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1. Me reflero a ml Sollicitud de Patente de 13 de Febrero de 2003.

2. Por medio del presente me permito manifestar a usted que en
ejerciclo del derecho conferido por el Articulo 28 numeral 1 del Tratado de
Cooperacién en materia de Patentes PCT, el capltulo relvindicatorio tal
como fue presentado originalmente en Fase Internacional fue modificado
al momento de su presentacion en Fase Nacional, quedando con 37
relvindicaciones.

Las modificaciones realizadas se encuentran plenamente sustentadas en la
descripcién de la presente invencién y en este sentido, no configuran una
ampliacién del invento o de la divulgaclén contenida en la solicitud
presentada. '

3. Por consiguiente anexo me permito presentar copia del capiltulo
relvindicatorio correspondiente a la solicitud de la referencla, que consta de
41 relvindicaclones, tal como fue presentado originalmente en Fase
Intemaciona_l, junto con su traduccién.

4, Ruego a usted tomar atenta nota de lo anterior y proceder de
conformidad.

Sefior Superintendente,

T.K. \MA
Cédigo 231
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Claims
1.  Compounds of formula (I)
B
9
A A* WoA"
AN I\
vl O (CHo) )
wherein
0] is O or a lone pair,

is O, S, -CH;-, -CH=CH-, or -C=aC-,
is CO, COO0, CONR', CSO, CSNR!, SO, or SO,NR,

mandn independently from each other are 0 to 7 and m+n is 0 to 7, with the proviso

A3

Al

A!

thatmisnot0if VisOor S,
is H, lower-alkyl, hydroxy-lower-alkyl, or lower-alkenyl,

is Jower-alkyl, cycloalkyl, cycloalkyi-lower-alkyl, or lower-alkenyl, optionally
substituted by R?,

and A* are hydrogen or lower-alkyl, or

and A? or A' and A are bonded to each other to form a ring
and - Al- A% or - A'- A- are lower-alkylene or lower-alkenylene, optionally
substituted by R?, in which one -CHj- group of -A'- A or -A’-A% can
optionally be replaced by NR?, S, or O, or

and A* are bonded to each other to form a ring together with the carbon atom to which
they are attached and -A®-A*- is -(CH;), 5~ which can optionally be mono- or
multiply-substituted by lower-alkyl, -

is H, lower-alkyl, lower-alkenyl, or aryl-lower-alkyl,

is lower-alkyl, cycloalkyl, aryl, aryl-lower-alkyl, heteroaryl, heteroaryl-lower-
alkyl, lower-alkoxy-carbonyl-lower-alkyl,

is hydroxy, hydroxy-lower-alkyl, lower-alkaxy, lower-alkoxycarbonyi,
N(R“.RY), or thio-lower-alkaxy,
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R', R?, R! and R® independently from each other are hydrogen or lower-alkyl,
and pharmaceutically acceptable salts and/or pharmaceutically acceptable esters thereof.

2. Compounds according to claim 1, wherein A? and A* are not bonded to each
other to form a ring together with the carbon atom to which they are attached.

5 3. Compounds according to any of claims 1 to 2, characterised by formula (Is)

3 "'W-A°
1 A X \'-‘ U

AN
Ufzz (cua) (CH2)n

wherein U, V, W, m, n, A%, A%, A%, A%, A and A® have the significances given in any of
claims 1 to 2.

4. Compounds according to any of claims 1 to 3, wherein U is a lone pair.
10 5. Compounds according to anyofdnimslt;odn,whﬂngisO.

6. Compounds according to any of claims 1 to 4, wherein V is-CH,-.

7. Compounds according to any of daims 1 to 4, wherein V is -C=C-.

8. Compounds according to any of claims 1 to 4, wherein V is -C=C-.

9. Compounds according to any of claims 1 to 8, wherein W is CO, COO,
15 CONR', CSNR!, SO; or SO;NR' and R' is hydrogen.

10. Compounds according to any of claims 1 to 9, wherein W is COO or SO;.
11. Compounds according to any of claims I to 10, wherein n is 0.

