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Solicitud de Patente PCT Entrada en Fase Nacional, para:
“DERIVADOS DE ACIDO 3-HETEROARILAMINO-PROPIONICO SUSTITUIDOS CON
OXIGENO Y COMPOSICIONES FARMACEUTICAS QUE LOS CONTIENEN” (nuevo
titulo).
Solicitante: SANOFI-AVENTIS DEUTSCHLAND GMBH

RESPUESTA A EXAMEN DE FONDO

MARGARITA CASTELLANOS ABONDANO, mayor de edad, identificada y domiciliada como
aparece al pié de mi firma, atentamente me permito dar repuesta a su oficio No. 21495

notificado el 26 de noviembre de 2013 y estando dentro de la prérroga solicitada de la siguiente
manera:

Reivindicaciones relativas a un uso

El examinador objeta las reivindicaciones 12 y 14, argumentando que las mismas no son
patentables por reclamar un uso. Con el fin subsanar esta objecion, el solicitante presenta un
nuevo capitulo reivindicatorio en el cual se han eliminade las reivindicaciones arriba
mencionadas.

Titulo de la Solicitud

Con el fin de superar la objecion sobre e! titulo, presento en su reemplazo el sugerido por el
examinador asi:

“DERIVADOS DE ACIDC 3-HETEROARILAMINO-PROPIONICO SUSTITUIDOS CON
OUXIGENO Y COMPOSICIONES FARMACEUTICAS QUE L.0OS CONTIENEN”
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Reivindicaciones

E! examinador objeta la claridad de las reivindicaciones, argumentando que las mismas no
describen de manera adecuada el objeto de la solicitud y son demasiado amplias, por lo que no
estan debidamente sustentadas por la descripcion. Con el fin de subsanar las objeciones
presentadas por el examinador, el solicitante presenta un nuevo capitulo reivindicatorio. Aun
asi, el solicitante quisiera hacer los siguientes comentarios en relacién con las objeciones
presentadas por el examinador:

- El examinador objeta la concision de la reivindicacion 1, argumentando que la misma no
presenta una definicion para el sustituyente R? El solicitante llama la atencién al
examinador a las lineas 17 a 19 de la pagina 217 de la solicitud en estudio, donde se
puede observar que la reivindicacién 1 si comprende una definicion para el sustituyente
R?,

- El solicitante elimina las reivindicaciones 2, 3, 11, 12y 14.

Asi entonces, el nuevo pliego reivindicatorio cumple con las disposiciones del articulo 30 de la
Decision 486.

Unidad de Invencién

El examinador objeta la unidad de la presente solicitud, argumentando que es posible identificar
4 grupos inventivos diferentes. Con el fin de subsanar esta objecidn, el solicitante corrige el

capitulo reivindicatorio para limitario al grupo 4 identificado por el examinador.

Novedad

El examinador objeta la novedad de la solicitud, a la luz de las ensefianzas de la anterioridad
CO 2011-165101, argumentando que la misma ya anticipaba las caracteristicas esenciales de!

grupo inventivo 1 de los cuatro grupos identificados por el examinador.

El respecto, el solicitante quisiera anotar que el nuevo capitulo reivindicatorio adjunto ha sido
modificado para cubrir Gnicamente el grupo inventivo No 4, las caracteristicas esenciales del
cual no son anticipadas por e! documento D1 citado por el examinador, por lo que el nuevo

capitulo reivindicatorio adjunto es novedoso por scbre ias ensefianzas del documento D1.
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Anexos

»  Nuevo capitulo reivindicatorio conformado por 9 reivindicaciones.
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NUEVO CAPITULO REIVINDICATORIO
RESPUESTA EXAMEN DE FONDO

1. Un compuesto de la férmula I, en cualquiera de sus formas estereoisoméricas o una
mezcla de formas estereoisoméricas en cualquier relacién, o una sal fisiolégicamente aceptable
del mismo, o un solvato fisiolégicamente aceptable de cualquiera de ellos,

