6-4,3 (m); 1,30 (s).
N-2-clorofenil)-N’-{3-(2-naftalen-2-il-propionamido) -4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,9-7,1 (m); 4,5 (m); 4,0 (m}; 1,5 (d).
‘N—{S-aminocarbonil-4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3—11}-é;
(2-naftil)propionamida; 1H-NMMR (DMSO-d6) d ppm: 10,6 (s):
7,8-7,5 (m}; 5,8 (bs); 4,3 (m); 4,0 (m); 1,5 (d).”
N-{5~(3-metil-butanoil)=-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 8,0-7,4 (m);
4,7-4,4 {m); 0,9 (d).

N-{5-{(2-fenil-~tiazol-~-4-il)acetll-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
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clpirazol~3-il}—-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
8,1-7,9 (m); 7,5-7,1 (m); 4,9-4,4 (m); 3,3 (s).
N-{5-{2-tienil-acetil) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
il}-4-tertbutilbenzamida; 1lH-NMR (DMSO-d6é) d ppm: 7,9-7,8
(m); 7,5-7,4 (m); 7,4-7,3 (m); 7,0-6,9 (m); 4,8-4,4 (m); 4,0-
3,9 (m); 1,30 (s).
N¥{5-(3-piridinil—acetil)-4,G—dihidropirrolo[3,4:é]pirazol—3-
il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6é) d ppm: 8,4-8,3
{m); 7,9-7,8 (m); 7,7-7,3 (m); 4,8-4,4 (m); 3,8-!_3,7 (m); 1,30
{s).

N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol—-3-il}-4-
fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 8,1-7,9 (m); 7,45-
7,1 (m); 4,5-4,3 (m); 4,6 (s).
N-{5-(2-metilpropll)carbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-4~tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
7,9-7,8 (m); 7,5-7,4 (m); 4,7-4,4 (m); 2,2-2,1 {m); 2,1-2,0
(m); 1,30 (s); 0,94 (d).
N-{5-(2-fenil-tiazol-4-il)acetil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
1,9-7,8 (m}: 7,5-7,4 (m); 4,9-4,5 (m); 3,94 (s); 1,30 (s).
N-{5-(2-tienil)acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,9~7,4 (m); 4,8-
4,4 (m); 3,9 (s).

N-{5-(1-naftalenc)sulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c}ipirazol-
3-il}-ciclopropilcarboxamida; 1R-NMR (IMSQ-d6) d ppm: 8,7

2lS
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(m); 8,2-8,1 (m); 7,8-7,6 (m); 4,6-4,3 {(m); 0,8-0,7 (m).
N-{5-{2-metoxifenil) -4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-
3-(2-naftalen-2-il)-propionilamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
7,8-7,0 (m); 4,6-4,2 (m}; 4,0 (m); 3,8 (s); 1,4 (d).
N-{S—(2—furoil)-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3-iL):3-(2-
naftalen-2-il)-propionilamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,8~
6,6 (m); 4,9-4,6 (m); 4,0 (m); 1,5 (d). .
N-{5-[5-(l-morfolinometil) furan-2-carbonil] -4, 6-
dihidropirrolo[B,4—c]pirazol-3—il}-4-tertbutilbqnzamida; 1H-
NMR (DMSO-d6) 4 ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5-7,4 (m); 5,0-4,7 (m);
3,57 (bs); 2,42 (bs); 1,30 (s).
N-{5-{4-[2-(1l-pirrolidinil)etoxi}fenil)acetil-4, 6~
dihidropirrolol[3, 4-c]lpirazol-3-11}-4-tertbutilbenzamida; 1H-
NMR (DMSO-dé) d ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5-7,4 (m); 7,2-7,1 (m);
6,9-6,8 (m); 4,7-4,4 (m}); 4,11 (bs); 3,7-3,6 (m); 1,77 (bs);
1,30 (s).

N-{5~-(1-H-benzotriazol-5-carbonil)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H~-NMR (DMSO-d6) d ppm:
8,2-7,4 (m); 4,7-4,6 (m); 1,26 (s). s
N-{5-(pirrol-3~carbonil) -4, 6-dihidropirreclo{3, 4-clpirazol~3-
il}-4-tertbutilbenzamida; 1H~-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,9-7,8
{m); 7,5-7,4 (m); 7,3-7,2 (m); 6,81 (bs); 6,5-6,4 (m); 4,9~
4,5 (m); 1,30 (s).

N-({5-{4-[2~-ox0-2- (l=-pirrolidinil)etoxi) fenil}acetil-4, 6—
dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR
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(DMSQO-d6) d ppm: 8,02 (m); 4,66 (s); 4,8-4,4 (m); 1,9-1,6
(m) .
N-{5-({4-metilsulfonamido-fenil)acetil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
8,0 (m); 4,8-4,4 (m); 2,95 (a). o
N-({5-[2-(6-0Xo-1(6H)-piridaziniljacetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}—4-fenoxibenz;$ida; 1H-NMR
(DMSO-d6) d ppm: 8,0-7,4 (m); 4,97 (m); 4,8~4,4 (m).
N-{5-(3-carbamoilmetoxi-fenil)acetil-4, 6~dihidropirrelo[3, 4~
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-dé) d ppm:
7,4-7,2 (m); 4,8-4,4 (m); 4,38 (s).
N-(5-{4-carbamoilmetoxi-fenil)acetil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
7,44 (s); 7,32 (s):; 7,44-7,22 (m); 7,16-7,19 (m); 4,85-4,4
(m) . :
N-{5-[4-(1-pirrolidinil}fenil]acetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-dé6) d ppm:
B,01 (d); 7,44 (dd); 4,8-4,2 (m); 3,56 {m}; 3,16 (m}; 1,91
(m) . )
N-{5- (4-carbamoiloxiacetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-
3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-dé) d ppm: 7,4-7,2 (m);
7,1 (d): 4,8-4,2 (m).
N-{5-{4-[2-(4-metlilpiperazin-2-il)etoxi}fenil}acetil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4~clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR
(DMSO-d6) d ppm: 8,0 (m); 4,8-4,4 (m); 4,02 (m); 3,64 (m);

oy
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2,18 (s).
N-{5-{4-[2-{l-pirrolidinil)etoxi)lfenil}lacetil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR
(DMSO-d6) d ppm: 8,02 (m); 6,88 (m); 3,65 (m); 2,66 (m); 1,71
{m) . '
N-{5-{4-[2-0x0-2-(1-pirrolidinil)etoxi]lfenil}acetil-4, 6-
dihidropirrolo (3, 4-cl pirazol—3-i1}—4—tertbutilbér;zamida; 1H-
NMR (DMSO-d6é) d ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5~7,4 (m); 7,2-6,8 (m);
4,8-4,4 (m); 4,66 (s); 3,7-3,4 (m); 1,9-1,7 (m); 1,30 (s).
N-{5-{4-metilsulfonamido-fenil)acetil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR {DMSO-d6) d ppm:
1,9-7,8 (m); 7,5~7,4 (m}; 7,2-7,1 (m); 4,8-4,4 (m); 3,7-3,6
(m); 2,94 (s); 1,30 (s).
N-{5-{piridina-3-carbonil-4, 6—dihidropirrolo[3,4~c]pirazpol-3-
il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6é) d ppm: 8,7-8,6
(m}; 8,0-7,7 (m); 7,5-7,4 (m); 4,8-4,6 (m); 1,28 (s).
N=-{5=- (piridina-3-carbonil) -4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-
3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR {DMSO-dé) d ppm: 8,8-8,6
(m); 8,1-7,8 (m); 7,5-7,4 (m); 4,8-4,5 (m); 1,27 (s). i
N-{5-(piridina-4-carbonil) -4, 6-dihidropirroloi3, 4-clpirazol-
3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSQO-dé) d ppm: 8,8-8,7
{m); 7,9-7,7 (m); 7,6~7,4 (m); 4,7-4,5 (m); 1,27 (s8).
N-{5- (2-metil-piridina-3-carbonil)-4, 6-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) 4 ppm:
8,5-8,4 (m); 8,0-7,7 (m); 7,6-7,2 (m); 4,7-4,4 (m); 2,44 (s);

ZZ(
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1,27 (s).
N-{5-(2~-tlometil-piridina-3-carbonil) -4, 6~dihidropirreclo(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
8,6-8,5 (m); 7,9-7,2 (m); 4,7-4,4 (m); 2,51 (s); 1,27 {s).
N-{5-(pirazina-z-carbonil)—d,6-d1hidrop1rrolo[3,4—c]pirézol-
3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR {(DMSO-d6) d ppm: 9,1-9,0
{m); B8,8-8,7 (m); 7,9-7,8 (m); 7,6-7,4 (m); 4,9-4}5 (m); 1,29
{s).
N-{5-(3-furoil) -4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3~-i1}-4-
fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO~d6) d ppm: 7,8-7,7 (m); 7,2-7,0
(m); 4,9-4,6 (m).
N-{5-(2-tenoil) -4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3~il}-4~
fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 8,0-7,7 (m); 7,4-7,0
(m); 5,0-4,6 (m).
N-{5-{7-metoxi-benzofuran-2-carbonil) -4, 6-dihidropirrolol(3, 4~
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
7,9~7,8 {(m}; 7,7-7,0 (m); 5,2-4,6 (m); 4,0-3,9 (m); 1,31 (s).
N-{5-(benzofuran-2-carbonil)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-

c]pirazol—3—il}—4—tertbutilbenzamida;1H-NMR(DMSO-d5)ciﬁpmf

7,9~7,3 (m); 5,2-4,7 (m); 1,31 (s).
N-{5~(2~furoil) -4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-
tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO~-d6) d ppm: 7,5-7,4 (m); 7,2-
7,1 (m); 6,7-6,6 (m); 5,0-4,6 (m); 1,30 (s).
N-{5-(3-furcil) -4, 6~-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}~-4~
tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6} d ppm: 8,3-8,2 (m); 7,9~
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7,5 (m); 6,9-6,8 (m); 4,8-4,6 (m); 1,30 (s).
N-{(5-(2-furoil) -4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-1i1}-4-
fenoxibenzamida; 1H-NMR {DMSO-d6é) d ppm: 8,1-7,9 {(m); 7,4-7,0
(m); 5,0-4,6 (m).

N-{5- (3-tenoil) -4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-i1}-4-
tertbutilbenzamida; 1K-NMR (DMSO-d6) 4 ppm: 8,1-7,8 .(m); 7,6-
7,3 (m); 4,8-4,6 (m}; 1,29 (s). B
N-{5~(quinoxalina-2-carbonil)~4, 6-dihidropirrolo([3, 4~
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
8,2-8,15 (m); 7,5-7,4 (m); 5,2-4,8 (m).
N-{5-(2-tienil)acetil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-3-11}-
4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-~d6) d ppm: 8,0-7,9 (m);
7,5-7,3 (m); 7,0~6,9 (m); 4,9-4,5 (m); 4,40 (q); 3,99 (s):;
1,34 (t); 1,30 (s).
N-{5-(quinolina-6-carbonil) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c)pirazol-
3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 9,0-8,95
{(m); 7,1-6,9 (m); 4,8-4,6 (m).

N-{5-(3-furoil)-4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-4-
fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,5-7,2 (m); 4,8-4,5
(m) .
N-{5-(pirazina-2-carbonil) -4, 6-dihidropirrolo{3,4-c]jpirazol-
3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-dé) d ppm: 9,1-8,7 (m);
4,9%-4,7 (m).
N-{5-[2-(6~0xXx0-1(6H)-piridazinil}lacetil-4,6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-
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NMR (DMSO-d6) d ppm: 8,0-7,9 (m); 7,5-7,4 (m); 7,0-6,9 (m);
5,0-4,9:(m): 4,8-4,5 (m); 1,30 (s).
N-{5- (4~carbamoilmetoxi-fenil)acetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H~NMR (DMSO-d6) d ppm:
7,9-7,8 (m); 7,5-7,4 (m); 7,2-7,1 (m); 6,9-6,8 (m); 4,7-4,4
(m); 4,37 (s); 3,7-3,6 (m}); 1,30 (s).
N-(5—carbamoiloxiacetil-4,6-dihidropirrolo[3,4—Eipirazol—3—
il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR (IMSO-d6} d ppm: 7,9-7,8
(m); 7,5-7,4 (m); 4,7-4,4 (m); 1,30 (s). ]
N-{5-(4-(2-(4-metilpiperazin-2-il)etoxi]fenil}acetil-4, 6~
dihidropirrolo(3,4~-clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-
NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5-7,4 (m); 7,2-6,8 (m);
4,7-4,4 (m); 4,1-4,0 (m); 3,7-3,6 (m); 2,7-2,6 (m}; 2,5-2,3
(m); 2,13 (s); 1,30 (s).
N-{S5-(2-metilsulfonamidotiazol-4-carbonil)~4,6-
dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-
NMR (DMSO-dé) 4 ppm: 7,9-7,8 {m); 7,5-7,4 (m); 7,11 (s); 5,1-
4,5 (m); 2,71 (s); 1,30 (s).
N-{S—(benzofuran—Z-carbonil)—4,6-dihidropirrolo[§,4$
clpirazol-3-il}~4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
7,8-7,6 (m); 7,3-7,1 (m); 5,1-4,7 (m).
N-{5- (piridin-2-carbonil) -4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}~-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 8,7-8,6 (m);
8,1-7,8 {m); 5,0-4,6 (m).
N-{5-(2-metil-piridina-3-carbonil) -4, 6-dihidropirrolo([3, 4~

S
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clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
8,6-8,5 (m); 4,7-4,3 (m); 2,5-2,4 (s).

N-{5- (quinolina-4-carbonil) -4, 6~dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-~
3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR {DMS0-d6) d ppm: 9 (m); 8,1-7
(m); 4,8-4,3 (m). '
N-{5-[4-(1-pirrolidin-2-on)benzoil] -4, 6-d1h1dropirrolo[3 4-
c]lpirazol-3-ill}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-dG) d ppm:
7,9-7,4 (m); 4,7-4,5 (m); 3,9-3,8 (m); 2,5-2,4 {m); 2,1-2,0
(m); 1,27 (s). ]
N-{5-fenlletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~-cijpirazol-3-il}-4~
tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6} d ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5-
7,4 (m); 7,3-7,1 (m); 4,0-3,8 (m); 3,1-2,8 (m); 1,30 (s).
N-n-butil-N’-{3~(2-naftalen-2-il-propionamido}-4, 6-
dihidropirrolo{3,4-cjpirazol~5-il}jurea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,8-7,5 (m}; 6,2 (m); 4,3 (m); 4,0 {(m); 3,0 (m); 1,5-1,3
(m}; 0,8 (t).
N-isopropil-N’'-{3-(2-naftalen~2-il-propionamido)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-5-il}urea; 1H-NMR {(DMSO-dé) d
ppm: 10,6 (s); 7,8-7,5 (m}; 59 (m); 4,3 (m); 4,0 (m); 3,8
(m); 1,5 (d); 1,0 (d).

N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-5-
il}~2-naftilpropionamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,8-7,5
{m); 6,2 (m); 4,3 (m); 4,0 (m); 3,1 (m); 1,5 (d); 1,0 (t).
N-{5-etoxicarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4~clpirazol-5~i1}-3-
(2-naftalen-2-il) -propionamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,8~
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7,5 (m); 4,4 (m); 4,0 (m); 1,5 {(d); 1,2-1,0 (m).
N-{5-(3-metilbutirroil) -4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-5-
il}-3-{2-naftalen-2-il)-propionilamida; lH:-N!-IR (DMSO-d6) d
ppm: 10,6 (s); 7,8~7,5 (m}; 4,6-4,4 (m); 4,0 (m); 2,2-2,0
(m); 1,5 (d); 0,9 (m). '
N-{5-aminocarbonilmetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-c)lpirazol-5-
11}-3-{2-naftalen-2~il) -propionamida; 1H-NMR (DM-S-O-dG) d ppm:
7,8-7,5 (m); 7,2 (bs}); 7,0 (bs}); 4,0 (m); 3,8 (m); 3,2 (s);
1,4 (d). )
N-{5-(pirrol-3-ilcarbonil)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-~
5-il}-3-{2-naftalen-2-il)-propionamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,8-6,5 (m); 4,8-4,5 (m); 4,0 (m); 1,5 (d).
N-{5-etoxicarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-
tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-dé6é) d ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5-
7,4 (m); 4,5~4,4 (m) 4,09 (q); 1,30 (s); 1,22 (t).
N-{5-isopentil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-11}-4-
tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5-
7,4 (m); 4,0-3,8 (m); 1,7-1,6 (m); 1,5-1,4 {(m); 1,30 (s);
0,90 (d). )
N-butil-N’-{3-(4-tertbutil-benzamido)-4, 6-dihidropirrolo{3, 4~
clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,9-7,8 (m);
7,5-7,4 (m); 4,4-4,3 (m); 3,04 (q}; 1,5-1,4 (m); 2,30 (s);
0,87 (t).
N-{5-(indol-2-il)carbonil-4, 6-dihidropirrolc(3, 4-clpirazol-3-
il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR {(DMSO-d6) 4 ppm: 7,9-7,0
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(m); 5,1-4,7 (m); 1,31 (s).
N~{5-(l-metil-indol-3-il)-4, 6~dihidropirrolo[3, 4~c)pirazol-3-
il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,6-7,0
(m); 3,77 (s); 3,8-3,7 (m); 1,30 (s).
N-{5-[4- (1~imidazolilmetil)benzoil]-4, 6-dihidropirrolo (3, 4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
8,1-7,86 (m); 7,5-6,95 (m); 5,2 (m); 4,7-4,4 {m}.
N-(5-(4-(l-imidazolilmetil)benzoil-4, 6-dihidropirrolo|(3, 4~
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6} d ppm:
7,9-7,1 (m); 5,2 (8); 4,7-4,5 (m).
N-{5-]4-(l-pirrolidin-2-on)benzoil-4, 6-dihidropirrelo[3,4-
clpirazol-~3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
8,1-7,6 (m); 7,5-6,95 (m); 4,7-4,55 {m); 3,85 (m): 2,45 (m);
2,1 (m).
N-{5- (2-morfolinometil-S5-furoil) -4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6).d ppm:
7,4-7,0 (m); 4,9-4,6 (m); 2,6-2,4 (m).
N-{5-(5-acetilamino-2-furoil) -4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-3~(2-naftalen-2-il)-propionamida; lﬁ—NMR
(DMSO-dé) d ppm: 7,8-7,5 (m); 7,1-6,3 (m); 4,8-4,6 (m); 4,0
(m}; 2,0 (s); 1,5 (d).
N,N-dimetil-N’-(3-{2-naftalen-2-il-propiohamido)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO~-d6) d
ppm: 7,8-7,5 (m); 4,4 (m); 4,0 (m); 2,8 (s); 1,5 (d}.
N-{S5-(piperidin-l1-il)carbamoil)~4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
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clpirazol-3-il}-3-(2-naftalen-2-il)-propionamida; 1H-NMR
{DMSO-d6) 4 ppm: 7,8-7,5 (m); 4,4 (m); 4,0 (m); 3,1 (m); 1,5
(m) .

N-{5-(4-metil-piperazin-1-il)acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-1il1}-3-(2-naftalen-2-il)-propionamida:; 1‘H—NMR
(DMSO-d6) cl_ppm: 7,8-7,5 (m); 4,7-4,4 (m) ; 4,0 (rr_t) ;3,1 (m);
2,6-2,2 (m); 1,5 (m). o

N-{5- (piperidin-1-il)acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-
3-il}-3~(2-naftalen-2-il)-propionamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,8-7,5 (m); 4,7-4,4 (m); 4,0 (m); 3,1 (m); 2,4 (m); 1,4
{m) .

N-{5-(pirrolidin-l1-ilcarbonil)metil-4, 6-dihidropirrolo (3,4-
clpirazol-3-il}-3-(2-naftalen-2-il)-propilonamida; 1H-NMR
(DMSO~-d6) d ppm: 7,8-7,5 (m); 4,0 (m); 3,8 (m); 3,5 (s); 3,4-
3,3 (m); 1,8 (m); 1,4 (d).
N-{S5-acetll-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-(4~-
pirrolidin-l1-il)~-fenilacetamida; 1H-NMR {DMSO-d6) d ppm: 7,1-
6,5 (m); 4,6-4,3 (m); 3,4 (s); 3,2 (m); 2,0 (s); 1,9 (m).
N-{(5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~c]lpirazol-3-il}-2-( (4~
pirrelidin-1-il}fenil)propionamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
7,1-6,5 (m); 4,6-4,3 (m); 3,7 (m); 3,2 (m); 2,0 (s); 1,9 (m);
1,3 (m).

N-{5-acetil~4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-(4-(2-oxo-
pirrolidin-1-il)fenil)acetamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,1-
6,5 (m); 4,6-4,3 (m); 3,8 {(m); 3,4 (s); 2,5 (m); 2,1 (m);
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2,0 (s).
N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clplrazol-3-1i1}-2-(4-(2~-
oxo-pirrolidin-1-il)fenil)propionamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,1-6,5 (m); 4,6~4,3 (m); 3,8 (m); 2,4 (m); 2,0 (s); 1,9
(m); 1,4 (m). '
N-2-metoxifenil-N’-{2-[4-(2-oxo-plrrolidin-1-il)-fenil]~-
proplonamido~4, 6-dihidropizrrolo(3, 4~c]pirazol-5:i1}urea; 1H-
NMR (DMSO-dé} d ppm: 7,6-7,3 (m); 7,0~6,8 (m); 4,5 (m); 3,8
(m); 2,4 (m); 2,0 (m); 1,4 (d). _
N-2, 4-difluorofenil-N’-{2-[4- (2-oxo-pirrolidin-1-il)-fenil]-
propionamido-4, 6—dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}jurea; 1H-
NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,6-7,0 (m); 4,5 (m); 3,8 (m}; 2,4 (m);
2,0 (m); 1,4 {(d).
N-(l1-fenil)etil-N’'-{2~-[4-(2-oxo-pirrolidin-1-il)-fenil]~-
propionamido-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-5-il}lurea; 1H-
NMR (DMSO-d6é) d ppm: 7,6-7,2 (m); 4,8 (m); 4,4 (m); 3,8 (m);
2,4 m}); 2,0 (m); 1,4 (m).
N-2-metoxifenil-N’-{2- (4-pirrolidin—-1-il-fenil)-propionamido-
4,6-dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (mmsb-dm
d ppm: 7,2-6,5 (m); 4,5 (m); 3,8 (s8); 3,7 (m}; 3,2 (m); 1,9
(m); 1,3 (d).
N-2,4-difluorofenil-N’'~-{2-(4-pirrolidin-1-il-fenil) -
propionamido-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-5-il}urea; 1H-
NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,5-6,4 (m); 4,5 (m); 3,7 (m); 3,2 (m);
1,9 (m):; 1,3 (d).
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N-(l-fenil)etil-N’-{2~(4-pirrolidin-i-il-fenil)-propionamido-
4,6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6)
d ppm: 7,4-6,4 (m); 4,8 (m); 4,4 (m); 3,7 (m); 3,2 (m); 1,9
mz 1,4 (d); 1,3 (d)«
N-{5-fenilsu1foni1—4,G-dihidropirrolo[B,4-c]pirazol—3-ii}-2-
(¢-pirrolidin-1-il-fenil)-propionamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm:7,8-6,4 (m); 4,4 (m); 3,6 (m); 3,2 (nﬁ; 1,9 EAYE 1,3 (d).
N-2-metoxifenil-N’'-{[4-(2-0x0o-4-pirrolidin-1-il)-fenill-
acetamido-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}urea; 1H-NMR
(DMSO-d6é) d ppm: 7,6-6,8 (m); 4,5 (m); 3,8 (m); 3,6 {(s); 2,5
{m); 2,0 (m).

N-2-clorofenil~N’-{[4- (2-oxo-4-pirrolidin-1-i1)-fenil]-
acetamido-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-5~il}lurea; 1H-NMR
(DMSO-de6) d ppm: 7,8-7,1 (m); 4,5 {m); 3,8 (m); 3,6 (s); 2,5
(m); 2,0 (m).
N-{l-fenil)etil-N’'-{[4-(2~-oxo-4-pirrolidin-1-il)~fenil]-
acetamido-4, 6~dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-5-il}urea; 1H-NMR
(DMSO-dé) d ppm: 7,6-7,2 (m); 6,6 (m); 4,8 (m); 4,4 (m); 3,8
(m); 3,7 (s); 2,5 (m; 2,0 (m); 1,4 (d). "
N-n-butil-N’-{[4-(2-0x0-4-plirrolidin-1-il)-fenil]-acetamido-
4, 6-dihidropirrolo(3,4-¢c]lpirazol-5-illurea; 1H-NMR (DMSO-d6)
d ppm: 7,6-7,3 (m); 6,2 {(m); 4,3 (m); 3,8 {m); 3,7 (s); 3,0
{m); 2,5 (m); 2,0 (m); 1,4 (m); 1,2 (m); O,8 (t).
N-{5-fenilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3~-il}-4-
(2-oxo-pirrolidin-l1-il)-fenil-acetamida; 1E~NMR (DMSO-d6) d

¥
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ppm:7,8-7,2 (m); 4,4 (m); 3,8 (m); 3,6 (s); 2,5 (m); 2,0 (m).
N-n-butil-N’-{2-[4-(2-0x0-4-pirrolidin-1-il}-fenil]-
propionamido-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-5-il}urea;. 1H-
NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,6-7,3 (m}); 6,2 (m); 4,3 (m); 3,8 {(m);
3,0 m; 2,4 (m; 2,0 (m; 1,4-1,2 (m); 0,9 (t).
N—{5-fénilsulfonil-4,G-dihidropirrolola,4-c]pirazolr3-il]-2—
[4—(2—oxo-pirrolidin-1—il)—fenil]-propionaﬁida; 1ﬁ—Nmm.(nMso—
dé) d ppm: 7,8-7,3 (m); 4,4 (m); 3,8 (m}; 2,5 (m); 2,0 {(m):
1,3 (d).
N—[S-aminocarbonil-d,6-dih1dropirrolo[3,4—c]pir;zol-3—il}-4—
(2-oxo-pirrolidin-1-il)-fenil-acetamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,6-7,2 (m); 5,8 (s); 4,3 (m); 3,8 (m); 3,6 (s); 2,5
(m); 2,0 (m).
N-n-butil-N’-{2-(4-pirrolidin-1-il-fenil)-propionamido-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-5-il}lurea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,1-6,5 (m); 6,2 (m); 4,3 (m); 3,7 (m); 3,2 (m); 3,0
(m); 1,9 (m); 1,4-1,2 (m); 0,8 (t).

N-{5-aminocarbonil-4, 6é-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-2-
(4-pirrolidin-1-il-fenil) -propionamida; 1H~NMR (DMSO-d6) d
ppn: 7,1-6,5 (m); 5,8 (bs); 4,3 (m); 3,7 (m); 3,2 (m); 1,9
(m); 1,3 (d).

N-2-metoxifenil-N’-( (4~pirrolidin-1-il-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-iljurea; 1H~NMR (DMSO-d6) d
ppm:7,8-6,5 (m); 4,5 (m); 3,8 (s); 3,5 (s); 3,2 (m); 1,9 (m).
N-2-clorofenil~N’-{ (4-pirrolidin~1-il-fenil)-acetamido-4, 6-
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dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,8-6,5 (m); 4,5 (m); 3,4 (s8); 3,2 (m); 1,9 (m).
N-(l-fenil)etil-N’-{ (4-pirrolidin-1-il-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,3-6,4 (m); 4,8 (m); 4,4 (s); 3,5 (s); 3,2 (m); 1,9
{m); 1,4 (d).

N-n-butil-N’-{ (4-pirrolidin-1-il-fenil) -ace‘t.amido-d ; 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 10,4 (s}; 7,1-6,5 (m); 6,2 (t); 4,3 (m); 3,4 (s); 3,2
(m); 3,0 (m}; 1,9 (m); 1,4-1,2 (m); 0,8 (t).
N-{5-fenilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-{4-
pirrolidin-l-il-fenil)-acetamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
7,8-7,6 (m); 7,0-6,4 (m); 4,4 (m); 3,3 (m); 3,2 (m); 1,9 (m).
N-etil-N’-{[4- (2-oxo-pirrolidin-1-1l1)-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,9-7,3 (m); 6,2 (m); 4,5-4,3 (m); 3,8 (m); 3,6 (s); 3,0
(m); 2,5 (m); 2,0 (m); 1,0 (t).
N-i-propil-N’-{[4-(2-oxo-pirrolidin-1-il)-fenil]-acetamido-
4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSE)—dG)
d ppm: 7,6-7,3 (m); 5,9 (m); 4,3 (m); 3,8 (m); 3,6 (8): 2,5
(m); 2,0 (m); 1,0 (d).

N-{5-(2-furoil) -4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c}pirazol-3-11}-4-(2-
oxo-pirrolidin~l1-il)-fenil-acetamida; 1H-NMR (IMSO-d6) d ppm:
7,9-6,6 {(m); 4,9-4,6 (m); 3,8 (m); 3,6 (s8); 2,5 (m); 2,0 (m).
N-{5-(2-metoxifenil) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c)pirazol-3-il}-
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4- {2-oxo-plrrolidin-1-il)-fenil-acetamida; 1H~NMR (DMSO-d6)
d ppm: 10,6 (s); 7,6-7,0 {(m); 4,6-4,2 (m); 3,8 (m); 3,5 (s);
2,5 m); 2,0 (m).
N-{5-aminocarbonilmetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-
i1}-4-{2-oxo-pirrolidin-1-il) -fenil-acetamida; 1H-NMR (DMSO-
dé) d ppm: 7,6-7,0 (m); 3,8 (m); 3,5 (8); 3,3 (m);.2,5 (m);
2,0 (m). "
N-i-propil-N’-{(4-pirrolidin~-l-il-fenil)-acetamido-4, 6~
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}lurea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,1-6,4 (m); 5,9 (m); 4,3 (m); 3,8 (m); 3,4 (s); 3,2
(m}; 1,9 (m); 1,0 (d).
N-etil-N’~{ (4-pirrolidin-1-il-fenil)-acetamido-14, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol~5-il}urea; 1H-NMR {(DMSO-d6) d
ppm: 10,4 (s); 7,1-6,4 (m); 6,2 (m); 4,3 (m); 3,4 (s); 3,2
(m); 3,0 (m); 1,9 (m); 1,0 (t).
N-{5-aminocarbonilmetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-(4-pirrolidin-1-il-fenil)-acetamida; 1H-NMMR (DMSO-d6) d
ppm: 10,3 (s); 7,0-6,4 (m); 3,8 (m); 3,4 (s}; 3,3 (s):; 3,2
m); 1,9 (m). i
N-{5-({3-metilbutirroil)-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-4~-(2-oxo-pirrolidin~1-il)-fenil-acetamida; 1H-NMR (DMSO-
d6) d ppm: 7,6-7,3 {(m); 4,6-4,3 (m); 3,8 (m); 3,6 {(m); 2,5
(m); 2,2 - 2,0 (m); 0,9 (m).
N-n-butil-N’-{3- (naft-2-il)-acetamido-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
c]lpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,9-7,4 (m); 6,2
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(t); 4,3 (s); 3,8 (8); 3,0 (m); 1,4-1,2 (m); O,8 (t).
. N-n-bitil-N'-{3-{(3-metil-fenil)-acetamido—-4, 6-
dihidropirrolo[3,4~clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,2-7,0 (m); 6,2 (t); 4,3 (bs); 3,6 (s); 3,0 m); 2,3
(8); 1,4-1,2 (m); 0,8 (t). o
N-n-butil-N’-{3-(3-fluoro-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,4-7,0 (m)}; 6,2 (t); 4,3 (bs); 3,6 (s); 3,0 (m}; 1,4-
1,2 (m); 0,8 (t}. '
N-n-butil-N’-{3-(3-piridil)-~acetamido~4, 6~dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-5-iljurea; 1H-NMR (DMSO-dé6) d ppm: 7,7-7,3 {(m); 6,2
(t): 4,3 (bs}; 3,7 (s); 3,0 (m); 1,4-1,2 (m); 0,8 (t).
N-n-butil-N'-{3-(biciclc[4.2.0]0cta-1,3,5-trieno-7~
carboxamido) -4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}urea; 1H-
NMR (DMSO~-d6) d ppm: 7,2-7,0 {m); 6,2 (t); 4,4 (m); 4,3 (m);
3,3 (s); 3,0 (m); 1,4-1,2 (m); 0,B (t).
N-n-butil-N’'-{3-fenoxiacetamido-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,3-6,9 (m); 6,2
(t); 4,7 (s); 4,3 (bs); 3,0 (m); 1,4-1,2 (m); O,8 (t)."
" N-n-butil-N’-~(3-(4-metil-fenil)-acetamido-4,6-
dihidropirrolo[3,4~-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,2-7,1 (m); 6,2 (t); 4,3 (bs); 3,5 (s); 3,0 (m); 2,2
(s); 1,4-1,2 {(m); 0,8 (t).
N-n-butil-N’-{3-(4-fluoro-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-dé6) d
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ppm: 7,3-7,1 (m): 6,2 (t); 4,3 (bs); 3,6 (s); 3,0 (m); 1,4-
1,2 (m); 0,8-(t).
N-n-butil-N’'-{3-(3,4-difluoro-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-5-il}urea; 1H-NMR (IMSO-d6) d
ppm: 7,4-7,1 (m); 6,2 (t); 4,3 (bs); 3,6 (s); 3,0 (m); 1,4-
1,2 (m}; 0,8 (¥).
N-n-butil-N’- (3~ (4-trifluorometoxi-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,4-7,3 (m); 6,2 (t); 4,3 (bs); 3,6 (s); 3,0 (m); 1,4-
1,2 (m); 0,8 (t).
N-n-butil-N'-{3-(2-metlil-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-c)pirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,2-7,1 (m); 6,2 (t); 4,3 (bs):; 3,6 (s); 3,0 (m); 2,2
{s); 1,4-1,2 (m); 0,8 (t).
N-n-butil-N'"-{3-(2-bromo~fenil)acetamido}-4, 6-
dihidropirrolo[3,4~-c]lpirazol-5-il}urea; lH-NMR (DMSO-dé) d
ppm: 7,6-7,2 (m); 6,2 (t); 4,3 (m); 3,8 (s); 3,0 (m); 1,4-1,2
(m); 0,8 (t).
N—n-butil—N'-{B—(2,5-difluoro—fenil)écetamido);i,6;
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}jurea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,2-7,1 {m); 6,2 (t); 4,3 (m); 3,7 (8); 3,0 (m); 1,4-1,2
(m}; 0,8 (t).
N-n-butil-N’-{3-(4-(pirrolidin-1-jil-carbonilmetiloxi)-
fenil)acetamido-4,G-dihidropirrolo[B,4-c]pir?zol-5—il}urea;
1H-NMR (DMSO-dé6) d ppm: 7,2-6,8 (m); 6,2 (t); 4,6 (s); 4,3

932
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{bs); 3,4 (m); 3,0 (m); 1,9-1,7 (m); 1,4-1,2 (m); 0,8 (t).
N-n-butil~N’-{3-(3- (aminocarbonilmetiloxi)-fenil)acetamido) -
4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-5—~1l}urea; 1H-NMR (DMSO-d6)
d ppm: 7,5-7,3 (m); 7,2-6,8 (m); 6,2 (t); 4,4 (s); 4,3 (bs);
3,6 (s); 3,0 (m); 1,4-1,2 (m); 0,8 (t). o
N—n-butil-N'—l3-(pirid-4—il-ace;amido)-4,6-
dihidropirrolo([3,4-clpirazol-5-il}lurea; 1H-NMR.1DMSO—d6) d
ppm: 8,6 (m); 7,4 (m); 6,2 (t); 4,3 (bs); 3,7 (s8); 3,0 (m):
1,4-1,2 (m); 0,8 (t). _
N-n-butil-N’=-{3~{(4-morfolin~-1-il)-fenil)acetamido)-4, 6-
.dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-dé6) d
ppm: 7,2-6,8 (m); 6,2 (t); 4,3 (bs); 3,7 (m); 3,5 (s); 3,0
(m); 1,4~1,2 (m); 0,8 (t).
N-n-butil-N'-{3-(2-fluoro-fenil)acetamido)-4, 6-
dihidropirrolo{3,4-clpirazol-5-il}urea; 1H~-NMR (DMSO-dé6) d
ppm: 7,4-7,1 {m); 6,2 {t); 4,3 (bs); 3,7 (s); 3,0 {(m); 1,4—-
1,2 (m); 0,8 (t).
N-n-butil-N’'~-{3-(3,5-difluoro-fenil)acetamido) -4, 6~
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,1-6,9 (m); 6,2 (t); 4,3 (bs); 3,7 (s}, 3,0 (m); 1,4~
1,2 (m); 0,8 (t).
N-n-butil-Nf-{3-(6-oxo-6H-piridazin-1~il)acetamido)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4—c]pirazol—5—il}ureaf 1H~-NMR (DMSO-dé6) d
ppn: 7,9 (m); 7,4 (m); 6,9 (m); 6,2 (t); 4,9 (s); 4,3 (m);
3,0 {(m); 1,4-1,2 (m); 0,8 (t).
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N-{S5~picolinoil-4, 6-~dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-4-(2-
oxo-oxazolidin-3-il)-fenil-acetamida; 1H-NMR (DMSO-dé6) d ppm:
8,6-7,25 (m); 4,9-4,6 (m); 4,4-4,0 (m); 3,6 (s).
N-{5-(tien-2-il)acetil-4, 6-dihidropirrole(3,4-clpirazol-3-
11}-4- (2-ox0-oxazolidin-3-il) -fenil-acetamida; 1H-NMR (DMSO-
dé) d ppm: 7,5-6,8 {m); 4,7-4,0 (m); 3,9 (s); J,6 (s).
N-{S-(2-furoil)—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazoilé-il}-4-(2—
oxo-oxazolidin-3-il)-fenil—-acetamida; 1H-NMR {DMSO-dé6) d ppm:
1,9-6,6 (m}; 4,9-4,6 (m); 4,4-4,0 (m}; 3,6 (s8).
N-{5-etoxiacetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-(2-
oxo-oxazolidin-3-il)-fenil-acetamida; 1H-NMR (DMSQ-dé) d ppm:
7,4 (m); 4,6-3,5 (m); 1,1 (m). '
N-{5-(3-metil-butirroil)} -4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-4-(2-oxo-oxazolidin-3-il)-fenil-acetamida; 1H-NMR {DMSO-
dé) d ppm: 7,4 {m); 4,6-4,0 (m); 3,6 (8); 2,2 (d); 2,0 {(m);
0,9 (m).
N-{5-butirroil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-il1}-4-(2-
oxo~oxazolidin~-3-il)-fenil~acetamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppmn:
7,4 (m); 4,6-4,0 {m); 3,6 (s); 2,4 (m); 1,5 (m); 0,9 (m).
N-isopropil-N’-{3-[4~(2-0x0-0xazolidin-3-il)-fenil-
acetamido) 1-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-5-il}urea; 1H-
NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,4 (m); 5,9 (d); 4,4-4,0 (m); 3,8 (m);
3,6 (s); 1,0 (m),
N-(n-butil)-N’~{3-[4-(2~-ox0o-oxazolidin-3-il}-fenil-

acetamido) ]-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~c)pirazol-5~il}urea; 1H-
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MMR (DMSO-d6) d ppm: 7,4 (m):; 6,2 (t); 4,4-4,0 (m); 3,6 (s);
3,0 (m); 1,4-1,2 (m):; 0,8 (t).
N-({5-etoxicarbonil—-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
(2-oxo-oxazolidin-3-il)-fenil-acetamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,4 (m); 4,4-4,0 (m); 3,6 (s); 1,2 (t). '
N~isopropil-N’-{3-[2~(3-0x0-3,4,4a,8a-tetrahidro-2H-
benzo[1f4]oxazin—6-il)-acetamido]-4,6-dihidro§irrolo[3,4-
c]lpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) 4 ppm: 6,8 (m); 5,9
(d}y; 4,5 (s); 4,3 (bs); 3,8 (m); 3,5 (bs); 1,0 ]m).
N~-isopropil~N’-{3~(3~-bromo-benzamido)-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-5-il}urea
N-{5-bencensulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-c]lpirazol-3-il}-3-
bromobenzamida
N-{5-acetil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-[4-(1~-
pirrolidin-2-ona)benzamidal:;
N-etil-N’-{3-(3-bromo-benzamido) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-5-il}
Anida N-{5-(8-quinolina)sulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-p-toluica )
N-fenil-N’-{3- (3-bromo-benzamido) -4, 6-dihidropirrolo(3,4-
¢clpirazol-5-il}urea
N-{5-fenilacetil-4, 6~dihidropirrolo{3,4-cljpirazol-3-il}-3-
bromobenzamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-11}-3-

broemobenzamida;

235



210
N-isopropil-N’'-{3-{4-(1l-pirrolidin-2-on)benzamido]-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-5-il}urea
Anmida N-(5-(8~quinolina)carbonil~-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-p-toluica
N- {5~ {1-naftaleno) sulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-
3-il}-4-fenilbenzamida )
N-(5- (1-naftoil) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4~c]pirazol-3-i1}-4-
fenllbenzanida;

N-{5-(1-naftoil)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-il}-4-
fenoxibenzamida;

N-fenil-N’-{3-(4-fenil-benzamido)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-5-il}urea

N-{5-fenilacetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clplrazol-3-il}-4-
fenilbenzamida;

Amida N-{5-{1-naftalen)sulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-1l}-p-toluica

Amida N-{5-(l1-naftoil)-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-p-toluica

N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-11}-3-
fenoxibenzamida;

N-{5-{4-cloro=-2, 5-difluorobenzoil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
7,90-7,30 (m); 4,59 {5); 4,39 (s); 3,72 (39).
N-{5-[tert—bufil carboxilato) -4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]-
pirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
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7,90-7,75 (mn); 7,55-7,40 (m); 4,33 (s); 4,31 (s); 3,78 (s);
1,40 (s).
N-{5-[{(l-metilciclopropil)carbonil] -4, 6~dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3~il}-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
7,87 (m); 7,79 (s); 7,45 (m); 4,73 (s); 4,36 (s); 3,79 (s);
1,24 (s):; 0,83 (s); 0,52 (t).
N—[S-(ciclobutilcarbonil)—4,6-dihidropirrolo[3,4;E}pirazol-3—
ill-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) 4 ppm: 7,85 {(m);
7,78 (s); 7,46 (m); 4,46 (s); 3,78 (s); 2,20-1,70 (m).
N-{5-(2-fluorobenzoil) -4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
i1]-2-(2-naftil)acetamifda 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 10,74 (s);
7,90-7,23 (m); 4,32 (s8); 3,80 (s).
N-[5-(piridin-3-ilcarbonil) -4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-
3-il}=-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 8,75
(dd); 8,65 (m); 8,05-7,35 (m); 4,46 (s); 3,72 (s).
N-{5-[(2,2,3,3-tetranmetilciclopropil)carbonil]~4, 6~
dihidropirrolo(3,4-clpirazol~3-il}-2-(2~naftil)acetamida 1H-
NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,86 (m); 7,79 (s); 7,45 (m); 4,73 (s);
4,57 (s); 3,79 (s); 1,22 (m); 1,12 (m). ”
N-[5-(2,4,5-trifluorobenzoil)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il]-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
10,76 (s); 7,90-7,35 (m); 4,47 (s); 4,37 (s); 3,72 (s).
N-[5-{2-metilpent-4-enoil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
11]-2~(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,86 (m);
7,78 (s); 7,46 (m}; 5,71 (m); 4,97 (m); 4,61 (s); 4,35 (s);
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3,78 (s); 2,63 (m); 2,28 (m); 2,05 (m); 1,22 (m); 1,0 (t).
N-[5-{ciclopropilacetil} -4, 6-dihidropirrele{3, 4~clpirazol-3-
il]-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,90-7,40
(m); 3,77 (s): 2,21 (t); 0,96 (m); 0,42 (m).
N-[5-({5-fluoro-2-metilbenzoil)-4, 6-dihidropirrolo f3, 4-
clpirazol~3-il]-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR ({DMSO-d6) d ppm:
7,90-7,10 (m); 4,20 (s); 2,16 (s). ;
N-{5-[2-fluoro-5-(trifluorometil)benzoil] -4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida 1H-
NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,97-7,35 (m)}; 4,60 (s); 4,35 (s); 3,71
{s).
N-{5-[ (3-metoxiciclohexil)carbonil] -4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
10,78 (s); 7,85 (m); 7,78 (s}; 7,45 (m); 3,78 (s); 3,21 (s);
2,40-2,65 (m); 2,05-0,95 (m).
N-[5-(2,4-dicloro-5-fluorobenzoil) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
10,76 (s); 7,96-7,38 (m); 4,57 (s); 4,27 (s); 3,80 (s).
N- [5- (2-cloro-4, 5-difluorobenzoil) -4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il1]-2-{2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
10,78 (s); 7,90-7,35 (m); 4,58 (s); 4,27 (s); 3,71 (s).
N-{5-[4~-(1H-imidazol-1-il}benzoil] -4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
7,90-7,20 (m); 4,52 (s); 3,78 (s).
N-{5-[4-(aminosulfonil)butanoil]-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
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clpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
7,85 (m); 7,78 (s); 7,46 (m); 4,53 (s); 3,78 (s): 2,98 (m);
2,25 (t)}; 1,93 (m).