12. Compounds according to any of daims 1 to 10, whereinn is 1.

13. Compounds according to any of claims 1 to 12, whereinmis 1to 6.

20 14. Compounds according to any of claims 1 to 12, wherein m is 0 and V is -C=C-
or -C=C-
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15. Compounds according to any of claims 1 to 14, wherein A! is H, methyl, ethyi,
isopropyl, 2-hydroxy-ethyl, or 2-propenyl.

-214-

16. Compounds according to any of claims 1 to 15, wherein A? is lower-alkyl,
cycloalkyl-lower-alkyl, or lower-alkenyl, optionally substituted with R?, wherein R? is
hydroxy, methoxy, or ethoxycarbonyl.

17. Compounds according to any of claims 1 to 16, wherein A? is methyl, ethyl, 2-
hydroxy-ethyl, 2-propenyl, propyl or isopropyl.

18. Compounds according to any of claims 1 to 14, wherein A' and A? are bonded
to each other to form a ring and -A’-A*- is lower-alkylene or lower-slkenylene, optionally
substituted by R?, in which one -CHj- group of -A'-A- can optionally be replaced by NR?,
S, or O, wherein R® and R® are as defined in claim 1. '

19. Compounds according to claim 18, wherein A' and A? are bonded to each
other to form a ring and -A'-A- is lower-alkylene or lower-alkenylene, optionally
substituted by R, in which one -CH;- group of -A'-A?- can optionally be replaced by O,
wherein R? is hydroxy or 2-hydroxyethyl. :

20. Compounds according to daim 19, wherein A! and A? are bonded to each
other to form a ring and -Al-A% is -(CH)s-.

21. Compounds according to any of claims 1 to 20, wherein A’ is hydrogen.

22. Compounds according to any of claims 1 to 21, wherein A% is hydrogen.

23. Compounds according to any of claims 1 to 19, wherein A’ and A* are bonded
to each other to form a cyclopropyl-ring together with the carbon atom to which they are
attached and -A’-A'- is -(CHa)a-. '

24, Compounds according to any of claims I to 23, wherein A is H, lower-alkyl,
lower-alkenyl, or benzyl optionally substituted with halogen.

25. Compounds according to any of claims 1 to 24, wherein A® is methyl or ethyl.

26. Compounds according to any of claims 1 to 25, wherein A® is lower-alkyl,
cycloalkyl, phenyl, naphthyl, phenyl-lower-alkyl, pyridyl, indolyl, indolinyl, thienyl,
thienyl-methylene, furyl-methylene, benzodioxyl, chinolyl, isoxazolyl, or imidazolyl,
optionally substituted by one or more substituents selected from the group consisting of
lower-alkyl, lower-alkoxy, lower-alkylcarbonyl, lower-alkoxycarbonyl, fluorine, chlorine,
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bromine, CN, CFs, NO3, or N(R%,R”), wherein R® and R? independently from each other
are hydrogen or lower-alkyl.

27. Compounds according to any of claims 1 to 26, wherein A% is phenyl
optionally substituted by one or more substituents selected from the group consisting of
fluorine, chlorine, bromine, and CF;.

28. Compounds according to any of claims 1 to 27, wherein A° is 4-chloro-phenyl,
4-bromo-phenyl, or 4-trifluoromethyl-phenyl.