0 R¥RHP

Rm\(/A)/U\N )$<G |

D—E H dso R*

en el que

A es C(R");

D es N(R?);

EesN;

G se elige entre la serie que consiste en R7‘-O-C(O)-, R2-N(R"®)-C(O)-, NC- y tetrazol-5-iio;

R' se elige entre la serie que consiste en hidrégeno, haldgeno, alquilo (C4-Cs), Ar, HO-, alquil
(C4-Ce)-O-, alquil (C4-Ce)-S(O)m- y NC-;

R? se elige entre la serie que consiste en alquilo (C4-C7), cicloalquil (C3-C7)-CsHos- y Ar-CgHos-,
donde s es un numero entero elegido entre la serie que consisteen 0, 1,2y 3;

R® se elige entre la serie que consiste en hidrégeno, halégeno, alquilo (C4-Cs), alquil (C4-Ce)-O-,
alquil (C4-Cg)-S(O)m- y NC-;

R'" se elige entre Ia serie que consiste en R"'-O-, R"%-N(R"%)-C(0)-O- y Het*-C(O)-O-:
R" se elige entre la serie que consiste en hidrégeno, R™, cicloalquilo (C5-C;), Ar y Het®;

Ry R™ se eligen, independientemente entre si, entre la serie que consiste en hidrégeno, R y
Ar;
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R es alquilo (C;-C1o) que esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes iguales o
diferentes elegidos entre la serie que consiste en halégeno, HO-, R'®-0O-, oxo, cicloalquilo (Ca-
Cy), Ar, Het', Het’, NC-, H,N-C(O)-, alquil (C1-C4)-NH-C(0)-, di(alquil (C-C4))N-C(0)-, Het'-
C(O)-, alquil (C4-C,4)-C(O)-NH- y alquil (C4-C4)-S(O)m-;

R'® es alquilo (C,-Cs) que esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes iguales o
diferentes elegidos entre la serie que consiste en halégeno, HO- y alquil (C4-Cs)-O-;

R' es alquilo (C-Cs) que esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes iguales o
diferentes elegidos entre la serie que consiste en HO-, alquil (C4-C4)-O- y NC-;

R* se elige entre la serie que consiste en R*', cicloalquilo (Cs-C;), R®2-CyHay- y Het*-CyHau-,
donde u es un numero entero elegido entre la serie que consisteen 0, 1,2y 3;

R®' es alquilo (C-C1o) que esta opcionalmente sustituido con uno o0 mas sustituyentes iguales o
diferentes elegidos entre la serie que consiste en haldégeno, cicloalquilo (Cs-C;), HO-, alquil (C4-
Ce)-O-, alquil (C1-C¢)-S(O)m- y NC-;

R% se elige entre la serie que consiste en fenilo y un heterociclo monociclico, aromatico, de 5
miembros o de 6 miembros, que comprende uno, dos o tres heteroatomos iguales o diferentes
en el anillo elegidos entre la serie que consiste en nitrégeno, oxigeno y azufre y esta unido a
través de un atomo de carbono del anillo, donde el fenilo y el heterociclo estan opcionalmente
sustituidos con uno o mas sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste
en halégeno, alquilo (C4-Cs), cicloalquilo (C3-C;), R®, HO-, alquil (C4-Ce)-O-, R**-0-, R®¥-alqui
(C4-C4)-0O-, -O-CH,-O-, -O-CF,-0O-, alquil (C1-Cg)-S(O)m-, HaN-S(O),-, alquil (C4-C,)-NH-S(O),-,
di(alquii (C4-C4))N-S(O),-, H,N-, alquil (C4-Cs)-NH-, di(alquil (C,-C¢))N-, Het', alquil (C4-C,)-C(O)-
NH-, Ar-C(O)-NH-, alquil (C4-C,)-S(O),-NH- y NC-;