N-{5-[ (8-oxo0-5,6,7,8-tetrahidronaftalen-2-il)carbonil] -4, 6-
dihidropirrole(3,4-c]pirazol-3-11}-2- (2-naftil)acetamida 1H-
NMR (DMSO-d6) d ppm: 8,05-7,33 {m); 4,44 (s); 3,80 (s); 2,95
(m); 2,60 (m); 2,05 (m). .
N-(5-piruvoil) -4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il)-2-{2-
naftil)acetamida _
N-[5-(2,2~-dimetilpropanoil) -4, 6-dihidropirrolo([3, 4—-c]pirazol-
3-il}-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,90-7,40
(m); 3,80 (s); 1,20 (s). '

N- (5-but-2-inoil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]lpirazol-3-il)-2-(2-
naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,90-7,40 (m}; 3,80
(s); 1,20 (s).
N-[5-(3-yodo-4-metilbenzoil) -4, 6~-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-1i1)-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-~d6) d ppm:
10,72 (s); 8,05-7,35 (m); 4,45 (s); 3,710 (s); 2,37 (s).
N-{5-[ (benciloxi)acetil]-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-c)pirazol-3-
11}-2-(2-naftil)acetamida 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,90-7,20
(m); 4,25-4,70 (m); 4,20 (s); 3,80 (s).
N-{5-(2-fluoro-2-fenilacetil)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida; 1H-NMR {IMSO-d6) d ppm:
7,8-8,0 {(m}; 7,4-7,6 (m); 6,0-6,5 (m); 4,2-5,0 (m).
N-{5-{2-fluoro-2-fenilacetil)-4,6-dihidropirrolo[3,4-
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clpirazol-3-il}-4~fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6é) d ppm:
7,8-8,0 (m); 7,4-7,6 (m):; 4,2-5,0 (m).
N-{5-(2-tienil-acetil) -4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-3-
il}-4-(4~metilpiperazino)benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
7,8-8,0 (m); 6,8-7,0 (m); 4,6-4,8 (d}); 4,4-4,5 (d); 3,'7- (s):
2,3 (s).

N-(5- (3-metil-butanoil)-4, 6-dihidropirrolo (3, 4-¢]pirazol-3-
11}-4-{4-metilpiperazino)benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:
7,8-8,0 (m); 6,8-7,0 (m); 4,6-4,8 (m); 4,4-4,5 (m); 2,3 (t);
2,1-2,0 (m}.

N-{5-(2-furoil) -4, 6~dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-il}-4-(4-
metilpiperazino)benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,8-8,0
{m); 7,2-7,4 (m); 6,8-7,0 {m); 5,0-4,8 (d); 4,6-4,7 (d); 2,1
(s).

N~-{5-fenilacetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-1il1}-4- (4-
metilpiperazino)benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,8-8,0
(m}); 6,8-7,0 (m); 5,0-4,8 (m); 4,6-4,7 (m); 3,7 (s).
N-{S-bencenosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
4~ (4-netilpiperazino)benzamida; 1H~NMR (DMSQO-d6) d.ppm:'T,B-
8,0 (m); 7,5-7,7 (m); 7,2-7,3 (m}.
N-(2,6-dietilfenil)-N’-{3-[4- (4-metilpiperazino)benzamida]-
4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-5-il}urea 1H-NMR (DMSO-d6}
d ppm: 7,8-8,0 (m)}; 7,0-7,2 (m); 2,5-2,6 (m); 1,1-1,2 (m).
N-etil-N’'-{3-[4-(4-metilpiperazino)benzamida)-4, 6-
dihidropirrolofB,4—c]pirazol—5-il}urea 1H-NMR (DMSO~d6) d
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ppm: 7,8-8,0 (m); 6,9-7,1 (m); 3,0-3,1 (m); 1,1-1,2 (m).
N-{5-(2-fluocro-2-fenilacetil)-4,6~dihidropirrolof3, 4-
clpirazol-3-il}-{4-(l1-pirrolidin-2-ona)benzamidal; 1H-NMR
{Ms0o-d6)} d ppm: 7,9-8,1 (m); 7,7-7,8 (m); 3,8-4,0 (m); 2,5-
2,6 (m); 2,1-2,0 (m). '
N-{5~-(2-fluoro-2-fenilacetil)-4,6~dihidropirrolo(3, 4~
c]pirazol-3-il}-4—(4-metilpiperazino)benzamida;‘-
N-{5-(2-tienil~acetil) -4, 6-dihidropirrolo{3,4~clpirazol-3-
il}-piperonilamida; 1H-NMR (OMSO-d6é) d ppm: 7{60-6,96 (m,
6H); 6,11 (s, 2H); 4,77-4,48 (m, 4H); 3,95 (m, 2H).
N-{5-(3-metil-butanoil} -4, 6-dihidropirrolec(3,4-clpirazol-3-
il}-piperonilamida; 1H-NMR {DMSO-d6) d ppm: 12,35 (1H); 10,70
(m, 1H); 7,56-7,00 (m, 3H); 6,10 (s, 2H); 4,65-4,45 (m, 4H);
2,21-2,05 (m, 3H); 0,93 (6H),
N-{5~(2~-furoil)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
plperonilamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,93-7,89 (m, 1lH);
7,57-7,49 {m, 28); 7,14-7,00 {m, 2H); 6,67 (m, 1H); 6,10 (s,
2H); 5,01-4,67 (m, 4H).
N-{5-fenilacetil-4,G—dihidropirrolo[a,4-c]pirazol-3;il)-
piperonilamida; 1H-NMR {(DMSO-d6) d ppm: 7,61-7,00 {m,8H);
6,10 (s,2H); 4,74-4,47 (m,4H); 3,72 (2H).
N-{5-bencenosulfonil-4, 6~dihidropirreolo[3,4-clpirazol-3-1l}-
piperonilamida; 1E-NMR (DMSO-d6é) 4 ppm: 7,88-6,98 (m,8H);
6,11 (s,2H); 4,48-4,34 (m,4H).
N-{5-(2-trifluorometil)bencenosulfonil-4,6-

a2l
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dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-piperonilamida; 1H-NMR
(DMSO-d6) d ppm: 8,04-6,98 (m,7H); 6,12 (m,2H); 4,64-4,49
(m, 4H) .

N-etil-N’-{3-piperonilcarboxamido-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,62-6,98
(m,3H):; 6,1 (s,2H); 4,41-4,38 (m,4H); 3,2 (m,2H); 1,01 (t,
3H) . B
N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4~-c]pirazol-3-il}-acetamida;
N-{5—acetil-4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirqzol-3-il}-
ciclopropanocarboxamida;

N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-c]pirazol-3-il}-
isobutiramida;
N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
ciclopentanocarboxamida;

N-{S-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~c]pirazol-3-il}-benzamida;
Amida N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-il}-
picolinica;

Amida N-(5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-
nicotinica; i
Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo{3,4~clpirazol-3-il}-
isonicotinica;

Amida N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-cipirazol-3-il}-3-
metil-2-furoica;

N~-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c)pirazol-3-il}-tiofeno-2-

carboxamida;

2z
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N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il)-tiofeno~-3-
carboxamida;
Amida N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol~-3-il}-o-
toluica;
Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-11}-m-
toluica;
Amida N-{5-acetil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]piraiél-3—il}—p-
toluica;
Amida N-{S—acetil—4,G-dihidropirrolo[3,4-c]pi;azol—3-il}—
salicilica;
N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-2-
fluorobenzamida; .
N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolol[3,4-c}pirazol-3-il}-3-
fluorobenzamida;
N-~{5-acetil-4, 6-dihidroplrrolol[3,4-clpirazol-3-il}-4-
fluorobenzamida;
N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-tiofeno-2-
acetamida;
N—{S-acetil-4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3-il}—tiofeﬂo-3-
acetamida;
Amida N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-
fenilpropidlica;
N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-3-
ciancbenzamida;

N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrole[3,4~-clpirazol-3-il}-4-

243
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cianobenzamida;
Amida 'N-({5-acetil-4,6-dihidropirroloi3,4-clipirazol-3-il}-
trans-cinamica;
Amida N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3~il}-cis-
cindmica; ) -
Amida N-{5-acetll-4,6-dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-3-il}-3-~
(3-piridil)acrilica; B
Amida N-{S-acetil-4,6-dihidropirrole[3,4-clpirazol-3-il}-3-
(4-piridil)acrilica; .
N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrole[3,4-clpirazol-3-il}-2-
fenilpropionamida;
N-{S5-acetil-4, 6~dihidropirrolo![3,4-c]lpirazol-3-1ilJ-o-
tolilacetamida;
N-({5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-clpirazol-3-il}-m-
tolilacetamida;
N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4~-clpirazol-3-11}-p-
tolilacetamida;
Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol~-3-il}-o-
anisica; )
N-{S5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
metoxibenzamida;
BAmida N-{S-acetil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-p~-
anisica;
N-{5-acetil-4,6~-dihidropirrolo[(3,4-c]pirazol-3-il}-

fenoxiacetamida;
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N~{5-acetil-~4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-2-
fluorofénilacetanida;
N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
fluorofenilacetamida;

N-{S-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-1i1}-4-
fluorofenilacetamida; .

Amida N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-3-
(2-tienil)acrilica;

Amida N-{5-acetil-4,6~dihidropirrolo[3, 4-—c]pira§ol-—3—il}-3-
(3-tienil)acrilica;

Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-3-
(2-tienil)propanoica;

N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3~il}-2-
clorobenzamida;
N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
clorobenzamida;

N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
clorobenzamida;

N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~c]pirazol-3-il}-1~
piperidinapropionamida;
N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazeol-3-11}-2-
acetilbenzamida;
N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol~-3-il}-4-
acetilbenzamida;

Amida N-{5-acetil-4,6-dihldropirrolo[3, 4~clpirazol-3-il}-1-

248
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naftoica;
Anida N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-2-
naftoica;
N-(5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-i1}-3-
benzoilproplonamida; _ '
N-(5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-4-
acetamidobenzamida; T
N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-2, 5~
dimetoxibenzamida; _
N-(5-acetil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c)pirazol-3-il}-2, 6~
dimetoxibenzanida;
N-{5-acetil~-4, 6~-dihidropirrolo[3,4-clpirazol~3-i1}-3, 4~
dimetoxibenzamida;
N-({5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-3, 5-
dimetoxibenzamida;
N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3~il}-3-(2-
tenoil)-propionamida;
N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il1l}-1-
naftilacetamida; )
N-{S5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~clpirazol-3-il}-4-
fenilbenzamida;
N-{5-bencil-4, 6~dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-acetamida;
N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il}-
ciclopropanocarboxanmida;

N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo{3,4-c}lpirazol-3-il}-
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isobutiramida;
N-{5-beéncil-4, 6~-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-
ciclopentanocarboxamida;
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol~3-il}-benzamida;
Amida N—{S—bencil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c1pirazol¢3;il}—
picolinica;
Amida N-{S—bencil-4,6-dih1dropirrolo[3,4-c]piiézol-3-il}-
nicotinica:
Amida N—[5-benci1-4,6—dihidropirrolo[3,4-c]piyazol—3-il}-
isonicotinica;
Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-3-
metil~-2-furoica;
N-{5-bencil-4, 6~dihidropirrole[3,4-c]lpirazol-3-il}-tiofeno-2-
carboxamida;
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4~c]pirazol-3-il}-tiofeno-3-
carboxamida; '
Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-o-
toluica;
Amida N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-m-
toluica;
Amida N-{5-bencil-4, 6~-dihidropirrolo{3, 4-clpirazol=3-1l1}-p-
toluica;
N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-11}-
fenilacetamida;

Amida N-{S5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-
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salicilica;
N-{5-bencill-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-2-
fluorobenzamida;
N-{5-bencil-4, 6~-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
fluorobenzamida; _ )
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-
fluorobenzamida; T
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-tiofeno-2-
acetamida; _
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~c]pirazol-3-il}-tiofeno-3-
acetamida;
Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-1i1}-
fenilpropidlica;
N-~{5-bencil-4, 6-dihidroplirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-3-~
cianobenzamida;
N~{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-4-
cianobenzamida;
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}
Amida N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-il}-cis-
cinamica;
Amida N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-3-
(3~piridil)acrilica;
Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-11}-3-
(4-piridil)acrilica;

N-(5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-clpirazol-3-il}~-2-
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fenilpropionamida;
N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4~clpirazol-3-il}-o-
tolilacetamida;
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-m-
tolilacetamida; '
N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il}-p-
tolilacetamida; .
Amida N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-o-
anisica; _
N-{5-bencll-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-3-
metoxibenzamida;
Amida N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-p-
anisica;
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-il}~-
fenoxiacetamida;
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-2-
fluorofenilacetamida;
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-1i1}-3-
fluorofenilacetanida; i
N-{5~bencil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
fluorofenilacetamida;
Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolol[3,4-c]pirazol-3-il}-3~
(2-tienil)acrilica;
Amida N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-3-

{3-tienil)acrilica;
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Amida N-(5-bencil-4, 6-dihidropirrole[3,4-clipirazol-3-il}-3-
(2-tienil)propanoica;
N-{5-bencil-4, 6~dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-2-
clorobenzamida;
N-{S-bencil—4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3—il}-3-
clorobenzanida; )
N-{S-bencil—d,6-dihidropirrolo[3,4-c]pira26i-3-il}-4-
clorobenzamida;
N—{S—bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]piraqu—3—i1}-1—
piperidinpropionamida;
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[(3,4-clplrazol-3-il}-2-
acetilbenzamida;
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-
acetilbenzanmida;
Amida N-([5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-cljpirazol-3-il}-1-
naftoica;
Amida N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c}pirazol-3~-il}-2-
naftoica; .
N-{S-bencil-d,6-dihidropirrolo[3,4—c]pirazol-3-iIi-3¥
benzoilpropionamida;
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-4-
acetamidobenzamida;
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrole[3,4~-c]lpirazol-3-il}-2, 5-
dimetoxibenzamida;

N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4~clpirazol-3-1i1}-2, 6~
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dimetoxibenzamida;
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il1l}-3,4-
dimetoxibenzamida;

N-{5~bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-11}-3,5-

dimetoxibenzamida;

S|

N-{5-bencil-4, 6~-dihidropirrolo[3,4~-c]pirazol-3-i1}-3-(2-

-

tenoil)-propionamida;
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-i1l}-2-
naftilacetamida; ]
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il1l}-1-
naftilacetamida;
N~{5~-bencil-4,6~dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
fenilbenzamida;
N-({5-feniletil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
acetamida;

N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-
ciclopropanocarboxamida;

N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-
isobutiramida; i
N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il1l}-
ciclopentanoccarboxamida;
N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
benzamida;

RAmida N~-{5-feniletil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-1l1}-

plcolinica;
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Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]pirazel-3-il}-
nicotinica;
Amida N~(5-feniletll-4, 6-dihidropirrolo{3,4~-clpirazol-3-il}-
isonicotinica;
Amidahbws-feniletil-4,G-dihidropirrolo[3,4—c]pirazolf3;ill—
3-metil-2-furoica;
N-{5-feniletil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pir;éol-3—il}-
tiofeno-2-carboxamida;
N-{S-feniletil-4,6-dihidropirrolo[3,4—c]pir§zol—3-il}-
tiofeno-3-carboxamida;
Amida N-(5-feniletil-4, 6-dihidropirreclo[3, 4-clpirazol-3-il}-
o-toluica:;
Amida N~ {5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c}pirazol-3-il}-
m-toluica;
Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihldropirrolo(3, 4-clpirazol-3-il}-
p-toluica;
N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~-clpirazol~3-il}-
fenilacetamida;
Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-il}=
salicilica;
N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-il}-2-
fluorobenzamida;
N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
fluorobenzamida;

N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
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fluorobenzamida;
N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c]lpirazol-3-il}-
tiofeno-2-acetamida;
N-{S5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol~-3-il}-
tiofeno-3-acetamida; '
Amidalb{S—feniletil—4,G-dihidropirro;o[3,4-c]piraqu—3—il}-
fenilpropidlica; T
N~{5-feniletil-4, 6~-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-3-
cianobenzamida; ]
N-(5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol~-3-i1}-4-
cianobenzamida;
Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-
trans-cinamica;
Amida N—-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-
cis~cinamica;
Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-il}-
3-(3-piridil)acrilica;
Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
3-({4-piridil)acrilica; i
N-{S5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-il1l}-2-
fenilpropionamida;
N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-o-
tolilacetamida;
N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-m-

tolilacetamida;
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N-{5~-feniletil—-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-il}-p-
tolilacetamida;

Amida N-{5-feniletll-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-clpirazol-3-1il}-
o-anisica;
N—[S-feniletil—4,G-dihidrOpirrolo[B,4—c]pirazol-3—ii}—3-
metoxibenzamida;
Amidal%-{s-feniletil-4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pi£ézol-3-il}—
p-anisica;
N—{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo[3,4—c]pirqzol-3-il}—
fenoxiacetamida;
N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-11}-2-
fluorofenilacetamida;

N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~-c]pirazol-3-11}-3-
fluorofénilacetamida; :

N-{5-feniletil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-
fluorofenilacetamida;

Amida N-({5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-1l1}-
3-(2-tienil)acilica;
AmidaI%-{S—feniletil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—34i1)4
3-(3-tienil)acrilica;

Amida N~{5-feniletil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-il}-
3-(2-tlenil)propanoica;

N-({S5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-2-
¢lorobenzamida;

N-{5-feniletil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-3-
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clorobenzanmida;
N-(5-fehiletil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-4-
clorcbenzamida;
N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-1-
piperidinapropionamida; '
N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo([3,4-cjpirazol-3-il}-2-
acetilbenzamida; B T
N-{5-feniletil-4, 6-dlhidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il1l}-4-
acetilbenzamida; .
Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-
l-naftoica;
Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrole[3, 4-c]pirazol-3-il}-
2-naftoica;
N-({5~-feniletil-4,6~-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il})-3-
benzoilpropionamida;
N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
acetamidobenzamida;
N-{5-fenlletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol~3-il}-2,5~
dimetoxibenzamida; )
N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~clpirazol-3-11}-2, 6~
dimetoxibenzamida;
N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-1i1}-3,4-
dimetoxibenzamida;
N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo[3,4—c]pirazol—3-;1}-3,5-

dimetoxibenzamida;
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N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-3-(2-
tenoil)~-propionanida;

N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~clpirazol-3-il}-2-
naftilacetamida;

N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-1-
naftilacetamida;

N-{5-feniletil-d4, 6-dihidropirrolo[3, 4~c]pirazol-3-il}-4-
fenilbenzamida;
N—{S-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirpzol—3-il}—
acetamida;

N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]jpirazol-3-il}-
ciclopropanocarboxamida;

N-{5~metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-il}-
isobutiramida;

N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-c]pirazol-3-il}-
ciclopentanocarboxamida;

N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol~3-il}-
benzamida;
AmidahF%S-metansulfonil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazdi—54
il}-picolinica;

Amida N-{5-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-nicotinica;

Amida N-{S-metansulfonil-4, 6~-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-isonicotinica;

Amida N-{S5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
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il}-3-metil-2-furoica;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~clpirazol-3-il}-
tiofeno-2-carboxamida;
435. N-{5-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-tiofeno-3-carboxamida; ) _ ]
Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
il}~o-toluica; T
Amida N-{5-metansulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-m-toluica; )
Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~c]lpirazol-3-
il}-p-toluica;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-clpirazol-3-il}-
fenilacetamida;
Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~-clpirazol-3-
il}-salicilica;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazel-3-il}-2-
fluorobenzamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirreclo(3, 4-c]lpirazol-3-il}-3-
fluorobenzamida; '
N-{S5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~clpirazol-3-il}-4-
fluorobenzamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-
tiofeno-2-acetamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6~dihidropirrolo{3, 4-clpirazol-3-il}-

tiofeno-3-acetamida;
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Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-fenilpropidlica;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-3-
cianobenzamida;
N-{S-metansulfonil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3-ii}—4-
clanobenzamida;
Amida N-(5-metansulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-c¢]pirazol-3-
il}-trans-cindmica;
Amida.N—{S-metansulfonil-d,G-dihidropirrolo[B,4—q]pirazol-3—
il}~cis-cinédmica;
Amida N-{5-metansulfonil-4, 6~-dihidropirrolo(3,4~-clpirazol-3-~
i1}-3-(3-piridil)acrilica;
Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolof3,4-clpirazol-3-
11}-3~(4-piridil)acrilica;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-il}-2~
fenilpropionamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-ill-o-
tolilacetamida;
N—{S-metansulfonil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-ii}-m=
tolilacetamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6~dihidropirrxolo[3,4-c]pirazol-3-il}-p-
tolilacetamida;
Amida N-{5-metansulfonil-4, 6~dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-o-anisica;

N-{S5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrole(3,4-c]pirazol-3-il}-3-
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metoxibenzamida;
Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-p-anisica;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
fenoxiacetamida; .
N-{5-metansulfonil~4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]pirazol=3-il}-2-
fluorofenilacetanida; .
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-c]lpirazol-3-il}-3-
fluorofenilacetamida; ]
N-{S5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
fluorofenilacetamida;
Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-3-(2-tienil)acrilica;
Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-3-(3-tienil)acrilica:;
Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-(2-tienil)propanoica;
N-(5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]lplrazol-3-il}-2-
clorobenzamida; )
N-{S5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-il}-3-
clorobenzamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-il}-4-
clorobenzamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-i1}~1-

piperidinapropionamida;
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N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4~c]pirazol-3-il}-2-
acetilbenzamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol~3-11l}-4-
acetilbenzamida;
Amida N-{5-metansulfonil-~4, 6-dihidropirrolo(3, 4~clpirazol-3-
il}~1l-naftoica;
Amida!P%S-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4—&ipirazol-3-
il}-2-naftoica;
N—{S-metansulfonil-é,6—dihidropirrolo[3,4-c]pira;ol-3—il}-3-
benzoilpropionamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-il}-4-
acetamidobenzamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
2,5-dimetoxibenzamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clplrazol-3-il}-
2, 6-dimetoxibenzamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
3,4-dimetoxibenzamida;
N—{5-metansu1fonil-4,G-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3:i1}:
3,5-dimetoxibenzamida;
N-j5—metansulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-3-
(2-tenoil) -propionamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-il}-2-
naftilacetanida;

N-{5-metansulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3~il}-1-
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naftilacetamida;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-11}-4-
fenilbenzamida;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-clpirazol-3-
il}-acetanida; '
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-ciclopropanocarboxamida; "
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6~-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-isobutiramida; .
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-cipirazol-3-
il}-ciclopentanocarboxamida;
N~ {5~etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol~-3-
il}-benzamida;
Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-picolinica;
Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-ill-nicotinica;
Amida N-{S5-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-isonicotinica; "
Amida N-{S-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica; -
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-2-carboxamida;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-

il}-tiofeno~3-carboxamida;

20|
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Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-m-toluica;
Amida N-{S-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
Amida N-(5-etilaminocarbonil—4,G—dihidropirrolot3,4—
clpirazol-3~il}-salicilica;
N-{5-etilaminocarbonil-4,6—dihidrop1rrolo[3,4—éipirazol-3-
il}=-2-fluorobenzamida;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}~-3-fluorobenzamida;
N-{5~-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-4-fluorobenzamida;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirroloe[3,4-c]lpirazol-3-
il}-tiofeno~2-acetamida;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-3-acetamida;
Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-fenilpropiblica;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3=
i1}-3-ciancbenzamida;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
il}-4-cianobenzamida;
Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-trans—-cinémica;

Amida N-{S-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4~
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clpirazol-3-il}-cis-cindmica;
Amida ' N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3~il}-3-(3-piridil)acrilica;
Amida N-{S-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3~(4-piridil)acrilica; -
N-(5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-2-fenilpropionamida; .
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-o-tolilacetamida; _
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-
il}-m—-tolilacetamida;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-p-tolilacetamida;
Amida N~{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-o-anisica;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirroloe(3,4-cl)pirazol-3-
11}-3-metoxibenzamida;
Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-~-p-anisica; i
N-({5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-fenoxiacetanmida;
N-({S5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
il}-2~-fluocrofenilacetamida;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-

il}-3-fluorofenilacetamida;
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N-{S5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrelo[3,4-c]pirazol-3-
il}~4-fluorofenilacetamida;
Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)acrilica;
Amida  N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-~il1}-3-(3-tienil)acrilica;
Amida  N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)propanoica;
N-{5-etilaminocarbonil-4,6—dihidropirrolo[3,4-g]pirazol—3—
il}-2-clorobenzamida;
N~-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirreolo([3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-cloxobenzamida;
N-(5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
il}-4-clorobenzamida;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirroloi3, 4-clpirazol-3-
il}-l-piperidinapropionamida;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-2-acetilbenzamida;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~-c]lpirazol-3-
il}-4-acetilbenzamida;
Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
c]pirazol-BJil}-l-naftoica;
Amida N-{5-etilaminccarbonil~4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
¢clpirazol-3-il}-2-naftoica;

N-(5-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
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il}-3-benzoilpropionamida;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-4-acetamidobenzamida;
N-{5~etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c)pirazol-3-
il}-2, 5-dimetoxibenzamida; -
N-{5-etilaminocarbonil-4, é-dihidropirrolo(3, 4-c]lpirazol-3-
11}-2, 6-dimetoxibenzamida; .
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c}pirazol-3-
il}-3,4-dimetoxibenzamida; _
N—{5-etilaminocarbonil—4,G—dihidrop@rrolo{B,4-c]pirazol-3-
11}-3, 5-dimetoxibenzanmida;
N-(5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-3-(2-tenoil) -propionamida;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-2-naftilacetamida;
N-(5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-1l-naftilacetamida;
N-{5-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo([3,4~clpirazol-3-
i1}-4-fenilbenzamida; )
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-acetamida;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-ciclopropanocarboxamida;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-

il}~-isobutiramida;
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N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-ciclopentanocarﬁoxamida;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-benzamida;
Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirroloi3,4-
clpirazol-3-il}-picolinica;
Amida N-[5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidroﬁi¥rolo[3,4-
clpirazol-3-il}-nicotinica;
Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
c]pirazoi-3-il}-isonicotinica;
Amida N-{S-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
¢lpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-2-carboxamida;
N-{5~fenilaminocarbonil=-4, 6-dihidropirrolec{3, 4~clpirazol-3-
il}-tlofeno-3-carboxamida;
Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-o-toluica;
Amida N-{5-feni1aminocarbonil-4,G-dihidropirrolofh,di
clpirazol-3-il}-m-toluica;
Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidrepirrolo[3, 4-c)pirazol-3-
11}-fenilacetamida; -

BAmida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4~
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clpirazol-3-il}-salicilica;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-2-fluorobenzamida;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c}pirazol~3-
il}-3-fluorcbenzamida; -
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-~dihidropirroloe{3, 4-clpirazol-3-
il}-4-fluorobenzamida; .
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-2-acetamida; ]
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-3~acetamida;
Amida N-(5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-fenilpropidlica;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4~clpirazol-3-
il}-3-cianobenzamida;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, é-dihidropirroleo(3,4~-clpirazol-3-
il}-4-clanobenzamida;
Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-trans-cinémica; ’
Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-cis-cinamica;
Amida N~-{S-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica;
Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(4-piridil)acrilica;
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N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-2-fenilpropionamida;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-
il}-o~-tolilacetamida;
N—(5-fen11aminocarbonil—4,G-dihidropirrolo[a,4-c]pirazbl-3-
il}-m~tolilacetamida; |
N—{5-fenilaminocarbonil—4,6-dihidropirrolo[3,4-éipirazol-3-
ill-p-tolilacetamida;
Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolol[3,4-
clpirazol-3-il}-o-anisica;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-metoxibenzamida;
Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-p—-anisica;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6—~dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-fenoxiacetamida;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-~
il}-2-fluorofenilacetamida;
N-{5-feni1aminocarbonil-4;6—dihidropirrolo[3,4-c]piraz$i-§4
il}-3-fluorofenilacetamida;
N-{5~-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-4-fluorofenilacetamida;
Amida N-(5-fenilaminocarbonil-4, 6~-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)acrilica;

Amida N-{5~fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
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clpirazol-3-il}-3-(3-tienil)acrilica;
Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)propanoica;
N-({5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]lpirazol-3-
il}-2-clorobenzamida; -
N~{5~fenilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4~c]lpirazol-3-
il}-3-clorobenzanida; ' B
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-4-clorobenzanmida; )
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrelo([3, 4-clpirazol-3-
il})-l-piperidinapropionamida;
N-{5-fenilaminocarbonil-4,G-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3-
1l}-2-acetilbenzamida;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-4-acetilbenzamida;
Amida N-{S-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-l1-naftoica;
Amida N-{S5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-2-naftoica; )
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-clpirazol-3-
il}-3-benzoilpropionamida;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~c]lpirazol-3-
il}-4-acetamidobenzamida;
N-{5-fenilaminocarbonil=-4, 6-dihidropirrolo[3,4~c)pirazol-3-

il}-2, 5-dimetoxibenzamida;
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N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
i1}-2, 6~dimetoxibenzamida;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, é-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-3,4-dimetoxibenzamida;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]lpirazol-3-
il}-i,5—dimetoxibenzamida;
N-{5-fenilaminocarbonil~4, 6-dihidropirrolo (3, 4-clpirazol-3-
il}-3-(2-tenoil) -propionamida;
N-{5-feni1aminocarbonil—4,6-dihidropirrolo[3,4-9]pirazol—3—
il}-2-naftilacetamida;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}~1l-naftilacetamida;
N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
il}-4-fenilbenzamida;
N-{5-bencilaminocarbonil~4, 6—dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-acetamida;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-

il}-ciclopropanocarboxamida;

N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c)pirazol-3-

il}-isobutiramida;

N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-ciclopentanocarboxamida;

N-{5-bencilaminocarbonil~4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]lpirazol-3-
il}-benzamida;

Amida N-{S5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirroloi3, 4-

’;22153
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clpirazol-3~-il}-picolinica:;
Amida ° N-({5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolol(3,4-
clpirazol-3-il}-nicotinica;
Amida N-{5-bencilaminecarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4~
clpirazol-3-il}-isonicotinica: '
Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol([3, 4-
clpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica; -
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo({3, 4-c]pirazol-3-
il}-tiofeno-2-carboxamida;
N—{5-bencilaminocarbonil—4,6-dihidropirrolo[3,4-é]pirazol—3-
il}-tiofeno-3-carboxamida;
Anida N~{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-o-toluica;
Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-m-toluica;
Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-p-toluica;
Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-salicilica; i
N-(5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-2-fluorcbenzamida;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-3-fluorobenzamida; .
N-{5—bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolot3,4-c]pirazol-3-

il}-4-fluorcbenzamida;

2
D3
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N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo{3, 4-c)lpirazol-3-
il}~tiofeno-2-acetamida;
N-{5-bencilaminocarbonil~4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-tiofeno-3-acetamida;
Amida  N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-fenilpropiblica; .
N- {5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~c]pirazol-3-
il}-3-cianobenzamida;
N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,d-g]pirazol-B—
il}-4-clanobenzamida;
Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-trans-cinamica;
Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrole([3, 4-
clpirazol-3-il}-cis-cinamica;
Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica;
Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3- (4-piridil)acrilica; ' |
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-2-fenilpropionamida;
N-{5-bencilaminocarbonil~4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c}pirazol~3-
il}-o-tolilacetamida;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-m-tolilacetamida;

N-(5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-

g}-Z
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il}-p-tolilacetamida;
Amjda = N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-il}-o-anisica;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-metoxibenzamida;
Amida N-{S5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo({3, 4-
clpirazol-3-il}-p-anisica: T
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-fenoxiacetamida; .
N-{S5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-
11}-2-fluorofenilacetamida;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-3-fluorofenilacetamida;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-4-fluorofenilacetamida;
Amida ‘ N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)acrilica;
Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(3-tienil)acrilica; i
Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirroloi(3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)propanoica;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6é-dihidropirrolo{3,4~clpirazol-3-
il}-2-clorobenzamida;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c)pirazol-3-

il}-3-clorobenzamida;
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N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-
il}-4~-clorobenzamida;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-l~piperidinapropionamida;
N—{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirqzél-3-
il}-2-acetilbenzamida;
N—{5-benci1aminocarbonil—4,G-dihidropirrolo[B,4-éipirazol-3-
il}-4-acetilbenzamida;
Amida N—{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidrogirrolo[3,4—
clpirazol-3-il}-l-naftoica;
Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-2-naftoica;
N—[5-bencilamiﬁocarbonil-4,G-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-3-benzoilpropionamida;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-4-acetamidobenzamida;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-

il}-2,5-dimetoxibenzamida;

N-{5—bencilaminocarbonil~4,G-dihidropirrolo[3,4-c]pirazéi-§;

il}-2, 6-dimetoxibenzamida;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]lpirazol-3-
il}-3,4-dimetoxibenzamida;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-3, 5-dimetoxibenzamida;

N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-

24
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il}-3-(2-tenoil)-propionanida;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c)pirazol-3-
il}-2-naftilacetamida;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-1l-naftilacetamida; .
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-
il}-4-fenilbenzamida; -
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-
il)-acetamida; ]
N-({5-benzollaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4~c]pirazol-3-
il}~ciclopropanocarboxamida;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}~isobutiramida;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-ciclopentanocarboxamida;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-benzamida;
Amida N-{S5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
c]lpirazol-3-il}-picolinica; )
Amida N-[5—bgnzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-nicotinica;
Anmida N;{5-benzoilaminocarboni1-4,6—dihidropirrolo[3,4—
clpirazol-3-il}-isonicotinica;
Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-~4, 6-dihidropirrolo[3, 4-

clpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica;
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N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirroleo([3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-2~carboxamida;
N-(5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrole(3, 4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-3-carboxamida;
Amida  N-({5-benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo{3,4-
clpirazol-3-il}-o-toluica;
Amida N—{5—benzoilaminocarbonil—4,6—dihidro§£rrolo[3,4—
clpirazol-3-il}-m-toluica;
Amida N—{5-benzoilaminocarbonil-4,6-dihidrop}rrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-3-
il}-fenilacetamida;
Amida N-{5-benzoillaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4~
clpirazol-3-il}-salicilica;
N-({5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
il}-2-fluorobenzamida;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4~c]lpirazol-3-
il}-3-fluorobenzamida;
N—{5—benzoilaminocarbonil—4,G-dihidropirrololj,4-c]piraz61-§4
il}-4-fluorobenzamida;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-
il}~tiofeno-2-acetamida;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-3-acetamida;

Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
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clpirazol-3-il}-fenilpropiblica;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrole(3, 4-c]pirazol-3-
il}-3-cianobenzamida;

N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6—dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-
il}-4-cianobenzamida; -
Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-trans-cindmica; N

Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}~cis-cindmica; _

Amida N-(5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica;

Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(4-piridil)acrilica;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3~
il}-2-fenilpropionamida;

N-{5-benzoilaminocarbonil~4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-
il}-o~-tolilacetamida;

N-{5~-benzoilaminocarbonil-4, 6—dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
il}-m-tolilacetamida; .
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-p-tolilacetamida; '

Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
¢clpirazol-3-il}-o-anisica;

N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-

il}-3-metoxibenzamida;
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Amida N-(5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-p-anisica;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrole[3,4-c]pirazol-3-
il}-fenoxiacetamida;
N-{S-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-
1l}-2-fluorofenilacetamida; .
N—{5—benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-Eipirazol-3—
il}-3-fluorofenilacetamida;
ﬁ—{5—benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-g]pirazol-3—
il}-4-fluorofenilacetamida;
Amida N-{5—benzoilaminocarboni1—4,6—dihidropirrolof3,4-
clpirazol-3-11}-3-(2-tienil)acrilica;
Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4~
clpirazol-3-il}~-3-(3~tienil)acrilica;
Amida N-(5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)propanoica;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]pirazol-3-
il}-2-clorobgnzamida;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-
il}-3-clorobenzamida;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-4-clorcbenzamida;
N-{S-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~c]lpirazol-3-
il}-1-piperidinapropionamida;