29, A compound according to any of claims 1 to 28, selected from the group
consisting of
trans-{4-[6-{Allyl-methyl-amino)-hexyloxy]-cyclohexyl} -methyl-carbamic acid 4-chloro-
phenyl ester,
trans-{4-[4-(Allyl-methyl-amino)-butoxy]-cyclohexyl}-methyl-carbamic acid 4-
triffuoromethyl-phenyl ester,
trans-N-{4-(6-Diethylamino-hexyloxy)-cyclohexyl] -N-methyl-4-trifinoromethyl-
benzenesulfonamide,
trans-{4-[4-(Allyl-methyl-amino)-butoxy]-cyclohexyl}-methyl-carbamic acid 4-chloro-
phenyl ester,
trans-{4-[2-(Allyl-methyl-amino)-ethylsulfanylmethyl] -cyclohexyl}-methyl-carbamic acid
4-chloro-phenyl ester,
trans-{4-[5-(Allyl-methyl-amino)-pentyl]-cyclohexyl}-methyi-carbamic acid 4-chloro-
pheny) ester,
trans-(4-{4-{Ethyl-(2-hydroxy-ethyl)-amino)-butoxy}-cyclohexyl)-methyl-carbamic acid
4-trifluoromethyl-phenyl ester,
trans-N-{4-(3-Allylamino-propoxy)-cyciohexyl]-N-methyl-4-trifiuoromethyi-
benzenesulfonamide,
trans-{4-]5-(Allyl-methyl-amino)-pentyl] -cydohexyl}-methyl-mrbamic acid 4-
trifinoromethyl-phenyl ester,
trans-(4-{5-[Ethyl-(2-hydroxy-ethyl)-amino}-pentyl}-cyclohexyl)-methyl-carbamic acid
4-triftuoromethyl-pheny] ester,
trans-(4-{5-[Ethyl-(2-hydroxy-ethyl)-amino]-pentyl}-cyclohexyl)-methyl-carbamic acid
4-bromo-phenyl ester,
trans-N-(4-{5-Ethyl-(2-hydroxy-ethyl)-amino]-pentyl}-cyclohexyl)-N-methyl-4-
trifluoromethyl-benzenesulfonamide,
trans-{4-(4-Dimethylamino-butoxy)-cyclohexyl]-methyl-carbamic acid 4-trifluoromethyl-
phenyl ester,

394
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trans-{4-[5-(Allyl-methyl-amino)-pentyl]-cyclohexyl}-methyl-carbamic acid 4-bromo-
phenyl ester,
trans-{4-[3-(Allyl-methyl-amino)-prop-1-ynyl]-cyclohexyl}-methyl-carbamic acid 4-
chloro-phenyl ester,
trans-N-{4-[5-(Allyl-methyl-amino)-pentyl]-cycohexyi}-N-methyl-4-trifluoromethyl-
benzenesulfonamide,
trans-(4-{3-{Ethyl-(2-hydroxy-ethyl)-amino]-propyl}-cycdohexyl)-methyl-carbamic acid
4-chloro-phenyl ester, and
trans-{4-[4-( Allyl-methyl-amino)-butyl]-cyclohexyl}-methyl-carbamic acid 4-chloro-
phenyl ester,
and pharmaceutically acceptable salts thereof

30. A compound according to any of claims 1 to 29, selected from the group
consisting of
Trans-N-[4-(4-Dimethylamino-but-1-yuyl)-cycdohexyl]-N-methyl-4-trifftuoromethyl-
benzenesulfonamide,
trans-Methyl- [4-(5-piperidin-1-yl-pentyl)-cycohexyl]-carbamic acid 4-chloro-phenyl
ester.

Trans-Methyl-{4-(5-methylamino-pentyl)-cyclohexyl}-carbamic acid 4-trifluoromethyl-
phenyl ester,
Trans-(4-{5-[Ethyl-(2-hydraxy-ethyl}-amino]-pent-1-ynyi}-cydohexyl)-methyi-carbamic
acid 4-chloro-pheny] ester,
trans-N-Ethyl-N-(4-{4-[(2-hydroxy-ethyl)-methyl-amino}-butoxy} -cyclohexyl)-4-
trifluoromethyl-benzenesulfonamide,

trans-(1E)-N-(4-{3-| Ethyl-(2-hydroxy-ethyl)-amino}-propenyl}-cyclohexyl)-N-methyl-4-
trifluoromethyl-benzenesulfonamide,
Trans-4-Bromo-N-[4-(2-diisopropylamino-ethoxy)-cyclohexyl]-N-methyi-
benzenesulfonamide,

trans-Methyl- [4-(4-piperidin-1-yl-butyl)-cyclohexyl]-carbamic acid 4-bromo-phenyl
ester, _ :
trans-N-Methyl-N-[4-(4-piperidin-1-yi-butyl)-cyclobexyl)4-triflioromethyl- - *
benzepesulfonamide,
trans-N-(4-{4-[Bis-(2-hydroxy-ethyl)-amino]-butoxy}-cydohexyl)-N-ethyl-4-
trifiuvoromethyl-benzenesulfonamide,
Trans-4-Bromo-N-methyl-N-[4-(2-piperidin-1-yl-ethoxy)-cyclohexyl] -
benzenesulfonamide,

trans-N- [4-(4-Dimethylamino-butoxy)-cyclohexyl] -N-ethyl-4-trifluoromethyl-
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benzenesulfonamide,