R* se elige entre la serie que consiste en fenilo y un heterociclo monociclico, aromatico, de 5
miembros o de 6 miembros, que comprende uno, dos o tres heteroatomos iguales o diferentes
en el anillo elegidos entre la serie que consiste en nitrégeno, oxigeno y azufre y esta unido a
través de un atomo de carbono del anillo, donde el fenilo y el heterociclo estan opcionaimente
sustituidos con uno o mas sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste
en halégeno, alquilo (C4-Cs), cicloalquilo (C3-C;), HO-, alquil (C4-Cg)-O-, alquil (C1-Cg)-S(O)m-,
H,N-S(0),-, alquil (C4-C,4)-NH-S(O).-, di(alquil (C-C4))N-S(O),- y NC-;

R* se elige entre la serie que consiste en hidrégeno y alquilo (C4-C);



o R¥ y R* juntos son (CH,), que esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes
alquilo (C4-C,) iguales o diferentes, donde x es un numero entero elegido entre la serie que
consisteen 2, 3,4y 5;

R* se elige entre la serie que consiste en hidrégeno, alquilo (C;-Cg), HO- y alquil (C4-Cg)-O-;

R® se elige entre la serie que consiste en hidrégeno y alquilo (C;-Cs);

o R* y R® juntos son (CH,), que esta opcionalmente sustituido con uno o méas sustituyentes
alquilo (C4-C,) iguales o diferentes, donde y es un namero entero elegido entre la serie que
consisteen 2, 3,4y 5;

R"' se elige entre la serie que consiste en hidrégeno y alquilo (C;-Cg) que esta opcionalmente
sustituido con uno o mas sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste
en alquil (C4-Cg)-O- y alquil (C4-Ce)-C(O)-O-;

R y R™ se eligen independientemente uno del otro de la serie que consiste de hidrégeno y
(C4-Cy)alquilo;

Ar, independientemente de cualquier otro grupo Ar, se elige entre la serie que consiste en fenilo
y un heterociclo monociclico, aromatico, de 5 miembros o de 6 miembros, que comprende uno,
dos o tres heteroatomos iguales o diferentes en el anillo elegidos entre la serie que consiste en
nitrégeno, oxigeno y azufre y esta unido a través de un atomo de carbono del anillo, donde ei
fenilo y el heterociclo estan opcionalmente sustituidos con uno ¢ mas sustituyentes iguales o
diferentes elegidos entre la serie que consiste en halégeno, alquilo (C;-Cg), alquil (C4-Cg)-O-, -
0O-CH,-0-, -O-CF-0O-, alquil (C4-C¢)-S(O)m-, HN-S(O),- y NC-;

Het', independientemente de cualquier otro grupo Het', es un heterociclo monociclico, saturado
o insaturado, de 4 miembros a 8 miembros, que comprende un atomo de nitrégeno a través del
cual esta unido Het' y opcionalmente uno o dos heteroatomos adicionales iguales o diferentes
en el anillo elegidos entre la serie que consiste en nitrégeno, oxigeno y azufre, que esta
opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la
serie que consiste en halégeno, alquilo (C4-C,), HO-, alquil (C4-C,4)-O-, oxo y NC-;

Het® es un heterociclo monociclico, saturado, de 4 miembros a 7 miembros, que comprende un
atomo de nitrégeno a través del cual esta unido Het® y opcionalmente un heteroatomo mas en el
anillo elegido entre la serie que consiste en nitrégeno, oxigeno y azufre, que esta opcionalmente

sustituido con uno o mas sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste
en halégeno, alquilo (C,-C,), HO- y alquil (C4-C,4)-O-;



Het®, independientemente de cualquier otro grupo Het®, es un heterociclo monociclico, saturado,
de 4 miembros a 7 miembros, que comprende uno o dos heteroatomos iguaies o diferentes en
el anillc elegidos entre la serie que consiste en nitrégeno, oxigeno y azufre y esta unido a través
de un atomo de carbono del anillo, que esta opcionalmente sustituido con uno o mas

sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste en fllor, alquilo (C+-Cy) y
OXO;

m, independientemente de cualquier otro nimero m, es un numero entero seleccionado entre la
serie que consisteen 0, 1y 2;

donde todos los grupos cicloalquilo, independientemente entre si, estan opcionalmente
sustituidos con uno o mas sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste
en flaor y alquilo (C4-Cy);

donde todos los grupos alquilo, CsH,s, CyHau, (CH2)x ¥ (CH,)y, independientemente entre si, e
independientemente de cualquier otro sustituyente, estan opcionalmente sustituidos con uno o
mas sustituyentes flaor.