N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6—~dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-3-
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il}-2—acetilbenzamida:
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4~c]pirazol-3-
il}-4-acetilbenzamida;
Amida N-{5~benzoilaminoccarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-1-naftoica; . )
Amida  N-({5-benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirrole(3, 4-
clpirazol-3-il}-2-naftoica:; .
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-~dihidropirrolo([3, 4-c]pirazol-3-
il}~-3-benzoilpropionamida; )
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-4-acetamidobenzamida;
N-(5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
i1}-2, 5-dimetoxibenzamida;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-
il}-2, 6~dimetoxibenzamida;
N-{5-benzoilaminocarbonil~4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
il}-3,4-dimetoxibenzamida;,
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrole[3, 4-clpirazol-3-
11}-3, 5-dimetoxibenzamida; o
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pilrazol-3-
11}-3-(2-tenoil) -propionamida;
N-{5-benzoilaminocarbonil~4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-
il}-2-naftilacetamida;
N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-

il}-1-naftilacetamida;
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N-{5-benzollaminocarbonil-4, 6-~dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-4-fénilbenzamida;
N-{S5-aminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il1}-
acetamida;
N-{5—aminocarbonil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazolf3;il}-
ciclopropanocarboxamida;
N-[S—aminocarbonil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pifﬁéol-3-il}-
isobutiramida;
N-lS-aminocarbonil—4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pi;azol-3-il}-
ciclopentanocarboxamida;
N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
benzamida;
Amida N-({5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol~3-
il}-picolinica;
Amida N-(5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrole(3, 4-clpirazol-3-
il}-nicotinica;
Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-c]lpirazol-3-
il}-isonicotinica;
Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-3-metil-2-furoica;
N-{5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo{3, 4-c)pirazol-3-il}-
tiofeno-2-carboxamida;
N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-
tiofeno-3-carboxamida;

Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-

A83
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il}-o-toluica;
Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-m-toluica;
Amida N-{5-aminocarbonil—~4, 6-dihidropirrolo|[3,4-clpirazol-3-
il)—p-toluica; _ )
N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrole(3,4-c]pirazol-3-il}-
fenilacetamida; - T
Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-
il}-salicilica; _
N-{5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-2-
fluorobénzamida;
N-{5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-11}-3-
fluorobenzamida;
N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-11}-4-
fluorcbenzamida;
N-{5-aminocarbonil~-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}~
tiofeno-2-acetamida;
N—{5-aminocarbonil-4,G-dihidropirrolo[B,4-g]pirazol-3-il}—
tiofeno-3-acetamida; i
Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-
il}-fenilpropiblica;
N-{S-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-il}-3~
clanobenzamida;
N~ (5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]plirazol-3-il}-4-

cianobenzamida;
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Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-clpirazol-3-
il)-trans-cinémica;
Amida N-{S-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3; 4-clpirazol-3-
il}-cis-cindmica;
Amidal%—{S-aminocarbonil-4,G-dihidropirrolo[3,4-c]pirqzél-3-
il}-3~{3-piridilj)acrilica;
Amida!@-{5-aminocarbonil—4,G—dihidropirrolo[a,4-éfpirazol-3—
il}-3-(4-piridil)acrilica;
N-{5-aminocarbonil~4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-i1}-2-
fenilpropionamida;
N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-o-
tolilacetamida;
N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-m-
tolilacetamida;
N-({5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-il}-p-
tolilacetamida;
Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~-clpirazol-3-
il}-o-anisica;
N-{S-aminocarbonil-4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3—ii}—34
metoxibenzamida;
Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-
il}~-p-anisica;
N-{S-aminocarbonil-4,G-dihidropirrolo[3,4-c]p1razol-3—il}-
fenoxiacetamida;

N-{5~aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo|[3,4-c)pirazol-3-il}-2-
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fluorofenilacetamida;
N-{S-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il}-3-
fluorofenilacetamida;
N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il}-4~-
fluorofenilacetamida; ] -
Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
11}-3-(2-tienil)acrilica; ;
Amida N-{5-amlnocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]pirazol-3-
il}-3-(3-tienil)acrilica; .
Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-3-(2-tienil)propancica;
N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-2-
clorobenzamida;
N-{5~aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)lpirazol-3-il}-3-
clorobenzamida;
N-(5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c}pirazol-3-il}-4-
clorobenzamida;
N- {5-aminocarbonil-4, §-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-il}-1-
piperidinapropionamida; i
N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il1l}-2-
acetilbenzamida;
N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il}-4-
acetilbenzamida;
Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrelo[3,4-c]lpirazol-3-

i1}-1-naftoica;
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Amida N-{5-aminccarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-2-naftoica;

N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-c]lpirazol-3-il}-3-
benzoilpropionamida;
N—{s-aminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4—c]pirazol—3ﬁii}-4—
acetamidobenzamida;
N-{S—aminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pifh;ol-3-il}-
2, 5-dimetoxibenzamida;
N—{S-aminocarboni1-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pir§zol-3-il}—
2, 6-dimetoxibenzamida;

N-{S5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-i1}-
3, 4-dimetoxibenzanida;

N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-1il1}-
3,5-dimetoxibenzamida;

N-(5-aminocarbonil-4, 6-~dihidropirrolo(3, 4-c)pirazol-3-il}-3-
(2-tenoil) -propionamida;

N-{S5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-11}-2-
naftilacetamida;
N-{5—aminocarbonil-4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-ii}-1é
naftilacetamida;

N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-il}-4-
fenilbenzamida;

N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
acetamida;

N-{5-aminosulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
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ciclopropanocarboxamida;
N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
isobutiramida;
N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-11}-
ciclopentanocarboxamida; o
N-{5-aminosulfonil-4, 6~dihidropirroleo[3,4-clpirazol-3-1l1}-

benzamida;
Amida N-({5-aminosulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-picolinica;

Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4~-clpirazol-3-
il}-nicotinica;

Amida N~{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
il}-isonicotinica;

Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-3-metil-2-furcica;

N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-clpirazol-3-il}-
tiofeno-2-carboxamida;

N-{5-aminosulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-
tiofeno-3-carboxamida; i
Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-o-toluica;

Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6~dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-
il}-m-toluica;

Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-p-toluica;
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N-(5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-1il1}-
fenilacetamida;

Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-salicilica;

N-{S-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-11}-2-
fluorobenzamida; - C
N—{S—aminosulfonil—é,G-dihidropirrolo[3,4—c]pira;él—3—il}-3-
fluorobenzamida;
N—[S-aminosulfonil—A,6-dihidropirrolo[3,4—c]pira?ol-3-il}-4-
fluorobenzamida;

N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
tiofeno-2-acetamida;

N-{S5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-il}-
tiofeno-3-acetamida;

Amida N-{S5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-fenilpropiblica;

N-{5-aminosulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
cianobenzamida;
N-{5—aminosulfonil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-ii}—4£
cianobenzamida;

Anmida N-{5-aminosulfonil-4, G—d.'.l.hid.ropirrolo [3,4~-c}pirazol-3-
il}~-trans-cinamica;

Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-cis-cinamica;

Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-
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il}-3-(3-piridil)acrilica;
Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c}pirazol-3-
11}-3-(4-piridil)acrilica;
N-{S~aminosulfonil-4, 6~-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-il}-2-
fenilpropionamida; |

N-{S-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-o-

. "

tolilacetamida;
N—{5-aminosu1fonil-4,6-dihidropirrolo[3,4;c]pirazol-3-il}-mr
tolilacetamida; _
N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-p-
tolilacetamida;

Amida N~ ({5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~c]pirazol~3-
il}-o—anisica;

N-{S-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol~3-11}-3-
metoxibenzamida;

Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)}pirazol-3-
il}-p-anisica;

N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
fenoxiacetamida; )
N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-clpirazol~-3-il}-2-
fluorofenilacetamida;

N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
fluorofenilacetamida;

N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-cjpirazol-3~il1}-4-

flucrcfenilacetamida;

A0
PY-7.
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Amida N~ (5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-(2-tienil)acrilica;

Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-(3-tienil)acrilica;
Amida.N-{5—aminosu1fonil—4,G—dihidropirrolo[3,4-c]pir§zél-3—
il}-3-{2-tienil)propanoica; .
N—{5—aminosu1fonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]piraiél-3-il}—2-
clorcbenzamida;
N—{S-aminosulfonil-4,G-dihidropirrolo[S,4-c]pirqzol—3—il}-3-
clorobenzamida;

N-{5~aminosulfonlil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-1i1}-4~
clorobenzamida;

N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~c]lpirazol-3-il}-1-
piperidinapropionamida;

N-(5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-2-
acetilbenzamida;
N—{5—aminosulfonil-4,G-dihidropirrolo[B,4-c]pirazol-3-il}-4-
acetilbenzamida;

Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3=
i1l}-1-naftoica;

Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c]jpirazol-3-
il}-2-naftolca;

N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-1il1l}-3-
benzollpropionamida;

N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-il}-4-

el
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acetamidobenzamida; N
N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
2, 5-dimetoxibenzamida;
N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
2, 6-dimetoxibenzamida; . .
N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol~3-il}-
3,4-dimetoxibenzamida; N
N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-
3,5-dimetoxibenzamida; ]
N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-1i1}-3-
{(2-tenoil) -propionamida;
N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-2-
naftilacetamida;
N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-1-
naftilacetamida;
N—{S-aminosulfonil-4,6-dihidropir;olo[3,4-c]pirazol-3—il}—4-
fenilbenzamida;
N=-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]lpirazol=-3-il}-
acetamida; -
N-{5-toluensulfonil-4, 6~-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
ciclopropanocarboxamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-
isobutiramida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrole(3,4-c]lpirazol-3-il}-

ciclopentanocarboxamida;
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N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
benzamida;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazoi-3-
il}-picolinica;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6~-dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-3-
il)-nicotinica;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c)pirazol-3-
il}-isonicotinica;
AmidaIF45-tb1uensulfonil-4,6—dihidropirrolo[3,{—c]pirazol—3-
il}-3-metil-2-furoica;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~-clpirazol-3~il}-
tiofeno-2-carboxamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-3-il}-
tiofeno-3-carboxamida;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, §-c]pirazol-3-
il}-o-toluica;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-

il}-m-toluica:

Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-~dihidropirrolo([3,4~-c]pirazol-3-

il}-p-toluica;
Amidahb15—toluensulfonil-4,6—dihidropirroléi3,4-c]pirazol-3-
il}-salicilica;

N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-il}-2-
fluorobenzamida;

N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-3-
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fluorobenzanida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-
fluorobenzamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~clpirazol-3-il}-
tiofeno-2-acetamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-~
tiofeno-3-acetamida;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-
il}-fenilpropidlica;
N—{5—toluensulfonil-4,G—dihidropirrolo[B,4-c]pi£azol-3-il}-3—
cianobenzamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-11}-4-
cianobenzamida;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-trans-cinamica;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}~cis-cinamica;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-3-(3-piridil)acrilica;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
11}-3- (4-piridil)acrilica; a
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4clpirazol-3-il}-2~
fenilpropionamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirroclo(3, 4-clpirazol-3-il}-o-

tolilacetamida;
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N-{5-tocluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-il}-m-
tolilacetamida;
N—{S—toluensulfonil-d,6-dihidropirroi6[3,4—c]pirazol—3—il}—p-
tolilacetamida;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]lpirazol-3-
il}-o-anisica;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-3-
metoxibenzamida;
Amidal%-{s—toluensulfénil-d,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3-
il}-p-anisica; -
N-{5~toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-il}-
fenoxiacetamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolio[3, 4-clpirazol-3-il}-2-
fluorofenilacetamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
fluorofenilacetamida;
N-{S5S-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4-c)pirazol-3-il}-4-
fluorofenilacetamida;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-
il}-3-(2-tienil)acrilica;
Amida1F15-toluensulfonil—4,6—dihidropirrolbt3,4-c]pirazol—3-
il}-3-(3-tienil)acrilica;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-3-(2-tienil)propanoica:;

N-{5-toluensulfonil~4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c}pirazol-3-il}-2-

25
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clorobenzamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
clorobenzamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-
clorobenzamida;
N-{S-tcluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-1il}-1=~
piperidinapropionamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrole(3, 4-clpirazol-3-il}-2-
acetilbenzamida;
N—{S-toluensulfonil—4,G—dihidropirrolo[S,4—c]pi£azol-3-il}—4-
acetilbenzamida;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~clpirazol-3-
il}-1l-naftoica;
Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~c]pirazol-3-
il}-2-naftoica;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolé[3, 4-c]pirazol-3-il}-3-
benzoilpropionamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-il}-4-
acetamidobenzamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-
2, 5-dimetoxibenzamida; i
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
2, 6-dimetoxibenzamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~clpirazol-3-il}-

3,4-dimetoxibenzamida;
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N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-
3,5-dimetoxibenzamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-i1}-3-
(2-tenoil) -propionamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-il}-2-
naftilacetamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c)pirazol-3-il}-1-
naftilacetamida;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-11}-4-
fenilbenzamida; .
N-{5-bencilsulfonil-4, 6~-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-1il}-
acetamida;
N-{5-bencilsulfonil~4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-
ciclopropanocarboxamida;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
_iSbbufiramida;:
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3~-il}~-
ciclopentanocarboxamida;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-
benzamida;
AmidaI%—{S-bencilsulfonil—4,G—dihidropirrolétB,4-c]pirazol—3—
il}-picolinica:; .
Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6~dihidropirrolo{3, 4-c)pirazol-3-
il}-nicotinica;

Amida N-{5-bencilsul fonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4-c}pirazol-3-
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il}-isonicotinica;
Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4~clpirazol-3-
il}-3-metil-2-furoica;
N-(S~-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-3-il}-
tiofeno-2-carboxanida;
N-{S—bencilsulfonil-4,Gedihidropirrolo[B,4-c]pirazol-3-il}-_
tiofeno-3-carboxamida;
Amida N-(5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-cjpirazol-3-
il}-o-toluica;
Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, ;I-c]pirazol-S-
il}-m-toluica;
Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-3-
il}-p-toluica;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-
fenilacetamida; )
.Aﬁfdahb%S-bencilsulfonil—q,G-dihidropirrolo[S,4-c]pirazol-3-
il}-salicilica;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-il}-2-
fluorobenzamida;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-3-
fluorobenzamida; -
N—{5-benci15ulfonil-4,6—dihidropirrolof3,4-c]pirazol-3-i1}-4—
fluorobenzamida;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-

tiofeno-2-acetamida;
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N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
tiofeno-3-acetamida;
Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-fenilpropiblica;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-i1}-3-
cianobenzamida;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-4-
cianobenzamida;
nmidaiF{S—bencilsulfonil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-trans~-cinémica; -
Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]pirazol-3-
il}-cis-cindmica;
Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-3-(3-piridil)acrilica;
Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
Ail}-3-{4-piridil)acrilica;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6~dihidropirrole(3, 4c]pirazol-3-il}-2-
fenilpropionamida;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-il)}-m-
tolilacetamida; |
N—{S-bencilsulfonil-d,6-dihidropirrolo[3,4-cjpirazol—3-il}-p-
tolilacetamida; | |
Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-c-anisica;

N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-3-

296
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metoxibenzamida;
Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]plrazol-3-
il}-p-anisica;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6~dihidropirrolo{3, 4-c)pirazol-3-il}-
fenoxiacetamida;
N-(5-bencilsulfonil—4,G—dihidrop;rrolo[B,4—c]pirazol-3—il}-2-
fluorofenilacetamida;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3~-il}-3-
fluorofenilacetamida;
N—{5-bencilsu1foni1—4,6—dihidropirrolo[3,4—c]pi£azol—3—il}—4-
fluorofenilacetamida;
Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-
il}-3~(2-tienil)acrilica;
Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-3-(3-tienil)acrilica:;
Amida N-{S5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]lpirazol-3-
il}-3-(2-tienil)propanoica;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-il}-2-
clorobenzamida;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]lpirazol-3-il}-3-
clorobenzamida; .
N-{5-bencilsulfonil-4, 6—~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-
clorobenzamida;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazel-3-il}-1-

piperidinapropiocnamida;

Ax
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N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-¢clpirazol-3-il}-2-
acetilbenzamida;
N-{5-bencilsulfonlil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
acetilbenzamida;
Anmida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-1-naftoica;
Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dlhidropirrolo([3, 4-clpirazol-3-
i1}-2-naftoica; '
N-{S—bencilsulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pi¥azol-3-il}-3-
benzoilpropionamida;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-i1}-4-
acetamidobenzamida;
N- {5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-
2,5~-dimetoxibenzamida;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~clpirazol-3-il}-
.2,6-dimetoxibenzamida;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-3-il}-
3,4-dimetoxibenzamida;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-il}-
3,5-dimetoxibenzamida;
N—(S—bencilsulfonil—4,6—dihidropirrolo[3,4—éjpirazol-3—il}-3-
(2~-tenoil)-propionamida;
N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]pirazol~3-il}-2-
naftilacetamida;

N-{5-bencilsulfonil~-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-1-
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naftilacetamida;
N-{(5~bencilsulfonil~4, 6-~dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il}-4-
fenilbenzamida;
N-(5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-¢c]pirazol-3-il},N'- (4~
clorobencil) urea;
N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}, N’- (4~
clorobencil) urea;
N-{5-fenil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il},N’- (4~
clorobencil) urea;
N—{5—aminocarbonil—4,6-dihidropirrolo[3,4—c]pirézol—3—il},N'-
(4-clorobencil) urea;
N-(5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il},N’-{4-clorobencil) urea;
N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrole[3,4-c]pirazol-3-il},N’~
(4-clorobencil} urea;
_N‘(S-bencilsulfonil—d,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3—
il)},N'-(4-clorobencil) urea:;
N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4~-clpirazol-3-
il},N’~(4-clorobencil) urea;
N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-3-
i1},N’ - (4-clorobencil) urea; y '
N-{5-fenilaminocarbonil~4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c)}pirazol-3-

il},N’-{4-clorobencil) urea;

Pr racién - {3-feni mido~-5- o— j)-4,5,6,17-
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rahidropiridinaf4, 3- irazol—1-— ’ - iestiren
urea

Una solucién de cloruro de fenilacetilo (54,08 mmoles,
3,18 ml) en 10 ml de diclorometano anhidro se agregd de a
gotas a N-{3-amino-5-(carbo-tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
pirididinaf{4,3-c)pirazol-1-il},N’'-metilpoliestirenc urea
(3,01 mﬁoles, 3,5 g) expandida previamente en 90 ml de
diclorometano anhidro y 16,5 ml de DIER (96,32 mmoles). La
suspensiédn resultante fue agitada suavemente a 22°C durante
18 horas. Luego se filtrdé la resina, ée lavé con
diclorometanc, metanol y se secd bajo vacio.

Andlogamente, se pueden preparar los siguientes
compuestos usando el cloruro de acilo apropiado:
N-{3-acetamido-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-tetrahidro-
piridinaf{4,3-c)pirazol~-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
_N4f3-ciclopropanocafboxamidc—5—(carbo-tbufoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4, 3-c)pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-isobutiramido-5- (carbo-tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
plridina(4,3-c)lpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-ciclopentanocarboxamido-S-(carbo-tﬁutoxi)-4,5,6,7—
tetrahidropiridina{4,3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-benzamido-5- (carbo-tbutoxi}-4,5,6,7-tetrahidro-

piridina[4,3-c]lpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
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N-{3-picolinic—amido-5- (carbo-tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridina(4,3-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-nicotinic-amido-5~ (carbo-tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridinal[4,3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-isonicotinic-amido-5- (carbo-tbutoxi) -4, 5, 6, 7-tetrahidro-
piridina[4,3-c]pirazol~1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(3-metil-2-furcic)-amido-5- (carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol~-1-il},N’~metilpoliestireno
urea
N-{3-(tiofeno—z-carboxamido-s—(carbo-tbutéxi)—4,5,6,7—
tetrahidropiridina(4, 3-clpirazol~1-il},N’'-metilpoliestireno
urea

N-(3-(tiofeno-3-carboxamido-5- (carbo-tbutoxi)-4,5,6,7~-
tetraﬁidropiridina[4,3-c]pirazol-1—il},N'—metilpoliestireno
urea
.N-13—(o-toluic—amido)-5-(carbo—tbu£oxi)-4,5,6,7—tetrahidro-
piridina(4,3-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-{m-toluic~-amido-5- (carbo-tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridinal4, 3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(p-toluic-amido-5-{(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[d,3—c]pirazol-1-il},N'—métilpoliestireno
urea
N-{3-salicilic~-amido-5-(carbo~tbutoxi)-4,5,6,7-tetrahidro-
piridinal4, 3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea

N-{3-(2-fluorobenzamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
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tetrahidropiridina[4,3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-(3-fluorobenzamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4,3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc
urea
N-{3-(4-fluorobenzamido)-5-{carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno

urea
N-{3-(tiofeno-2-acetamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7~
tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol—1-il},N'-metiipoliestireno
urea
N-{3-(tiofeno~3-acetamido)~-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7~
tetrahidropiridinal[4, 3-c]pirazol-1-il}, N’ -metilpoliestireno
urea
N-{3-fenilpropiolic-amido-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
_tetrahidropiridinal4,3-c]pirazol-1-il},N’-netilpoliestireno
urea
N-{3-{3-cianobenzamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3-c]lpirazol-1-1il1},N’ -metilpoliestireno
urea
N—(3-(4—cianobenzamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,G,T-tetrahidro-
piridina(4, 3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N~{3-trans-cinamic-amido-5-{carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3-c]lpirazol-1-il},N'-metilpoliestireno

urea
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N-{3-cis-cinamic-amido-5-{carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3~c]plirazol~1-il},N’-metilpoliestirenc
urea )

N-{3-{3-(3~piridil)acrilic-amido]-5- (carbo-tbutoxi)-4, 5, 6, 7-
tetrahidropiridinal4,3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea

N-{3-{3-(4-piridil)acrilic-amido]-5- (carbo-tbutoxi)-4,5,6, 7-
tetrahidropiridina([4,3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3—(2—fenilpropionamido)—5—(carbo-tbuto;i)—4,5,6,7—
tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea

N-{3-o-tolilacetamido-5- (carbo-tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridina(4,3-clpirazol-1~il},N'-metilpoliestireno urea
N-(3-m-tolilacetamido-5- {carbo-tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridina(4,3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-p-tolilacetamido-5- (carbo~-tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridina([4,3-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-o-anisic-amido-5-(carbo-tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridina[4,3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-metoxibenzamido) -5- (carbo-tbutoxi)-4, 5, 6, 7-tetrahidro-~
piridina(4,3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-p-anisic-amido-5- (carbo-tbutoxi)-4,5,6, 7-tetrahidro-
piridina[4,3-clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea

N-{3-fenoxlacetamido-5-{carbo-tbutoxi)-4,5,6, 7-tetrahidro-



278
piridina(4,3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(2-fluorofenilacetamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3—c1piraz§l—1-il},N'-metilpoliestireno
urea
N-{3-(3-fluorofenilacetamido)~5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]lpirazol-1-1il),N’-metilpoliestireno

urea
N-{3-(4-fluorofenilacetamido) -5~ (carbo-tbutoxij-4,5, 6, 7-
tetrahidropiridina(4, 3-¢lpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc
urea .
N~{3-[3~{(2-tienil)acrilicamido])~5- (carbo-tbuteoxi)-4,5, 6, 7-
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno
urea
N-{3-[3-(3-tienil)-acrilicamido]-5-(carbo-tbutoxi)-4,5, 6, 7-
tetrahidropiridinaf4,3-clpirazol-1-1i1},N'-metilpoliestireno

_urea

N-{3-[3-(2-tienil)propanoic~amido]-5-(carbo-tbutoxi) -4, 5, 6, 7-
tetrahidreopiridina(4,3-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno

urea
N-{3-[2-clorobenzamido] -5~ (carbo-tbutoxi)-4, 5, 6, 7-tetrahidro-
piridina(4,3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[3-clorobenzamido] -5- {carbo-tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridina[4,3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3- (4-clorobenzamido) -5~ (carbo-tbutoxi)~-4, 5, 6, 7-tetrahidro-

piridinal[4,3-c)pirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
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N-(3-{l-piperidinapropionamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-¢lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-(2-acetilbenzamido)-5~{carbo-tbutoxi})-4,5,6,7-~
tetrahidropiridina(4,3-clplrazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3~-(4-acetilbenzamido)-5~(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea ‘
N-(3-(l-naftoicamido)-5- {carbo-tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridinal4,3-clpirazol-1-il},N’'-mnetilpoliestirenc urea
N-{3- (2-naftoicamido)-5- {carbo-tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridina(4, 3-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(3-benzoilpropionamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol-1-il},N"-metilpoliestireno
urea
N-{3-(4-acetamidobenzamido)~5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3-c]plrazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-(2,5~-dimetoxibenzamido)-5-{carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[d,3—c]pirazol-1—il},N'—ﬁétilpoliestireno
urea
N-({3-{2,6-dimetoxibenzamido)-5~{carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno

urea

395
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N-(3-(3,4-dimetoxibenzamido)-5- (carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-(3,5-dimetoxibenzamido}-5-{carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-3-(2-tenoll)-propionamido-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
.tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea '
N-{3-(2-naftilacetamida)-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc
urea
N—{3—(l—naftilacetamido)—s-(carbo-tbﬁtoxi)-4,5,6,7—
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-1-1il},N’-metilpoliestireno
urea
N-1{3- (4-fenilbenzamido) -5~ {carbo-tbutoxi)-4, 5, 6, 7-tetrahidro-
piridina[4,3-c]pirazol—1—il},N'-metilboliestireno urea
N-{3-(2-furamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina[4,3-c)pirazol~1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{(3-(4-fenoxibenzamido)-5-(carbo-tbutoxi}-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol-1-il},N'—hétilpoliestireno
urea
N-{3-{3-fenoxibenzamido)-5-{carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno

urea
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N-{3-(4-tertbutil-benzamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4, 3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea '
N-{3-piperonilcarboxamido-5-(carbo-tbutoxi})-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4,3-c}pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-(2-naftaleno)propionamido-5- (carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]lpirazol-1-il},N’-metilpcliestireno
urea
N—{3—(G-metoxi-z—naftaleno)propionamido-s—(ca}bo-tbutoxi)—
4,5,6,7-tetrahidropiridinal[4,3-c]pirazol-1-il},N’-
metilpoliestireno urea
N-{3-(2-etilbutiramido)-5- (carbo-tbutoxi) -4, 5, 6, 7-tetrahidro-
piridinaf4,3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-pirrolidin-1-il-fenil)propionamido-5-{carbo-tbutoxi) -
_4;5,6,7—tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol-1-il},N'-
metilpoliestireno urea
N-{3-(2-oxo-pirrolidin-l-il)fenil]lpropionamido-5-(carbo-
tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal[4, 3~clpirazol-1~il},N’-
metilpoliestireno urea
N-{3—(biciclo[4.2.D]octa-l,3,5-trieno—7;barboxamido)-5-
(carbo-tbutoxi)-4,5, 6, 7~tetrahidropiridina(4,3-c)pirazol-~1-
il},N' -metilpeoliestirenc urea
N-{3-(2-oxo-pirrolidin-1-il} fenilacetamido-5~ {carbo-tbutoxi) -
4,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-clpirazol-1-il},N’-
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metilpoliestireno urea
N-{3-({4-pirrolidin-l-il-fenilacetamido-5- (carbo-tbutoxi) -
4,5,6,7-tetrahidropiridina[4,3-clpirazol-1-il},N’~-
metllpoliestireno urea
N-{3-(4-trifluorometil) fenilacetamido-5- (carbo-tbutoxi)-
4,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-c]lpirazol-1-11},N’~
metilpoliestireno urea
N-{3-(2-bromo) fenilacetamido-5- (carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal[4, 3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea ‘
N-{3~[4-{pirrolidin-l1-il-carbonilmetiloxi)]fenilacetamido-5-
(carbo-tbutoxi) -4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-1-
il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-[3-(aminocarbonilmetiloxi) fenilacetamido]-5- (carbo-
tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4,3-c)pirazol-1-il}, N’~-
metilpoliestireno urea
N-{3-[4-(2-ox0-0xazolidin-3-il)fenilacetamido]-5-(carbo~
tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol~1-il},N’-
metilpoliestireno urea
N-{3-[4~-(4-metilpiperazino)benzamida]-5- (carbo-tbutoxi) -
4,5,6,T—tetrahidropiridinald,3-c]pir$zol-1—il},N'—
metilpoliestireno urea
N-{3-(benzo[l1l,3]dioxol~5~il)acetanido-5-(carbo-tbutoxi)-
4,5,6,7-tetrahidropiridinal[4,3-¢c)pirazeol-1-il},N’~-

metilpoliestireno urea
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N-{3-[4-(2-oxo~oxazolidin-3-il) fenilacetamido]-5-(carbo-
tbutoxi)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-1-il},N’-
metilpoliestireno urea
N-{3~{2-fenil-1,3-tiazol-4-il)acetamido-5~(carbo-tbutoxi) -
4,5,6,7-tetrahidropiridinai4,3~-clpirazol-1-il},N’'-
metilpoliestireno urea
N-{3-[4-{1-pirrolidin-2-ona)benzamido}-5-(carbo-tbutoxi)-
4,5,6,7-tetrahidropiridinal[4,3-clpirazol-i-il},N'-
metilpoliestireno urea
N-{3-[2-(3-oxo—3,4,4a,Ba-tetrahidro-zﬂ—benzo[i,4]oxazin—6—
il)acetamido] -5~ (carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina{4,3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N—{3—(l—metil-indol;3-il)acetamido-S—(carbo-tbutoxi)—4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4,3-clpirazol-1~il},N’-metilpoliestireno
urea
N~{3- (6-0xo-6B-piridazin-1-il)acetamido)-5- (carbo-thutoxi) -
4,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-c]lplrazol~-1-il},N’-
metilpoliestireno urea
N-(3-{4-morfolin-1-il)-fenil)acetamido)-5- (carbo-tbutoxi) -
4,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-¢c]lpirazol-1-il},N’-
metilpoliestireno urea B
N-{3-(4-piridilacetamido)-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc
urea

N-{3-fenoxiacetamido-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-tetrahidro-
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piridina(4,3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(3-piridilacetamido)}~5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4,3-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-(3-[5-(4-cldrofenil) furan-2-carboxamido] -5~ (carbo-tbutoxi)-
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-1-il},N’~
metilpoliestireno urea
N—(3-[quiholina-&-carboxamido]—5—(carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidfopiridina[4,3—c]pirazol-1—il},N'-metilpoliestireno
urea -
N-{3-[{2-metil-5~fenil-furan-3-carboxamido]-5-{carbo-tbutoxi) -
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-1-il},N’~-
metilpoliestireno urea
N-{3-[benzofuran-2-carboxamido] -5- (carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c}pirazol-1-il},N’'-metilpoliestirenc
urea
N-{3-[6~cloronicotinamidol}-5-(carbo~tbutoxi)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-1~1il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-[5~clorotiofeno-2-carboxamido]-5-(carbo-tbutoxi) -
4,5,6,7-tetrahidropiridina[4,3-c]pirézol—1—il},N'-
metilpoliestireno urea

i em 4

Preparacién de N-{3-fenilacetamido-4,5,6,7-tetrahidro-
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Se tratd N-{3-fenilacetamido-5-(carbo-tbutoxi)-4,5,6, 7-
dihidropiridina[4,3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea .
{3,01 mmoles) con una solucidn de TFA al 50% en diclorometano
anhidro. La suspensién resultante fue agitada suavemente a
22°C durante 2 horas, luego lavada con una soluciédn de TEA al
10% en diclorometano anhidro, diclorometano, metanol, y
secada al vacio.

Andlogamente se pueden preparar los sigulentes
compuestos usando la N-{B—amido-s-(carbo—tbutpxi)—4,5,6,1-
dihidropiridina(4,3-c)pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
aproplada:
N-{3-acetamido-4, 5,6, 7-tetrahidropiridina{4, 3-clpirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-ciclopropanocarboxamido-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-isobutiramido-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c}pirazol-
1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-ciclopentanocarboxamido-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridinaf4, 3-
clpirazol-1-il},N’' -metilpoliestirenc urea
N-{3-benzamido-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c}pirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea .
N-{3-picolinic-amido-4,5,6, 7-tetrahidropiridinalg4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-nicotinic-amido-4,5,6,7~tetrahidropiridinaj4, 3-

clpirazol~1-il},N’ -metilpoliestireno urea
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N-(3-isonicotinic-amido-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-({3-metil-2-furoic)-amido-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3- (tiofeno-2-carboxamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3~
clpirazol-1-il}, N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-(tiofeno-3-carboxamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3~
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(o~toluic~-amido)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea .
N—{3—(m-toluic-amido)—4,5,6,T-tetrahidroplridina[d,3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(p-toluic~-amido)-4,5,6,7-tetrahidropiridinaf{4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-salicilic-amido)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-
_c]pirazol-l-il},N'-metiipoliestireno urea
N-{3-(2-fluorobenzamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal[4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N~{3-(3-fluorobenzamido)-4, 5,6, 7-tetrahidropiridinal[4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N—{3—(4—fluorobenzamido)—4,5,6,T—tetrahidropiridina[4,3—
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(tiofeno-2-acetamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea

N-{3-(tiofenoc-3-acetamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-

8lL
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clpirazol-1-il},N’-netilpoliestirenoc urea
N-{3-fenilpropiolic-amido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(3-cianobenzamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-cianobenzamido)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-,
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-trans-cinamic-amido-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea .
N-{3-cis-cinamic-amido-4,5,6,7-tetrahidropiridinaf4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[3-(3-piridil)lacrilic-amido)-4,5,6,17-
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-(3-[3-(4-piridil)acrilic-amidol-4,5,6,7-
jetiahidropiridina[4,3—c]pirazol-1—il},N'-metilpoliéstireno
urea
N—{3—(2—fenilpropionamido)-4,5,6,T—tetrahidrépiridina[4L3-
clpirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea
N-{3-o-tolilacetamido-4,5,6,7-tetrahidropiridinal[4, 3-
clpirazol-1-il}, N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-m-tolilacetamido-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3~
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-p-tolilacetamido-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-

clpirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea
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N-{3-o-anisic-amido-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-
1-11},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(3-metoxibenzamido})~-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-
c]lpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-p-anisic-amido-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-
1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenoxiacetamido-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3~
c)pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3~-(2-fluorofenilacetamido)-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea -
N-{3-(3-fluorofenilacetamido) -4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3~
clpirazol-1l-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-fluorofenilacetamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[3-(2-tienil)lacrilicamido]l-4,5,6,7-
_tetrahidropiridinal4, 3-c)jpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-[3-(3-tienil)-acrilicamidol-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3~c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-[3-(2-tienil)propanoic-amido]-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3-c}pirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc
urea
N-{3-[2-clorobenzamido}-4,5,6, 7T-tetrahidropiridinai4,3-

clpirazol-1-11},N’-metilpoliestireno urea



289
N-{3-[3-clorobenzamido]-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
¢clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-clorobenzamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3~-(l-piperidinapropionamido)-4,5,6,7-tetrahidro~
piridina(4,3-c]plrazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea .
N-{3-(2-acetilbenzamido)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea '
N-{3-(4-acetilbenzamido)-4,5,6, 7-tetrahidropiridina(4,3-
.c]pirazol—l—il},N'—metilpoliestireno urea -
N-{3-(l-naftoicamido)-4,5,6,7-tetrahidropiridinaf4, 3-
clpirazol-1-il},N’~metilpoliestirenc urea
N-{3-(2~-naftoicamido}-4,5,6,7-tetrahidropiridinaf{4, 3-
clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestirenc urea
N-{3-(3-benzoillpropionamido)}-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinaf(4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-acetamidobenzamido)-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3- (2, 5-dimetoxibenzamido)-4, 5, 6, T-tetrahidropiridina[4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3—(2,6-dimetoxibenzamido)-4,5,6,T—tetraﬁidropiridina[4,3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea '
N-{3-{3,4-dimetoxibenzamido) -4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
c¢lpirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea

N-{3- (3, 5-dimetoxibenzamido)-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3~
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clpirazel-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-3-(2-tenoill)-propionamido-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina[4,3-c)pirazol-1-11},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-(2-naftilacetamida)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(l-naftilacetamido)-4, 5,6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-fenilbenzamido)-4,5,6, 7-tetrahidropiridinal[4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(2—furamido)—4,5,6,7—tetrahidropiridina[4,s—c]pirazol-l-
11},N’-metilpoliestirenoc urea
N-{3-(4-fenoxibenzamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-1-1l},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(3~-fenoxibenzamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
cipirazol—l-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3- (4-tertbutil-benzamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3~
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-piperonilcarboxamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-(2-naftaleno)propionamido-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina[4,3-c)pirazol-1-il},N’ -metilpolieéi:ireno urea
N-{3-(6-metoxi-2-naftaleno) propionamido-4, 5,6, 7-tetrahidro-
piridinal[4, 3~c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(2-etilbutiramido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-

clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
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N-{3~-(4-pirrolidin-1-il-fenil)propionamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-(2-oxo-pirrolidin-1-il)fenil]propionamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4, 3-clpirazol-1-1l1},N’-metilpoliestirenco
urea
N-{3-(biciclo(4.2.0]octa-1,3, 5-trieno-7-carboxanido) -4, 5, 6, 7-
tetrahidropiridina[4, 3-c)pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N—{3—(2-oxo-pirrolidin-1-i1)fenilacetam£do-4,5,6,7—
tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-1-il1},N’-metilpoliestireno
urea
N~{3~-(4-pirreolidin-1-il~fenilacetamido-4, 5, 6, 7-tetrahidro-
piridina[4,3-c)pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-trifluorometil) fenilacetamido-4,5,6, 7-tetrahidro-
_piridina[4,3—c]pirazol—l—il},N'-metilboliestireno urea
N-{3-{2~bromo) fenilacetamido-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridinal[4, 3-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-{4-(pirrolidin-l-il-carbonilmetiloxi))fenilacetamido-
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-c)pirazol-1-il}, N’-
metilpoliestireno urea .
N-{3-[3-(aminocarbonilmetiloxi) fenilacetamido]-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc
urea

N-{3-[4-(2-oxo-oxazolidin-3-il)fenilacetamido}-4,5,6,7-



292
tetrahidropiridina{4, 3-clpirazol-1-1il1l},N’-metilpoliestirenco
urea
N-{3-[4- (4-metilpiperazino)benzamidal-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina(4, 3-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(benzo[l,3]dioxol-5-il)acetamido-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridina(4, 3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-{2-0ox0-0xazolidin-3-il)fenilacetamidol-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N—{3—(Z—fenil-l,3—tiazol—4—il)acetamido)—4,5,G,H—tetrahidro—
piridinal(4,3-clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-[4-(1-plrrolidin-2-ona)benzamido)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridinal4,3-clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-[2-(3-0ox0~3, 4, 4a,8a-tetrahidro-2H-benzo(l,4)oxazin-6~
il)acetamido]-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina{4, 3~c]pirazol-1l-
ilY,N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(l1-metil~indol-3-il)acetamido-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina(4,3-c]pirazol-1-il}, N’ -metilpoliestireno urea
N=-{3-{6-oxo-6H-piridazin~1-il)acetamido)-4,5,6, 7-tetrahidro-
piridinal4,3-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3- (4-morfolin-1-il)~fenil)acetamido)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridina(4,3-clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea .
N-{3-(4-piridilacetamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-1-il} ,N'-metilpoliestirenc urea

N-{3-fenoxiacetamido-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-ci-
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plrazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(3-piridilacetamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-c]-
pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[5-(4-clorofenil) furan-2-carboxamido]-4,5,6,7-
tetrahidropiridiga[4,3-c]pirazol-1-il},N'-metilpolieatireno

urea
N-{3-[gquinoclina-6-carboxamido]-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina[4,3-c]plrazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N—(3—[2—metil-5-fenil-furan-3-carboxamido}-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c1pirazol—1-il},N'-metiipoliestireno
urea
N-{3-[benzofuran-2-carboxamido])-4,5,6, 7-tetrahidro-
piridina[4, 3-¢clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N—{3-[6-cloroﬂicotinamido]—4,5,6,7—tetrahidropiridina[4,3—c]—
pirazol-1-1il1},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-[5-clorotiofeno-2-carboxamidoj~4, 5, 6, 7-tetrahidro-
piridinal4,3-c]pirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
Eiemplo 5
r i N-{3-fenil mido-5-fenj -4,5,6,7-
rahidropiridinal4,3-c]pirazol-1-il} ,N’-metilpoliestiren
urea .
Se agregaron &cldo fenlilacético (0,43 mmoles, 58,5 mq),

NMM (0,43 mmoles, 47,3 mcl) y PyBop (0,43 mmoles, 223,8 mq)
a N—{S-fenilacetamido—é,s,6,1—tetrahidropiridina[4,3—
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea (0,086 mmoles, 100
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mg) expandida previamente en 4 ml de N,N-dimetilformamida
anhidra. La suspensidn resultante se agité suavemente a 22°C
durante 24 horas. Luego se filtr la resina, se lavé con N,N-

dimetilformamida, diclorometano, metanol, y se secd al vacio.