Trans-Methyl-[4-[3-(methyl-propyl-amino)-prop- 1-ynyl]-cyclohexyl}-carbamic acid 4-
chloro-phenyl ester,
trans-(1E)-N-Methyl-N-{4-[3-(methyl-propyl-amino)-propenyl]-cyciohexyi}-4-
trifluoromethyl-benzenesuifonamide,
Trans-N-(4-{4-[Ethyl-(2-hydroxy-ethyl)-amino]-but-1-ynyl}-cyclohexyl)-N-methyl-4-
trifluoromethyl-benzenesulfonamide,
Trans-N-Methyl-N-{4-[4-(methyl-propyl-amino)-but-1-ynyl]}-cyclohexyl }-4-
trifluoromethyl-benzenesulfonamide, and
Trans-N-{4-[2-(1-Dimethylamino-cyclopropyl)-ethoxy]-cycdohexyl}-N-methyi-4-
trifluoromethyl-benzenesulfonamide,

and pharmaceutically acceptable salts thereof.

31. A process for the manufacture of compounds according to any of claims 1 to
30, which process comprises reacting a compound of formula (II)

A
NH .
z/o, m
wherein |
A has the significance given in claim 1,
z is a group (A',A%,)N-C(A> A%)-(CH3)w-V-(CHa), or HO-(CH,),, wherein A’,

A%, A’AY, V, m and n have the significances given in claim 1,

with CISO,-A%, CICOO-AS, CICSO-A% OCN-A%, SCN-A%, HOOC-AS, or CISO;NR'-AS,
wherein AS has the significance given in claim 1.

32. Compounds according to any of claims 1 to 30 when manufactured by 2
process according to claim 31. B

33. Pharmaceutical compositions comprising a compound according to any of
claims 1 to 30 and a pharmaceutically acceptable carrier and/or adjuvant.

34. Compounds according to any of claims 1 to 30 for use as therapeutic active
substances.

PCT/EP01/09174 3 qé
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35. Compounds according to any of claims 1 to 30 for use as therapeutic active
substances for the treatment and/or propbylaxis of diseases which are associated with
OSC.

36. A method for the treatment and/or prophylaxis of diseases which are
associated with OSC such as hypercholesterolemia, hyperlipemia, arteriosclerosis, vascular
diseases, mycoses, parasite infections, gallstones, tumors and/or hyperproliferative
disorders, and/or treatment and/or prophylaxis of impaired glucose tolerance and
diabetes, which method comprises administering a compound according to any of claims 1
to 30 to a human being or animal.

37. The use of compounds according to any of claims 1 to 30 for the treatment
and/or prophylaxis of diseases which are associated with OSC.

38. The use of compounds according to any of claims 1 to 30 for the treatment
and/or prophylaxis of hypercholesterolemia, hyperlipemis, arteriosclerosis, vascular
diseases, mycoses, parasite infections, gallstones, tumors and/or hyperproliferative
disorders, and/or treatment and/or prophylaxis of impaired glucose tolerance, and
diabetes.

39. The use of compounds according to any of claims 1 to 30 for the preparation
of medicaments for the treatment and/or prophylaxis of diseases which are associated with
OsC.

40. The use of compounds according to any of claims I to 30 for the preparation
of medicaments for the treatment and/or prophylaxis of hypercholesterolemia,
byperlipemis, arteriosclerosis, vascular diseases, mycoses, parasite infections, gallstones,
tumors and/or hyperproliferative disorders, and/or treatment and/or prophylaxis of
impaired glucose tolerance and diabetes.

41. The novel compounds, processes and methods as well as the use of such
compounds substantially as described hereinbefore.