2. Un compuesto de la férmula | en cualquiera de sus formas estereoisoméricas 0 una
mezcla de formas estereoisoméricas en cualquier relacién, o una sal fisiolégicamente aceptable
del mismo, o un solvato fisiolégicamente aceptable de cualquiera de ellos, de acuerdo con la
reivindicacion 1, en el que

Aes C(RY);

D es N(R?:

Ees N;

R' se elige entre |a serie que consiste en hidrégeno, haldégeno y alquilo (C1-Cy);

R? es Ar-C H..-, donde s es un niimero entero elegido entre ia serie que consiste en 0, 1y 2.

3. Un compuesto de la férmula |, en cuaiquiera de sus formas estereoisoméricas o una
mezcla de formas estereoisoméricas en cualquier relacion, o una sal fisiolégicamente aceptabie
del mismo, o un solvato fisiolégicamente aceptable de cualquiera de ellos, de acuerdo con una
cualquiera de las reivindicaciones 1 o0 2, en el que R"’ es R"'-O-.

4. Un compuesto de la férmula |, en cualquiera de sus formas estereoisoméricas o una

mezcla de formas estereoisoméricas en cualquier relacion, o una sail fisioldgicamente aceptable

del mismo, ¢ un solvato fisiolégicamente aceptable de cualquiera de ellos, de acuerdo con una

B



cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3, en el que R¥ es R*-C H,,- donde u es un nimero
entero elegido entre la serie que consisteen Oy 1.

5. Un compuesto de la férmula | en cualquiera de sus formas estereocisoméricas o una
mezcla de formas estereoisoméricas en cualquier relacién, o una sal fisiolégicamente aceptable
del mismo, o un solvato fisiolégicamente aceptable de cualquiera de ellos, de acuerdo con una
cualquiera o mas de las reivindicaciones 1 a 4, en el que

G se elige entre la serie que consiste en R"'-O-C(0)- y R"%-N(R"®)-C(0)-;

R es R*-C,H.,-, donde u es un numero entero elegido entre la serie que consiste en 0y 1;

R* se elige entre la serie que consiste en fenilo y un heterociclo monociclico, aromatico, de 6
miembros, que comprende uno o dos atomos de nitrégeno como heteroatomos en el anillo,
donde el fenilo y el heterociclo estan opcionalmente sustituidos con uno, dos o tres
sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste en halégeno, alquilo (C;-
Cs), cicloalquilo (C3-C;), R*®, alquil (C4-Cs)-O-, R*®-0-, R¥-alquil (C;-C,)-0O-, -O-CH,-O-, -O-CF -
O-, alquil (C1-C¢)-S(O)n-, alquil (C;-Ce)-NH-, di(alquil (C;-Ce))N-, Het' y NC-;

R* se elige entre la serie que consiste en fenilo y piridinilo, estando todos ellos opcionalmente
sustituidos con uno, dos o tres sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que
consiste en halégeno, alquilo (C4-C,), alquil (C4-C,)-O-, alquil (C-C4)-S(O)m- y NC-;

R* es hidrogeno;

R*® es hidrégeno;

R® es hidrégeno.