Eiempl 5
Preparac n ibli ca eriv e 4,5,6,7-
tetrahidropiridina [4.3-clpirazol-1-ilo

Paso a:
Se prepararon 540 g de 3-amino-5-(carbo-tbutoxi)-
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3~c]pirazol de acuerdo con el

procedimiento informado en el ejemplo 4.
Eagso b:

El 3-amino-5-(carbo-tbutoxi-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]lpirazol fue soportado scbre resina
de metilisocianato poliestireno {(malla 200-400, DVB al 2%
cargando 1,49 mmoles/g, 900 g) de acuerdo con el
procedimiento informado en el ejemplo 5.

Paso _c:

La N-{3-amino-5- (carbo-tbutoxi})-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridina(4,3-c]pirazol-1-il},N'metilpoliestireno urea
obtenida fue dividida en 96 lotes diferenteé'(15 g cada uno).
Cada lote se hizo reacéionar con el cloruro de acilo
apropiado, de acuerdo con el procedimiento descripto en el
ejemplo 13, para obtener los productos mencionados en el

ejemplo 13,
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Paso d:

Los 96 lotes de N-(3-acil-amido-5-(carbo-tbutoxi)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N'metilpoliestireno ureas
fueron tratados individualmente con una solucién de TFA al
50% en diclorometano anhidro de acuerdo con el procedimiento
descripto en el ejemplo 14, para obtener los productos
mencionados en el ejemplo 14.

Paso e:

Uno de los 96 lotes obtenidos en el paso d fue dividido
en 149 lotes (50 mg cada uno). Cada uno de esto; 149 lotes se
hizo reaccionar individualmente con todos 1los &cidos
carboxilicos, cloruros de sulfonilo o isocianatos usados para
la preparacién de los productos mencionados en los ejemplos
8, 9, 10.

Paso f:

Uno de los 96 lotes obtenidos en el paso d fue dividido
en 149 lotes (50 mg cada uno). Estos 149 lotes se hicieron
reaccionar individualmente con los 95 &cidos carboxilicos
usados en el ejemplo 8, 15 cloruros de sulfonilo usados en el
ejemplo 9 y 15 isocianatos usados en el ejemplo 10.

Paso g | '

Cada uno de los 95 lotes del paso d restantes fueron
sometidos a los pasos e y f.

El procedimiento de quimica combinatoria total dio una

biblioteca de 96 x 149 = 14304 derivados de 4,5,6,7-
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dihidropiridina4,3-clpirazol-3-ilo.

Compuestos representativos de la biblioteca combinatoria
arriba mencionada son:
N-{5-bencensulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol~-3-il}-4-fluorobenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,7
(m); 3,4 (m); 4,1 (s); 7,25-8,1 (m).

N-[5- (metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-3~il]lbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,78 (m);
2,89 (s); 3,45 (m); 4,15 (s); 7,4-8,0 (m).
N-isopropil—N'-{3-benzamido-4,5,6,7-tetrahidr6§iridina[4,3-
clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 1 (d), 2,6 (m),
3,57 (m), 3,75 (m), 4,2 (s), 7,4-8,0 (m).
N-isopropil-N’-{3-fenilacetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3~-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-dé6)
dppml (d); 1,01 (s, 3H), 1,04 (s, 3HB), 2,55 (t, 2H), 3,50
_(t,” 2H), 3,60 (s, 2H), 3,62-3,80 (m, 1H), 4,15 (s, 2H), 6,15
{(d, 1H), 7,20-7,40 (m, 5H).
N-[5-(metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-
clpirazol-3-il}lciclopropanocarboxamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm 0,75 (m), 1,8 (m), 2,7 (m), 2,85 (s), 3,4 (m), 4,1 (s).
N- (5-benzoil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-3-
il)ciclopropanocarboxamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 0,75 (m),
1,8 (m), 2,7 (m), 3,65 (bs), 4,4 (s), 7,3-7,5 (m).
N-[5-fenilacetil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4,3-clpirazol~-3-
illciclopropanocarboxamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 0,75 (bs),
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1,8 (m), 2,6 (bs), 4,2-4,4 (2s8), 7,1-7,35 (m).
N-isopropll-N’-{3-ciclopropanocarboxamido-4,5,6,7~
tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6)
d ppm 0,75 {(bs), 1,0 (d), 1,8 (m), 2,55 (m), 3,5 (m), 3,75
(m), 4,05 (s). )
N- (5~ (metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3~
clpirazol-3-il]-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMS$SO-~d6) d ppm 2, 8
(bs}, 2,9 (s), 3,5 (m), 4,2 (s), 7,0-8,0 (m).
N-{5-benzoil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina4, 3-clpirazol-3-il)-
4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2;75 (bs), 3,7
(bs), 4,5 (bs), 7,0-8,0 (m). .
N-[5-fenilacetil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c)pirazol-3-
il]-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,6 (bs), 3,75
(bs), 4,4 (bs), 7,0-8,0 (m).
N-isopropil-N'-{(3-(4-fluoro-benzamido)-4,5,6,7-
_tetiahidropiridina[q,3-c]pirazol—5—il}urea; 1H-NMﬁ (DMSO-d6)
dppm 1,0 (d); 2,6 (m); 3,55 (m); 3,7 (m); 4,2 (s); 6,2 (d);
7,3-8,1 (m).
N- (5- (4-fluoro-benzoil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il]-4-fluorobenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm
2,7 (bs); 3,5-4,0 (2bs); 4,4 (bs); 7,1-8,2 (m).
N-isopropil-N’-{3- (4-tertbutil-benzamido)-4,5,6, 7-
tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-5-il}urea; 1H-NMR {DMSO-dé)

dppm 1,0 (d); 1,3 {(s); 2,6 (m}; 3,6 (m); 3,7 (m); 4,15 (s);
7,45-7,95 (m).
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N-[5-(metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il]-4-fluorobenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,8
(m); 2,9 (s); 3,5 (m); 4,2 (8); 7,2-8,1 (m).
N-{5-bencensulfonil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-
3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) dppm 2,7 (m), 3,4
{m), 4,05 (s8), 7,0-8,0 (m).
N-{5-bencilsulfonil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-
3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,6 (m), 3,4
(m), 4,2 (s), 4,4 (s), 7,0-8,0 (m).
N-fenil—N'—{3—(4-fenoxi-benzamido)—4,5,6,7;tetrahidro-
piridina(4,3-c]pirazol~5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-dé6) d ppm 2,7
(m), 3,7 (m), 4,35 (s), 6,9-8,0 (m).
N-[5-{quinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il)-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2, 6
(m), 3,75 {m), 4,3 {(s), 7,0-9,0 (m}.

N={5~(2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinarlsg, 3-

clpirazol-3~il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm
2,65 (bs), 3,8 (m), 3,9-4,1 (2s), 4,4-4,5 (2s8), 6,8-8,0 (m).
N-lS-isobutiril—d,S,6,7-tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol—3—
il]-4-fluorobenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6é) d ppm 1,0 (d); 2,5-
2,7 (2m); 2,9 (m); 3,7 (m); 4,3-4,5 (2s); 7;3—8,1 (m) .
N-(5-benzoil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-3-il)-
4-terthutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 1,3 (s); 2,7
{m); 3,7 (m); 4,45 (s); 7,3-7,9 (m).
N-{5-bencensulifonil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-
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3-il}-4-tertbutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6é) d ppm 1,3 (s);
2,7 (m); 3,4 (m); 4,1 (s); 7,45-7,95 (m).
N-fenil~-N’'-{3-(4-tertbutil-benzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal[4,3-c]pirazol-5-il}urea; 1E~-NMR (DMSO-d6)
dppm 1,3 (s); 2,7 (m); 3,7 (m); 4,35 (s); 6,8-8,0 (m).
N-{5-{quinolina-8-sulfonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina{4, 3-
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida; 1H~-NMR {DMSO-d6) d ppm
1,3 (s); 2,6 (m); 3,7 (m); 4,3 (s); 7,4-9,0 (m). ’
N-(5-bencilsulfonil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-
3-il)ciclopropanocarboxamida; 1H-NMR (DMSO—dG; d ppm 0,75
(m), 1,8 {m), 2,55 {(m), 3,35 (m), 4,1 (s), 4,4 (s), 7,2-7,4
(m) .
N-fenil-N’'-{3-ciclopropanccarboxamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-5-i]l}urea; 1H-NMR (DMSQ-dé)
d ppm 0,75 (m), 1,8 (m), 2,6 (m), 3,7 (m), 4,3 (s), 4,3 (s),
6,8-7,5 (m).
N-{5-(2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinaf4,3-
c]lpirazol-3-il}-ciclopropanocarboxamida; 1H-NMR ({DMSO-d6) d
ppm 0,75 (m), 1,8 (m), 2,6 (m}, 3,7 (m), 3,85-4,05 (2s8), 4,3-
4,5 (2s), 6,8-7,4 (m).
N-{5-(quinolina—a—sulfonil)-4,5,G,T—tetrahiaropiridina[4,3-
clpirazol-3-il}-ciclopropanocarboxamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm 0,75 (bs), 1,8 (m), 2,5 (m), 3,7 (m), 4,25 (s), 7,6-9,0
(m) .

N-(5-acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-c]pirazecl-3-
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il)benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,05 (s), 2,6-2,8 (2m),
3,6-3,7 (2m), 4,3-4,4 (2s8), 7,4-8,0 (m).
N-(5-benzoil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4,3-c]lpirazol-3-
il)benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,75 (m), 3,7 (bs), 4,5
(s}, 7,4-8,0 (m).
N-[5~-({2-fenilacetil)-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-
clpirazol-3-il]lbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) 4 ppm 2,6 (bs),
3,75 (bs), 4,5 (bs), 7,1-8,0 (m).
N-{5-bencensulfonil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-
3-il)benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,7 (ﬁ), 4,05 (s),
7,4-8,0 (m). '
N-butil-N’-{3-benzamido-4,5,6,7-tetrahidropiridinai4, 3-
clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 0,8 (m), 1,2-1,4
(m), 2,6 {m), 3,0 {(m), 3,6 (m), 4,2 (s), 7,4-8,0 (m).
N-etil-N’-{3-benzamido-4,5,6,7-tetrahidropiridinaf4,3-
clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6é) d ppm 1 (m), 2,6 (m),
3,0 (q), 4,2 (s), 7,4-8,0 (m).
N-{5-(2~furoil)-4,5,6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-clpirazol-3-
il}-4-tertbutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-dé6) &4 ppm 1,3 (s},
2,8 (m), 3,9 (m), 4,62 (bs), 6,5-8,0 (m).
N-{5-(2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}-4~tertbutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm
1,3 {(s), 2,6 (m), 3,75 (m), 3,9-4,1 (2s), 4,3-4,5 (2s), 6,8-
7,9 (m).

N-fenil-N’'~-{3-acetamido-4,5,6,7-tetrahidropiridinaf4, 3-
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clpirazol-5-~il}urea; 1H-NMR (DMSO-dé) d ppm 2,0 (s), 2,7 (m),
3,7 (m), 4,35 (s), 6,8-7,5 (m).
N-[5-(2-fenilacetil)-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-
clpirazol-3-il]acetamida; 1H-NMR (DMSO-dé) d ppm 2,0 (s),
2,4-2,6 {2m), 3,6-3,9 (m), 4,3-4,5 (2s8), 7,15-7,35 (m).
N-{5-bencensulfonil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-clpirazol-
3~il}-acetamida; 1H-NMR (DMSO-dé6) d ppm 2,0 (s), 2,65 (m),
3,4 (m), 4,0 (s), 7,5-7,8 {(m).
N-[5- (bencilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal[4,3-
clpirazol-3-il)acetamida; 1H-NMR (DMSO-d6) dp'p;n 2,0 (s), 2,6
{m), 3,4 (m), 4,15 (s), 4,4 (s), 7,35 (s).
N-{5-benzoil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol-3-il}-
acetamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 1,8-2,0 (2bs), 2,7 (bs),
3,4-3,9 (2bs}, 4,1-4,5 (2bs), 7,45 (bs).
N-[5-{quinolina-8-sulfonil)}-4,5,6,7-tetrahidropiridina{4, 3-
.clpirazol-3-il]acetamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,0 (s),
2,55 {m), 3,7 (m), 4,25 (s), 7,4-9,0 (m).
N-{5-(quinolina-8-sulfonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il}-4-fluorobenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm
2,6 (m), 3,7 (m), 4,3 {(s), 7,3-9,0 (m).
N- [5-fenilacetil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-3-
il]-4-tertbutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,5-2,7
(m), 3,65-3,8 (m), 4,3-4,5 (2s), 7,15-8,0 (m).
N-{5-bencilsulfonii-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal[4,3-c]pirazol-
3-il}-4-tertbutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,6 (m),
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3,4 (m), 4,2 (s), 4,4 (s}, 7,3-7,9 (m}).
N-isopropil-N’-{3-acetamidoc-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal[4, 3-
c]piraz?l—s—il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 1,0 (d), 1,95
(s), 2,55 (m), 3,55 (m), 3,7 (m), 4,15 (s).
N-[5~ (metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-3-iljacetamida; 1E-NMR (DMSO-d6) d ppm 1,95 (s),
2,7 (m), 2,85 (s}, 3,4 (m), 4,1 (s).
N—(S—acetil—q,s,G,T—tetrahidropiridina[4,3—c]§irazol-3—
il)acetamida; 1H-NMR (DMSO-d6} d ppm 1,9-2,1 (2s), 2,5-2,7
(2m), 3,55-3,7 (2m), 4,25-4,35 (2s).
N-{5-(2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}-acetamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 1,95 (s),
2,6 (m), 3,75 (m), 3,9-4,1 (2s), 4,3-4,5 (28), 6,9-7,5 (m).
N-(5-benzoil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol-3-il)-
4-fluorobenzamida; 1H-NMR (DMSO-dé) 4 ppm 2 (bs), 3,3-3,9
.{2bs); 4,3-4,6 (2bs); 7,2-8,1 (m).
N-[5- (metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinaf4, 3-
clpirazol-3-il]-4-tertbutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-dé) d ppm
1,3 (s); 2,75 (m); 2,9 (s); 3,5 (m); 4,15 (s); 7,4-7,9 (m).
N-(5-{l-naftalenocarbonil)-4,5, 6,7-tetrahidropiridina{4, 3-
clpirazol-3-11)-4-tertbutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm
1,2-1,3 (2s); 2,45-2,9 (2bs); 3,35 (bs); 4,4-4,8 (m); 7,3-8,0
(m} .
N-(5-bencilsulfonil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-cjpirazol-
3-il}-4-fluorobenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6é) d ppm 2,6 (m); 3,4
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(m); 4,2 (s); 4,4 (s); 7,15-8,1 {(m).
N-[5-fenilacetil-4, 5,6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-3-
il]-4-fluorobenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,5-2,7 (2m);
3,7-3,8 (2m); 3,85 (s), 4,35-4,5 {(2s); 7,1-8,1 {(m).

N-{5- (metilsulfonil)-~-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol~-3-il]-4-fenoxi-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm
2,75 (m); 2,9 (s); 3,5 (m); 4,15 (s); 7,0-7,8 (m).

N-[5- (metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il]l-3-metoxi-benzamida; l1H-NMR (mfso-d.S) d ppm
2,75 (m)};2,9 (s); 3,5 (m); 3,8 (s); 4,2 (s}; 7,1-7,6 (m).
N-{5-(quinolina-8-sulfonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-dé) d ppm 2,6
{m); 3,7 (m); 4,3 (s}; 7,0-9,0 (m).
N-{5-(quinolina-8-sulfonil)-4,5, 6, T-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il}-3-metoxibenzamida; 1H-NMR (IMSO-d6) d ppm 2,6
.(m); 3,7 (m); 3,8 (s); 4,3 (s); 7,0-9,0 (m).
N-fenil-N’-{3-benzamido-4,5,6, 7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) dppm 2,7 (m), 3,7 (m),
4,4 (s), 6,9-8,0 (m), 8,6 (s).
N-[5-(metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinaf4, 3-
clpirazol-3-il]-fenilacetamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2, 65
(t, 2H), 2,85 (s, 3H), 3,40 (t, 2H), 3,80 (s, 2H); 4,10 (s,
2H):; 7,20-7,40 (m, 5H).
N-{5-[2-(2-tienil)acetil]-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}benzamida; 1H-NMR (DMSO-dé) d ppm 2,6 (m),

34
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3,77 (m), 3,9-4,1 (2s), 4,4-4,5 (2s), 6,9-8,0 (m).
N-{5- (quinclina-8-sulfonil)-4, 5,6, 7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-3-il}-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,6 {(m),
3,75 {m), 4,35 (s), 7,4-9,0 (m).
N-[5-{metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3=il]-3-fluorobenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,8
(m), 2,9 (s), 3,45 (m), 4,2 (s}, 7,35~-7,9 (m).
N-[5- (bencilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}-3-fluorobenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2, 6
{m), 3,4 (m), 4,2 (s), 4,4 (s8), 7,3-7,9 (m).
N-[5-fenilacetil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-3-
il]-3-fluorobenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,5-2,65 (2m),
3,75-3,85 (2m), 4,35-4,6 (2s), 7,15-7,95 (m).
N-(5-acetil-4, 5, 6, 7-tetrahidro-1H-pirazolo[4,3-c]piridin-3-
il)-3-fluorobenzamida; 1H-NgR (DMSO-d6) d ppm 2,0-2,1 (2s),
.2,6-2,8 (2m), 3,6-3,8 (2m), 4,3-4,3 (2s), 7,4-7,9 (m).
N-{5-benzoil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina{4,3-c]pirazol-3-il}-
3-fluorobenzamida; 1H-NMR (DMSO-dé) d ppm 2,75 (bs}), 3,5-3,9
(2bs), 4,3-4,6 (2bs), 7,3-7,9 (m).
N-{5-bencensulfonil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-
3-i1}-3-fluorobenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,65 (m), 3,4
(m), 4,1 (s), 7,4-7,9 (m).
N-isopropil-N’-{3-(3-fluorobenzamido)-4,5,6,7~
tetrahidropiridina[4,3-c]lpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSQ-d6)
d ppm 1,0 (d)}, 2,6 {(m), 3,6 (m), 3,7 (m), 4,2 (8), 6,2 (d),
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7,4-7,9 (m).
N-{5-bencensulfonil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina{4, 3-c]pirazol~
3-il}~-3-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,6 (m); 3,4
(m); 4,0 (s); 7,0-7,8 (m).
N- (5-benzoil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c}pirazol-3-il) -
3-fenoxi-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6é) d ppm 2,7 {(bs}); 3,5
(bs); 4,15-4,25 (2bs); 7,0-7,9 (m).
N-{5-bencilsulfonil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal[4,3-c]pirazol-
3-il}-3-fenoxibenzamida; 1H-NMR (IMSO-d6) d ppm 2,6 (m); 3,4
(m); 4,1 (s); 4,4 (s); 7,0-7,8 (m). '
N-(5-(1-naftalenocarbonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il)-3-tfenoxi~benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm
2,5-2,9 (2bs); 4,0-4,2 (2bs); 4,5-4,9 (2bs); 6,9-8,0 {(m).
N-[5-fenilacetil-4, 5,6, 7-tetrahidropiridina{4,3-c]plrazol-3-
il]-3~fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-dé6) d ppm 2,4-2,7 (2m);
.3,6~3,8 (2m); 4,3-4,5 {2s); 7,0-7,8 (m).
N-{5-(2-tienil)acetil]-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}-3-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,6
{m); 3,75 (m); 3,9-4,1 (2s); 4,3-4,5 (25); 6,8-7,8 (m).
N-({5-({quinoxalina-2-carbonil) -4, 5,6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il}-4~tertbutil-benzamida; 1H-m-m (DMSO-d6) d ppm
1,3 (s), 2,85 (m), 3,85 (s); 4,5-4,7 (2s}, 7,3-8,2 (m).
N-{5-(quinoxalina-2-carbonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-
clpirazol-3-il}-3-fenoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d€) d ppm 2,8
(m); 3,7-4,05 (2m); 4,5-4,7 (2s); 6,9-8,2 (m).
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N-fenil-N'-{(3~-(3-fenoxi-benzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3—-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO~d6)
dppmn 2,7 (m); 3,7 (m); 4,35 (8); 6,8-7,8 (m).

N- (5-benzoil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal[4, 3-c]lpirazol-3-il}~-
fenilacetamida; 2,70 (t, 2H), 3,58 (s, 2H), 3,60 (t, 2H),
4,20 (s, 2H), 7,20-7,50 (m, 1dﬁ).

N- (5-fenilacetil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-3-
il)-fenilacetamida; 2,60 (t, 2H), 3,60 (s, 2H), 3,70 (t, 2H),
3,80 (s, 2H), 4,30 (s, 2H), 7,08-7,40 (m, 10H).
N—(S-aminocarbonil—4,5,6,7-tetrahidropiridina[4l3—c]pirazolf
3-il)-fenilacetamida; 2,58 (t, 2H), 3,50 (s, 2H), 3,60 (s,
2H), 4,15 (s, 2H), 5,90 (s, 2H), 7,15-7,35 (m, S5H), 10,15
(bs, 1H), 12,10 (bs, 1H).
N-butil-N’-{3-fenilacetamido-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazpol-5-illurea; 0,80 (t, 3H), 1,18-1,28 (m, 2H), 1,30-
.1,40 (m, 2H), 2,55 (t, 2H), 3,00 (t, 2H), 3,50 (t, 2H), 3,60
(s, 2H), 4,15 (s, 2H), 6,45 (bs, 1H), 7,20-7,45 (m, 5H),
10,22 (bs, 1lH).
N-etil-N’-{3-fenilacetamido-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
c)pirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6}) d ppm 1,00 (t, 3H),
2,80 (t, 2H), 2,95-3,05 (m, 2H), 3,50 (t, Zﬁ), 3,60 (s, 2H),
4,20 (s, 2H), 6,50 (bs, 1H), 7,20-7,35 {m, 5H), 10,35 (s,
1H).
N-fenil-N’-(3-fenilacetamido-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3~
c)pirazol-5-il}urea; 2,65 (t, 2H), 3,60 (s, 2H), 3,65 (t,
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2H), 4,35 (s, 2H), 6,90 (t, 1H), 7,15-7,40 (m, SH), 8,60 (s,
1H), 10,25 (s, 1lH).
N-bencil-N’-{3-fenilacetamido-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3~
clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6é) 4 ppm 2,60 (t, 2H),
3,60 {t, 2H), 3,70 (s, 2H), 4,18-4,22 (m, 4H), 7,10 (bs,
1¥), 7,15-7,25 (m, 10H), 10,20 (bs, 1H).
N-etil-N’-{3-(2-naftaleno)acetamido-4,5,6, 7-tetrahidro-
piridina[4,3~-c]lpirazol-5-il}urea; 0,95 (t, 3H), 2,65 (t, 2H),
2,95-3,05 (m, 2H), 3,50 (t, 2H), 3,80 (s, 2H), 4,15 (s, 2H),
6,45 (t, 1H), 7,40-7,50 {(m, 3H), 7,80-7,90 (m,-4H).
N-({5-(2-metoxibenzoil})-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-3-il)-(2-naftaleno)acetamida; 2,55-2,65 (m, 2H),
3,40 (t, 2H), 3,50-3,60 (m, 2H), 3,75 (s, 2H), 4,00-4,45 (m,
2H), 6,80-7,20 {m, 3H), 7,25-7,55 (m, 4H), 7,65-7,90 (m, 4H).
N~-fenil-N'-{3-(2-naftaleno)acetamido-4,5,6,7-
.tetrahidropiridina(4, 3-c)}pirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6)
d ppm 1 (d), 2,68 (t, 2H), 3,65 (t, 2H), 3,80 (s, 2H), 4,35
(s, 2H), 6,90 (t, 1H), 7,25-7,32 (m, 2H), 7,35-7,50 (m, S5SH),
7,80 (s, 1H), 7,85-7,90 (m, 4H), 8,60 (s, 1H).
N-[5-benzoil-4,5,6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-3-il1}-~
2-naftalenc)acetamida; 2,65 (t, 2H), 3,65 (bs, 2H), 3,75 (bs,
2H), 7,30-7,50 (m, B8H), 7,70-7,90 (m, 4H).
N-{5-fenilacetil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-¢]pirazol-3-
il)-{2-naftaleno)acetamida; 2,58 (t, 2H), 3,65 (t, 2H), 3,70~
3,80 (m, 4H), 4,30-4,40 (m, 2H), 7,02-7,30 (m, 5H), 7,40-7,52
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(m, 3H), 7,80-7,90 (m, 4H).
N-(5-acetll-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-3-il)-
(2-naftaleno)acetamida; 2,05 (s, 3H), 2,55-2,70 (m, 2H),
3,60-3,70 (m, 2H), 3,80 (s, 2H), 4,25-4,35 (m, 2H), 7,40-7,50
(m, 3H), 7,80-7,90 (m, 4H).
N-butil-N’-{3-{2-naftaleno)acetamido-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina(4,3-c}pirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 1
(d), 0,83 {t, 3H), 1,18-1,28 (m, 2H), 1,30-1,40 (m, 2H), 2,55
(t, 2H), 2,90-3,00 (m, 2H), 3,50 (t, 2H), 3,78 (s, 2H), 4,15
(s, 2H), 6,40 (t, 1H), 7,40-7,50 (m, 3H), 7,80;7,90 (m, 4H).
N-bencil-N'-{3-{(2-naftaleno)acetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-5-il}urea; 1H~-NMR (DMSO-d6)
dppm 1 (d), 2,60 (t, 2H), 3,55 (t, 2H), 3,75 (s, 2H), 4,15-
4,25 (m, 4H), 7,08 (t, 1H), 7,12-7.28 (m, S5H), 7,40-7,50 (m,
3H), 7,80-7,90 (m, 4H). |
_NJ(B—(z—furoil)—4,5,6,7-tetrahidropiridina[4,3—c]pirazol—3—
il)~-{2-naftaleno) acetamida; 2,75 (bs, 2H), 3,75 (bs, 2H),
3,80 (bs, 2H), 4,50 (bs, 2H), 6,55 (bs, 1H), 6,95 (bs, 1H),
7,40-7,55 (m, 3H), 7,70 (bs, 1H), 7,80-7,90 (m, 4H).

N- (5-acetil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-3-il)-3-
metilbutanamida; 0,88 (s, 3H), 0,90 (s, 3H), 2,00-2,10
(m, 4K}, 2,15 (d, 2H), 2,60-2,70 (ms, 2H), 3,60-3,70 (m, 2H),
4,25-4,35 (m, 2H).

N-{5-benzoil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina(4,3~-c)pirazol-3-il)-
3-metilbutanamida; 0,90-0,95 (m, 6H), 2,00-2,20 {(m, 3H), 2,70
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(bs, 3H), 3,50-3,90 (m, 2B), 4,20-4,50 (m, 2H), 7,30-7,50 (m,
5H) .

N- (5-fenilacetil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridinaf4, 3~c]pirazol~3-
il)-3-metilbutanamida; 0,85-0,95 im, 6H), 1,95-2,10 (m, 1H},
2,15 {d, 2H), 2,85 (t, 2H), 3,70 (t, 2H), 3,80 (s, 2H), 4,35
(s, 2H), 7,15-7,30 (m, SH).

N- (5-(2-furoil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-3-
il) -3-metilbutanamida; 0,85-0,95 {m, 6H), 1,95-2,05 (m, 1H),
2,15 (d, 2H), 2,75 (bs, 2H), 3,80 (t, 2H), 4,50 (bs, 2H),
6,58-6,62 (m, 1H), 6,98 (bs, 1H), 7,80 (bs, 1ﬁ).
N-isopropil-N’-{3-(3-metil-butanamido)-4,5,6,7~-
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-5-il}urea; 1H-NMR {DMSO-d6)
dppm 1 (d), 0,90 (s, 3H), 0,95 (s, 3H), 1,02 (s, 3H), 1,04
(s, 3H), 2,00-2,10 (m, 1H), 2,15 (d, 2H), 2,65 (t, 2H), 3,60
{t, 2H), 3,65-3,75 (m, 1H), 4,15 (s, 2H), 6,15 {d, 1lH).
.N-bencil-N’-{3-(3-metil-butanamido)-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina[4,3~c]lpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 1
(d), 0,88 (s, 3H), 0,90 (s, 3H), 1,95-2,10 (m, 1H), 2,15 (d,
2H), 2,60 (t, 2H), 3,60 (t, 2H), 4,20-4,28 (m, 4H), 7,10 (t,
1H), 7,15-7,30 (m, 5H).

N-butil-N’-{3- (3-metil-butanamido)-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina[4,3-c]pirazol-S-il}urea; 0,85 (t, 3H), 0,88 (s, 3H),
0,90 (s, 3H), 1,20-1,30 (m, 2H), 1,32-1,40 (m, 2H), 1,95-2,10
(m, 1H}, 2,15 (4, 2H), 2,55 (t, 2H), 2,95-3,02 (m, 2H), 3,55
(t, 2H), 4,15 (s, 2H), 6,45 (t, 1H).
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N-fenil-N’-{3-(3-metil-butanamido)-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina(4,3-c]lpirazol-5-il}urea; 0,90-0,95 {(m, 6H), 2,00-
2,10 (m, 1H), 2,15 (d, 2H), 2,65 (t, 2H), 3,65 (t, 2H), 4,25
(s, 2H), 6,85 (t, 1H), 7,15-7,22 (m, 2H), 7,28-7,32 (m, 2H},
8,60 (s, 1lH).
N-etil-N’'-{3-(3-metil-butanamido)-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina(4,3-c]pirazol-5-il}urea; 0,88-0,90 (m, 6H), 1,00 (t,
34), 1,95-2,10 (m, 1H), 2,15 (d, 2H}, 2,58 (t, 2H), 2,95-3,08
(m, 2H), 3,55 (t, 2H), 4,15 (s, 2H), 6,45 (t, 1H).
N-etil-N'—{3—(4—fenil)fenilacetamido)—d,s,6,%—tetrahidro-
piridina(4,3-c)pirazol-5-il}urea; 0,95 (t, 3H), 2,58 (t, 2H),
2,95-3,05 (m, 2H), 3,50 (t, 2H), 3,65 (s, 2H), 4,15 (s, 2H),
6,45 (¢, 1H), 7,30-7,50 {(m, 4H), 7,55-7,65 (m, 3H).
N-isopropil-N’-{3-(4-fenil)fenilacetamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]pirazel-5-iliurea; 1,00-1,05 (m,
.6H), 2,55 (t, 2HJ, 3,40 (t, éH)} 3,65 (s, 2H), 3,70-3,80 (m,
1H), 4,15 (s, 2H), 6,15 (d, 1H), 7,30-7,45 {(m, 5H), 7,55-7,65
{m, 4H).

N- (5-benzoil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-clpirazol—~-3-il) -
(4-fenil) fenilacetamida; 2,70 (t, 2H), 3,60-3,70 (m, 4H),
4,40 (bs, 2H), 7,30-7,62 (m, 14H). '

N- (5-(2-furoil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina{4, 3-c]pirazol-3-
il)-(4-fenil) fenilacetamida; 2,75 (bs, 2H), 3,65 (bs, 2H),
3,80 (bs, 2H), 4,50 (bs, 2H), 6,60 (bs, 1H), 6,95 (bs, 1H),
7,30-7,50 {m, 5H)}, 7,55-7,65 (m, 4H)}, 7,80 (bs, 1H).

230



311
N-propil-N’'-{3-(4~-fenil)fenilacetamido)~-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-clpirazol-5-il}lurea; 0,85 (t, 3H),
1,20-1,30 (m, 2H), 1,35-1,40 (m, 2H), 2,55 (t, 2H), 2,95-3,00
(m, 2H), 3,50 (t, 2H), 3,62 (s, 2H), 4,15 (s, 2H), 6,42 (t,
1H), 7,30-7,50 {m, SH), 7,55-7,65 {m, 4H).

N-(5- (2-metoxifenil)-4,5,6,7~-tetrahidropiridina(4,3-
clpirazol-3-il)-(4-fenil) fenilacetamida; 2,50-2,65 (m, 2H),
3,40-3,70 (m, 2H), 3,75 (s, 3H), 4,00-4,45 (m, 2H), 6,85-7,25
(m, 4H), 7,30-7,55 (m, 5H), 7,57-7,64 (m, 4H).
N-bencil-N’'-{3-(4-fenil)fenilacetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]lpirazol-5-iljurea; 2,60 (t, 2H},
3,55 (t, 2H), 3,62 (s, 3H), 4,20-4,30 (m, 4H), 7,10 (t, 1H),
7,15-7,65 (m, 14H).
N-fenil-N’-{3-(4-fenil)fenilacetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina{4, 3-c)pirazol-5-il}urea; 2,65 (t, 2H),
3,60-3,70 (m, 4H), 4,35 (s, 2H), 6,90 (t, 1lH), ?7,15-7,20 (m,
2q), 7,30-7,50 (m, 8H), 7,55-7,65 (m, 3H), 8,60 (s, 1lH).
N-isopropil-N’'-~{3-[4-(1-pirrolidin-2-on)]-4,5,6,7-
tetrahidropiridina{4,3-c]lpirazol-5-il}urea; 1,02-1,07 (m,
6H), 2,00-2,10 (m, 2H), 2,45 (t, 2H), 2,55 (t, 2H), 3,50 (t,
2H), 3,55 (s, 2H), 3,62-3,75 (m, 1H), 3,80 (t, 2H), 4,15 (s,
2H), 6,15 (d, 1H), 7,25-7,35 (m, 2H), 7,55-7,60 (m, 2H).
N-etil-N’-{3-(2-(2-naftalenolpropionamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4,3-clpirazol-5-il}urea; 0,98 (t, 3H),
1,48 (d, 3H), 2,55 (t, 2H), 2,95-3,05 (m, 2H), 3,55 (t, 2H),
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4,00 (m, 1H), 4,10-4,22 (m, 2H}), 6,42 (t, 1H), 7,40-7,58 (m,
3H), 7,80-7,90 (m, 4H).
N-isopropil-N’~{3-(2-(2-naftaleno)propionamido)-~4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4, 3-clpirazol-5-il}urea; 1;00—1,05 (m,
6H), 1,50 (d, 3H), 2,55 (t, 2H), 3,45-3,55 (m, 2H), 3,62-3,75
(m, 1H), 4,00 (m, 1H), 4,10-4,25 {m, 2H), 6,15 (d, 1H), 7,40-
7,55 (m, 3H), 7,80-7,90 (m, 4H).
N-butil-N’-{3-(2-(2-naftaleno)propionamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-5-il}urea; 0,80 (t, 3H},
1,18-1,27 (m, 2H), 1,30-1,40 (m, 2H), 1,48 (d,-3H), 2,55 (t,
2H), 2,95-3,02 (m, 2H), 3,40-3,60 (m, 2H), 4,00 (m, 1H),
4,08-4,22 (m, 2H), 6,40 (t, 1H), 7,40-7,55 (m, 3H), 7,80~7,80
(m, 4H).
N-bencil~-N’'-{3-{2-(2-naftaleno)propionamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]lpirazol-5-il}lurea; 1,45 (d, 3H),
2,60 (t, 2H), 3,50-3,62 (m, 2H), 4,00 (m, 1H), 4,20 (s, 2H),
4,25 (d, 2H), 7,08 (t, 1H), 7,15-7,30 (m, 5H), 7,40-7,55 (m,
4H), 7,80-7,90 (m, 3H), 10,10 (s, 1H), 12,10 (s, 1H).
N~ (5= (2-furoil)-4,5,6, 7-tetrahidropiridinal[4,3-c]pirazol-3-
il)propanamida; 1,50 (d, 3H), 2,70 (bs, 2H), 3,80 (bs, 2H),
4,00 (m, 1H), 4,30-4,55 (m, 2H), 6,50 (bs, 1H), 6,90 (bs,
1H), 7,40-7,58 (m, 4H), 7,70 (bs, 1lH), 7,80-7,90 (m, 3H),
10,18 (s, 1H), 12,18 (s, 1H).
N- (5- (2-metoxi-benzoil)~4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-3-il)-[4-{1-pirrolidin-2-on] fenilacetamida; 2,00~
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2,10 (m, 2H), 2,45 (t, 2H), 2,55-2,65 (m, 2H), 3,30-3,45 (m,
2H}, 3,60 (s, 2H), 3,80 {t, 2H), 4,00-4,45 (m, 2H), 6,90-7,15
(m, 4H), 7,30-7,40 (m, 2H), 7,50-7,60 (m, 2H).
N-etil-N’-(3-[2-(4-fenil-3-fluoro-fenil)propionamidol]-
4,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-c]plirazol-5-il}urea; 0,95 (t,
3H), 1,42 (4, 3H), 2,55 (t, 2H), 2,95-3,05 (m, 2H), 3,40-3,60
(m, 2H), 3,95 (m, 1H), 4,10-4,22 (m, 2H), 6,45 (t, 1H), 7,25~
7,55 (m, 8H).
N-isopropil-N’-{3-[2-(4~fenil-3-fluoro-fenil)propionamido]-
4,5,6,7-tetrahidropiridina[4,3—c]pirazol-5—il}u¥ea; 1,00-1,05
(m, 6H), 1,42 (d, 3H), 2,55 (t, 2H), 3,40-3,60 (m, 2H), 3,70
(m, 1H), 4,08-4,22 {m, 2H), 6,15 (t, 1H), 7,22-7,57 {m, B8H).
N-butil-N’-{3-[2-(4-fenil-3-fluoro-fenil)propionamido]-
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-5-il}jurea; 0,82 (t,
3H), 1,18-1,28 (m, 2H), 1,30-1,38 (m, 2H), 1,42 (4, 3B), 2,55
_(t,” 2H), 2,95-3,02 (m, 2H), 3,40-3,60 (m, 2H), 3,90 (m, 1H),
4,10-4,20 (m, 2H), 6,42 (t, 1K), 7,25-7,58 (m, BH).
N-(5-(2-furoil}-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-clpirazol-3-
il}-2-(3-fluoro-4-fenil-fenil)propanamida; 1,40 (d, 3H), 2,75
(bs, 2H), 3,80 (bs, 2H), 3,90 (m, 1H), 4,40-4,60 (m, 2H),
6,60 (bs, 1H), 6,95 (bs, 1H), 7,25-7,55 (m; B8H), 7,80 (bs,
1H).
N-isopropil-N’-{3-(l-metil-indol-3-il)acetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-5-il}urea; 1,00-1,05 ({m,
6H), 2,55 (t, 2H), 3,50 (t, 2H), 3,65-3,75 (m, 6H), 4,15 (s,
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2H), 6,12 (d, 1H), 7,00 (t, 1iH), 7,12 (t, 1H), 7,20 (s, 1H),
7,35 (d, 1H), 7,60 (d, 1H).
N,N-isopropil-N’-{3- (benzo[l,3]dioxol-5-11)acetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4, 3-clpirazol-5-il}urea; 1,00-1,05 (m,
6H), 2,55 (t, 2H), 3,45-3,55 (m, 4H), 3,65-3,75 (m, 1H), 4,15
(s, 2H), 5,95 (s, 2H), 6,15 (4, 1H), 6,75 (d, 1H), 6,80-6,88
(m, 3H).
N, N-dimetil~N’-{3- (benzo[1l,3]dioxol-5-il)acetamido-4,5, 6, 7-
tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-5-il}urea; 2,65 (t, 2H),
2,70 (s, 6H), 3,48 (s, 2H), 4,00 (s, 2H), 5,95‘(5, 2H), 6,75
(d, 1H), 6,80-6,88 (m, 3H}.
N-etil-N’-{3-(2-(6-metoxi-2-naftaleno)propionamido-4,5, 6, 7-
tetrahidropiridinal4, 3-c]pirazol-5-il}urea; 0,95 (t, 3H),
1,42 (4, 3H), 2,55 {t, 2H), 2,95-3,05 (m, 2H), 3,40-3,60 (m,
2H), 3,82 (s, 3H), 3,95 (m, 1H), 4,10-4,22 (m, 2KH), 6,42 (t,
J1H), 7,10 (d, 1H), 7,25 (s, 1H), 7,45 (d, 1H), 7,65~7,82 (m,
3H) .
N-isopropil~N’'-{3-(2-(6-metoxi-2-naftaleno)propionamido-
4,5,6,7-tetrahidropiridina{4, 3-c]pirazol-5-il}urea; 1,00-1,05
(m, 6H), 1,45 (d, 3H), 2,53 (t, 2H), 3,40-3,60 (m, 2H), 3,65-
3,75 (m, 1H), 3,85 (s, 3H), 3,95 (m, 1H), 4,05-4,22 (m, 2H),
6,15 (d, 1H), 7,12 (4, 1H), 7,25 (s, 1H), 7,45 (d, 1H), 7,70~
7,81 (m, 3H).
N-butil-N’-{3- (2~ (6-metoxi-2-naftaleno)propionamido-4,5, 6, 7-
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol—-5-~il}urea; 0,82 (t, 3H),
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1,16-~1,28 (m, 2H), 1,30-1,40 (m, 2H), 1,45 (d, 3H), 2,55 (t,
2H), 2,90-3,00 (m, 2H), 3,40-3,60 (m, 2H), 3,85 (s, 3H), 3,95
{m, 1H), 4,08-4,22 (m, 2K), 6,41 (t, 1H}, 7,12 (4, iH), 7,25
(s, 1H), 7,45 (d, 1H), 7,70-7,80 {(m, 3H).
N-bencil-N’-{3-{2- (6-metoxi-2-naftaleno)propionamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-5-iljurea; 1,42 (d, 3H),
2,58 (t, 2H), 3,45-3,65 (m, 2H), 3,82 (s, 3H), 3,95 (m, 1H),
4,10-4,30 (m, 2H), 7,10 (t, 1H), 7,15-7,30 (m, 7H), 7,45 (d,
1H), 7,70-7,80 (m, 3H).
N—fenil—N'-{3—(3-fluorobenzamido)-4,5,6,7;tetrahidro-
piridina(4, 3-c]lpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,7
(m), 3,7 (m), 4,4 (s), 6,9-8,6 (m).
N-{5-bencensulfonil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol-
3-il}-ciclopropanocarboxamida; 1H-NMR (DMSO-d6é) d ppm 0,7
(m), 1,8 (m), 2,6 {m}, 3,4 (m), 4,0 (s}, 7,5-7,8 (m).
N={5-(quinolina-8~sulfonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}-3-fluorobenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppn 2, 6
(m), 3,75 (m), 4,35 (s), 7,35-9,0 (m).
N-[5-(bencilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il]lbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,6 (m), 3,4
(m), 4,2 (s), 4,4 (s), 7,3-8,0 (m). ' '
N-{5-bencensulfonil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]lpirazol-
3-il}-3-bromo-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,65 (m),
4,05 (s) 7,4-8,0 (m).
N-[5-(bencilsulfonil})-4,5,6,7-tetrahidropiridinaf4, 3-
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clpirazol-3-il]-3-bromo-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,6
(m), 4,15 (s), 4,4 (s), 7,3-8,0 (m).
N-{5-(4-fluorobenceno)sulfonil)-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina[4,3-clpirazol-3-il}-3-bromobenzamida; 1H-NMR (DMSO-
dé) d ppm 2,7 (m); 3,4 (m); 4,1 (8); 7,4-8,2 (m).
N-{5-(3-trifluorometilbenceno)sulfonil)-4,5, 6, 7-tetrahidro-
piridina[4,3-clpirazol-3-il}-3-bromo-benzamida; 1H-NMR (DMSO-
dé) d ppm 2,6 (m); 3,5 (m); 4,2 (s); 7,4-8,2 (m).
N-{5-(4~-toluensulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-
clpirazol-3-il}-3-bromo-benzamida; 1H-NMR (DMS(';-dG) dppm 2,4
(m}); 2,7 (m); 3,3 (m); 4,0 (s); 7,4-8,2 (m).
N-{5-{4-metoxibenceno)sulfonil-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina[4, 3-¢)pirazol-3-il}-3~bromobenzamida; 1H-NMR {DMSO-
d6) d ppm 2,7 (m); 3,3 (m); 3,8 (s); 4,0 (s); 7,1-8,2 (m).
N-{5-(4-tertbutilbenceno)sulfonil-4,5,6,7-tetrahidro-
piridina[4,3-clpirazol-3-il}-3-bromobenzamida; 1H-NMR (DMSO-
dé) d ppm 1,3 (s); 2,7 (m); 3,3 (m); 4,1 (s}); 7,4-8,2 (m).
N-{5- {(4-clorobenceno) sulfonil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il}-3-bromobenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,7
(m); 3,4 (m); 4,1 (s);, 7,4-8,2 (m}.