*x
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Reivindicaciones

Compuestos de férmula (I)

es O o un par libre,

es 0, S, -CH;-, -CH=CH-, o -C=C-,

es CO, COO, CONR' , CSO, CSNR!, SO;, o SO;NR!,

son independientemente entre gf 0 a 7y min es 0 a
7, con la condicién de que m no es 0 si V es 0 &
s,

es H, alquilo inferior, hidroxi-algquilo inferior,
0 alquenilo inferior,

es alquilo inferior, cicloalquilo, cicloalquil-
alquilo inferior, o alquenilo inferior, opcional-
mente sustituido por R3,

son hidrégeno o alqﬁilo inferior, o

Al y A? 0 A! ¥y A® estén unidos entre si para formar un anillo

y -Al-A%- 6 - A'-A’- son alquileno inferior o al-
quenileno inferior, opcionalmente sustituidos por
R?, en que uno de los grupos -CH;- de -Al-A2- ¢ -
A'-A'- puede estar opcionalmente sustituido por

NR?}, 8§, 60, o

A’ y A' estdn unidos entre si{ para formar un anillo junto
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con el dtomo de carbono al que estén unidos y -A’-
A'- es -(CH;)3.5- que puede estar opcionalmente mo-
no- o muiti-sustituido por alquilo inferior,

AS es H, alguilo inferior, alquenilo inferior, o
aril-alquilo inferior,

AS es alquilo inferior, cicloalquilo, arilo, aril-
alquilo inferior, hetercarilo; heterocaril-alquilo
inferior, alcoxilo inferior-carbonil-alquilo infe-
rior,

R* es hidroxilo, hidroxi-alquile inferior, alcoxilo
inferior, alcoxilo inferior-carbonilo, N{(R‘,R%), o
tio-alcoxilo inferior,

R, R}, R' y R’ son, independientemente entre si, hidrégeno o
alquilo inferior,

vy sales farmacéuticamente aceptables y/o ésteres farmacéu-

ticamente aceptables de los mismos.

2, Compuestos de acuerdo con la reivindicacién 1, en
donde A’ y A! no estén unidos entre si formando un anillo
junto con el Atomo de carbono al que estén unidos.

3. Compuestos de acuerdo con cualquiera de las rei-
vindicaciones 1 a 2, caracterizados por la férmula (Ia)

A
3 4 [:::I'NWN-Aa
Aj)(i? Vv .
AN N A
oY (CHpy, (CHa) (1s)
A

en donde U, V, W, m, n, A!', A?, A’ A% A5 y A® tienen los

significados dados en cualquiera de las reivindicaciones 1

37
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4. Compuestos
vindicacicnes 1 a 3,
5. Compuestos
vindicaciones 1 a 4,
6. Compuestos
vindicaciones 1 a 4,
7. Compuestos
vindicaciones 1 a 4,
8. Compuestos
vindicaciones 1 a 4,

9. Compuestos

vindicaciones 1 a 8,

-335-

de acuerdo con cualquiera de
en donde U es un par libre.
de acuerdo con cualquiera de
en donde V es O.

de acuerdo con cualquiera de
en donde V es -CH,-.

de acuerdo con cualquiera de
en donde V es -C=C-.

de acuerdo con cualquiera de
en donde V es -C=C-.

de acuerdo con cualquiera de

en donde W es CO, COO, CONR?,

S0, o SO;NR! y R! es hidrégeno.

las

las

las

las

las

las

10. Compuestos de acuerdo con cualquiera de las

vindicaciones 1 a 9,

1l1. Compuestos

vindicaciones 1 a 10,

12. Compuestos

vindicaciones 1 a 10,

13. Compuestos

vindicacicnes 1 a 12,

14. Compuestos

vindicaciones 1 a 12,

en donde W es COO o SO;.

de acuerdo con cualquiera de
en donde n es 0.

de acuerdo con cualgquiera de
en donde n es 1,

de acuerdo con cualguiera de

en donde m es 1 a 6,

de acuerdo con cualquiera de

las

las

las

las

rei-

rei-

rei-

rei-

CSNR?,

rei-

rei-

rei-

rei-

rei-

en donde mes 0 y V es -C=C- o -C=C-.

15. Compuestos de acuerdo con cualquiera de las rei-

vindicaciones 1 a 14, en donde A! es H, metilo, etilo, iso-

propilo, 2-hidroxi-etilo, o 2-propenilo.

16. Compuestos de acuerdo con cualquiera de las rei-

%
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vindicaciones 1 a 15, en donde A? es alquilo inferior, ci-
cloalquil-alquilo inferior, o alquenilo inferior, opcional-
mente sustituido con R?, en donde R? es hidroxilo, metoxilo,
o etoxicarbonilo.

17. Compuestos de acuerdo con cualquiera de las rei-
vindicaciones 1 a 16, en donde A? es metilo, etilo, 2-
hidroxi-etilo, 2-propenilo, propilo o isopropilo.