6. Un compuesto de la formula | en cualquiera de sus formas estereoisoméricas o una
mezcla de formas estereoisoméricas en cualquier relacion, o una sal fisiolégicamente aceptable
del mismo, o un solvato fisiolégicamente aceptable de cualquiera de ellos, de acuerdo con una
cualquiera o mas de las reivindicaciones 1 a 5, en el que

A es C(R");
D es N(R?);

E es N;
G se elige entre la serie que consiste en R"'-O-C(Q)- y R"2N(R™®)-C(O)-;

R' se elige entre la serie que consiste en hidrdgeno, hal6geno, alquilo (C+-Ce), HO- y alquil {C+-
Ce)-O-;



R? se elige entre la serie que consiste en alquile (C4-C;), cicloalquil (C3-C7)-CsHzs- ¥ Ar-CsHos-,
donde s es un nimero entero elegido entre la serie que consisteen 0, 1,2y 3;

R®se elige entre la serie que consiste en hidrégeno, halégeno, alquilo {(C4-Cs) y alquil (C4-Cg)-O-

R se elige entre la serie que consiste en R''-O-, R'-N(R"*)-C(0)-0O- y Het>-C(0)-0O-;

R"" se elige entre la serie que consiste en hidrégeno, R™, cicloalquilo (Cs-C;) y Het’;

Ry R' se eligen, independientemente entre si, entre la serie que consiste en hidrégeno, R™ y
Ar;

R' es alquilo (C1-C1o) que esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes iguales o
diferentes elegidos entre la serie que consiste en halégeno, HO-, R'"-O-, oxo, cicloalquilo (Cs-
C,), Ar, Het' Het®, NC-, H,N-C(O)-, alquil (C4-C,)-NH-C(O)-, di(alquil (C;-C4))N-C(O)- y Het'-
C(O)

R' es alquilo (C4-Cs);

R'® es alquilo (C;-Cs) que esta opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes iguales o
diferentes elegidos entre la serie que consiste en HO- y alquil (C4-C,)-O-;

R* se elige entre la serie que consiste en cicloalquilo (C5-C;), R*?-C H,,- y Het’-C H,,-, donde u
es un numero entero elegido entre la serie que consiste en 0, 1,2y 3;

R* se elige entre la serie que consiste en fenilo y un heterociclo monociclico, aromatico, de 6
miembros, que comprende uno o dos atomos de nitrégeno como heteroatomos en el anillo,
donde el fenilo y el heterociclo estan opcionalmente sustituidos con uno o mas sustituyentes
iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste en halégeno, alquilo (C;-Cs), cicloalquilo
(C+-Cy), R®, HO-, alquil (C4-Ce)-O-, R®-0-, R*-alquil (C4-C,)-O-, -O-CH,-O-, -O-CF,-O-, alquil
(C1-Ce)-S(O)m-, di(alquil (C4-C4))N-S(O)z-, HoN-, di(alquil (C1-Ce))N-, Het', alquil (C;-C4)-C(O)-
NH-, Ar-C(O)-NH- y NC-;

R* se elige entre la serie que consiste en fenilo y un heterociclo monociclico, aromatico, de 6
miembros, que comprende uno o dos &tomos de nitrégeno como heteroatomos en el aniilo,
donde el fenilo y el heterociclo estan opcionalmente sustituidos con uno o mas sustituyentes
iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste en halégeno, alquilo (C4-Cs), cicloalquilo
(C3-Cy), HO-, alquil (C1-Ce)-O-, alquil (C1-Cs)-S(O)m=, HaN-S(O)y-, di(alquil (C1-C4))N-S(O)o- vy
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NC-,

R* es hidrégeno;

R* se elige entre la serie que consiste en hidrégeno y HO-;
R® es hidrégeno;

R™ se elige entre la serie que consiste en hidrégenc y alquilo (C1-Cs) que esta opcionalmente
sustituido con uno 0 mas sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste
en alquil (C4-Cs)-O- y alquil (C4-Cs)-C(O)-O-,

R2 y R” se seleccionan, independientemente entre si, entre la serie que consiste en hidrégeno
y alquilo (C4-Cy);

Ar, independientemente de cualquier otro grupo Ar, se elige entre la serie que consiste en fenilo
y un heterociclo monociclico, aromatico, de 5 miembros o de 6 miembros, que comprende uno,
dos o tres heteroatomos iguales o diferentes en el anillo elegidos entre la serie que consiste en
nitrégeno, oxigeno y azufre y esta unido a través de un atomo de carbono del anillo, donde el
fenilo y el heterociclo estan opcionalmente sustituidos con uno ¢ mas sustituyentes iguales o
diferentes elegidos entre la serie que consiste en halégeno, alquilo (C4-Cs), alquil (C4-Cg)-O-, -
0O-CH,-O-, -O-CF,-0O-, alquil (C1-Cs)-S(O)- y NC-;