N-{5- (2-naftaleno) sulfonil-4,S, 6, 7-tetrahidropiridina{4, 3-
¢lpirazol-3-il)-3-bromobenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,7
(m); 3,6 (m); 4,3 (s); 7,4-8,6 (m).

N-{5-(2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il}-4-fluorocbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) dppm 2,6 -
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(m); 3,75 {m); 3,9-41 (2s); 4,35-4,5 (28); 6,8-8,1 (m).
N-{5-(2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-c]-
pirazol-3-il}-3-metoxibenzamida; 1H-NMR (IMSO-d6é) d ppm 2,6
(m); 3,75 (m); 3,8 (s); 3,9-4,1 (2s); 4,35-4,5 (2s); 6,8-7,6
(m) .
N-[5-{1,3~benzodioxol-5-ilcarbonil)-4,5,6,7~-
tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-3-il]-4-tertbutil~benzamida;
1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 1,3 (s); 2,75 (m); 4,4 (s); 6,0 (s);
6,9-7,6 (m). -
N-[5-{(1,3-benzodioxol-5-ilcarbonil)-4,5,6,7~
tetrahidropiridina(4, 3-clpirazol-3-il]~3-metoxibenzamida; 1H-
NMR (DMSO-d6) d ppm 2,75 (m); 3,6 (m); 3,8 (s); 4,4 (s); 6,0
(s); 6,9-7,6 (m).
N-[5-{(l,3-benzodioxol-5~-1lcarbonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridin(4, 3-c]lpirazol-3~il)-3-fenoxibenzamida; 1H-
NMR® (DMSO-d6) d ppm 2,7 {m); 4,4 (s); 6,0 (s); 6,9-7,8 (m)."
N-([(5-(1,3-benzodioxol-5-ilcarbonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina([4, 3-c]pirazol-3-il1]-3-fenoxibenzamida; 1H~-
NMR (DMSO-d6) d ppm 1,95-2,05 (2s8); 2,55-2,65 (2m}; 3,55-3,75
(2m); 4,3-4,4 (2s); 7,0-7,8 (m).
N-[5—fenilacetil-4,5,6,7—tetrahidropiridinaf4,3—c]pirazol-3—
il]~-3-metoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-dé) d ppm 2,5-2,65 (2m);
3,5-3,7 {(2m); 3,8 (s); 4,35-4,5 (2s); 7,1-7,6 (m).
N-bencil-N’~-{3~(3-metoxi-benzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3-c)pirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-dé6)
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d ppm 2,65 (m); 3,65 (m); 3,8 (s); 4,15-4,3 (m); 7,1-7,6 (m).
N-{5-bencilsulfonil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4,3~c]pirazol-~
3-il}-3-metoxibenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm 2,6 (m); 3,4
(m); 3,8 (s); 4,2 (s), 4,4 (s8); 7,1-7,6 (m).
N-isopropil-N’-{3-{(3-metoxi-benzamido)-4,5,6,7~
tetrahidropiridina[4,3-c)lpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6)
dppm 1,0 (d); 2,6 (m); 3,55 (m); 4,2 (s); 7,1-7,6 (m).
N,N-dimetil-N’~-{3-(2~fenil-tiazol-4-il)acetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-5-il}urea; 2!60-2,75 (m,
6H), 3,30 (t, 2H), 3,82 (s, 2H), 4,10 (s, 2H), 7,40-7,55 (m,
4H), 7,85-7,95 (m, 2H).
N-isopropil-N’-{3-{2-fenil-1,3-tiazol-4-il)acetamido)-
4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-c]pirazol~5-il}urea; 1,02 (s,
3H), 1,04 (s, 3H), 2,55 (t, 2H), 3,55 (t, 2H), 3,65-3,88 (m,
1H), 3,95 (s, 2H), 4,20 (s, 2H), 6,15 (d, 1H), 7,40-7,55 (m,
J4H), 7,88-7,98 (m, 2KH).
N-etil-N’-(3-(4~-fluorobenzamido})-4,5,6,7-
tetrahidropiridinaf4, 3-clpirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6)
d ppm: 8,08-7,34 (m, 4H), 4,17 (s, 2H), 3,58-2,75 (6H}, 1,00
(m, 3H).

Ejemplo 16

r cién _d N-{3-fenilacetamido-5- rbo- xi)-6,6-

bl 1 estireno ur

Una solucién de cloruro de fenilacetilo (24,08 mmoles,
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3,18 ml) en 10 ml de diclorometano anhidro se agregd de a
gotas a N-{3-amino-5~(carbo-tbutoxi)-6, 6-dimetil-4, 6~
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’'-metilpoliestirenc urea
(3,01 mmoles, 3,5 g) expandida previamente en 90 ml de
diclorometano anhidro y 16,5 ml de DIEA (96,32 mmoles). La
suspensién resultante fue agitada suavemente a 22°C durante
18 horas. Luego se filtr6é la resina, se lavé con
diclorometano, metanol, y se secd al vacio.

Andlogamente se pueden preparar los siguientes
compuestos usando el cloruro de acilo apropia&ﬁ:
N-{3-(2-naftaleno) acetamido-5- (carbo-tbutoxi) -6, 6-dimetil-
4,6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-1~1i1},N’-metilpoliestireno
urea
N- {3~ (3-bromo)benzamido-5- (carbo-tbutoxi}~6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc urea
_N—13—ciclopropanocarboxamido—s-(carbo-tbutdii)—s,G—dimetil-
4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol~1-il},N’'-metilpoliestireno
urea
N-{3-(4-fluoro)benzamido-5- (carbo-tbutoxi)-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-¢clpirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea
N-{3- (4-tertbutil)benzamido-5- {carbo-tbutoxi)~6, 6-dimetil-

4, 6-dihidropirroleol[3,4-clpirazol-1-il}, N’ -metilpoliestireno

urea
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1 4- irazol-1- N’-metil i i

Tratando los compuestos del ejemplo 16 con &cido
trifluoroacético como se describié en el ejemplo 7, se pueden
obtener los siguientes compuestos:
N-{3-fenilacetil-6,6-dimetil-4, 6-dihidropirroleo(3,4-
c)lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(2-naftaleno)acetamido~-6,6-dimetil-4, 6~
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-(3-bromo)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-1-il},N’~-metilpoliestireno urea ‘
N-{3-clclopropanocarboxamido~5- (carbo-tbutoxl) -6, 6-dimetil-
4, 6-dihidropirrolo(3,4~-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-(4-fluoro)benzamido-6, 6~dimetil~4, 6~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N={3-(4-tertbutil)benzamido-6,6-dimetil-4, 6-

dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea

Eiemplo 18
Pr racién N-{3,5-8 ituido-6, 6~d 1-4, 6~dihidro-
girrblol3.4-c|pir§zol-1-ilt,N'-gg;ilpglie§;irgno ureas

Tratando los compuestos del ejemplo'iT con el Aacido
carboxilico, isocianato o cloruro de sulfonilo apropiado, de
acuerdo con los procedimientos descriptos en los ejemplos 8,
9, 10, se pueden obtener los siguientes compuestos:

N-{3-fenllacetil-5-acetil-6, 6~dimetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
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clpirazol-1-1l1},N’'-metilpoliestirenc urea
N-{3-(2-naftaleno)acetamido-5-acetil-6,6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo{3, 4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-{(3~-bromo)benzamido-5-acetil-6, 6-dimetil~4,6-
dihidropirrolo (3, 4-c)pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-ciclopropanocarboxamido-5- {carbo~tbutoxi)-5-acetil-§, 6-
dimetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’~-
metilpoliestireno urea
N-{3-(4-fluoro)benzamido-5-acetil-6,6-dimetil-4, 6~
dihidropirrolo[B,4-c]pirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-tertbutil)benzamido-5-acetil-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-fenilacetil-5-(2-tienil-acetil)-6,6-dimetil~-4, 6~
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(2-naftaleno)acetamido-5-(2-tienil-acetil)-6, 6~dimetil~
_4,6=dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il),N'-metilpoliestifeno
urea
N- {3~ (3-bromo)benzamido-5-{2-tienil-acetil) -6, 6~dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-1-il}, N’ -metilpoliestireno urea
N-{3-ciclopropanocarboxamido-5- (carbo-tbutoxi) ~5-(2-tienil-
acetil)—ﬁ,6-dimetil—4,6-dihidropirrolo[3}4-c]pirazol-1-
il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-(4-fluoro)benzamido-5- (2-tienil-acetil)-6, 6-dimetil-4, 6~
dihidropirrolof3, 4~-clpirazol-1-il},N'-metilpoliestirenoc urea

N-({3-(4-tertbutil)benzamido-5~(2~-tienil-acetil) -6, 6-dimetil-
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4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestirenco
urea
N-{3-fenilacetil-5-etilaminocarbonil-6,6-dimetil-4, 6~
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N'-metilpoliestirenoc urea
N-(3-(2-naftaleno)acetamido-5-etilaminocarbonil-6, 6-dimetil~
4,6-dihidropirrolof3, 4-c}pirazol~-1-il}, N’ -metilpoliestireno
urea
N-{3—(3—bromo)benzamido-s-etilaminoca{bonil—s,6-dihetil-4,6-
dihidropirrolo[B,4-c]pirazol-1—il},N'—metilpol;estireno‘urea
N-{3-ciclopropanocarboxamido-5-(carbo-tbutoxi)~5-
etilaminocarbonil-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestirenc urea

N~{3- (4-fluoro)benzamido-5-etilaminocarbonil-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-textbutil)benzamido-5-etilaminocarbonil-6, 6-dimetil-
4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-[(3-fenilacetil-5-etilaminocarbonil-6,6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-1-il},N’~-metilpoliestireno urea
N-{3-{2-naftaleno)acetamido-5-etilaminocarbonil-6, 6-dimetil-
4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c)pirazol-1-i1},N’ -metilpoliestireno
urea

N-{3- (3-bromo) benzamido-5-etilaminocarbonil~6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirreolo(3,4-c)pirazol-1-il},N' -metilpoliestireno urea

N-{3-ciclopropanocarboxamido-5-(carbo-tbutoxi)-5-
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etilaminocarbonil-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-1-11},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-fluorc)benzamido-5-etilaminocarbonil-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-{4-tertbutil)benzamido-5-etilaminocarbonil-6, 6-dimetil-
4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-fenilacetil~5-etilaminocarbonil-6, 6~dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—1-il},N'-metilpol;estireno'urea
N-({3-(2-naftaleno)acetamido-5-etilaminocarbonil-6, 6-dimetil-
4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-i1},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-(3-bromo)benzamido-5-etilaminocarbonil-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo{3, 4-c]pirazol-1-il},N'-metilpoliestireno urea
N-{3-ciclopropanocarboxamido-5-{carbo-tbutoxi)-5-
.etilaminocarbonil-6, 6~-dimetil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-1-il},N’'-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-fluoro)benzamido-5-etilaminocarbonil-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-c}pirazol-1-1il},N’-metilpoliestireno urea
N—{3-(4;tertbutil)benzamido-S-etilaminocarbonil-6,6—dimetil—
4, 6-dihidropirrelo(3, 4-c]pirazol-1-i1},N’ -metilpoliestireno
urea
N-{3-fenilacetil-5~butilaminocarbonil-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-il},N’ -metilpoliestireno urea

N-(3-(2-naftaleno)acetamido-5-butilaminccarbonil-6, 6~dimetil~
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4,6-dihidropirroio(3,4-c]lpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-(5-bromo)benzamido—S-butilaminocarboni1-6,6—dimet11-4,6—
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-ciclopropanocarboxamido~-5-(carbo-tbutoxi)-5-
butilaminocarbonil-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolof{3, 4-
clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno urea
N-{3-(4-fluoro)benzamido-5-butilaminocarbonil-6,6-dimetil~
4,6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-1-il},N’-metilpoliestireno
urea '
N-{3-(4-tertbutil)benzamido-5-butilaminocarbonil-6, 6-dimetil-
4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il},N’-metilpoliestireno

urea

Ejemplo 19
Preparacié e riv d 6,6-dimetil-4, 6-dihidro-
pirrolo(3,4= iraz

Por hidrélisis alcalina de los compuestos del ejemplo 18
de acuerdo con el procedimiento descripto en el ejemplo 11,
se pueden obtener los siguientes compuestos:
N-{5-fenilacetil-6, 6-dimetil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-(2-naftaleno)acetamida -
N-{5-fenilacetil-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-(3-bromo)benzamida
N-{5-fenilacetil-6,6-dimetil-4,6-dihidropirrolo([3,4-

clpirazol-3-il}ciclopropanocarboxamida
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N-{5-fenilacetil-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-(4-fluoro)benzamida
N-{5-fenilacetil-6,6~-dimetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4~-
clpirazol~-3=-il}- (4-tertbutil)benzamida
N~-{5-acetil-6, 6-dimetil-4, 6-dihidreopirrolo[3,4-¢clpirazol-3~
il}fenilacetamida .

N-{5-acetil-6, 6~dimetil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c]lpirazol-3-
il}-(2-naftaleno)acetamida '
N—{5-acet11-6,6-dimeti1-4,6-dihidropirrolo[3,q-c]pirazol—B—
il}-{3-bromo)benzamida

1H-NMR (DMSO-d46) d ppm: 8,2 (t), 7,7-8,0 (m), 4,6 (s}, 2,0
(s), 1,6 (s).

N-{5-acetil-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il)ciclopropanocarboxamida

N-{5-acetil-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]lpirazol-3-
_iX}-~(4-fluoro)benzamida

N-{5-acetil-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolol[3, 4-c]pirazol-3-
il}-(4-tertbutil)benzamida
N-(5-{2-tienil-acetil)-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo|[3, 4-
clpirazol-3-il}fenilacetamida
N—{5—(2-tienil-acetil)—6,6-dimetil—4,6—dihldropirrolo[3,4—
clpirazol-3-il}~{(2-naftaleno)acetamida

1H-NMR (DMSO-dé) d ppm: 7,8-8 (m), 7,4-7,6 (m), 7,2-7,3 (m),
4,6 (s}, 1,6 (s).
N-{5~(2-tienil-acetil)~6, 6~dimetil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
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clpirazol-1-1il}- (3-bromo)benzamida
N-{5-(2-tienil-acetil)-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirroloe(3, 4-
clpirazol-3-il}ciclopropanocarboxamida
1H-NMR (DMSO-d6}) d ppm: 7,4-7,6 (m), 6,8-7,0 (m), 4,6 (s),
3,9 (s), 0,8 (m).
N-{5-{2-tienil-acetil) -6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolof{3, 4-
clpirazol-3-il}-(4-fluoro)benzamida
N-{5~(2-tienil~-acetil) -6, 6~dimetil~4, 6-dihidropirrole[3, 4-
clpirazol-3-il}-(4-tertbutil)benzamida
N-{5—(4-fluorobenzoil)-6,6-dimetil-4,6-dihidrbpirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}fenilacetamida
N-{5~(4-fluorobenzoil)-6, 6~dimetil-4, 6é~dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-(2-naftaleno)acetanida
N-{5- (4-fluorobenzoil) -6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-1-il}-(3-bromo)benzamida
N—{5-{4-fluorobenzoil) -6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
c]lpirazol-3-il}ciclopropanoccarboxamida
N-{5-(4-fluorobenzoil) -6, 6—dimetil-4, 6-dihidropirrolol[3,4-
clpirazol-1-il}-(4-fluoro)benzamida
N-{5-(4-fluorocbenzoil)~6, 6~dimetil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4~
clpirazol-3-il}- (4-tertbutil)benzamida '
N-etil-N’-(3-fenilacetamido-6,6~-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-5-il}urea
N-etil-N’-{3-{2-naftaleno)acetamido-6,6-dimetil-4, 6~
dihidropirrolo[3, 4~c]pirazol-1-il}urea
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1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,8-8 (m), 7,4-7,6 {m), 4,3 (s), 1,6
(s), 1,0 (t).
N-etil-N’-{3-(3-bromo)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol~1-il}urea _
N~-etil-N’-{3-ciclopropanocarboxamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrole[3,4-c]pirazol-1-il}urea
1H-NMR (DMSO-d6) d ppm:4,6 (5),1,75-1,85 (m),1,6 (s),1,0 (t}.
N-etil-N’~(3-(4-fluoro)benzamido-6,6~-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-1-il}urea
iH-NMR (DMSO-d6) d ppm: 8,0-8,2 (m), 7,2-7,4 }m), 4,5 (s},
3,0-3,2 (m}, 1,6 (s), 1,1 (t).
N-etil-N'-{3-(4-tertbutil)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c)pirazol~1-il}urea
1H-NMR (DMSO-dé6) d ppm: 8,0 (d), 7,8 (d), 4,6 (s), 3,0.3,2
(m), 1,6 (s), 0,9 (t).
N-Butil-N'-{3-fenilacetamido-6,6~-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-5-il}urea
N-butil-N’-{3-(2-naftaleno)acetamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il}urea
1H-NMR (DMSO-d6) 4 ppm: 7,8-8 (m), 7,4~7,6 (m), 4,3 (s), 1,6
(s}, 0,9 (t). a
N-butil-N’-{3-(3-bromo)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-1-il}lurea
N-butil-N’-{3-ciclopropanocarboxamido-6, 6-dimetil-4, 6-

dihidropirrolo(3,4~-clpirazol-1-il}urea
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1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 4,6 (s), 3,0 (t), 1,6 (s), 0,9 (t).
N-butil-N’-(3-(4-fluoro)benzamido-6,6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-1-il}urea
1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 8,0-8,2 (m), 7,2-7,4 (m), 4,5 (s},
3,0-3,2 (m), 1,6 (s), 1,2-1,3 (m), 0,9 (t).
N-butil-N’-{3-(4-tertbutil)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrole([3,4-clpirazol-1-il}urea
1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 8,0 (m), 7,8 {(d4), 4,5 (s), 3,0-3,2
(m), 1,6 (s), 0,8 (t).

metilpoliestiren a

Una solucién de cloruro de tertbutilo (24,08 mmoles, 4,5
ml} en 10 ml de diclorometano anhidro se agregd de a gotas a
N-{3-~amino-6-{carbo-tbutoxi)-4,5,6,7-tetrahidro-
pirididina[3,4-c]pirazol-1-il},N’-nmetilpoliestireno urea
(3,01 mmoles, 3,5 g) expandida previamente en 90 ml de
diclorometano anhidro y 16,5 ml de DIEA (96,32 mmoles}. La
suspensién resultante fue agitada suavemente a 22°C durante
18 horas. Luego se filtré la resind; se lavd con

diclorometano, metanocl y se secd a2l vacio.

Ejemplo 21
P araci N~-{3- (tertbutil=-ben j -4,5,6,7-

ahidropiridina[3,4-clpirazol-1-il} N’ -metil iestiren
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urea

Tratando N-{3- (tertbutil-bencetamido) -6~ (carbo-tbutoxi) -
4,5,6,7-tetrahidrdpiridinal3,4-clpirazol-1-il},N’~
metilpoliestireno urea con acido trifluorcacético como se
describié en el Ejemplo 7, se obtuvo la N-{3-(tertbutil-
bencetamido)-4,5,6,7-tetrahidropiridina(3, 4~clpirazol-1-
il},N’-metilpoliestireno urea.

Ejemplo 22

Preparacifn e -{3= rt =benzamido)-6-s ituido-

4,5,6,7-tetrahidropiridinal3,4-clpi i—l-' N’ -
metilpoliestireno ureas

Tratando la N-{3-(tertbutil-bencetamido)-4, 5,6, 7-
tetrahidropiridina(3,4-c]pirazol-1-il},N’-metilpoliestirenc
urea con el &cido carboxilico, isoclanato o cloruro de
sulfonilo apropiados, de acuerdo con los procedimientos
descriptos en los ejemplos 8, 9, 10, se pueden oﬁtener los
siguientes compuestoes:
. N={3-{4-tertbutil-benzamido)-6-isopropilaminocarbonil-
4,5,6,7-tetrahidropiridina(3,4-clpirazol~6-il},N’'-
metilpoliestireno urea
N-{3- (4-tertbutil-benzamido)-6-(2-tienil)acetil-4,5,6, 7-
tetrahidropiridina(3,4-c]lpirazol-3-il},N’-metilpoliestirenc
urea
N-{3-(4-tertbutil-benzamido)~-6-acetil-4,5,6,7-tetrahidro-

piridinal[3, 4-clpirazol-3-il},N’'-metilpoliestireno urea
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N-{3~(4-tertbutil-benzamido)-6-metansulfonil-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(3,4-clpirazol-3-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-(4-tertbutil-benzanido)-6-etilaminocarbonil-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal(3,4-clpirazol-6-il}lurea,N’~-
metilpoliestireno urea
N-{3-(4-tertbutil-benzamido)-6-(3-metil)butiril-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(3,4-clpirazol-3-11},N’-metilpoliestireno
urea _
N-{3-(4-tertbutil-benzamido)-6-(2-furoil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(3,4-c]pirazol-3-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-(4-tertbutil-benzamido)-6-fenilacetil-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(3,4-clpirazol-3-il},N’-metilpoliestireno
urea
N-{3-(4-tertbutil-benzamido)-6-fenilsulfonil-4, 5, 6, 7-tetra-
hidropiridina{3,4-clpirazol-3-il},N’-metilpoliestirenc urea
N-{3-(4-tertbutil-benzamido)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina{3, 4-

clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida,N'-metilpoliestireno

urea
Ejemplo 23
Preparacidén de derivados de 3—~(tertbutil-benzamido)4,5,6,7-

tetrahidropiridina(3,4-clpirazol-6-il
Por hidrélisis alcalina de compuestos del ejemplo 22 de

acuerdo con el procedimiento descripto en el ejemplo 11, se
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obtuvieron los siguientes compuestos:
N-isopropil-N’'-{3-(4-tertbutil-benzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(3,4-¢c]pirazol-6-il}urea; 1H-NMR (DMSO-dé6)
d ppm: 7,90-7,47 (m,4H), 4,41 (s,2H), 3,75 (m,1H), 3,47
{m,2H), 2,39 (m,2H), 1,3 (s,9H), 1,04 (6H).
N-{6-(2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridina{3,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppm: 7,9-7,47 (m,4H), 4,58 (m,2H), 4,04 (s,1H), 3,71 (m,2H),
2,44 (m,2H), 1,3 (s,9H). _ .
N-{6-acetil-4, 5,6, 7-tetrahidropiridina{3, 4-clpirazol-3-il}-4-
tertbutil-benzamida;
N-{6-metansulfonil-4, 5, 6, 7-tetrahidroplridin(3,4-c]pirazol-3-
il}-4-tertbutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,9-7,47
(m,4H), 4,3 (s,2H), 3,40 (m,2H), 2,94 (s,3H), 2,52 (m,2H),
1,30 (s,9H).
N-=etil-N’'-{3-(4-tertbutil-benzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina{3,4{-clpirazol-6~il}jurea; 1H-NMR (DMS0-d6)
d ppm: 7,90-7,47 (m,4H), 4,41 (s,2H), 3,49-3,04 (m,4H), 2,38
(m,2H), 1,30 (s,9H), 1,01 (t,3H).
N-{6-(3-metil)butiril-4,5,6,7-tetrahidropiridina(3,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d
ppﬁ: 7,91-7,47 (m,4H), 4,56 (s,2H), 3,62-2,27 (m,6H), 1,30
(s,9H), 0,88 (m,6H).
N-{6-(2-furoil)-4,5,6, 7-tetrahidropiridina[3, 4-c]pirazol—-3-
il}-4-tertbutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6}) d ppm: 7,91-6, 62

3%
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(m,7H), 3,82 (m,2H), 2,56 (m,2H), 1,30 (s,9H).
N-{6-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal3, 4-c]lpirazol-3-
il}-4-tertbutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,90-7,29

(m,9H), 4,6 (2H), 3,8 (s,2H), 3,68 (m,2H), 2,4 (m,2H), 1,30
(s,9H) .

N-{6-fenilsulfonil-4, 5,6, 7-tetrahidropiridinal[3, 4-clpirazol-
3-il}-4-tertbutil-benzamida;

N-{6-(quinolina-8-sulfonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal(3, 4-

clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-dé) d

ppm: 8,9-7,47 (m,10H)}, 4,6 (2H), 3,56 (m,2H), 2,26 (m,2H),
1,30 (s,9H).
Ejemplo 24
reparacién de N-{3-(4-tbutil)benzamido-5~-(3-metilbutil)-4,6-
ihidr rolof3,4- irazol-1-31},N'metil i ir ur
Se expandié la N-{3-(4-tbutil)benzamido-4, 6-dihidro-

pirrolol3,4~clpirazol-1-il},N’metilpoliestireno urea (0,086

mmoles, 100 mg) en 4 ml de DMF anhidro/EtQOH (3:1) y se tratd
con isovaleraldehido (0,86 mmoles, 74,1 mg) y complejo de
borano-piridina (BAP) (0,86 mmoles, 79,9 mg). La mezcla se
agitdé suavemente en atmésfera de argbén durante 4 dias a 22°C.
Luego se filtré la resina, se lavé con DMF/ﬁtOH, DCM y MeOH
y se secd al vaclo. .

AnAdlocgamente se ©pueden preparar los siguientes
compuestos:

N-{3-(4-tbutil)benzamido-5-(2-feniletil)-4, 6~
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aihidropirroloIB,4—c]pirazol-1-il},N'metilpoliestireno urea
N-{3-(4-tbutil)benzamido-5-[2-(2~tienil)etil}-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-il},N'netilpoliestirenc urea

Ejemplo 25

Pr ién ivado - il- zamido-4, 6-
dibidropirrolof3,4-cipirazol-S-alquilo

Por hidrélisis alcalina de compuestos del ejemplo 22 de
acuerdo con el procedimiento descripto en el ejemplo 11, se
obtuvieron los siguientes compuestos:
N—{5-isopentil—4,6-dihidropirrolo[3,4—c]pirazol;3—il}-4—tert—
butilbenzamida; 1H-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,9-7,8 (m); 7,5-7,4
(m); 4,0-3,8 (m); 2,7-1,6 {m); 1,5-1,4 (m);1,30 (s);0,90 (d).
N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
tertbutil-benzamida; 1H-NMR (DMSO-dé6) d ppm: 7,9-7,8 (m);
1,5-7,4 (m}; 7,3-7,1 (m); 4,0-3,8 (m); 3,1-2,8 (m); 1,30 (s).
_N—rS-(Z-tien-z-iletil)-d,6—dihidropifrolo[3,4-c]pirazol—3—
il}-4-tertbutil-benzamida; 1H~-NMR (DMSO-d6) d ppm: 7,92-6,92
(m,7H); 3,2 (m,4H); 1,3 (9H).

Ejemplo 26
reparaciédn 5- =butil éster l-etil és d aci -
mino-4, 6-dihidro-pi o[3,4-clpirazol-1.5-dicarbox4ili

Una solucién de clorocarbonato de etile (8,9 ml, 93
mmoles) en THF (250 ml) se agregd® lentamente a una mezcla de
tert-butil éster del acido 3-amino-4, 6-dihidro-1H-
pirrolo(3,4-c]pirazol-5-carboxilico (20 g, 89 mmoles) y DIEA
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(92 ml, 528 mmoles) en THF (500 ml) a 0-5°C. La reacci6bn se
mantuvo a la misma temperatura durante dos horas, luego se
dejd alcanzar la temperatura ambiente y se agité durante la
noche. La mezcla obtenida se evaporé a sequedad al vacio. El
residuo resultante se extrajo con ACOEt y agua. La fase
orgadnica se separd, se secd sobre sulfato de sodio y se
evapor® a sequedad. La mezcla se purificé por cromatografia
flash (eluyente: acetato de etilo/ciclohexano 4/6 a 7/3) para
dar 19 g (rendimiento 72%) del compuestc del titulc como un

sé6lido blanco.

Ej 1 7
Preparacién del S-tert-butil éster 1-etil éster del &cido 3-
2-n alen-2-il-pr nilamino) -4, 6-dihidro-pirrolo[3, 4-

irazol-1, S-dicar 113

A una solucién de &cide 2-naftalen-2-il-propiénico {1, 48
g, 7,4 mmoles) en DCM (40 ml) y DMF cat., se agregd de a
gotas (COCl), (0,83 ml, 9,65 mmoles) en DCM (10 ml). La
' mezcla se agitdé a temperatura ambiente durante 30 min. La
mezcla de reaccién se concentré al vacio, se reconstituyd dos
veces con tolueno y se concentré. Una solucién del cloruro de
acilo obtenido en THF (40 ml) se agregb'ientamente a una
mezcla de 5-tert-butil éster l-etil éster del acido 3-amino-
4,6-dihidro-pirrolo(3,4-c]pirazol-1,5-dicarboxilico (2,0 g,
6,75 mmoles) y DIEA (5,8 ml, 33,3 mmoles) en THF (40 ml a O0-

5°C. La reaccién se dejé alcanzar la temperatura ambiente y
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se agitdé durante la noche. La mezcla se filtrd y la solucién
se evapor® a sequedad al vacio. El residuo resultante se
disclvid en DCM y la solucién obtenida se lavd con salmuera,
se secdé sobre sulfato de sodio, se filtrd y se evapord a
sequedad. El producto crudo se purificé por cromatografia
flash (eluyenfe: acetato de etilo/ciclohexano 3/7 luego 4/6)
para dar 3,0 g (rendimiento 93%) del compuesto del titulo

como un sb6lido blanco.

Se trataron 2,5 g (5,2 mmoles) del 5-tert-butil éster 1-
etil éster del &cido 3-(2-naftalen-2-il-propionilaminc)-4, 6-
dihidro-pirrolo{3,4-clpirazol-1, 5~dicarboxilico en 15 ml de
DCM con 16 ml de TFA/DCM (1:1). La mezcla de reaccién se
agitd durante 30 min y se evapor6 a sequedad. E1 residuo
resultante se disolvié en DCM y la solucién se lavd con
salmuera y luego se traté con NaHCO, ac. El precipitado

obtenido se filtré, se lavd con agua y DCM y luego se secd al

vacio para dar 2,0 g (rendimiento cuantitati%o) del compuesto

del titulo.
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Una solucién de 4-nitrofenilcloroformato (0,213 g, 1,06
mmoles) en THF seco {10 ml) se agregd de a gotas a una
solucién de etil éster del &cido 3-(2-naftalen-2-il-
propionilamino)~5, 6-dihidro-4H-pirrolo[3,4-c]pirazol-1-
carboxilico (0,4 g, 1,06 mmoles) y DIEA (0,184 ml, 1,06
mmoles) en THF seco (10 ml). La suspensién resultante se
agitd a temperatura ambiente durante aprox. 4 horas. Después
de la evaporacién de los solventes, se disolvid la mezcla de
reacclén en DCM, se lavd con agua, sSe secd sobre sulfato de
sodio y se evapord6 a un sélido amarilio (0,55 g,
cuantitativos). El sélido se disolvid en.acetonitrilo (15
ml), se tratdé con 4-IMAP (130 mg, 1,06 mmoles) y piperidina
(2,75 mmoles, 0,27 ml). La mezcla de reaccién se sometid a
reflujo durante aprox. 24 horas, se evapord, se disolvié en
DCM, se lavoé con NaOH 1H, salmuera, HCl1l 0,1 N, salmuera, se
secd sobre sulfato de sodlo, se filtrd y se evapord. El
compuesto del titulo se obtuvo después de purificacibén
cromatogridfica sobre gel de silice usando DCM/MeOH 95:5 como
eluyente (0,115 g, rendimiento 26%). 1H-NMR (DMSO-dé6é) d ppm:
7,8-7,5 (m); 4,4 (m}); 4,0 (m); 3,1 (m); 1,5 (m).