18. Compuestos de acuerdo con cualquiera de las rei-
vindicaciones 1 a 14, en donde A! y A? esté4n unidos entre si
formando un anillo y -Al-A?- es alquileno inferior o alque-
nileno inferior, opcionalmente sustituido por R}, en donde
un grupo -CHz- de -Al-A%- puede estar opcionalmente reempla-
zado por NR}, S, 6 O, en donde R* y R® son como se ha defi-
nido en la reivindicacién 1.

19. Compuestos de acuerdo con la reivindicacién 18, en
donde A!' y A? estdn unidos entre si formando un anillo y -
Al-A%. es alquileno inferior o alquenileno inferior, opcio-
nalmente sustituido por R?, en donde un grupo -CH;- de -Al-
Al- puede estar opcionalmente reemplazado por O, en donde R?
es hidroxilo o 2-hidroxietilo.

20. Compuestos de acuerdo con la reivindicacién 19, en
donde A! y A? estédn unidos entre s{ formando un anillo y -
Al-pl- es -(CHj)s-.

21. Compuestos de acuerdo con cualquiera de las rei-
vindicaciones 1 a 20, en donde A’ es hidrégeno.

22. Compuestos de acuerdo con cualquiera de las rei-
vindicaciones 1 a 21, en donde A' es hidrégeno.

23. Compuestos de acuerdo con cualquiera de las rei-

uel
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vindicaciones 1 a 19, en donde A} y A! esté&n unidos entre si
formando un anillo de ciclopropilo junto con el &tomo de
carbono al que estdn unidos y -A'-A'- es - (CH;);-.

24. Compuestos de acuerdo con cualgquiera de las rei-
vindicaciones 1 a 23, en donde A% es H, alquilo inferior,
alquenilo inferior, o bencilo opcionalmente sustituido con
halégenoc.

25. Compuestos de acuerdo con cualquiera de las rei-
vindicaciones 1 a 24, en donde A° es metilo o etilo.

26. Compuestos de acuerdo con cualgquiera de las rei-
vindicaciones 1 a 25, en donde A° es alquilo inferior, ci-
cloalquilo, fenilo, naftilo, fenil-alquilo inferior, piri-
dilo, indolilo, indolinilo, tienilo, tienil-metileno, fu-
ril-metileno, benzodioxilo, quinolilo, isoxazolilo, o imi-
dazolilo, opcionalmente sustituidos por uno o m&s sustitu-
ventes seleccionados del grupo formado por alquilo infe-
rior, alcoxilo inferior, alquilo inferior-carbonilo, alco-
xilo inferior-carbonilo, flior, cloro, bromo, CN, CF;, NO;,
é N(R%,R"), en donde R® y R’ son independientemente entre si
hidrégeno o alquilo inferior.

27. Compuestos de acuerdo con cualquiera de las rei-
vindicaciones 1 a 26, en donde A® es fenilo opcionalmente
sustituido por uno o mas sustituyentes seleccionados del
grupo formado por flidor, cloro, bromo, y CF;.

28. Compuestos de acuerdo con cualquiera de las rei-
vindicaciones 1 a 27, en donde A® es 4-cloro-fenilo, 4-
bromo-fenilo, o 4-trifluorometil-fenilo.

29. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las rei-

Hoe
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vindicaciones 1 a 28, seleccionado del grupo formado por
Acido trans-{4-[6-(alil-metil-amino)-hexiloxi]-ciclohexil}-
metil-carbdmico 4-cloro-fenil éster,
Acido trans-{4-[4-(alil-metil-amino) -butoxi]-ciclohexil}-
metil-carbamico 4-trifluorometil-fenil éster,
trans-N-[4-(6-Dietilamino-hexiloxi}-ciclohexil]-N-metil-4-
trifluorometil-bencenosulfonamida,
Acido trans-{4-{4-(alil-metil-amino}~butoxi}-ciclohexil}-
metil-carbdmico 4-cloro-fenil éster,
Acido trans-{4-[2-(alil-metil-amino)-etilsulfanilmetil]-
ciclohexil}-metil-carbdmico 4-cloro-fenil éster,
Acido trans-{4-[5-(alil-metil-amino)-pentil)-ciclohexil}-
metil-carbdmico 4-cloro-fenil éster,
Acido trans- (4-{4-[etil-(2-hidroxi~etil)-amino]-butoxi}-
ciclohexil)-metil-carbémico 4-trifluorometil-fenil éster,
trans-N-[4-(3-Alilamino-propoxi)-ciclohexil] -N-metil-4-
trifluorometil-bencenosulfonamida,
Acido trans-{4-[5-(alil-metil-amino)-pentil]-ciclohexil}-
metil-carbamico 4-trifluorometil-fenil éster,
Acido trans-(4-{5-[etil-(2-hidroxi-etil)-amino]-pentil}-
ciclohexil)-metil-carbdmico 4-trifluorometil-fenil éster,
Acido trans-{4-(5-[etil-(2-hidroxi-etil)-amino]-pentil}-
ciclohexil)-metil-carbdmico 4-bromo-fenil éster,
trans-N-(4-(5-[Etil-(2-hidroxi-etil)-amino]-pentil}-
ciclohexil)-N-metil-4-trifluorometil-bencenosulfonamida,
Acido trans-[4-(4-dimetilamino-butoxi)-ciclohexil]-metil-
carbdmico 4-trifluorometil-fenil éster,

Acido trans-{4-[5-(alil-metil-amino)-pentil]-ciclohexil}-
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metil-carbdmico 4-bromofenil éster,
Acido trans-{4-[3-(alil-metil-amino)-prop-1l-inil) -
ciclohexil}-metil-carbémico 4-cloro-fenil éster,
trans-N-{4~[5-(alil-metil-amino)-pentil]-ciclohexil}-N-
metil-4-trifluorometil-bencenosulfonamida,
Acido trans-(4-{3-[etil-(2-hidroxi-etil)}-amino]-propil}-
ciclohexil)-metil-carbdmico 4-cloro-fenil éster, y
Acido trans-{4-(4-(alil-metil-amino)-butil)-ciclohexil}-
metil-carbidmico 4-clorofenil éster,
y sales farmacéuticamente aceptablés de los mismos

30. Un compuesto de acuerdo con cualquiera de las rei-
vindicaciones 1 a 29, seleccionado del grupo formado por
trans-N-[4-(4-Dimetilamino-but-l1-inil)-ciclohexil]-N-metil-
4-trifluorometil-bencenosulfonamida,
Acido trans-metil-([4-(5-piperidin-1-il-pentil)-ciclohexil]-
carbdmico 4-cloro-fenil éster.
Acido trans-metil- (4~ (5-metilamino-pentil)-ciclohexil]-
carbdmico 4-trifluorometil-fenil éster,
Acido trans-(4-{5-[etil-(2-hidroxi-etil)-amino]-pent-1-
inil}~-ciclohexil)-metil-carbamico 4-cloro-fenil éster,
trans-N-Etil-N-{4-{4-[ (2-hidroxi-etil)-metil-amino]-
butoxi}~ciclohexil)-4~trifluorometil-bencenosulfonamida,
trans- (1E) -N-(4-{3-[Etil-(2-hidroxi-etil)-amino]}-propenil}-~
ciclohexil)-N-metil-d-trifluorometil-bencenosulfonamida,
Trans-4-Bromo-N-~[4~ (2-diisopropilamino-etoxi)-ciclohexil] -
N-metil-bencenosulfonamida,
Acido trans-metil-[4-(4-piperidin-1-il-butil)-ciclohexil]-