Andlogamente se pueden preparar los sig'tiientes derivados
partiendo de la amina apropiada:
N,N-dimetil-N’-{3-(2-naftalen-2-il-propionamido) -4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-illurea; 1H-NMR (DMSO-d6) d
-ppm: 7,8-7,5 (m); 4,4 (m); 4,0 (m); 2,8 (s); 1,5 (d).
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N,N-dimetil-N’-{3-(2-fenil~-tiazol—~-4-il)acetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina{4, 3-c]pirazol-5-il}urea; 1H-NMR (DMSO-d6)
d ppm: 2,60-2,75 (m,6H); 3,30 (t,2H); 3,82 (s,2H); 4,10
(s,2H); 7,40-7,55 (m,4H); 7,85-7,95 (m,2H).

jempl ul
jemplo 1; Cé& |
Se preparan 5000 cipsulas, cada una conteniendo 0,25 g
de uno de los compuestos de la férmula (I) mencionados en los
Ejemplos precedentes como ingrediente activo, como sigue:

- Composicién de ingrediente activo 1250 g
- Talco 180 g

- Almidén de trigo 120 g
- Estearato de magnesio 80 g
- Lactosa 20 g
Procedimiento., de preparacién: Las sustancias en polvo
mencionadas son presionadas a través de un tamiz de ancho de
malla 0,6 mm. Porcicnes de 0,33 g de la mezcla son
transferidas a capsulas de gelatina con ayuda de una maquina
llenadora de cépsulas.
Ejemplo 2: CApsulas blandas

Se preparan 5000 capsulas de gelatina Slanda, cada una
conteniendo 0,05 g de uno de 165 compuestos de la férmula (I)
mencionados en los ejemplos precedentes como ingrediente
activo, como sigue:

- Composicién de ingrediente active 250 g
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- Lauroglicol 2 litros
Procedimiento de preparacién: El ingrediente activo en polvo
es suspendido en lauroglicol (laurato de propllenglicol,
Gattefoss S.A., Saint Priest, Francia) y molido en un
pulverizador en himedo a un tamafio de particula de aprox. 1
a 3 mm. Porciones de 0,419 g de la mezcla, en cada caso, son
transferidas luego a cédpsulas de gelatina blandas por medio
de una mAquina llenadora de cépsulas.
Ejemplo 3: Cdapsulas blandas

Se preparan 5000 cApsulas de gelatina blgﬁda, cada una
conteniendo 0,05 g de uno de los compuestos de la férmula (I)
mencionados en los ejemplos precedentes o siguientes como
ingrediente activo, como sigue:
- Composicién de ingrediente activo 250 g
- PEG 400 1 litro
- Tween BD 1 litro
Procedimiento de preparacién: El ingrediente activo en polvo
es suspendido en PEG 400 (polietilenglicol de Mr entre 380 y
aprox. 420, Sigma, Fluka, Aldrich, EE.UU.) y Tween’ 80
(monolaurato de polioxietileno sorbitéan, Atlas Chem. Inc.,
EE.UU., suministrado por Sigma, Fluka, Aldrich) y molido en
un pulverizader en himedo a un tamafic de particula de aprox.
1 a 3 mm. Porciones de 0,43 g de la mezcla, en cada caso, son
transferidas luego a capsulas de gelatina blandas por medio

de una miquina llenadora de capsulas.
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de biciclo-pirazol de Ebdrmula (I):

R

\
HN /N\NH

CH)m (CH),
Rd%\
Rec

caracterizado porque:

AN
R,

- R y R;, iquales o diferentes, son independientemente un
Atomo de hidrégeno o un grupo opcionalmente sustituido
seleccionado entre R/, -COR’, -COOR’, -CONHR’, -CONR’R", -NH-
C(=NH)NHR’, -C(=NH)NHR’, -SO,R’, =-SO,NHR’, o -SO,NR’R”; en
donde R’ y R", iguales o diferentes, son seleccionados
independientemente entre hidrégeno o arilo alquilo C1-.C;,
cicloalquilo C;-C¢, arilo o© alquilo ¢C,-C,, rectos o
ramificados, opcional y adicionalmente sustituido, o R’ y R”
tomados juntos forman una cadena alquileno C,-Cg;

- Ra, Rb, Rc y Rd, iquales o diferentes, son seleccionados
independientemente entre hidrégeno, grupo'é -CH,0R’, arilo
alquilo C,-C;, arilo, alquilo C,-C¢, rectos o ramificados,
opcional- y adicionalmente sustituidos, en donde R’ es como
se definié mds arriba o Ra y Rb y/o Rc y Rd, tomados junto

con el 4tomo de carbono al cual estan unidos, forman un grupo
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cicloalquilo C,;-C; opcionalmente sustituido;
- m y n, cada uno independientemente, representa 0 o un
nimero entero de 1 a 2, con la condicién de que m + n sea
menor que, o igual a, 2 (m + n s 2);
y la sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
2. Un compuesto de acuerdo con la relvindicaciétn 1,
caracterizado porque R es -COR’ o -CONHR’ y R, es R’, -COR’,
~-CONHR’, -CONR’R¥, -SO,R’, -SO,NHR’ o -SO,NR’R”, eh donde R’
y R”, iguales o diferentes, son seleccionados entre hidrégeno
o arilo alquilo C,-C,, cicloalquilo Cy-Cs, arilo o alquilo Cy-
Csr rectos o ramificados, opcionalmente sustituidos, o R’ y
R” tomados juntos forman una cadena alquileno C;~C,;
- Ra y Rb, iguales o diferentes, son seleccionados entre
hidrbégeno o alquilo C,-C, recto o ramificado, o tomados junto
con el atomo de carbono al cual estan unidos, Ra y Rb forman
unmr grupo cicloalquilo Cy—Ce;
- Rc ¥ Rd son ambos adtomos de hidrégeno;
- mes 0o 1;
- nes0ol.
3. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,
caracterizado porque R es -COR’ o -CONHR’ y‘R, es R’, -COR’,
~CONHR’, -CONR'R”, -SO,R’, -SO,NHR’ o —-SO,NR’R”, en donde R’
y R”, iguales o diferentes, son seleccionados entre hidrégeno
0 grupos arilo alqullo C,-C¢, cicloalquilo C,-C¢, arilo o

alquilo Ci—Cer rectos o] ramificados, opclionalmente
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sustituidos, o R’ y R* tomados juntos forman una cadena
alquileno C,~C4; Ra es hidrédgeno; Rb es un grupo -CH,0R’ en
donde R’ es como se definid® mas arriba; Rc y Rd son ambos
dtomos de hidrbégeno; m es 0 o 1; n es O,
4, Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,
caracterizado porque R es -COR’ o -CONHR’ y R, es R’, -COR/,
-CONHR’, ~CONR'R”, -SO;R’, ~-SO,NHR’ o -SO,NR’'R”", en donde
R’ y R, iguales o diferentes, son seleccionados entre
hidrégeno © grupos arilo alquilo C;-C¢, cicloalquilo C,-Cg,
arilo o alquilo C,-C,, rectos o ramificados, -opcionalmente
sustituidos, o R’ y R tomados juntos forman una cadena
alquileno C,-Cg; Ra, Rb, Rc y Rd son todos datomos de
hidrégeno; m y n son ambos O.
5. Un compuesto de acuerdo con 1la reivindicacién 1,
caracterizado porque R es -COR' o -CON}n_l' Y R, es R/, ~-COR’,
~CONHR’, ~-CONR’R* o -SO,R’, en donde R" y R”, iguales o
diferentes, son seleccionados entre hidrbégeno o grupos arilo
alquilo C,;-C¢, cicloalquileo C;-C¢ arilo o alquilo C;-Cg,
rectos o ramificados, opcionalmente sustituidos, o R’ y R’
tomados juntos forman una cadena alquileno C,-C¢; Ra y Rb
iguales o diferentes, son seleccionados e'r;tre hidrégeno o
alquilo C;-C; recto o ramificado o, tomados junto con el dtomo
de carbono al cual estdn unidos, Ra y Rb forman un grupo
cicloalquilo Cy~Cg;
- Rc y Rd son ambos atomos de hidrégeno;

3G
3 o
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- mes 1;
- n es 0.
6. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,
caracterizado porque R es -COR’ o -CONHR’ y R, es R’, -COR’,
-CONHR’, -CONR'R” o -SO,R', en donde R’ y R”, iguales o
diferentes, son seleccionados entre hidrégenc o grupos arilo
alquilo C,-C¢, cicloalquile Cy-C¢, arile o alquilo C,-Ce,
rectos o ramificados, opcionalmente sustituidos, o R’ y R*
tomados juntos forman una cadena alquileno C.-Q‘;
- Ra y Rb iguales o diferentes, son seleccionados entre
hidrégeno o alquilo C,-C, recto o ramificado o, tomados junto
con el Atomc de carbono al cual estan unidos, Ra y Rb forman
un grupo cicloalquilo C,-Cg:
- Rc Yy Rd son ambos a&tomos de hidrdgeno;
- m es 0O;
~-" nesl.
7. Un compuesto de acuerdo con 1la reivindicacién 1,
caracterizado porque R es -COR’ o -CONHR’ y R, es R’, -COR’,
-CONHR', -CONR'R”, -SO,R’, -SO,NHR’ o -SO,NR'R”, en donde R’
y R”, iguales o diferentes, son seleccionados entre hidrégeno
© grupos arilo alquilo C,-Cg, cicloalquilt; Cy-Cs, arilo o
alquilo C,-Cs, rectos o ramificados, opcionalmente
sustituidos, o R’ y R” tomados juntos forman una cadena
alquileno C,~C;;

- m y n son ambos 0;
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- cada uno de Ra y Rb independientemente es hidrégeno o
alquilo C;~C, o Ra y Rb tomados junto con el atomo de carbono
al cual estédn unidos, forman un anillo cicloalquilo C,-C4; ¥y
Rc Yy Rd son hidrégeno.
8. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,
caracterizado porque R es -COR’ o -CONHR' y R, es R, -COR',
-CONHR’, -CONR’'R", -SO,R’, -SO,NHR’ o -SO,NR'R”, en donde R’
y R”, iguales o diferentes, son seleccionados entre hidrégeno
© grupos arile alquilo C,-C;, cicloalquilo C,-Cq, arilo o
alquilo C,-Cs: rectos o ramificados, gpcionalmente
sustituidos, o R’ y R” tomados juntos forman una cadena
alguileno C,-C;;
- m y n son ambos 0;
- Ra, Rb, Rc y Rd son hidrégeno.
9. Un compuesto de acuerdo con la reivindicacién 1,
seleccionado entre:
1, N-{5-fenilacetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-
il}fenilacetamida;
2. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c)pirazol-3-
il}fenilacetamida;
3. N—bencil-N'-{3-fenilacetamido-4,6—dihidropirrolo{3,4-
clpirazol-5-illurea; -
4. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-

il}fenilacetamida;

5. N-etil-N’-~-{3-fenilacetamido-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
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c]pirazol-5-il}urea; )
6. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
(fenil) fenilacetamida;
7. N—{S-acetil—d,S—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3—il}-é—
naftilacetamida;
8. N-(5-acetil~4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-
furan-2-carboxamida;
9. N-{5-acetil-4, é-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-11}-5-
clorotiofeno-2-carboxamida;
10. N-{S-acetil-4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pir;zol-3—il}-6—
cloronicotinamida;
11, N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-
benzofuran-2-carbioxamida;
12, N-{5-acetil-4,6-dihidroplirrolo[3,4~-clpirazol-3-il1}-4-
fenoxibenzamida;
13." N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
tertbutilbenzamida;
14. N-(5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
piperonilamida;
15. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-[2-
metil-5-fenil-furan-3-carboxamida); '
16. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-1il}-
(quinolina-6-~carboxamida) ;
17. N-{(5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-[5~-

(4—clorofénil)furan—z-carboxamida);
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18. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-4-tertbutilbenzamida; .
19. N-=({5-bencensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-4-tertbutilbenzanmida;
20. N-{S5-benzoil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-4-
tertbutilbenzamida;
21. N-{5-{(l-naftaleno)sulfonil-4,6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
22. N—{5—(l—naftoil)—d,G-dihidropiriolo[B,4—c]pirazol-3—il}-
4-tertbutilbenzamida; .
23. N-{S5-fenilacetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-
4-tertbutilbenzamida;
24. N-fenil-N’-{3-(4-tertbutil-benzamido}-4, 6-
dihidropirrolo{3,4-clpirazol-5-illurea;
25, N-isopropil-N’-{3-(4-tertbutil-benzamido)-4,6~
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea;
26. N-({5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-4-fenoxilbenzamida;
27. N-{5-benzoil-4,6-dihidropirrolo|[3,4-clpirazol-3-il}~4-
fenoxibenzamida;
28. N-{5—(1-naftoil)—4,G—dihidropirrolo[S,i;c]pirazol-B—il}-
4-fenoxibenzamida;
29. N-isopropil-N’-{3-(4-fenoxi-benzamido)~-4,6-
dihidropirrolo{3,4-c]lpirazol~5-illurea;

30. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3~-il}-[2~-
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(2-naftil)propionamida;
31, N-isopropil-N’'-{3-piperonilcarboxamido-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-5-il}urea;
32. N-ciclohexil-N’'-{3-(4-tertbutil-benzamido)-4, 6-
dihidropirrolo{3,4-clpirazol-5-il}urea;
33, N=-etil-N’'-{3-(4-tertbutil-benzamido-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-5-il}urea;
34. N-(2,6-dietilfenil)-N’-{3-(4-tertbutil-benzamido)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-5-il}urea;
35. N-ciclohexil-N’-{3-(2-etil-butiramido)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-illurea;
36. N-(2,6-dletilfenil)-N'-{3-piperonilcarboxamido-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-5-illurea;
37. N-2-metoxifenil-N’~-{3-{(2-naftalen-2-il-propionamido)-
4, 6~dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-5-il}lurea;
38." N-(l1-fenil)etil-N’-{3-(2-naftalen-2-il-propionamido)-
4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-5-illurea;
39. N-{5-fenilsulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-3-(2-naftalen-2-il)-propionamida;
40. N-{2,5-dimetilfenil}-N’-{3-(4-tertbutil-benzamido}-4, 6~
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}urea;
41. N-(2,5-dimetilfenil)-N’'-{3-(2-etil-butiramido)-4, 6~
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea;
42. N-(4-fluorofenil)-N’'-{3-(2-etil-butiramido)-4,6-

dihidropirrolo(3, 4-c]lpirazol-5-il}urea;
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43. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-c]pirazol-3-
il}-4-tertbutilbenzamida;
44, N-2-clorofenil-N’-{3-(2-naftalen-2-il-propionamido)-4,6-
dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-5-il}urea;
45. N-(5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4~-clpirazol-3-
il}-2-(2-naftil)-propionamida;
46, N-{5~(3-metil-butanocil)-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-1l}-4-fenoxibenzamida;
47. N-{5-{2-fenil-tiazol-4-il}acetil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; -
48. N-{5-(2-tienil-acetil)-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-
3-il}-4-tertbutilbenzamida;
49, N-{5-(3-piridinil-acetil)-4,6-dihidropirrolol[3, 4~
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
50. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}=-4-fenoxibenzamida;
51. N-{5-(2-metilpropil)carbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clplrazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
52. N-{5-(2-fenil-tiazol-4-il)acetil-4, 6—-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
53. N-{S—(2-tienil)acetil—4,6—dihidropirrolb[3,4-c]pirazol—
3-il}-4-fenoxibenzamida;
54. N-{5-(benzo[l,3]dioxo-5-il)acetil-4,6-
dihidropirrole(3,4-clpirazol-3-il}-3-metilbutanamida; '
55. N-{5-{l1-naftaleno)sulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
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clpirazol-3-il}-ciclopropilcarboxamida;
56. N-{5-(2-metoxifenil)-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
i1}-3-(2-naftalen-2-il)-propionilamida;
57. N-{5-(2-furoil)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
3-(2-naftalen-2-il)-propionilamida;
58. N-{5-{5-(l-morfolinometil)furan-2-carbonil)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
59. N-[5-{4-[2-{(l-pirrolidinil)etoxi]fenil}acetil-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
60. N-{5-(l-H-benzotriazol—Srcarbénil)-4,6—
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
6l. N-{5-(pirrol-3-carbonil)-4,6-dihidropirrolol(3,4-
c]lpirazol-3-il}~4-tertbutilbenzamida;
62. N-{(5-{4-[2-ox0-(l-pirrolidinil)etoxi]fenil}acetil-4, 6-
dihidropirreolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
63.” N-{5-(4-metilsulfonamido-fenil)acetil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
64, N-{5-[2-(6-oxo0o-1(6H)-piridazinil]lacetil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
65. N-{5-(3-carbamoilmetoxi-fenil)acetil-4, 6-
dihidropirrolo{3, 4-c]pirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
66. N-{5-(4-carbamoilmetoxi-fenil)acetil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
67. N-{5-[4-(l-pirrolidinil)fenilljacetil-4,6-
dihidropirrolo([3, 4-c]lpirazol-3-11}-4-fenoxibenzamida;
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68. N-({5-carbamoiloxiacetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
69. N-{5-{4-[2-(4-metilpiperazin-2-il)etoxi)fenill}acetil-
4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}~-4-fenoxibenzamida;
70. N-{5-{4-[2~{l1-pirrolidinil)etoxi)fenil}acetil-4, 6~
dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
71. N-({5-{4-[2-0x0-2-(l-pirrolidinil)etoxi]fenil}acetil-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
72, N-{5-{(4-metilsulfonamido-fenil)acetil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3-il}-4-tertbutii£enzamida;
73. N-{5-({piridina-3-carbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
74. N-{5~(piridina-3-carbonil)-4,6é-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
75. N=-{5-(piridina-4-carbonil)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
76. N-{(5-(2-metil-piridina-3-carbonil}-4, 6-
dihidropirreolo([3,4-clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
77. N-{5-(2-tiometil-piridina-3-carbonil)-4,6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4~-tertbutilbenzamida;
78. N-{5—(pirazina-z—carbonil)-4,6—dihihropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
79. N-{5-(3-furoil)-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-il}-
4-fenoxibenzamida;

80, N-{5-(2-tenoil)-4,6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-
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4-fenoxibenzamida;
Bl. N-{5-(7-metoxi-benzofuran-2-carbonil)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4~c]pirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
82. N-{5-(benzofuran-2-carbonil)-4, 6-dihidropirrolol(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
83. N-{5-(2~furoil)-4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-i1}-
4-tertbutilbenzamida;
84, N-{5-(3-furoil)-4,6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-il}-
4-tertbutilbenzamida;
85. N—(5-t2-furoil)—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]§irazol-3-il}-
4-fenoxibenzamida;
86. N-{5-(3-tenoll)-4,6-dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-3-il}-
4-tertbutilbenzamida;
87. N-{5-({quinoxalina-2-carbonil)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
88, N-{S-(2-tienil)acetil-4, 6-dihidropirrolo|3,4~-c]pirazol-
3-il}-4-tertbutilbenzamida;
89. N-{S5-(quinolina-6-carbonil)-4,6-dihidropirrolol(3,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
90. N-{5-(3-furoil)-4,6-dihidropirrolo|[3,4-clpirazol-3-il}-
4-fenoxibenzamida; .
91. N-{5-(pirazina-2-carbonil)-4,6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
92. N-{5-[2-(6-oxo-1(6H)-piridazinil]acetil-4,6-
dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-il}-4-tertbutilbenzanida;
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93. N-{S5-(4-carbamoilmetoxi-fenil)acetil-4, 6-
dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-11}-4-tertbutilbenzamida;
94. N-{5-carbamoiloxiacetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
95. N-{5-{4~-{2-({4-metilpiperazin-2-il}etoxi]}fenil}acetil-
4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4~tertbutilbenzamida;
96. N-{5-(2-metilsulfonamidotiazol-4-carbonil)-4, 6-
dihidropirrolol[3, 4-clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
97. N-{5-(benzofuran-2-carbonil)-4,6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida; - . .
98. N-{5-(piridina-2-carbonil)-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
99, N-{5-{2-metil-piridina-3-carbonil)-4, 6-
dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
100. N-{5-(quinolina-4-carbonil)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
101, N-{5-[4-(l-pirrolidin-2~-on)benzoil]-4, 6~
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
102. N-{5-fenlletil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c)pirazol-3-il}-4-
tertbutilbenzamida;
103. N-n-butil-N’-{3-(2-naftalen-2-il-prbbionamido)-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c)lpirazol-5-il}urea; -
104. N-isopropil-N’-{3-(2-naftalen-2-il-propionamido}-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-5-il}urea;

105. N-{S5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
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5-il}-2-naftilpropionamida;
106. N-{5-etoxicarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-5-
i1)-3-{2-naftalen-2-il)-propionamida;
107. N-{5-(3-metilbutilpirrol)-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-5-il}-3-(2-naftalen-2-il)-propionilamida;
108, N-{S5S-aminocarbonilmetil-4,6-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-5-il}-3-(2-naftalen-2-il)-propionamida;
109. N-{5-(pirrol-3-ilcarbonil)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-5-il}-3-(2-naftalen~2-il)-proplionamida;
110. N-{S—etoxicarbonil-4,6—dihidropirrolo[3,4;c]pirazol-3-
il}-4-tertbutilbenzamida;
111. N-(5-isopentil-4,6-dihidropirrolo(3,4~c]pirazol-3-il}-4-
tertbutilbenzamida;
112. N-butil-N’~-(3-(4-tertbutil-benzamido)-4, 6-
dihidropirrolo({3,4-clpirazol-5-il}urea;
113, N-{5-(indol-2-il)carbonil-4,6-dihidropirrolo(3, 4-
c]lpirazol-3-il}=-4-tertbutilbenzamida;
114, N-{5-{1-metil-indol-3-il)-4, 6-dihidropirrolof{3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
115. N-{5-[4-(1-imidazolilmetil)benzoil)l-4,6-
dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
116. N-{5-[4-(1l~imidazolilmetil)benzoil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
117. N-{(5-[4-(1-pirrolidin-2-on)benzoil-4,6-

dihidropirrolo{3,4-c]lpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
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118. N~-{5-(2-morfolinometil-5-furoil)-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3~il}-4-fenoxibenzamida;
119. N-{5-(5~acetilamino—-2-furoil)~4, 6-dihidropirrolol[3,4-
clpirazol-3~-il}-3-(2-naftalen-2-il)-propionamida;
120. N-{5-(4-metil-piperazin-1-il)acetil-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-il}-3-(2-naftalen-2-il)-
propionamida;
121. N~{5-(piperidin-1-il)acetil-4,6-dihidropirrolol(3, 4-
clpirazol-3-il}-3~(2-naftalen-2-il)-propionamida;
122.N-{S—(pirrolidin—l—il—carbonil)ﬁetil-4,G-
dihidropirrolo{3,4-c]lpirazol-3-il}-3-({2-naftalen-2-il)-
propionanida;
123. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol~3-il}-(4-
pirrolidin-1-il)-fenilacetamida;
124. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-2-
_{(4=-pirrolidin-1-il) fenil)propionamida;
125. N-(5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-(4-
(2-oxo-pirrolidin-1-il) fenil) acetamida;
126. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]jpirazol-3-il}-2-(4-
(2-oxo-pirrolidin-1-il) fenil)propionamida;
127. N-2-metoxifenil-N’-{2-[4-{2-oxo-pirrolidin-1-il)-fenil]-
propionamido-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-5-il}urea;
128. N-2,4-difluorcfenil-N’'-{2-[4~(2-oxo-pirrolidin-1-il)-
fenil]-propionamido~4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-5-

illurea;
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129, N-(1-fenil)etil-N’-{2-[4-(2-0x0-pirrolidin-1-il)-fenil])-
propionamidq-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—5—il}urea;
130. N-2-metoxifenil-N’'-{2-(4-pirrolidin-l1-1il-fenil)-
propionamido-4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea;
131. N-2,4-difluorofenil-N’-{2-(4-pirrolidin-1~il-fenil)-
propionamido-4, 6-~dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-5-il}urea;
132, N-{(1-fenil)etil-N’'-{2~(4-pirrolidin-1-il-fenil)-
propionamido~4, 6-dihidropirrolo{3, 4-c]lpirazol-5-il}urea;
133. N-{5-fenilsulfonil~-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c}pirazol-3-
i1}-2- (4-pirrolidin-1-il-fenil)-propionamida;
134. N-2-metoxifenil-N’-{[4-(2-oxo-4-pirrolidin-1-il)-fenil]-
acetamido-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-5~il}urea;
135. N-2-clorofenil-N’'-{[4-{2-0ox0-4-pirrolidin-1-il)-fenil]-
acetamido~4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-5-il}urea;
136. N-{l-fenil)etil-N’-{[4-(2-0xX0-4-pirrolidin-1-il)-fenill-
‘acetamido-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-illurea;
137. N-n-butil-N’-([4~-(2-oxo-4-pirrolidin-1-il)-fenil]-
acetamido-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]lpirazol~5-il}urea;
138. N-{5-fenilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-
il}-4-(2-oxo-pirrolidin-1-il)-fenil-acetamida;
139. N-n—butil-N'-{Z—[4-(2-oxo-4-pirrolidin-1-il)-fenil]-
propionamido-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-5-il}urea;
140. N-{5-fenilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~c]lpirazol-3-
il}—2—[4-(2-oxo—pirrolidin-1-il)—fenil]-proéionamida;

141, N-{5-aminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3~
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il}-4-(2-oxo-pirrolidin-1-il)-fenil-acetamida;
142. N-n-butil-N’=-{2~(4-pirrolidin~1-il-fenil)-propionamido-
4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazeol-5-1l}urea;
143. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-2~(4-pirrolidin-1-il-fenil)-propionamida;
144. N-2-metoxifenil-N’-((4-pirrolidin-1-il-fenil)-acetamido-
4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-illurea;
145. N-2-clorofenil-N’-{ (4-pirrolidin-1-il-fenil)~-acetamido~
4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-il}urea;
146. N-(l—fenil)etil-N’-{(4—pirrolidin—1-il—fenil)-acetamido—
4, 6-dihidropirrolo([3,4-c)pirazol-5-il}urea;
147. N-n-butil-N’-{ (4-pirrolidin-l-jl-fenil)-acetamido-4, 6~
dihidropirrolo[3, 4-clplrazol-5-1il}urea;
148. N-{5-fenilsulfonil-4, 6-dihidropirrolol[3, 4-c)pirazol-3-
il}-(4-pirrolidin-1-il-fenil)-acetamida;
149", N-etil-N'-{((4-(2-oxo-pirrolidin-1-il)-fenil]l-acetamido-
4, 6-dihidropirrolo[3,4~c)pirazol-5-il}urea;
150. N-i-propil~N'-([4-(2-ox0-pirrolidin-1-il}-fenil]-
acetamido-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-5-il}urea;
151. N-{5-(2-furoil)-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
4- (2-oxo-pirrolidin-1-il) -fenil-acetamida;
152. N-{5-(2-metoxifenil)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3~
il1}-4-(2-oxo-pirrolidin-l-il)-fenil-acetamida;
153. N—{5—aminocarbonilmetil-4,6—dihidropiirolo[3,4-
clpirazol-3-11}-4-(2-oxo-pirrolidin-l-il)-fenil-acetamida;
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154, N-i~-propil-N’~-{{4-pirrolidin-1-il-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}urea;
155. N-etil-N'-{(4-pirrolidin-1-il-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo{3,4-clpirazol-5-il}urea;
156. N~{5~aminocarbonilmetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-{4-pirrolidin-1-il-fenil)-acetamida;
157. N-{5-(3-metilbutirroil)-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-11}-4-(2-oxo-pirrolidin-1-1il)-fenil-atetamida:;
1586. N~-n~-butil-N’-(3-(naft-2-il)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-il}urea; ‘
159. N-n-butil-N’-{3-(3-metil-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-5-il}urea;
160. N-n-butil-N’-{3-(3-fluoro-fenil)-~-acetamido-4, 6-
dihidropirroloi3, 4-c}pirazol-5-illurea;
16l. N-n-butil-N’-{3-(3-piridil)-acetamido-4, 6-
dinhidropirrolo(3,4-c]pirazol-5-illurea;
162. N-n-butil-N’-{3-(biciclo[4.2.0]octa~1,3,5-trieno-7-
carboxamido) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clplrazol-5-il}urea;
163. N-n-butil-N’-{3-fenoxliacetamido-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-5-il}urea;
164. N-n-butil-N’-{3-(4-metil-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo(3, 4-c)pirazol-5-il}urea;
165. N~n-butil-N’~-{3-(4-fluoro-fenil)-acetamido-4, 6~
dihidropirrolo([3, 4-c]pirazol-5-il}lurea;

166. N-n-butil-N’-{3-(3,4-difluoro-fenil)-acetamido-4, 6~
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dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-5-il}urea;
167. N-n-butil-N’-{3-(4-trifluorometoxi-fenil)-acetamido~-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-5-il}urea;
168, N-n-butil-N’'-{3-(2-metil-fenil)-acetamido-4,6-
dihidropirrolo([3,4-clpirazol-5-il}urea;
169. N-n-butil-N’-{3-(2~-bromo-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-5~il}urea;
170. N-n-butil-N’-{3-(2,5-difluoro-fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-5-il}urea;
171. N-n-butil-N’-{B—(4—(pirrolidin—l—il—carbohilmetiloxi)-
fenil)acetamido-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-5-il}urea;
172. N-n-butil-N’-{3-(3-(aminocarbonilmetiloxi)-fenil)-
acetamido-4, 6-dihidropirrolo[3,4~c)pirazol-5-il}urea;
173. N-n-butil-N’-{3-(pirid-4-il-acetamido)-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-clpirazol-5-il}urea;
174, N-n~butil-N’-{3-(4-morfolin-1-il)~fenil)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo{3, 4-clpirazol-5-il}urea;
175. N-n-butil-N’'-{3-(2-fluoro-fenil)acetamido-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-il}urea;
176. N-n-butil-N’-{3-(3,5-difluoro~fenil)-acetamido-4, 6~
dihidropirrolo{3,4-clpirazol-5-il}lurea; '
177, N=-n-butil-N’-{3-(6-oxo-6H-piridazin-1-il)-acetamido-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-5-illurea;
178, N-{5-picelinoil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c}pirazol-3-il}-

4- (2-oxo-oxazolidin-3-il)-fenil-acetamida;
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179, N-{5-(tien-2-il)acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-
3-il}-4-(2-oxo-oxazolidin-3-il)-fenil-acetamida;
180. N-{5-(2~furoil)-4,6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il}-
4- (2-oxo-oxazolldin-3-il)-fenil-acetamida;
181. N-{5-etoxiacetil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-
4- (2-oxo-oxazolidin-3-il)-fenil-acetamida;
182. N~{5-(3-metil-butirroil)-4,6-dlhidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4-{2-oxo-oxazolidin-3-11)-fenil-acetamida;
183. N-{5-butirroil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-
(2-oxo-oxazolidin-3-il) -fenil-acetamida; ‘
184. N-isopropil-N’-{3-[4-{2-oxo-oxazolidin-3-il)-fenil-
acetamido]-4, 6-dihidropirrole(3,4-c)lpirazol-5-iljurea;
185. N-(n-butil)-N"~{3-[4-(2~0oxo0-oxazolidin~3-1l1)-fenil-
acetamido) -4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-5-il}urea;
186. N-{S5-etoxicarbonil-~4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
.il}-4- (2-oxo-oxazolidin-3-il)-fenil-acetamida;
187. N-isopropil-N’-{3-[2-(3-0x0-3,4,4a,8a-tetrahidro-2H-
benzo(l,4)oxazin-6-il)-acetanido}-4, 6-dihidropirrolol3, 4-
clpirazol-5~-il}urea;
188. N-isopropil-N’~-{3-(3-bromo-benzamido)-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-il}urea;
189. N-{5-bencensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-bromobenzamida;
190. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il)-[4-

(l1-pirrolidin-2-ona)benzamida;
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191. N-etil-N’-{3-(3-bromo-benzamido)-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-5-il}urea;
192. Amida N-{5-(8-quinolina)sulfonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
193. N-fenil-N’'-(3-(3-bromo-benzamido)-4, 6-
dihidropirrolo{3, 4-clpirazol-5-il}urea;
194. N-{5-fenilacetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
3-bromcbenzamida;
195, N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-3-bromobenzamida; -
196. N-isopropil-N’-{3-[4-(l1-pirrolidin-2-on)benzamido]-4, 6-
dihidropirrolo([3,4-clpirazol-5-illurea;
197. Amida N-{5-(8-quinolina)carbonil-4, 6-dihidropirrole(3, 4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
198, N~-{5-(l-naftaleno)sulfonil-4,6~-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-4-fenilbenzamida;
199. N-{5-(1-naftoil)~-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
4-fenilbenzamida;
200. N-{5-(1-naftoil)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-cjpirazol-3-il}-
4-fenoxibenzamida;
201. N-fenil-N’'-{3-(4-fenil-benzamido)-4,6-
dihidropirrolo{3,4-c]pirazol~5-il}urea;
202. N-{5-fenllacetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-il}-
4-fenilbenzamida;

203, Amida N-{5-(l-naftaleno)sulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
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clpirazol-3-il}-p-toluica;
204. Amida N-{5-{(l1-naftoil) -4, 6—dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-
3-il}-p-toluica;
205. N~{5-acetil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il1}-3-
fenoxibenzamida;
206. N-{5-(4-cloro-2,5-difluorobenzoil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3—-il}~2-(2-naftil)acetamida;
207. N-{5-[tert-butil carboxilato]-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida;
208, N-{5—[(1-metilciclopropil)carbbnil]-q,6-
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida;
209. N-[5-(ciclobutilcarbonil) -4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clplirazol-3-il)-2-(2-naftil)acetamida;
210. N-[5-(2-fluorobenzoil)-4, 6~dihidropirreclo[3,4-c]pirazol-
3-il]-2-(2-naftil)acetamida;
211, N-[5-(piridin-3-ilcarbonil) -4, 6~dihidropirrolo[3,4-
clplirazol-3-il]-2-(2-naftil)acetamida;
212. N-(5-[(2,2,3,3-tetrametilciclopropil)carbonil] -4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida;
213. N-[5-(2,4,5-trifluorobenzoll)-4, 6-dihidropirreolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida; '
214. N-[5-(2-metilpent-4-enoil-4,6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il]-2-(2-naftil)acetamida;
215. N-[(5-{ciclopropilacetil)-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il]~-2-(2-naftil)acetamida;
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216. N-[5-({5-fluoro-2-metilbenzoil)-4, 6-dihidropirrolo([3, 4~
clpirazol-3-1l1]-2-(2-naftil)acetamida;
217. N-{5-[2~fluoro-5-{trifluorometil)benzoil]-4, 6-
dihidropirrolo(3, 4-¢c]lpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida;
218. N~ {5-[(3-metoxiciclohexil)carbonil]l-4, 6-
dihidropirrole(3,4-clpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida;
219. N-[5~(2,4-dicloro-5-fluorobenzoil)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il]-2-(2-naftil)acetamida;
220, N-{5-{2-cloro-4,5-difluorocbenzoil)-4, 6-
dihidropirrolo[3,4—c]pirazol-3-il]-2-(2—naftil}acetamida;
221. N~-{5-1{4-(1H-imidazol-1-il)benzoil}-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-11}-2~(2-naftil)acetamida;
222, N-{5-[4-(aminosulfonil)butanoil]-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-2-{2-naftil)acetamida;
223. N-{5-[(8-ox0-5,6,7,8-tetrahidronaftalen-2-il)carbonil]-
4,6~dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-il}-2-(2-naftil) acetamida;
224, N-(5-piruvoil)=-4, 6-dihidropirrolo([3,4~clpirazol-3-il)-2-
(2-naftil) acetamida;
225. N-[5-(2,2-dimetilpropanoil) -4, 6-dihidropirrolol[3, 4-
c)pirazol-3-il]-2-(2-naftil}acetamida;
226. N—(5—but-2—inoil-4,G—dihidropirrolo[3,4;c]pirazol—3-il)—
2-(2-naftil)acetamida;
227. N-[S-(3-yodo—4-metilbenzoil)-4,6—dipidropirrolo[3,4—
clpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida;
228, N-{5-({{(benciloxi)acetil)-4,6-dihidropirrolo(3,4-
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clpirazol-3-il}-2-(2-naftil)acetamida:;
229. N-{5-(2-fluoro-2-fenilacetil)-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutilbenzamida;
230, N-{5-(2-fluvoro-2~fenilacetil)-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
231. N-(5-(2-tienil-acetil) -4, 6~dihidropirrolo(3, 4~clpirazol-
3-il}-4-(4-metilpiperazino)benzamida;
232. N-[(5-(3-metil-butanoil)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
c]pirazol-3-il}-4-(4-metilpiperazino)benzamida;
233. N-{5—(2-furoil)-4,6—dihidropirrolo[3,4-c]§irazol—3-il}-
4- (4-metilpiperazino)benzamida;
234. N-{5-fenilacetil-4, 6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-
4- (4-metilpiperazino}benzamida;
235, N-{5-bencenosulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-4-{4-metilpiperazino)benzamida;
236. N-(2,6-dietilfenil)-N"-(3-[4-{(4-
metilpiperazino)benzamida]~4, 6-~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-
5-il}urea;
237. N-etil-N'-{3-[4~-{4-metilpiperazino)benzamida)-~4, 6-
dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-5-il}lurea;
238, N-[5-(2-fluoro-2-fenilacetil)-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-[4-(l-pirrolidin-2-ona)benzamida;
239, N-{5-(2-fluoro-2-fenilacetil)-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-4-(4-metilpiperazino)benzamida;

240. N-{5-(2-tienil-acetil)-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-cjpirazol-
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3-il}-piperconilamida;
241. N-{5-(3-metil-butanoil)-4,6~dihidropirrolo[3,4~-
clpirazol-3-il}-piperonilamida;
242. N~{5-(2-furoil)-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c)pirazol-3-il}-
ﬁiperonilamida;
243. N-{5-fenilacetil-{4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
piperonilamida;
244. N-{5-bencenosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-cJpirazol-3-
il}-pipercnilamida;
245.N—{S—(2—trifluorometil}bencenosuifonil-4,6-
dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-piperonilamida;
246, N-etil-N’'~-{(3-piperonilcarboxamido-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-il}lurea;
247, N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
acetamida;
248", N-{5-acetil-4,6-dihidreopirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-
ciclopropanocarboxamida;
249, N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c)plrazol-3-il}-
isobutiramida;
250. N-{S5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-
ciclopentanocarboxamida; '
251. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-
benzamida;
252, BMmida N-(5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-

il}-picolinica;
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253. Amida N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-3-
il}-nicotinica;
254, Amida N-(5-acetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c}pirazol-3-
il}-isonicotinica;
255. Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo{3,4-¢clpirazol-3-
il1}-3-metil-2-furoica;
256, N-{5—-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
tiofeno-2-carboxamida; -
257. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
tiofeno-3-carboxamida; '
258. Amida N-{5-acetil-4,6~dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-o-toluica;
259, Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-m-toluica;
260. Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolol3,4-clpirazol-3-
il}=p-toluica;
261. Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-salicilica;
262. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrole[3,4-clpirazol-3-il}-~2-
fluorobenzamida;
263. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-3-
fluorobenzamida;
264. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
fluorobenzamida;

265, N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
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tiofeno-2-acetamida;
266. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-
ticfeno-3-acetamida;
267. Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-
il}-fenilpropiolica;
268. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-3-
cianobenzamida;
269. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirroleo{3,4-clpirazol-3-il}-4-
cianobenzamida;
270. Amida N—{S-acetil—d,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-trans-cinamica;
271. Amida N-{S-acetil-4,6-~dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-cis-cinamica;
272. Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-3~-{3-piridil)acrilica;
273, Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-3-(4-piridil)acrilica;
274. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-2-
fenilpropionamida;
275, N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-o-
tolilacetamida; '
276. N-(5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-m-
tolilacetamida;
277. N-{b-acetll-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-1il}-p-

tolilacetamida;
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278. Amida N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-o-anisica;
279, N-{5-acetil-4,6-dihidropirroloi3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
metoxibenzamida;
280. Amida N-{5-acetll-4,6-dlhldropirrolo(3,4d—-clpirazocl-3-
il}-p-anisica;
281, N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolol[3,4-c]lpirazol-3-il}-
fenoxiacetamida;
282. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-il}-2-
fluorofenilacetamida; '
283. N-{S5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-3-
fluorofenilacetamida;
284, N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-il}-4-
fluorofenilacetamida;
285. Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}=-3-(2-tienil)acrilica;
286. Rmida N-(5-acetil-4,6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-3-(3-tienil)acrilica;
287. Amida N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-3-(2-tienil)propanoica:;
288. N-{5-acetil-d4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-2-
clorobenzamida;
289. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
clorobenzamida;

290. N-(5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-4~
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clorobenzamida;
291. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-3-il}-1-
piperidinpropionamida;
292. N-(5-acetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-il}-2-
acetilbenzamida;
293. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-il}-4-
acetilbenzamida;
294. Amida N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-1-naftoica;
295. Amida N-{S-acetil-4,deihidropirrolo[3,d-c]pirazol-B-
il}-2-naftoica;
296. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4~c]pirazol-3-il}-3-
benzoilpropionamida;
297. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-il}-4-

acetamidobenzamida;

298", N-{S-acetil-4,6-dihidropirrolo(3,4-cjpirazol-3-il}-2,5~-

dimetoxibenzamida;

299. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-2, 6-
dimetoxibenzamida;

300. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrole[3,4-clpirazol-3-il}-3,4-
dimetoxibenzanmida; -

301. N-{5-acetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-3,5-
dimetoxibenzamida;

302. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c}pirazol-3-il}-3-(2-

tenoil)-propionamida;
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303. N-{5~acetil-4, 6~dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-1-
naftilacetamida;
304. N-{5-acetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-4-
fenilbenzamida;
305. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-il}-
acetamida;
306. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
ciclopropanocarboxamida;
307. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
isobutiramida; .
308. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
ciclopentanocarboxamida;
309. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
benzamida;
310. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}=picolinica;
311. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirroleo{3,4-clpirazol-3-
il}-nicotinica;
312. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirreclo(3,4-clpirazol-3-
il}-isonicotinica;
313. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c])pirazol-3-
il}-3-metil-2-furoica;
314. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
tiofeno~2-carboxamida;

315. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il}-
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tiofeno-3-carboxamida;
316. Amida N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-o-toluica;
317. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3~
il}-m-teluica;
318. Amida N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c}lpirazol-3-
il}-p-toluica;
319. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo([3,4~clpirazol-3-il)-
fenilacetamida;
320. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-salicilica;
321. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-2-
fluorobenzamida;
322. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-3-
fluorobenzamida;
.323. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-
fluorobenzamida;
324. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-jl}-
tiofeno-2-acetamida;
325. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-
tiofeno-3-acetamida; .
326. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-fenilpropiolica;
327. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-3-

ciancbenzamida;
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328. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-
cianobenzamida;
329. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-11}
330. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-cis-cinamica;
331. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-
il}-3-(3-piridil)acrilica;
332. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
i1}-3- (4-piridil)acrilica; '
333. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-2-
fenilpropionamida;
334. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-o-
tolilacetamida;
335. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-il}-m-
tolilacetamida;
336 N-(S-bencil—4,6-dihidropirrolo[3,4—cipirazol-34il}-p-
tolilacetamida;
337. Amida N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-clpirazol-3-
il}-o-anisica;
338. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-c]lpirazol-3-il}-3-
metoxibenzamida; .
339. Amida N-(S5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-p-anisica;
340. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-

fenoxiacetamida;
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341, N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-2-
fluorofenilacetamida;
342, N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-cipirazol-3-il}-3-
fluorofenilacetamida;
343. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-4-
fluorofenilacetamida;
344. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-(2-tienil)acrilica;
345. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-(3-tienil)acrilica;
346. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-(2-tienil)propanoica; _
347. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-2-
clorobenzamida;
348. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-3~
clorobenzamida;
349. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-4-
clorobenzamida;
350. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-1-
piperidinapropionanida;
351. N-{5—bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-ci§irazol—3—il}—2-
acetilbenzamida;
352. N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-
acetilbenzamida;

353. Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
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il}-l1-naftoica;
354, Amida N-{5-bencil-4,6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-2-naftoica;
355. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazel-3-il}-3~
benzoilpropionamida;
356. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-4-
acetamidobenzamida;
357. N-{S5-bencil-4, 6-dihidropirroloi3, 4-clpirazol-3-il}-2,5-
dimetoxibenzamida;
358. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-2, 6-
dimetoxibenzamida;
359. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-il}-3,4-
dimetoxibenzamida;
360. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrole[3, 4-c]lpirazol-3-il}-3, 5-
dimetoxibenzamida;
361 N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-3-(2-
tencil)-propicnamida;
362. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-2-
naftilacetamida;
363. N-{5-bencil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-3-il}-1-
naftilacetamida; .
364. N-(5-bencil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-
fenilbenzamida;
365. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4~c]pirazol-3-il}-

acetamida;
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366. N-{5-feniletil~-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-
ciclopropanocarboxamida;
367, N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-
isobutiramida;
368. N—{S—fenile‘il—q,G-dihidropirrolo[B,4—c]pirazol-3—il}-
ciclopentanocarboxamida;
369. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-3-il}-
benzamida; '
370, Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]lpirazol-3-
il}-picolinica;
371. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo([3,4~c]pirazol-3-
il}-nicotinica;
372. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~clpirazol-3-
il}-isonicotinica;
373. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-3-metil-2-furoica;
374. N-{5-feniletlil-4, 6~dihidropirroloi3,4-clpirazol-3-il}-
tiofeno-2-carboxamida;
375. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirreclo[3,4-c]pirazol-3-il}-
tiofeno-3-carboxamida;
376. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-o-toluica;
377. Amida N-(5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-m-toluica;

378. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirroleo(3, 4-clpirazol-3-
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il}-p-toluica;
379. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirroloe[3,4-c]pirazol-3-il}-
fenilacetamida;
380. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-salicilica;
38l. N-{5~feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-¢)plrazol-3-il}-2-
fluorobenzamida;
382, N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-3-
fluorcobenzamida;
383. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il)-4-
fluorobenzamida;
384, N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo(3,4-cl}pirazol-3-1l1}-
tiofeno-2-acetamida;
385. N-{5-feniletil-4,6~-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-
tiofeno-3-acetamida;
.386. Amida N-{5-feniletil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-
i1l}-fenilpropiélica;
387. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-il}-3-
cianobenzamida;
388. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-4-
cianobenzamida; -
389. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirroleo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-trans-cinémica;
390. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-

il}-cis~-cinamica;
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391. Amida N-~{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-(3-piridil)acrilica;
392. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~clpirazol-3-
il}-3-(4-piridil)acrilica;
393. N-{5-feniletil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-2-
fenilpropionamida;
394. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-c]pirazol-3-il}-o-
tolilacetamida; ‘
395. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-il}-m-
tolilacetamida;
396. N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-p-
tolilacetamida;
397. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~c]lpirazol-3-
il}-o-anisica;
398. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il)}-3~
metoxibenzamida;
399. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-p-anisica;
400. N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-
fenoxiacetamida;
401. N—{S-feniletil—d,6—dihidropirrolo[3,4-6ipiiazol-3-il}—2—
fluorofenilacetamida;
402, N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il}-3-
fluorofenilacetamida;

403. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-4-
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fluorofenilacetamida;
404. Amida N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-(2-tienil)acrilica;
405. Amida!yws—feniletil—4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3—
il}-3-(3-tienil)acrilica;
406. RAmida N~{5-feniletil~4, 6-dihidropirrolo{3,4-cijpirazol-~3-
il}=3~(2-tienil)propanoica;
407. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~c]pirazol-3-il}-2-
clorobenzamida;
408. N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il}-3-
clorobenzamida;
409. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-4-
clorobenzamida;
410. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-1-
piperidinpropionamida;
411 N-[5—feniletil—4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3;il}—2-
acetilbenzamida;
412, N—{5-feniietil—4,6—dihidropirrolo[3,4—c]pirazol-3-il}—4-
acetilbenzamida;
413. Amida!P—{S—feniletil—4,6-dihidropir;olo[3,4-c]pirazol—3—
il}-1-naftoica; -
414. Amida N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-2-naftoica; _
415. N-{5-feniletil-4,6~dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-3-il}-3-

benzoilpropionamida;
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416. N-(5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-4-
acetamidobenzamida;
417. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-il}-
2,5-dimetoxibenzamida;
418. N-[5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-il}-
2, 6—dimetoxibenzamida;
419. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-
3,4-dimetoxibenzamida; '
420. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-il}-
3,5-dimetoxiﬁenzamida;
421. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~clpirazol-3-il}-3-
fz—tenoill-propionamida;
422. N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-2-
naftilacetamida;
423. N-(5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol~-3-il)-1-
naftilacetamida;
424. N-{5-feniletil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-4-
fenilbenzamida;
425. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-acetamida; .
426. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c}pirazol-3-
il}-ciclopropanocarboxamida{
427, N-(5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-
il}-isobutiramida;

428. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~c)pirazol-3-
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il}-ciclopentanocarboxamida;
429. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-benzanida;
430. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-picolinica;
431. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-nicotinica;
432. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-isonicotinica;
433. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}~-3-metil-2-furoica;
434. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-2~carboxamida;
435. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c}pirazol-3-
il}-tiofeno-3-carboxamida;
436. Amida N-({5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-o-toluica;
437. Amida N-{5-metansulfonil~-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-m—-toluica;
438. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol~-3-il}-p-toluica; '
439, N~-{5-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo([3,4~clpirazol~3-
il}-fenilacetamida;
440. Amida N-{S-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-

clpirazol-3-il}-salicilica;
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441. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}~2-fluorobenzamida;
442. N-{5-metansulfonil-4, 6~dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-3-
il}-3-fluorobenzamida;
443, N~{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-4-fluorobenzamida;
444. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-tiofeno-2-acetamida;
445. N-{S5-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-3-acetamida;
446. Amida N-{5-metansulfonil~-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-fenilpropiblica;
447. N-{5-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-3-cianobenzamida;
448, N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
iY}-4-cianobenzamida;
449, Amida N-{5-metansulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4~
¢clpirazol-3-il}-trans-cinamica;
450. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-cis-cinamica:;
451. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica;
452. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(4-piridil)acrilica;

453. N-{5-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
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il}-2-fenilpropionamida;
454. N-{5-metansulfonil—~4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-o-tolilacetamida;
455, N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~clpirazol-3-~
il}-m-tolilacetamida;
456. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-p-tolilacetamida;
457. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-o-anisica;
458. N-(5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-3-metoxibenzamida;
459. Amida N-(5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il)-p-anisica;
460. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-

il}-fenoxiacetamida;

4617 N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-

il}-2-fluorofenilacetamida;

462. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~c]lpirazol~-3-
il}~3~fluorofenilacetamida;

463. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-
il}-4-fluorofenilacetamida; '

464. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)acrilica;

465. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-

clpirazol-3-~il}-3-(3-tienil)acrilica;
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466. Amida N-(5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolol[3, 4~
clpirazol-3-il1}~3-(2-tienil)propanoica;
467. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-cjpirazol-3-
il}-2-clorocbenzamida;
468. N-{5-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-clorobenzamida;
469. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirroleo([3,4-c]pirazol-3-
il}-4-clorobenzamida;
470. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~clpirazol-3-
il}~1-piperidinapropionamida;
471. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-2-acetilbenzamida;
472. N-{5-metansulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol~3-
il}-4~-acetilbenzamida;

473. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-

clpirazol-3-il}-l-naftoica;

474. Amida N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-2-naftoica;

475. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-benzoilpropionamida;

476. N—{S-metansulfonil—4,G—dihidropirroloté,4-c]pirazol-3—
il}-4-acetamidobenzamida;

477. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-2, 5-dimetoxibenzamida;

478. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-
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11}-2, 6-dimetoxibenzamida;
479. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-clpirazol-3-
il}-3,4-dimetoxibenzamida;
480. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol~3-
il}-3,5-dimetoxibenzamida;
481. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolof{3,4-c)pirazol-3-
il}-3-(2-tenoil)-propionamida;
482. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-
il}-2—naftilaceta@ida;
483. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-l-naftilacetamida;
484. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-4-fenilbenzamida;
485. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~c]pirazol-
3-il}-acetamida;
4B%6. N-{5-etilaminocarbonil;4,6—dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—
3-il}-ciclopropanoccarboxamida;
487. N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-
3-il}-isobutiramida;
488. N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c}pirazol-
3-il}-ciclopentanocarboxamida; .
489. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-
3~-il}-benzamida;
490. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-

clpirazol-3-il}-picolinica;
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49]1. Amida N-{5-etilaminocarbonii-4, é-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-nicotinica;
492. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-isonicotinica;
493. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica:;
494. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-
3-il}-tiofeno-2-carboxamida;
495. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
3-il}-tiofeno-3-carboxamida;
4%6. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-m-toluica;
497. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
498, Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
.clpirazol-3-il}-salicilica;
499, N-{5-etilaminocarbonil-4, 6—-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-
3-il}-2-fluorobenzamida;
500. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-
3-il}~-3-fluorobenzamida;
501. N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrole(3,4-clpirazol-
3-il}-4-fluorobenzamida;
502. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-
3-il}-tiofeno-2-acetamida;

503, N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-
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3-il}-tiofeno~3-acetamida;
504. Amida N-{5-~etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-fenilpropib6lica;
505. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-~
3-il}-3-cianobenzamida;
506. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-
3-il}-4-cianobenzamida;
507. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-trans-cinamica;
508. Amida N-{S5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-cis-cinamica;
509. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-{3~-piridil)acrilica;
510. Bmida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirreolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-(4-piridil)acrilica;
511", N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-
3-il}-2-fenilpropionamida;
512. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-
3-il}-o-tolilacetamida;
513. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6—dihidropirrolo[3,4~-c]pirazol-
3-il}-m-tolilacetamida; .
514. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, é-c]pirazol-
3-il}-p-tolilacetamida;
515. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-

clpirazol-3-il}-o-anisica;
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516. N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirroloe[3,4-clpirazol-
3-il}-3-metoxibenzamida;
517. Bmida  N-{5-etilaminocarbonil~4, 6-dihidropirroclo(3,4-
clpirazol-3-il}-p-anisica:;
518. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-
3-il}-fenoxiacetamida;
519. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c¢]pirazol-
3-il}-2-fluorofenilacetamida;
520. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c}pirazol-
3-il}-3-fluorofenilacetamida;
521. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
3-il}-4~-fluorofenilacetamida:;
522. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolol[3,4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)acrilica;
523. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, é-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(3-tienil)acrilica;
524. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrole[3, 4~
tlpirazol-3-il}-3-{2-tienil)propanoica;
525. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-
3-il}-2-clorobenzamida;
526. N—{5—etilaminocarbonil—4,G-dihidropirroio[3,4-c]pirazol—
3-il}-3-clorobenzamida;
527. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-
3-il}-4-clorobenzamida;

528. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~c)pirazol-

AN
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3-il}-1-piperidinapropionamida;
529. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-
3-il}-2-acetilbenzamida;
530. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-
3-il}-4-acetilbenzanida;

531. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-

. ¢]lpirazol-3-il}-1-naftoica;

532. Amida N-{5-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolol3, 4-
clpirazol-3-il}~2-naftoica;

533. N-({5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-
3-il}-3-benzeoilpropionamida;

534. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~clpirazol-
3-il}-4-acetamidobenzamida;

535. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-
3-il})-2,5-dimetoxibenzamida;

536. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-
3-il}-2, 6-dimetoxibenzamida;

537. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrole{3, 4~-c)pirazol-
3-il}-3,4-dimetoxibenzamida;

538. N-{S5S-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-
3-i1}-3, 5-dimetoxibenzamida; '

539. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4~-clpirazol-
3-il}-3-(2-tenoil) -propionamida;

540. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4~-c)pirazol-

3-il}-2-naftilacetamida;

2
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541. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~c]pirazol-
3-il}-1-naftilacetamida;
542. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-clpirazol-
3-il}-4~fenilbenzamida;
543. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-acetamida;
544. N-(5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-ciclopropanocarboxamida;
545, N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4~
clpirazol-3-il}-isobutiramida;
546. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-ciclopentanocarboxamida;
547. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-benzamida;
548. Amlida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-picolinica;
549, Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-nicotinica;
550. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirroloi{3,4-
clpirazol-3-il}-isonicotinica;
551. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica;
552. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-2-carboxamida;

553. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
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clpirazol-3-il}-tiofeno-3-carboxamida;
554. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,é6-dihidropirrolol[3,4-
clpirazol-3-il}-o~-toluica;
555. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3,4-
clpirazol-3-il}-m-toluica;
556. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
557. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-fenilacetamida;
558. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolol(3,4-
clpirazol-3-il}-salicilica:;
559. N~(5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-2-fluorobenzamida;
560. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3-fluorobenzamida;
.561. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-il}-4-fluorcbenzamida;
562. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-ticfeno-2-acetamida;
563. N-(5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-tiofenc-3-acetamida; '
564. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-fenilpropidlica;
565. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~

clpirazol-3-il}-3-cianobenzamida;

g
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566. N-{S-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrole([3,4-
clpirazol-3-il}-4-cianobenzamida;
567. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-il}-trans-cindmica;
568. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolol(3,4-
clpirazol-3-il}-cis-cinamica;
569. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}~3-(3-piridil)acrilica; '
570. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-{4-piridil)acrilica;
571. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-2-fenilpropionamida;
572. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-3-il}-o-tolilacetamida;
573. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-m-tolilacetamida;
574. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-p-tolilacetamida;
575. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-o-anisica;
576. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6—dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3-metoxibenzamida;
577. Amida N-(5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-p-anisica;

578. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6é~-dihidropirrolo[3, 4-
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clpirazol-3-il}-fenoxiacetamida;
579. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4-
c]pirazol-B-il}-21f1uorofenilacetamida;
580. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3-fluorofenilacetamida;
581. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-4-fluorofenilacetamida;
582. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolol[3,4-
clpirazol-3-il}-3~(2-tienil)acrilica;
583, Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolof3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(3-tienil)acrilica;
584. Amida N-{5-fenllaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)propanoica;
585. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
¢lpirazol-3-il}-2-clorobenzamida;
.586. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol([3, 4-
clpirazol-3~il}-3-clorobenzamida;
587. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6é~-dihidropirrolo([3,4~-
clpirazol-3-il}-4-clorobenzamida;
588. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-1-piperidinpropionamida; '
589. N-{5~fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-3-il}-2-acetilbenzamida;
590. N-(5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-

clpirazol-3-il}-4-acetilbenzamida;
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" 591. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6~dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-1-naftoica; _

592. Amida N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolol[3, 4~
clpirazol-3-il}-2-naftoica;

593. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-benzoilpropicnamida;

594. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-acetamidobenzamida;

595. N-{5-fenilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-2, 5-dimetoxibenzamida;

596. N-{5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-2, 6~dimetoxibenzamida;

597. N-{S5-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3, 4-dimetoxibenzamida;

598. N-{5~fenilaminocarbonil-4, 6~-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3,5-dimetoxibenzamida;

599, N-{5~-fenilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-1il}-3-(2-tenoil)-propionamida;

600. N-{5-fenilaminocarbonil-~4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-2-naftilacetamida;
GOL.N-{5-fenilaminocarbonil—4,6—dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-l1-naftilacetamida;

602, N-{5-fenilaminocarbonil-4, é-dihidropirrolo([3,4-~
clpirazol-3-il}-4-fenilbenzamida;

603. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-



392
clpirazol-3-il}-acetamida;
604. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-ciclopropanocarboxamida;
605. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-isobutiramida;
606. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6~-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-ciclopentanocarboxamida;
607. N-{5-bencilaminccarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3,4-
clpirazol-3-il}-benzamida;
608. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-picolinica;
609. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-nicotinica;
610. Amida N-{5~bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-isonicotinica:;
611, Amida N~{5-bencilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica;
612. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-2-carboxamida;
613. N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-3-carboxamida; .
614. Amida N-{5-b;ncilaminocarbonil-4,6—dihidropirrolo[3,4—
clpirazol-3-il}-o-toluica;
615. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-

clpirazol-3-il}-m-toluica;
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616. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrelo(3,4-
clpirazol-3-il}-p-toluica:;
617. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-salicilica;
618. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-il}-2-fluorocbenzamida;
619. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
¢clpirazol-3-il}-3-fluorobenzamida;
620. N-({5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-4-fluorcbenzamida;
621. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-2-acetamida;
622. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-3-acetamida;
623, Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-fenilpropiélica; -
624. N-(5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3~cianobenzamida;
625. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-4-cianobenzamida;
626. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-trans-cinédmica;
627. Amida N-{5-bencilaminocarbeonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-cis-cinémica;

628. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
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clpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica;
629. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(4-piridil)acrilica;
630. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-2-fenilpropionamida;
631..N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-o-tolilacetamida;
632. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol=-3-il}-m~tolilacetamida;
633. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-p-tolilacetamida;
634. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-~dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-o—-anisica;
635. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-metoxibenzamida;
_636. Amida N-(5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-p-anisica;
637. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-fenoxiacetamida;
638. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-2-fluorofenilacetamida; .
639. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3-fluorofenilacetamida;
640. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-

clpirazol-3-il}-4-fluorofenilacetamida;
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641. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}~-3-(2-tienil)acrilica:
642. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
¢clpirazol-3-il}-3-(3-tienil)acrilica;
643. Amida N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)propanoica;
644. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-~il}-2-clorobenzamida;
645. N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4-
c]lpirazol-3-il}-3-clorobenzamida;
646. N-(5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazel-3-il}-4-clorobenzamida;
647. N-(5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-
clpirazol-3-il}-l-piperidinapropionamida;
648. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
_clpirazol-3-il}-2-acetilbenzamida;
649. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-
clpirazol-3-il}~4-acetilbenzamida;
650. Amina N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-l-naftoica;
651. Amida N-{5—bencilaminocarbonil-4,6—diﬁidropirrolo[3,4—
clpirazol-3-il}-2-naftoica;
652. N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3~-benzoilpropionamida;

653. N-{5-bencilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3, 4~
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clpirazol-3-il}-4—-acetamidobenzamida;

654. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,

clpirazol-3-il1}-2,5~dimetoxibenzamida;

655. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,

clpirazol-3-il}-2, 6-dimetoxibenzamida;

656. N-{5-bencilaminoccarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,

clpirazol-3-il}-3, 4-dimetoxibenzamida;

657. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3,

clpirazol=-3-il}-3, 5-dimetoxibenzamida;

658. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,

clpirazol-3-il}-3-(2-tenoll)-propionamida;

659. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,

clpirazol-3-il}-2-naftilacetamida;

660. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3,

¢clpirazol-3-il}-l1-naftilacetamida;

661, N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,

c]lpirazol-3-il}-4-fenilbenzamida;

662. N-{5-benzoilaminccarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3,

clpirazol-3-il}-acetamida;

4 -
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663. N~{5~-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3,4-

clpirazol-3~il}-ciclopropanocarboxamida;

664. N-(5-benzoilaminocarbonil~4, é~dihidropirrolo(3,

clpirazol-3-il}-isobutiramida;

665. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolol[3,

clpirazol-3-il}-ciclopentanocarboxamida;

4-

4-
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666. N~{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-

clpirazol-3-il}-benzamida;

667. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-picolinica; '

668. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-nicotinica;

669. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-isonicotinica;

670. Amina N~(5-benzoilaminocarbonil-4, 6—dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-1il}-3-metil-2-furoica;

671. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-2-carboxamida;

672. N-(5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-3-carboxamida;

673. Amida N-{5-benzcoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-o-toluica;

674. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol3, 4-
clpirazol-3-il}-m-toluica;

675. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;

676. N-{5-benzoi1aminocarbonil—4,6-dihiéropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-fenilacetamida;

677. Amida N-{5-benzcilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-salicilica;

678, N-{5-benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3, 4-
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clpirazol-3-~il}-2-fluorobenzamida;
679. N-(5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol=-3-il}-3-fluorcbenzamida;
680. N~ {5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-fluorcbenzamida;
681. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6~-dihidropirrolo|[3, 4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-2-acetamida;
682. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, é~dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-tiofeno-3-acetamida;
683. Amida N-{5-benzollaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-fenilpropiélica;
684, N-({5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-cianobenzamida;
685. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-4-cianobenzamida;
_686. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-trans-cinémica;
687. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-cis-cinamica;
688. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-
clpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica; .
689. Amida N-{5-benzoilaminccarbonil-{4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(4-piridil)acrilica;
650. N-{5-benzoilaminocarbonil-4,6~dihidropirrolo(3, 4-

clpirazol-3-il}-2-fenilpropionamida;
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691. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-o-tolilacetamida;
692. N~{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirroloi3, 4-
¢lpirazol-3-il}-m-tolilacetamida;
693. N-{5—benzoiiaminocarboni1-4,6-dihidropirrolo[3,4—
clpirazol-3-il}-p-tolilacetamida;
694. Amida N-{5-benzollaminocarbonii-4, 6-dihidropirrolol3, 4~
clpirazol-3-il}-o-anisica;
695. N-(5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3-metoxibenzamida;
696. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-p-anisica;
697. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-fenoxiacetamida;
698. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
.clpirazol-3-il}-2-fluorofenilacetamida;
699. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-il}-3~-fluorofenilacetamida;
700. N-{5-benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-fluorofenilacetamida;
701. Amida N—{5-benzoilaminocarbonil—4,G—d{ﬁidropirrolo[3,4—
clpirazol-3-~il}-3-(2-tienil)acrilica;
702. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6~dihidropirroloi{3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(3-tienil)acrilica;
703. Amida N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo{3,4-

425
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clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)propancica;
704. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-1il}-2-clorobenzamida;
705, N-{(5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-3-clorobenzamida;
706. N-{5-benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-4-clorobenzamida;
707. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-l-piperidinpropionamida;
708. N-{5-benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
c]pirazol-3-ii}—2—acetilbenzamida;
709. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-4-acetilbenzamida;
710. Amida N-(5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-l1-naftoica;
711, Amida N-{5-benzcilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-2-naftoica;
712, N-{5-benzoilaminccarbonil-4, 6-dihidropirroloi3, 4-
c]pirazol—B-il}—3—benzoiipropionamida;
713, N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-4-acetamidobenzamida; '
714. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-2, 5-dimetoxibenzamida;
715. N-{S5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~

clpirazol-3-1l1}-2, 6-dimetoxibenzamida;
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ilkg

716. N-{5-benzoilaminocarbonil~-4,6-dihidropirrolo[3, 4-

clpirazeol-3-1il}-3,4-dimetoxibenzamida;

717. N-{5-benzoilaminoccarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-

clpirazol-3-il}-3, 5-dimetoxibenzamida;

718. N-{5-benzollaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-

clpirazol-3-il}-3-({2-tenoil) -propionanida;

719. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-

clpirazol-3-il}-2-naftilacetamida;

720. N-{5-benzoilaminocarbonil-4, é-dihidropirrolo[3, 4-

clpirazol-3-il}-l-naftilacetamida;

721. N-{5-benzoilaminocarbonil-4,6-dihidropirrolo(3,4-

c]pirazol-3-il}-4-fenilbenzamida;

722. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-clpirazol
il}-acetamida;

723. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol
il}-ciclopropanocarboxamida;

724. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol
il}~-isobutiramida;

725. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol
il}~-ciclopentanocarboxamida;

726. N-{S—aminocarbonil—4,6—dihidropirroloI§,4—c]pirazol
il}-benzamida;

727. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3
clpirazol~3-il}-picolinica;

728. Amida N-{5~-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3

-3

-3-
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clpirazol-3-il}-nicotinica;
729. Amida N-{5-amninocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-isonicotinica;
730. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica;
731. N-{(5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-tiofeno-2-carboxamida;
732. N-{S-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-3-carboxamida;
733. Amida N-{S-aminocarbonil-d,G—dihidropirrolo[B,4-
clpirazol-3-il}-o-toluica;
734. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-m~tcluica;
735. Amida N—{S-aminocarbon;1-4,G—dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
736. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol~-3-
il}-fenilacetamida;
737. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-salicilica;
73B. N-{5~aminocarbonil-4, 6-dihidropirroloe(3,4-clpirazol-3-
11}-2-fluorobenzamida; '
739, N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-clpirazol-3-
il}-3-fluorobenzamida;
740. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrole(3,4-clpirazol-3-

il}-4-fluorobenzamida;
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741. N-{5-aminocar$onil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3—
il}-tiofeno-2-acetamida;
742. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-tiofeno-3-acetamida;
743. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-
clpirazol-3-il}-fenilpropiblica;
744. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-3-cianobenzamida;
745. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-3-
il}-4-cianobenzamida;
746, Amida N-{S5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-1l}-trans—-cinémica; '
747. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-cis-cinémica;
748. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
.clpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica;
749, Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(4-piridil)acrilica;
750, N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-2-fenilpropiconamida;
751. N—{S—aminocarbonil-d,6-dihidropirrolo[5,4-c]pirazol—3—
il}-o-tolilacetamida;
752. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-m-tolilacetamida;

753. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-

3 3
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il}-p-tolilacetamida;
754. Amida N-{5~aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazel-3-il}-o-anisica;
755. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-3-metoxibenzamida;
756. Amida N—{5—aminoca;bonil-4,6—dihidropirrolo[3,4—
clpirazol-3-il}-p-anisica;
757. N-{5-aminocarbonil-4,6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-
il}-fenoxiacetamida;
758. N-{5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-cjpirazol-3-
il}-2-fluorofenilacetamida;
759. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-3-fluorofenilacetamida;
760. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirreclo[3,4-c]pirazol-3-
il}-4-fluorofenilacetamida;
761, Amida N-{5-~aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)acrilica;
762, Amida N-{S-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-
clpirazol-3-il}-3-(3-tienil)acrilica;
763. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-3~({2-tienil)propancica; .
764. N-{S-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-2-clorobenzamida;
765. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-

il}-3-clorobenzamida;
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766. N-{5-aminccarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-4-clorobenzamida;
767. N={5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-1-piperidinapropionamida;
768. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-2-acetilbenzamida; .
769. N-{5-aminocarbonil-4, 6é-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-4-acetilbenzamida;
770. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidroepirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-1l-naftoica;

771. Amida N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-

- c]pirazol-3-il}-2-naftoica;

772. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-benzoilpropionamida;

773. N-{5-aminocarbonil-4, 6~dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-

.il}-4-acetamidobenzamida;

774. N-{S5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-2, 5-dimetoxibenzamida;
775. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~clpirazol-3-~
il}-2,6-dimetoxibenzamida;
776, N-{5-aminocarbonil-4,6—dihidropirrolof3,4-c]pirazol-3—
il}-3,4-dimetoxibenzamida;
777. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-clpirazol-3-
il}-3,5-dimetoxibenzamida;

778. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-

43\
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11}-3-(2~tenoil)-propionamida;
779. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3~
il}-2-naftilacetamida;
780. N-{5—aminoca;bonil—4,G-dihidrOpirrolo[B,4—c]pirazol—3—
il}-1l-naftilacetamida;
781. N-{5-aminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-4-fenilbenzamida;
782. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-acetamida; '
783. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}~ciclopropanocarboxamida;
784. N-{S-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolol[3,4-c)pirazol-3-
il}~isobutiramida;
785. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-ciclopentanocarboxamida;
.7186. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-
il}-benzamida;
787. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6~dihidropirrole[3, 4~
clpirazol-3-il}-picolinica;
788. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6~dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-nicotinica; .
789. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-isonicotinica;
790. Amida N~{S-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-

clpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica;
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791. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-2-carboxamida;
792. N-{5-aminosulfonil~4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-tiofeno-3-carboxamida;
793. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol=-3-il}-o-toluica;
794. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirreolo[3, 4-
c)pirazol-3-il}-m-toluica;
795. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
796. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-fenilacetamida;
797. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-
clpirazol-3-il}-salicilica;
798. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
_il}-2-fluorobenzamida;
799. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-3~-fluorobenzamida;
800. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-
il}-4-fluorobenzamida;
801. N-{5—aminosu1fonil-4,6—dihidropirrolof3,4—c]pirazol—3-
il}-tiofeno-2-acetanida;
802. N-{5-aminosulfonil-4, é-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-3-acetamida;

803. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
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clpirazol-3-il}-fenilpropibdlica;
B04. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-3-cianobenzamida; '
805, N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-c]lpirazol-3-
il}-4-cianobenzamida;
806. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirroloi3, 4-
clpirazol-3-il}-trans-cinémica;
807. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-cis-cinamica;
808. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-~dihidropirrolo[3, 4-
c)lpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica;
809. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(4-piridil)acrilica;
810. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4-c]pirazol-3-
il}-2~fenilpropicnamida;
811. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-
ilf—o-tolilacetamida;
812. N~{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c}pirazol-3-

il}-m-tolilacetamida;

813. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-"

il}-p-tolilacetamida;

814. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
¢clpirazol-3-il}-o-anisica;

B815. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)pirazol-3-

il}=-3-metoxibenzamida;
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Bl6. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
c)pirazol-3-il}-p-anisica;
817. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c)pirazol-3-
il}-fenoxiacetamida;
818. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-~clpirazol-3-
il}-2-fluorofenilacetamida;
819. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-3~fluorofenilacetamida;
820. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-
il}-4-fluorcfenilacetamida;
821. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-({2-tienil)acrilica;
822. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(3-tienil}acrilica;
823. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo|[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)propanoica;
B24. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-2~clorobenzamida;
825. N-(5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-3-clorobenzamida;
826. N—{5-aminosulfonil-4,6-dihidropirrolof3,4—c]pirazol-3-
il}~4-clorobenzamida;
827. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-l-piperidinapropionamida;

828. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidreopirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
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il}-2-acetilbenzamida;
829. N-{5-amincosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~c]pirazol-3~
il}-4-acetilbenzamida;
830. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-1-naftoica;
B3l. Amida N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-2-naftoica;
832. N-{S5-aminosulfonil-4, 6~dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-3-benzoilpropionamida;
833, N-{S5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-clpirazol~3-
il}-4-acetamidobenzamida;
834, N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-2, 5-dimetoxibenzamida;
835. N~{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]lpirazol-3-
il}-2, 6-dimetoxibenzamida;
836. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c])pirazol-3-
il}—3,4—dimetoxibenzamid;;
B37. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c)lpirazol-3-
il}-3,5-dimetoxibenzamida;
838. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
i1}-3- (2-tenoll)-propionamida; '
839. N-{5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-2-naftilacetamida;
B40. N-{5—aminosu1foni1;4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol—3—

il}-1-naftilacetamida;

)P
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841. N-{S5-aminosulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-4~-fenilbenzamida;
842. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-
il}-acetamida;
843. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-ciclopropanccarboxamida;
844, N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c]pirazol-3-
il}-isobutiramida;
845. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-ciclopentanocarboxamida;
846. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-c]pirazol-3~-
il}-benzamida;
847. Amida N-{5-teluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-picolinica;
B48. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirreoloi{3, 4~
clpirazol-3-il}-nicotinica;
849. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-isonicotinica;
850. Amida N-{5~toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-3-metil-2-furoica;
851. N—{S—toluensulfonil—q,G—dihidropirrolo[b,4-c]pirazol—3—
il}-tiofeno-2-carboxamida;
852. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
il}-tiofeno-3-carboxamida;

853. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-

ATY
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clpirazol-3-il}-o-toluica;
854. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-m-toluica;
855. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-p-toluica;
856. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-salicilica;
857. N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-
il}-2-fluorobenzamida;
858. N-{5-toluensulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4~-c]lpirazol-3-
il}-3-fluorobenzamida;
859. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-~
il}-4-fluorobenzamida;
860. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-c]lpirazol~3-
il}-tiofeno-2-acetamida;
861. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-3-acetamida; '
862. Amida N-({5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-fenilpropiblica;
863. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-3-ciancbenzamida; '
864. N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-4-cianobenzamida;
865. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolc(3, 4-

clpirazol-3-il}-trans-cinamica;



413
866. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-cis-cinémica;
B67. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirreclo[3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(3-piridil)acrilica;
868. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(4-piridil)acrilica;
869. N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo([3,4c]pirazol-3-
il}-2-fenilpropionamida;
870. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3~
il}-o-tolilacetamida;
871. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-m-tolilacetamida;
872. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirroloe([3,4-clpirazol-3-
il}-p-tolilacetamida;
873. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-o-anisica;
874. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-~
il}-3-metoxibenzamida;
875. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrelo[3, 4~
clpirazol-3-il}-p-anisica;
876. N—{S—toluensulfonil-d,G—dihidropirroloté,4-c]pirazol—3—
il}-fenoxiacetamida;
877. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-2-fluorofenilacetamida;

878. N-{5-toluensulfonil-4,6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-

439
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il}-3-fluorcfenilacetamida;
879. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-4-fluorofenilacetamida;
880. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(2-tieniljacrilica;

YAo

881. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6~-dihidropirrolo[3, 4-".

clpirazol-3-il}-3-(3-tienil)acrilica;

882. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolol[3, 4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)propancica;

883. N-{5-toluensulfonil-4, é—dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-
il}-2-clorobenzamida;

884. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-3-clorobenzamida;

885. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3~

il}-4-clorcbhenzamida;

886. N-{5~toluensulfonil-4,6-dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-3- -

il}-1-piperidinapropionamida;

887. N-(5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-2-acetilbenzamida;

888. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-cjpirazol-3-
il}-4-acetilbenzamida; .

889. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}~l-naftoica;

890. Amida N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirroloi3, 4-

clpirazol-3-il}-2-naftoica;
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891. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3~
il}~-3-benzoilpropionamida;
892. N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3~-

il}-4-acetamidobenzamida;

893. N-({5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3- .

il}-2, 5-dimetoxibenzamida;

B94. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-2, 6-dimetoxibenzamida;

895. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-3, 4-dimetoxibenzamida;

896. N-{5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
i1}-3,5-dimetoxibenzamida;

897. N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-
il}-3-(2-tenoil)-propionamida;

898. N-{5-toluensulfonil-4, 6~dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-
iY}-2-naftilacetamida;

899. N-{5-toluensulfonil-4, 6-~dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-1-naftilacetamida;

900. N-(5-toluensulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-
il}-4-fenilbenzamida; .

g901. N—[5—bencilsu1fonil-4,G—dihidropirrolo[é,4—c]pirazol—3-
il}-acetamida;

902. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-3-
il}-ciclopropanocarboxamida;

903. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c)pirazol-3-
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il}-isobutiramida;
904. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-
il}-ciclopentanocarboxamida;
905. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-clpirazol-3-
il}-benzamida;
906. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-picolinica;
907. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazpol-3-il}-nicotinica;
908. Amida N-{S-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-isonicotinica; .
909. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-3~metil-2-furcica;
910. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-tiofeno-2-carboxamida;
911. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-tiofeno-3-carboxamida;
912. Amida N-(5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-o-toluica;
913. Amida N-{5-bencilsulfonil-4,6—dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-m-toluica; .
914. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-p-toluica;
815, N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-

il}-fenilacetamida;
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916. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-salicilica;
917. N-{5-bencilsulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-2-fluorobenzamida;
918. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~c]pirazol-3-
il}-3-fluorobenzamida;
919. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4~c]pirazol-3-
il}-4-fluorobenzamida;
920. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol~3-
il}-tiofeno-2-acetamida;
921. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirroloe{3,4-clpirazol~-3-
il}-tiofeno-3-acetanida;
922. Amida N-({5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-fenllpropidlica;
823. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-
i}}-3-cianobenzamida;
924. N-{5-bencilsulfonil-4, 6~dihidropirrolo{3,4-c]pirazol-3-
il}-4-ciancbenzamida;
925. Anida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-trans~cinamica;
926. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
¢lpirazel-3-il}-cis-cinédmica; ’
927. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(3-piridil}acrilica;
528. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-

prE
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clpirazol-3-il}-3-(4-piridil)acrilica;
929. N-{5-bencilsulfonil-4, 6~dihidropirrolo([3, 4c]lpirazol-3-
il}-2-fenilpropionamida;
930, N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-m-tolilacetamida;
931. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
il}-p-tolilacetamida;
932. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il}-o-anisica;
933. N-(5-bencilsulfonil-4, é-dihidropirreoclo(3,4-c)}pirazol-3-
il}-3-metoxibenzamida;
934, Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol~-3-il}-p-anisica;
935. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c)pirazol-3-
il}-fenoxi;Eetamida; )
936, N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-2-fluvorofenilacetamida;
937. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4~-c]pirazol-3-
il}-3-fluorofenilacetamida;
938, N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}~4-fluorofenilacetamida; '
939, Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)acrilica;
940. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~

clpirazol-3-il}=-3-(3-tienil)acrilica;
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941. Amida N-{5-bencilsulfonil~-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-3-(2-tienil)propanocica;
942. N-{5-bencilsulfonil-4, 6~dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il}-2-clorobenzamida;
943. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
11}-3-clorobenzamida; '
844. N-{5-bencilsulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c)lpirazol-3-
il}-4-clorobenzamida;
945, N-{5-bencilsulfonil-4, 6—dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-1-piperidinapropionamida;
946. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-
il}-2-acetilbenzamida;
947. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-
il}-4-acetilbenzanida;
948. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo{3, 4-
clpirazol-3-il}-1-naftoica;
949. Amida N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4~
clpirazol-3-il}-2-naftoica;
950. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-
i1}-3-benzoilpropionamida;
951. N—{5-bencilsulfonil-4,6-dihidropirroldf3,4-c]pirazol—3—
il}-4-acetamidobenzamida;
952, N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrole[3,4-c]lpirazol-3-
il}-2, 5-dimetoxibenzamida;

853. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol-3-

DY
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il}-2, 6-dimetoxibenzamida;
954. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-c]lpirazol-3-
il}-3,4-dimetoxibenzamida;
955, N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirreclo(3,4~clpirazol-3-
il}-3,5-dimetoxibenzamida;
956. N-{5-bencilsulfonil-—4, 6~dihidropirrolo([3, 4-c]lpirazol-3-
il}-3-(2~-tenoil)-propionamida;
957. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-c)pirazol-3-
il}-2-naftilacetamida;
958. N-{5-bencilsulfonil-4, 6—dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-3-
il}-l-naftilacetamida;
959. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-
il}-4-fenilbenzamida;
960, N-{5-acetil-4,6-dihidropirroloe[3,4-clpirazol-3~-il},N’-
(4-clorobencil) urea;
961". N-(5-bencil-4,6-dihidropirrolo(3,4-c]pirazol-3-il},N’-
{4-clorobencil) urea;
962. N-(5-fenil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-c]pirazol~3-il},N’- (4~
clorobencil) urea;
963. N-{5-aminocarbonil~4,6-dihidropirrolo(3,4-¢c]lpirazol-3-
il},N’-(4-clorobencil) urea; '
964. N-{5-etilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-
3-il},N’-{(4-clorobencil) urea;
965. N-{5-metansulfonil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-

il},N’={4-clorobencil) urea;
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266. N-{5-bencilsulfonil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-c}pirazol-3-
il},N’ -{4-clorobencil) urea;
967. N-{5-toluensulfonil-4,6-dihidropirrolo[3,4-c]pirazol-3-
il},N’-(4-clorobencil) urea;
968. N-{5-bencilaminocarbonil-4, 6-dihidropirrolo(3, 4-
clpirazol-3-il},N’-(4-clorobencil) urea; y
96%. N-{5-fenilaminocarbonil-4, é-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il},N’-(4-clorobencil) urea:;
970, N- (5-(1l-naftalenccarbonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3-clpirazol-3-il)-3-fenoxi-benzamida;
ﬂl.N-(5-(l—naftalenocarbonil)—d,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]lpirazol-3-il)-4-tertbutil-benzamida;
972. N-(5-(2-furoil)=-4,5,6,7-tetrahidropiridina{4, 3-
clpirazol-3-il)-(4-fenil) fenilacetamida;
973. N-(5-(2-furoil})-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il)-2-(2-naftil)propanamida;
974. N-(5-(2-furoil)=-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3~
clpirazol-3-il)-2-(3~fluoro-4-fenil-fenil)propanamida;
975. N-(5-(2-metoxibenzoil)-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il)-(2-naftalen)acetamida;
976. N-(5—(2—metpxi—benzoil)-4,5,6,7—tetrahiaropiridina[4,3-
clpirazol-3-il})~[4-{1-pirrolidin-2-on) ] fenilacetamida;
977. N-(5-(2-metoxifenil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il)-(4-fenil) fenilacetamida;

978. N-(5-(4-fluoro-benzoil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-

JquY
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c]pi;;zol-S-il)—4—fluorobenzamida;
979. N-(5-acetil-4,5, 6, 7-tetrahidro-1H-pirazol[4,3-c)piridin-
3-il)-3-fluorobenzamida;
980. N-(5-acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-c)pirazol~3-
il)-{2-naftaleno)acetamida;
981. N-(5-acetil-¢,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-c]pirazol-3-
il)acetamida;
982. N-(5-acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-c]lpirazol-3-
il}benzamida;
983. N-(5-aminocarbonil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il)-fenilacetamida;
984. N-(é-benzoil—4,5,6,T—tetrahidropiridina[é,3-c]pirazol-3-
il)-(4-fenil) fenilacetamida:;
985. N-(5-benzoil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina{4, 3-c]pirazol-3-
il)-3-fluocrobenzamida;
586, N—(ﬁ;benzoil-é,s,6,7—tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol-3-
il)-3-fenoxi-benzamida;
987. N-(5-benzoil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal[4,3-c]lpirazol-3-
il)-4-fluorobenzamida;
988. N-(5-benzoil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-c]lpirazol-3-
il)-4-fenoxibenzamida; .
989. N-(5-benzoil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-3-
il)-4-tertbutil-benzamida;
990. N-(5~benzoil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-c)pirazol-3-

il)acetamida;