carbdmico 4-bromo-fenil éster,
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trans-N-Metil-N-[4- (4-piperidin-1-il-butil)-ciclohexil]-4-
trifluorometil-bencenosul fonamida,
trans-N-(4-{4-[Bis-{2-hidroxi-etil)-amino]-butoxi}-
ciclohexil)-N-etil-4-trifluorometil-bencenosulfonamida,
Trans-4-Bromo-N-metil-N-[4- (2-piperidin-1-il-etoxi) -~
ciclohexil] -bencenosulfonamida,
trans-N-[4- (4-Dimetilamino-butoxi)-ciclohexil)-N-etil-4-
trifluorometil-bencenosulfonamida,
Acido trans-metil-{4-([3-(metil-propil-amino)-prop-1-inil]-
ciclohexil}-carbamico 4-cloro-fenil éster,
trans- (1E) -N-Metil-N-{4-[3- (metil-propil-amino)-propenil] -
ciclohexil}-4-trifluorometil-bencenosulfonamida,
trans-N- (4-{4-[Etil-(2-hidroxi-etil)-amino]-but-1-inil}-
ciclohexil)-N-metil-4-trifluorometil-bencenosulfonamida,
trans-N-Metil-N-{4-[4- (metil-propil-amino)-but-1-inil]-
ciclohexil}-4-trifluorometil-bencenosulfonamida, y
trans-N-{4-[2-(1-Dimetilamino-ciclopropil)-etoxi] -
ciclohexil}-N-metil-4-trifluorometil-bencenosulfonamida,
y sales farmacéuticamente aceptables de los mismos.

31. Un proceso para la fabricacién de compuestos de
acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1 a 30, que

comprende hacer reaccionar un compuesto de férmula (II)

5
A

o

z (N

en donde
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AS tiene el significado dado en la reivindicacién 1,
z es un grupo (Al,A% )N-C(A',A%)-(CHz)n-V-(CH), 6 HO-

(CHz)n, en donde A!, A%, A, A%, V, m y n tienen el
significado dado en la reivindicacién 1,
con C1S0,-A%, C1C00-A®, cClcso-AS, ocN-A®, scn-a®, HOOC-A®, 6
C1SO,NR!-A%, en donde A®° tiene el significado dado en '1a
reivindicacién 1.

32. Compuestos de acuerdo con cualquiera de las rei-
vindicaciones 1 a 30 cuando se fabrican mediante un proceso
de acuerdo con la reivindicacién 31.

33. Composiciones farmacéuticas que comprenden un com-
puesto de acuerdo con cualquiera de las reivindicaciones 1
a 30 y un vehiculo y/o adyuvante farmacéuticamente acepta-
ble.

34. Compuestos de acueréo con cualquiera de las rei-
vindicaciones 1 a 30 para uso como sustancias terapéutica-
mente activas.

35. Compuestos de acuerdo con cualquiera de las rei-
vindicaciones 1 a 30 para uso como sustancias terapéutica-
mente activas para el tratamiento y/o prevencién de enfer-
medades asociadas con la OSC.

36. Un método para el tratamiento y/o prevencién de
enfermedades que esté&n asociadas con la OSC tales como hi-
percolesterolemia, hiperlipemia, arteriosclerosis, enferme-
dades vasculares, micosis, infecciones por parésitos, cal-
culos biliares, tumores y/o transtornos hiperproliferati-
vos, y/o el tratamiento y/o0 la prevencién de la tolerancia

a glucosa deficiente y la diabetes, método que comprende la

Yo
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administracién de un compuesto de acuerdo con cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 30 a un ser humano © un animal.

37. E1l1 uso de compuestos de acuerdo con cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 30 para el tratamiconto y/o preven -
cién de enfermedades asociadas con la OSC.

38. El uso de compuestos de acuexdo con cualgquiera de
las reivindicaciones 1 a 30 para el tratamiento y/o preven-
cién de la hipercolesterolemia, hiperlipemia, arterioscle-
rosis, enfermedades vasculares, micosis, infecciones por
pardsitos, célculos biliares, tumores y/o transtornos hi-
perproliferativos, y/o el tratamiento y/o la prevencién de
la tolerancia a glucosa deficiente y la diabetes.

39. El uso de compuestos de acuerdo con cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 30 para la preparacién de medica-
mentos para el tratamiento y/o prevencién de enfermedades
que estdn asociadas con la 0SC.

40. E1 uso de compuestos de acuerdo con cualquiera de
las reivindicaciones 1 a 30 para la preparacién de medica-
mentos para el tratamiento y/o prevencién de la hipercoles-
terolemia, hiperlipemia, arteriosclercosis, enfermedades
vasculares, micosis, infecciones por parésitos, célculos
biliares, tumores y/o transtornos hiperproliferativos, y/o
el tratamiento y/o la prevencién de la tolerancia a glucosa
deficiente y la diabetes.

41. Los nuevos coﬁpuestos, procesos y métodos asi como
el uso de tales compuestos de forma sustancialmente igual a

la aqui descrita.

Yot