A9
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991. N-(5-benzoil-4,5,6,7-tetrahidropiridina[4,3-c]lpirazol-3-
il)benzamida;
992. N-(5-benzoil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-c]pirazol-3-
il)ciclopropanocarboxamida;
993. N-(5-benzoil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina([4,3-c]pirazol-3-
il)-fenilacetamida;
8994. N-(5-bencilsulfonil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3~
clpirazol-3-il)ciclopropanocarboxamida;
995. N-(5-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il)-(2-naftaleno)acetamida;
996. N-(5-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4,3-
clpirazol-3-il)-fenilacetamida;
997. N,N-dimetil-N’{3-(2-fenil-tiazol-4-il)acetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3-c]lpirazol-5-il}urea;
998. N,N-dimetil-N’{3-(benzo[l,3]diocxol-5-il)acetamido-
4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-c)pirazol-5-il}urea;
999. N,N-isopropil-N’{3-{(benzo[l,3]dioxol-5-il)acetamido-
4,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-clpirazol-5-iljurea;
1000.N~-[5-(1,3-benzodioxol-5-ilcarbonil)-~-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-clpirazol-3-il]-3-metoxibenzamida;
1001.N—[5-(1,3—benzodioxol-5-ilcar56nil)—4,5,6,7—
tetrahidropiridinal[4, 3-c]lpirazol-3-il)~3~-fenoxibenzamida;
1002.N-[5-(1,3-benzodioxol-5-ilcarbonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-3-il)-3-fenoxibenzamida;

1003.N-[5-(1,3-benzodioxol-5-ilcarbonil)-4,5,6,7-
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tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-3-il])-4-tertbutil-benzamida;
1004.N-[5~-(2-fenilacetil)~-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il]acetamida;
1005.N~[5~(2-fenilacetil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il]lbenzamida;

1006.N-[5- (bencilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il]-3-bromobenzamida;

1007.N-[5- (bencilsulfonil)-4,5,6, 7-tetrahidropiridinal[4, 3-
clpirazol-3-il}-3-fluorobenzamida;
1008.N-[5-(bencilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il]acetamida;
1009.N~[5~(bencilsulfonil)~4,5,6,7-tetrahidropiridinal([4, 3-
clpirazol-3-il]benzamida;

1010,.N-[5- (metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-3-il]-3-fluoro-benzamida;

_1011.N-[5~ (metilsulfonll)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal([4, 3-
clpirazol-3-il)-3-metoxi-benzamida;

1012 .N-[S-{(metilsulfonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il]-4-fluorobenzamida;

1013.N-[5- (metilsulfonil}-4,5,6,7-tetrahidropiridinal[4, 3~
clpirazol-3-il]-4-fenoxibenzamida; '

1014 .N-[5- (metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il]-~4-fenoxi-benzamida;

1015.N-[5- (metilsulfonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinail4, 3-
clpirazol-3-il]-4-tertbutil-benzamida;



!
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1016 .N-[5- (metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il)acetamida;
1017.N-[5-{metilsulfonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il]benzamida:;
1018.N-[5- (metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il]ciclopropanoccarboxamida;
1019.N-[5- (metilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il)-fenilacetamida;
1020.N-[5-(gquinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-3-il]-4-fenoxibenzamida:;
1021.N-[5~-{quinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal[4,3~c}pirazol~3-il]acetamida;
1022 .N-[5-benzoil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-3-
il}~{2-naftaleno)acetamida;
1023, ,N-[5-isobutiril-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3~
clpirazol-3-ilj]-4-fluorobenzamida;
1024 .N-[5-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3~
clpirazol-3-il)-3-fluorobenzamida;
1025.N-[5-fenilacetil-4,5,6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il)-3-metoxibenzamida;
1026.N—[5—fenilacetil—4,5,6,7—tetrahidfopiridina[4,3—
clpirazol-3-il)-3-fenoxibenzamida;
1027.N-[5-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il)-4-fluorobenzamida;

1028 .N-[5-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4,3-
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clpirazol-3-il]-4-fenoxibenzamida;
1029.N-[5-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridina{4, 3-
clpirazol-3-il]-4-tert-butil-benzamida;
1030.N-{5-fenilacetil-4,5,6, 7-tetrahidropiridina(4,3-
clpirazol-3-il]ciclopropanocarboxamida;
1031.N-{5-(2-furoil)~-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}-4-tert-butil-benzamida;
1032.N-{5-(2-naftaleno)sulfonil-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4,3-c]pirazol-3-il}-3-bromobenzamida;
1033.N-{5-(2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-3-il}-3-metoxibenzamida;

1034 .N-{5-(2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinai(4, 3-
clpirazol-3-il}-3-fenoxibenzamida;
1035.N-(5-(2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4,3-

clpirazol-3-il}-4-fluorobenzamida;

.1036.N-(5-(2~-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinalé4,3-"

clpirazol-3-il}-4-fenoxibenzamida;
1037.N-{5-(2-tienil)acetil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina{4, 3~
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
1038.N-{5-{2-tienil)acetil-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina[4, 3~
clpirazol-3-il}-acetamida; -
1039.N-(5-(2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3-
¢lpirazol-3-il}ciclopropanocarboxamida;
1040.N-{5-(3~-trifluorometilbenceno}sulfonil-4,5,6,7-

tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-3-il}-3-bromo-benzamida;
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1041.N-{5~-(4~-clorobenceno)sulfonil-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-clpirazol-3-il}-3-bromobenzamida;
1042 .N-{5-(4-fluorobenceno)sulfonil-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[,3-clpirazol-3-1il}-3-bromobenzamida;
1043 .N-{5-(4-metoxibenceno)sulfonil-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-clpirazol-3-il}-3-bromobenzamida;
1044 .N-{5-(4-tertbutilbenceno)sulfonil-4,5,67-
tetrahidropiridinaf4, 3-c]lpirazol-3-1il}-3-bromobenzamida;
1045.N- (5~ (4-toluensulfonil) -4, 5,6, 7-tetrahidropiridinal4, 3~
clpirazol-3-il}-3-bromobenzamida;

1046 . N-{5-(quinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-3-il}-3-fluorobenzamida;
1047 .N-{5-(quinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7~-
tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol-3-il}-3-metoxi-benzamida;
1048.N-{5-({quinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal[4,3-clpirazol-3-il}-4-fluoro-benzamida;
1049 .N-{5-({gquinolina-8-sulfonil)-~-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-3-il}-4-fenoxi-benzamida;
1050.N-(5-{quinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3-c]pirazol-3-il}-4~tertbutil-benzamida;
1051.N-{5-(quinolina-8-sulfonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-3-il}-benzamida;
1052.N-{5-{quinoclina-8~-sulfonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinaf(4,3-clpirazol-3-

il}ciclopropanocarboxamida;
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1053 .N~-(5-(quinoxalina-2-carbonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-3-il}-3-fenoxibenzamida;
1054.N-{5-{({quinoxalina-2-carbonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
1055.N-(5-[2-(2-tienil)acetil]-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-3-il}benzamida;
1056 .N-{5-bencensulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}-3-bromobenzamida;
1057.N-{5-bencensulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal(4, 3-
clpirazol-3-il}-3-fluorobenzanmida;
1058.N-{5-bencensulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il}-3-fenoxibenzamida;
1059.N-{5-bencensulfonil}-4,5, 6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}-4-fluorobenzamida;
1060.N-{5-bencensulfonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-
_c]pirazol;B-il}—4—fenoxibenzamida; .
1061.N—{S-beqcensulfonil)—4,5,6,T-tetrahidropiridinald,3-
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
1062 .N-{5-bencensulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridina{4, 3-
clpirazol-3-il}-3-acetamida;
1063.N-{5-bencensulfonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3~
clpirazol-3-il}benzamida;
1064 .N-{5-bencensulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}ciclopropanocarboxamida;

1065.N-{5-bencilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal[4, 3-
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clpirazol-3-il}-3-metoxibenzamida;
1066.N-{5-bencilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3-
clpirazol-3-il}-3-fenoxibenzamida;
1067.N-{5-bencilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinai4, 3~
clpirazol-3-il}-4-fluorobenzamida;

1068 .N-{5-bencilsulfonil)-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinai4, 3~
clpirazol=-3-il}-4-fenoxibenzamida;
1069.N-{5-bencilsulfonil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;

1070.N-bencil-N’ {3-(2-(2-naftaleno)propionamido)-4,5,6,7~
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-5-il}urea;

1071 .N-bencil-N’ {3-(2-({6-metoxi-2-naftaleno)propionamido) -
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-5-il}urea;

1072 .N-bencil-N’{3-(2-naftalenoc)acetamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]pirazel-5-il}urea;
1073.N-bencil-N’{3~(3-metoxi-benzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-c)pirazol-5-il}urea;

1074 .N-bencil-N’{3-(3-metil-butanamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-clpirazol-5-il}urea;
1075.N-bencil-N’ {3~ (4-fenil) fenilacetamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3—c]pirazol-5-il}urea{
1076.N-bencil-N’ {3-{(2-(2-naftalenc)propionamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3~-c]pirazol-5S-il}lurea;
1077.N-bencil-N’ {3- (2- (6-metoxi-2-naftaleno)propionamido) -

4,5,6,7-tetrahidropiridinal[4, 3-c]lpirazol-5-il}urea;
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1078.N-bencil-N’ {3~ (2-naftaleno)acetamnido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]lpirazol-5-il}urea;

1079 .N-bencil-N"{3-(3-metil-butanamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina{4, 3-clpirazol-5-il}urea;

1080.N-bencil-N’ {3-[2-(4~fenil-3-fluoro-fenil)propionamido—~
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-5-il}lurea;

1081 .N-bencil-N’ {3-benzamido-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal[4, 3~
clpirazol-5-il}urea; )
10B2.N-bencil-N’{3-fenilacetamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina([4, 3-clpirazol~5-il}urea;
1083.N-etil-N’{3-(2-{2-naftalenc)propionamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-5-iljurea;

1084.N-etil~N’ {3-(2-(6-metoxi-2-naftaleno)propionamido) -
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3—-c]pirazol-5-il}urea:
1085.N-etil~N’{3-{(2-naftaleno)acetamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal[4,3-c]pirazol-5-il}urea;
1086.N~etil-N"{3-(3-metil-butanamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3—-c]pirazol-5-il}urea;

1087 .N-etil-N’{3-(4-fluorobenzamido)-4,5,6, 7-
tetrahidropiridina[4,3—-clpirazol-5-il}urea;
1088.N-etil—N'{3—(4-fenil)fenilacetaﬁido)-4,5,6,7-
tetrdhidropiridinal(4, 3-c]pirazol-5-il}urea;

1089.N-etil-N' {3-[2-(4-fenil-3-fluoro-fenil)propionanide] -
4,5,6,7-tetrahidropiridina[4, 3~c]pirazol-5-il}urea;

1090.N-etil-N’ {3-benzamido-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina(4, 3-
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clpirazol-5-il}urea;
1091 . N-etil-N’'"{3-fenilacetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4,3-c]pirazol-5-il}urea;
1092 .N-isopropil-N’ {3-(l-metil-indol-3-il)acetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal[4,3-c}pirazol-5-il}urea;
1093 .N-isopropil-N’ {3-(2-(2-naftaleno)proplonamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina{4, 3-c]pirazol-5-il}urea;
1094 .N-isopropil-N’ {3-(2- (6-metoxi-2-naftaleno)propionamido) -
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-5-il}urea;
1095.N~isopropil-N’ {3-(2-fenil-1,3-tiazol-4-il)acetamido-
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3~-clpirazol-5-il}urea;
1096 .N-isopropil-N’{3-{3-fluorobenzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4, 3-clpirazol-5-il}urea;
1097 .N-1isopropil-N’{3-(3-metoxi-benzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol-5-il}urea;
1098.N-isopropil-N’{3-(4~-fluorobenzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4, 3-c)pirazol-5-il}urea;
1099.N—isopropil-N'{3—(4—fenil)fenilacetamido-4,5,6,7—
tetrahidropiridina[4,3-c]lpirazol-5-il}urea;
1100.N-isopropil-N’ {3-{4-tertbutil-benzamido})-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-clpirazol-5-il}urea;
1101 .N-isopropil-N’'{3~-[2-(4-fenil-3-fluoro-
fenil)propionamido]-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina{4,3-c]lpirazol-
5~il}urea;

1102.N-isopropil-N’ {3-[4-{l-pirrolidin-2-on) fenilacetamido)-
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4,5,6,7-tetrahidropiridinal4, 3-c]lpirazol-5-il}urea;
1103.N-isopropil-N’'{3-acetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina([4,3-c]lpirazol-5-il}urea;

1104 . N-isopropil-N’{3-benzamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina{4,3-clpirazol-5-il}urea;
1105.N-isopropil-N’ {3-ciclopropanocarboxamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal4, 3-¢c]lpirazol-5-il}urea;
1106 . N-isopropil-N’{3-fenilacetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-c]lpirazol-5-il}urea;
1107.N-fenil-N’ {3-(2-naftaleno)acetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal[4, 3-c)pirazol-5-il}urea;
1108.N-fenil-N’{3-(3-fluorocbenzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridinal[4, 3-c]pirazol-5-il}urea;
1109.N-fenil-N’{3-(3-metil-butanamido)-4,5,6,7-

tetrahidropiridina[4,3-clpirazol-5-il}urea;

1¥10.N-fenil-N’{3-(3-fenoxibenzamido)-4,5,6,7-"

tetrahidropiridina(4, 3-c]pirazol-5-il}urea;
1111.N-fenil-N’ {3-(4-fenoxibenzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4,3-clpirazol-5-il}urea;
1112.N-fenil-N’ {3-(4-tertbutil-benzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]pirazol—5-il}ureaf

1113.N-fenil-N’ {3-acetamido-4,5, 6, 7-tetrahidropiridina{4, 3-
clpirazol-5-il}lurea;

1114 .N-fenil-N’ {3-benzamido-4,5, 6, 7-tetrahidropiridinal4, 3-

clpirazol-5-il}urea;

A
4%
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1115.N-fenil-N’'{3-ciclopropanocarboxamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[4,3-c]lpirazol-5-il}urea;

1116 . N-fenil-N’'{3-fenilacetamido-4,5,6,7-
tetrahidropiridina([4,3-c]lpirazol-5-il}urea;

1117 .N-propil-N’' {3-(4-fenil) fenilacetamido-~4,5,6,7-
tetrahidropiridina(4, 3-clpirazol-5-il}urea;

1118.N-butil-N’ {3-(2-naftaleno)acetamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-c]lpirazol-1-il}urea;

1119.N-butil-N’ {3-(3-bromo)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolol[3,4-clpirazol-1-il}urea;
1120.N-butil-N’ {3- (4~-fluoro)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-1-il}urea;

1121 .N-butil-N’{3-(4-tertbutil)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il};

1122.N-butil-N’ {3-ciclopropanocarboxamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-1-il}urea;
1123.N-butil-N’{3-fenilacetamido-6, 6~dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4~c]pirazol-5-il}urea;

1124 .N-etil-N’ {3-(2-naftaleno)acetamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4—c]pirazol-1-i1}ure;;

1125.N-etil-N’ {3-(3-bromo)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-1-il}urea;

1126 .N-etil-N’ {3-(4-fluoro)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6~
dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-l1-il}urea;

1127 .N-etil-N’ {3-(4-tertbutil)benzamido-6, 6-dimetil-4, 6-
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dihidropirrolo([3,4-c]lpirazol-l-il}urea;
1128 .N-etll-N’ {3—-ciclopropanocarboxamido-6, 6~dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-1l-il}urea;
1129.N-etil-N’(3-fenilacetamido-6,6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolol(3,4-c]pirazol-5-il}urea;
1130.N-{5-(2-tienil-acetil)~-6,6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo{3,4~-c]pirazol-1-il}-(3-bromo)benzamida;
1131 .N-{5-(2-tienil-acetil)-6,6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-c)pirazol-3-il}-(2-naftaleno)acetamida;
1132 .N-{5-(2-tienil-acetil})~6,6~dimetil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-{4-fluoro)benzamida;
1133.N-{5-(2-tienil-acetil)-6,6~-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}-(4-tertbutil)benzamida;
1134 . N-{5~(2-tienil-acetil)-6,6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-il}ciclopropanocarboxamida;
1135.N-{5-(2~-tienil-acetil)-6,6~-dimetil-4, 6~
dihidropirrolo([3,4-c]pirazol-3-il}-fenilacetamida;
1136.N-{5-(4-fluorobenzoil)~-6,6~-dimetil-4, 6-
dihidropirrelo{3,4~clpirazol-1-il}- (3-bromo)benzamida;
1137 . N-{5-(4-fluorobenzoil)~-6,6~-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[B,4—c]pirazol-l-il)-(4—f1uorb)benzamida;
1138 . N-{5-(4-fluorobenzoil)~-6,6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3,4-clpirazol-3-il}-{2-naftalenc)acetamida;
1139 . N-{5-{({4-fluorobenzoil)-6,6~dimetil-4, 6~
dihidropirrole(3,4~-clpirazol-3~-il}-(4~tertbutil)benzamida;
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1140.N-{5-{4-fluorobenzoil)-6,6-dimetil-4, 6-
dihidropirrolo[3, 4-clpirazol-3-il}ciclopropanocarboxamida;
1141.N-{5-(4-fluorobenzoil)-6,6-dimetil-4, 6~
dihidropirrolo{3,4-clpirazol-3-il}fenilacetamida;

1142 .N-(5-acetil-6,6~dimetil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-(2-naftaleno}acetamida;
1143.N-(5~acetil~-6,6~dimetil-4, 6-dihidropirrolo([3, 4~
clpirazol-3-il}-(3-bromo)benzamida; '

1144 .N-{5-acetil-6,6-dimetil-4, 6-dihidropirralo(3, 4~
clpirazol-3-1il1}-(4-fluoro)benzamida;
1145.N-{5-acetil-6,6-dimetil-4,6~dihidropirrolo(3,4-
clpirazol-3-il}-(4-tertbutil)benzamida;
1146.N-{5-acetil-6,6-dimetil~-4, 6-dihidropirrolol[3,4-
clpirazol-3-il}ciclopropanocarboxamida;

1147 .N-{5-acetil-6,6-dimetil-4,6-dihidropirrolo[3,4-
.c)pirazol-3-il}fenilacetamida;
1148.N-{5-fenilacetil-6, 6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo[3,4-
clpirazol-3-il}-(2-naftaleno)acetamida;
1149.N-{5-fenilacetil-6, 6-dimetil~4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3~il}-(3-bromo)benzamida;
1150.N-(5-fenilacetil~6, 6-dimetil-4, 6~dihidropirrolo[3, 4-
clpirazel-3-il}-({4-fluoro)benzamida;
1151.N-{5-fenilacetil-6,6-dimetil-4, 6-dihidropirrolo[3, 4-
clpirazol-3-il}-(4-tertbutil)benzamida;

1152.N-{5-fenilacetil-6, 6-dimetil~4, 6-dihidropirrolo[3, 4-



436
clpirazol~3-illciclopropanocarboxamida;
1153 .N-isopropil-N’{3-(4-tertbutil-benzamido)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina(3, 4-clpirazol-6-illurea;
1154 .N-{6-(2-tienil)acetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal3, 4-
c)lpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
1155.N-{6-acetil-4, 5, 6, 7-tetrahidropiridina(3,4-c]pirazol-3-
il}-4-tertbutil-benzamida;
1156 N-{6-metansulfonil-4,5,6,7-tetrahidropiridina(3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
1157.N-etil-N’{3-(4-tertbutil-benzamido)-4,5,6,7-
tetrahldropiridina[3,4-c]pirazol-6-il}urea;
1158.N-{6-(3-metil)butiril-4,5;6,7-tetrahidropiridina[3,4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
1159.N-{6-(2-furoil)-4,5,6,7-tetrahidropiridinaf3, 4-
c]pirazol—3-il}-4-tertﬁutil-benzamida;
.1160.N~-{6-fenilacetil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
1161 .N-{6-fenilsulfonil-4,5,6,7-tetrahidropiridinal3, 4-
clpirazol-3-il}-4-tertbutil-benzamida;
l1162.N-{6-(gquinolina-8~-sulfonil)-4,5,6,7-
tetrahidropiridina[3,4-c]pirazol—3—il}-4-ter£butil-benzamida;
1163.N-({5~isopentil-4, 6-dihidropirrolo(3,4-clpirazol-3-11}-4-
tertbutilbenzamida;
1164 .N-{5-feniletil-4, 6-dihidropirrolo([3,4-clpirazol-3-il}-4-

tertbutil-benzamida;
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1165.N-{5-(2-tien-2~-iletil) -4, 6-dihidropirrolo[3,4-clpirazol-
3-il}~-4-tertbutil-benzamida;
1166.N,N-dimetil-N'-{3~-{2-naftalen-2~il-propionamido) -4, 6-
dihidropirrolo(3,4-clpirazol-5-iljurea;

1167 .N- (5= (piperidin-1-1l)carbamoil)-4, 6-dihidropirrolo(3, 4~
clpirazol-3-il)-3-(2-naftalen-2~il)propionamida; y
1168.N,N-dimetil~-N’'-{3-(2-fenll-tiazo0l-4-1l1)acetamido-
4,5,6,7-tetrahidropiridina(4,3-c]pirazol-5-il}urea.

10. Una ' composicién farmacéutica caracterizada porque
comprende un compuesto de férmula (I), como se definid en la
reivindicacién 1, o una sal farmacéuticamente aceptable del
mismo y un vehiculo y/o un diluyente farmacéuticamente
aceptable.

11. Un compuesto de férmula (I} o una sal farmacéuticamente
aceptable del mismo, como se definié en la reivindicacién 1,
_para ser usado como un medicamento.

12. El uso de un compuesto de férmula (I) o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo, comc se definié en la
reivindicacién 1, en la elaboraciédn de un medicamento para
tratar a un paciente que presenta una enfermedad provocada
por y/o asociada con una actividad proteina éuinasa alterada.
13. El uso de un compuesto de férmula (I), o una sal
farmacéuticamente aceptable del mismo, en la elaboraciédn de
un medicamento para tratar una enfermedad provecada por y/o

asociada con una actividad proteina quinasa alterada, en un



438
paciente que sometido a tratamientos antlicancer simulténeos,
separados © secuenciales.
14. Un procedimiento para preparar un compuesto de f6rmula
(I}, de acuerdo con la reivindicacién 1, caracterizado porque

comprende:

a) hacer reaccionar un compuesto de f£érmula (II):

N

CH)n (CH), ()
el L
Rc Ila1 Ra

en donde R,, que es como se definié en la reivindicacién 1,
no es hidrégeno, y Ra, Rb, Rc, Rd, m y n son como se
definieron en la reivindicacidén 1, con hidrazina o sal de
hidrazina, de modc de obtener un compuésto de férmula (I) en
donde R es hidrdgeno y R,, que es como se definié maAs arriba,
no es hidrédgeno;

a’') hacer reaccionar un compuesto de f6rmula (I) asi
obtenido con una resina isocianato poliestirénica de férmula
(III): '

Resina

D)

NCO
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de modo de obtener una poliestirenometilurea, de férmula

HN
( ,L(Hm $
Rd ( (
Rc;zn\f’)“
/ Rb :

R, Ra

en donde Ra, Rb, Rc, Rd, m ¥y n son como se definieron en la

(IV):

V)

reivindicacién 1 y R;, dque es como se definié en la
reivindicacién 1, no es hidrégeno;

b) convertir un compuesto de férmula (IV) asi obtenido en
.un compuesto de férmula (V):

Resina
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en donde R, que es como se definibé en la reivindicacién 1, es
distinto de hidrégeno y R;, Ra, Rb, Rc, Rd, m y n son como se
definieron en la reivindicacién 1; y
c) séparar bajo condiciones alcalinas un compuesto de
férmula (V) de modo de eliminar la resina y de obtener el
compuesto de f6rmula (I) deseado y, opcionalmente, convertir
un compuesto de férmula (I) en otro compuesto de fo6rmula (I)
y/o en una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.
15. Un procedimiento de acuerdo con la reivindicacién 14,
caracter;zado porque, en el paso a), la reaccién entre un
compuesto de férmula (II) e hidrazina o una sal de hidrazina
Sse realiza en presencia de cantidades cataliticas de un &cido
seleccionado entre 4cido clorhidrico, acético o sulfurico.
l6. Un procedimiento de acuerdo con la reivindicacién 14
para la preparaciétn de un compuesto de fbébrmula (I} o (V)
caracterizado porque R es seleccionado entre R’, distinto de
hidrbégeno, -COR’, -COOR', -SO,R’, -SO,NHR’ o -SO,NR’R", en
donde R’ y R” son como se definieron en la reivindicacién 1;
R, no es hidrégeno y Ra, Rb, Rc, Rd, m y n son como se
definieron en la reivindicacién 1, en donde en el paso b} se
hace reaccionar un compuesto de férmula (I); 0 un compuesto

de férmula (IV), que tiene R igual a hidrégeno, con un

compuesto de fé4rmula (VI):
R-X (VI)

en donde R es como se definié en la reivindicacién 1, excepto
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hidrbégeno y X es un grupo saliente.
17. Un procedimiento de acuerdo con la reivindicacién 14,
para la preparacidén de un compuesto de fébrmula (I) o (V)
caracterizado porque R es un grupe -CONHR’, R’ gue es como se
definié en la reivindicacién 1, es distinto de hidrégeno, R,
no es hidrégeno y Ra, Rb, Rc, Rd, m y n son como se definié
en la reivindicacién 1, en donde en el paso b) se hace
reaccionar un compuesto de férmula (I) o un compuesto de
férmula (IV) que tiene R igual a hidrdgeno, con un compuesto
de férmula (VII):

R’NCO (VII)
en donde R/, que es como se definié en la reivindicacién 1,
es distinto de hidrégeno.
18. Un procedimiento de acuerdo con la reivindicacién 14,
para la preparacién de un compuesto de férmula (I) o (V),
_cafacterizado.porque R es un grupo -CONHR’, en donde R’ y R”,
que son como sSe definieron mas arriba, son distintos de
hidrégeno, en donde en el paso b) se hace reaccionar un
compuesto de férmula (I) o (V) con un compuesto de férmula
(VIII):

R"-X (VIII)
en donde R”, que es como se definié en la reivindicacién 1,
es distinto de hidrégeno, y X es un grupo saliente adecuado.
19, Un procedimiento de acuerdo con la reivindicacién 14,

para la preparacidn de un compuesto de férmula (I) o (V),
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caracterizado porque R es un grupo -CONR’'R”, en donde R’ y
R¥, que son como se definieron mas arriba, son distintos de
hidrégeno, R, no es hidrégeno y Ra, Rb, Rc, Rd, m y n son
como se definieron en la reivindicacién 1, en dohde en el
paso b} se hace reaccionar un compuesto de férmula (I} o
{IV), que tiene R igual a hidrégeno con 4-
nitrofenilcloroformato y subsiguientemente con un compuesto
de férmula (IX):

R'R"NH (IX)
en donde R’ y R”, dque son como sSe definieron en la
relvindicaciédn 1, no son hidrégeno.
20. Un procedimiento de acuerdo con la reivindicacién 14,
para la preparacidn de un compuesto de férmula (I) o (V),
caracterizado porque R es un grupo R’CH,-, en donde R’, que
es como se defini6 més arriba, no es hidrégeno, en donde en
el paso b) se hace reaccionar un compuesto de formula (I) o
(V), que tiene R igual a hidrégeno, bajo condiciones
reductoras, con un compuesto de férmula (X):

R’-CHO (X)
en donde R/, que es como se definid més arriba, no es
hidrégeno. '
21. Una biblioteca quimica combinatoria caracterizada porque

comprende una pluralidad de miembros.-de férmula (V):
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Rgshul
R
l
HN HN
AN 0

en donde:

R ¥ Ry, iguales o diferentes, son independientemente un &tomo
de hidrégeno ¢ un grupo sustituido opcionalmente seleccionado
entre R’, -COR’, -COOR’, -CONHR’, -CONR’R”, -NH-C(=NH)NHR’,
-C(=NH)NHR’, -SO,R’, -SO,NHR’, o -SO,NR'R”; en donde R’ y R¥,
iguales o diferentes, son seleccionados independientemente
entre hidrégeno o arilo alquilo C,-C¢, cicloalquilo C,-Cg,
arilo o alquilo C;-Cs rectos o ramificados, opcional y
adicionalmente sustituidos, o R’ y R” tomados juntos forman
una cadena alquileno C,-Cg;

- Ré, Rb, Rc y Rd, iguales o diferentes, son seleccionados
entre hidrdégeno, grupos -CH,OR’, arilo alquilo C,—C¢, arilo,
0 alquilo ¢(C;-Cs, rectos o ramificados, opcional vy
adicionalmente sustituidos, en donde R’ es como se definié
mids arriba o Ra y Rb y/o Rc y Rd, tomados junto con el &tomo

de carbono al cual esté&n unidos, forman un grupo cicloalquilo
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C,-C; opcionalmente sustituido;
- m y n, cada uno independientemente, representa 0 o un
nimero entero de 1 a 2, con la condicién de que m + n sea
menor que, o igual a, 2 (m + n < 2)_‘.
22. Una biblioteca quimica combinatoria de acuerdo con 1la
reivindicacién 21, caracterizada poerque la resina
poliestirénica es resina de metilisocianato poliestireno.
23. Un método para tratar a un mamifero, incluyendo a seres
humanos, ‘'que presentan una enfermedad provacada por y/o

asociada con una actividad proteina quinasa alterada,

mediante la administracién a dicho mamifero que lo requiere
de una cantidad terapéuticamente efectiva de un compuesto de

biciclo-pirazol de férmula (I):

R
N
HN 74 \NH

CH)m (CH), O

t Ln
Rc | Ra

en donde: R1

- R ¥ Ry, iguales o diferentes, son independientemente un

dtomo de hidrégeno © un grupo opcionalmente sustituido

seleccionado entre R’, -COR’, -COOR’, -CONHR’, -CONR’R”, -NH-
C(=NH)NHR’, -C(=NH)NHR’', -SO,R’, -SO,NHR’, o ~-SO,NR'R”; en
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donde R’ y R”, 4iguales o diferentes, son seleccionados
independientemente entre hidrégeno o arilo alquile C,;-Cq,
cicloalquilo Cy~-C¢, arilo o alquilo C,;-C;, rectos o

ramificados, opcional y adicionalmente sustituidos, o R’ y R”

tomados juntos forman una cadena alquileno C,-Cg;

- Ra, Rb, Rc y Rd, iguales o diferentes, son seleccionados
independientemente entre hidrégeno, grupos -CH,0R’, arilo
alquilo C,~Cs, arilo, alquilo C,-Cs, rectos o ramificados,
opcional y adicionalmente sustituidos, en donde.R’ es como se
definié mas arriba o Ra y Rb y/o Rc y Rd, tomados junto con
el adtomo de carbono al cual estidn unidos, forman un grupo
cicloalquilo Cy~C¢ opcionalmente sustituido;

- m y n, cada uno independientemente, representan 0 o un
nimero entero de 1 a 2, con la condicién de que m + n sea
menor que, o igual a, 2 (m + n s 2);

0 una sal farmacéuticamente aceptable del mismo.

24. El método de acuerdo con 1la reivindicacién 23,
caracterizado porque la enfermedad provocada por y/o asociada
con una actividad proteina quinasa alterada es seleccionada
entre el grupo dque consiste en céncer, trastornos
proliferativos celulares, enfermedad de Alzheimer,
infecciones virales,' enfermedades autoinmunes y trastornos
neurodegenerativos.

25. El método de acuerdo con _la reivindicaclén 24,

caracterizado porque el cancer es seleccionado entre el grupo
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que consiste en carcinoma, carcinoma de las células
escamosas, tumores hematopoyéticos de linea mieloide o
linfoide, tumores de origen mesenquimdtico, tumores del
sistema nervioso periférico y central, melanoma, seminoma,
teratocarcinoma, osteosarcoma, xeroderma ' pigmentosum,
queratoacantomas, cancer folicular tiroideo y sarcoma de
Kaposi.

26. E1 método de acuerdo con la reivindicacién 23,
caracterizado gorque el trastorno proliferativo celular es
seleccionado entre el grupo que ‘consiste en hiperplasia
prostatica benigna, adenomatosis familiar, poliposis, neuro-
fibromatosis, psoriasis, proliferaclén de las células lisas
vasculares asoclada con ateroesclerosis, fibrosis pulmonar,
artritis, glomerulonefritis y estenosis y reestenosis post-
quirargica. _

2T. El método de acuerdo con la reivindicacién 23, que
provee inhibicién de la angiogénesis y de metAstasis

tumorales,
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CERTIFICADO SREEE
5. En MILAN 6. E1 10 de FEBRERO del 2003 | [..

7. Por OFICINA DEL MINISTERIO PUBLICO

8. Bajo el Numero 1040 AP
9. Sello FISCAL!A DE LA REPUBLICA

10. Firma del SUBST. FISCAL DE LA REPUBLICA/ DRA. A:DA_I_RIZ;E
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The undersigned,

DANIELE FANCELLI, VALERIA PITTALA', MARIO VARASI °
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. .’," ! '

e “ . domidled in

beraby state wndar osth to be the sols and uve lovenzor
of BICYCLO-PYRAZOLES ACTIVE A5 KINASE

TRASBPASO

absjo. ﬂmuh

DANIELE FANC
VALERIA PITTA
MARIO VARASI

N

dchhr amos, bejo jumomnts ser  fimico 8y vords-

dero 8  laventor®8 de

INHIBITORS, PROCESS FOR THEIR PREPARATION AND PHARMACEUTICAL COMPOSITIONS

. COMPRISING THEM

" state ns well that THEY eseign, withour reservations
or licimtion, in favor of
PHARMACIA ITALIA SPA

i a corpomstion organisad and existing under the lews' of
ITALY

domiclled in

BICICLO-PIRAZOLES ACTIVOS

COMO INHIBIDORES DE
QUINASA, PROCEDIMIENTO
PARA sU PREPARACION

Y COMPOSICIONES FARMACEU
TICAS QUE LO CONTIENEN

Declar@MOB  guimbmo . que d€MOS
tounst €T1BOB 4y recerva ot Nimitactdo, o favor do s
sociedad

PHARMACIA ITALIA SPA
oraniseds y existente de conformldsd con lss leyes ds

ITALIA .

domicilisds en

" VIA ROBERT KOCH 1.2 - 20152 MILANO -ITALY

all dghts inberent to sald lavention, and that the sbove
mentioned corporation heveby is snshled to spply, In bs

nmme, for the comesponding patest in the Republic of

\)olk-ﬁ&dsa(

VALERIA PITTALA'

Nawief fauudl .

‘DANIELE FANCELLI

VIA ROBERT [EKOCH
20152 MILANO, ITALIA

todos los derechos Inhsrentss s dichs lovencidn y qua ks

1.2-

cdds socledsd queds facaltada pem solicitar en m nambee
la parents correspondisnts en la Reptbiica de Colombia,

;%EIO VARASI



CERTIFICADO NOTARIAL ANDIVIDUO)

diss del mes de

, compared penonsiments amis mi,
Notario Phblico,

A los
ds 19

doy f6 de conocer y me consts que

" quia
ls persons descrita y firmanta

del dotumento que preceds, declapsndo ants mi gos otor-

n ulmllnnplnluﬂn-ypnpﬁulqualﬂn

eFpramn.

NOTARY PUBLIC (Notarlo Pibitco)

CERTIRCADO NOTARIAL (ONDIVIDUG)

A loa dias del mas de

de 19 , comparecd] persczalments shoe mi,
Notarlo Piblico,

a quisn
[ ] pamona doscrita

doy i ds conotes ¥y me consts que

y frmuaate

dal docomento qus precods, declando snrs mi que ooy
pd mbme pers loa fam y propidios que eo & s

expresan,

NOTARY PUBLIC (Notaro Ptblico)

NOTARIAL CERTIFICATE (INDIVIDUAL)

to ms known and known to me to be tha person
descefbod in and who  exzacuoed the foragolng document,

and duly acknowledged to e that E:

exacuted the same for the usss and purposes
thereln exprossed.

NOTARIAL CERTIFICATE GNDIVIDUAL

On this day of

19 personnlly sppesred before me, s Notary Public,

to ms known, snd known to @w to be the parson
described in sud who mnd:hbnplu.dnmu.
and . duly acknowledged to me thet

exscuted the sme for the tees and purposns
thereln expromed,
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AUTENTICA DI FIRME

Certificc 1o sottoscritta Dott.GRAZIA SCARPONI,Notaioc in
Milano ed iscritte presso 11 Colleglo Notarile di Milano,

" - vere ad autentiche le firme retrc epposte in mia presenza,

P

preq;q"rlnunzia tra lorc d'accordo e gon i1 mic consenso
alla ‘assistenze dei testimonl e previa smmonizione da me

" lord fatta sulle conseguenze previste dalla Legge-anche pe-

nale-nel confrontl di chi rilascia dichierazioni false e/0
reticenti,dal Signori:

- FANCELLI DANIELE,neto a Firenze il 22 settembre 1957 e re-
sidente e Mlilano,Vie Montecucceli n.€,implegato;

- PITTALA'VALERIA,nate a Catania 11 18 febbreioc 1971 2 resi-
dente a Milano,Via Delfico n.24/2,implegrta;

~ VARASI MARIO,nato a Cuardea (Terni) i1 2 febbraio 1952 e
residente a Milano,Via Moncucceo n.24/A,ricercetore;

della cul identitdi personele io Notaio scno certa.
Dichiero 1o Nctelo €1 conoscere le lingua inglese e che il
testoc in inglese ccrrisponde al testo in italiano.
Milano,li sel febbralo duemilatre.

| (Convention de g Hejo du 5 ¢,
d: Poese ITALIA i

Il presents aste ubblico d

:. & stato sottoscrivg da .. J/ U
- &gente In qualiiy 4y XK.« %’
T i

Attastato ---------- -'-_a' o
5. aMILANO ... 6. 1 lj 0 FE : ’L -:
7. dall'ufficip dal pubblico ministarg '4“‘

8. sotto ji numero .......... |

g . fUMerO ... AL

Firma

4y
. A
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Indgistria y Comercio

SUPERINTENDENCIA
REQUISITOS MINIMOS PARA ADMISION A TRAMITE

FPCT

PATENTE DE INVENCION [x] MODELO DE UTILIDAD | )

« Indicacion de que se solicita la concestén de una patente (X A

+ Dalos de identficacion del solicitante o de la persona que presenta la solictud [ A

» Descrnocion de la invencion X4 30
« Dibujos de ser estos pertinentes [ ]

» (omprobante de Pago de las 1asas establecidas (X 2. 3
COMPLETA (] INCOMPLETA [ ]

DISENO INDUSTRIAL [ ]

+ Indicacion de que se solicita el registro de Disedo Industnal

« Dalos de dentificacion det solicitante o de la persona que presenta la solicitud

 Representacion grahca y fotografica del Disefio Industrial 0 muestra del
malgrgl que incorpora el disedo

« Comprabante de pago de las tasas establecidas

G— a—
L=

— g——
[ S

COMPLETA| | INCOMPLETA [ ]

ESQUEMA DE TRAZADO [ ]

Indicacion de que se solicita el registro de un Esquema de trazado

Datos de dentificacion del solicitante o de la persona que presenta Ia solicitud
Representacion grafica del esquema de trazado

Comprobante de pago de las lasas establecidas

p— gy T gu—
Sl St St et

COMPLET m INCOMPLETA [ ]

Firma Résponsable
SPERTMDUSTRIA Y
Ruficacion  B3018354 BBDIONEG foliss 4N

Focha (AMD) 2663430517 1A M4
Fechamrupite  o11 PT-ATENT 309 FASE WICD 411 PRESENTA Carrera 13 No  27-00 Fiso 5 y 10
Conmutador 334 12 21-234
Deponden1a 2688 DIVISION DE IRRWMS CREACIONES Fax 281 31 25 e-mall info@ac govea

Santa Fo do Bogotd D C. Colombia