Het', independientemente de cualquier otro grupo Het', es un heterociclo monociclico, saturado
o insaturado, de 4 miembros a 8 miembros, que comprende un atomo de nitrégeno a través del
cual esta unido Het' y opcionalmente uno o dos heteroatomos adicionales iguales o diferentes
en el anillo elegidos entre la serie que consiste en nitrogeno, oxigeno y azufre, que esta
opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la
serie que consiste en halégeno, alquilo (C4-Cy4), HO-, alquil (C4-C4)-O-, oxo y NC-;

Het® es un heterociclo monociclico, saturado, de 4 miembros a 7 miembros, que comprende un
atomo de nitrégeno a través dei cual esta unido Het® y opcionalmente un heteroatomo mas en el
anillo elegido entre la serie que consiste en nitrogeno, oxigeno y azufre, que esta opcionalmente
sustituido con uno o mas sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste
en halégeno, alquilo (C4-C,), HO- y alquil (C;-C,)-O-;

Het®, independientemente de cualquier otro grupo Het®, es un heterociclo monociclico, saturado,
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de 4 miembros a 7 miembros, que comprende uno o dos heterodtomos iguales o diferentes en
ei anillo elegidos entre la serie que consiste en nitrégeno, oxigeno y azufre y esta unido a través
de un atomo de carbono del anillo, que estd opcionaimente sustituido con uno o mas

sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste en fltor, alquilo (C4-C,) vy
0XO0;

m, independientemente de cualquier otro nimero m, es un nimero entero seleccionado entre la
serie que consisteen 0, 1y 2;

donde fodos los grupos cicloalquilo, independientemente entre si, estan opcionalmente

sustituidos con uno o mas sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste
en flaor y alquilo (C4-Cy);

donde todos los grupos alquilo, CsHas, C Hzy, (CH)x ¥ (CHy)y, independientemente entre si, e
independientemente de cualquier otro sustituyente, estan opcionalmente sustituidos con unoc o
mas sustituyentes fluor;

7. Un compuesto de la férmula | en cualquiera de sus formas estereoisoméricas o una
mezcla de formas estereoisoméricas en cualquier relacién, o una sal fisiolégicamente aceptable
del mismo, o un solvato fisiolégicamente aceptable de cualquiera de ellos, de acuerdo con una
cualgquiera o mas de las reivindicaciones 1 a 6, en el que

Aes C(R");

D es N(R?);

E es N;

G se elige entre la serie que consiste en R"'-O-C(0)- y R"2N(R™®)-C(O)-;

R' se elige entre la serie que consiste en hidrégeno, halégeno y alquiio (C4-C,);

R? es Ar-C¢H,-, donde s es 0;

R' es R"-O-;

R" se elige entre la serie que consiste en hidrogeno y R™;
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R' es alquilo (C+-Cq) que estd opcionalmente $ustituido con uno, dos o tres sustituyentes
iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste en HO-, R*-0O-, oxo, cicloalquilo (Cs-
Cy), Ar, Het', di(alquil (C4-C,))N- y Het'-C(O)-;

R'® es alquilo (C+-Cs) que esta opcionalmente sustituido con uno o dos sustituyentes iguales o
diferentes elegidos entre la serie que consiste en HO- y alquil (C4-C,4)-O-;

R* es R*-C H.,-, donde u es un nimero entero elegido entre la serie que consisteen 0y 1;

R* se elige entre la serie que consiste en fenilo y un heterociclo monociclico, aromatico, de 6
miembros, que comprende uno o dos atomos de nitrogeno como heteroatomos en el anillo,
donde el fenilo y el heterociclo estdn opcionalmente sustituidos con uno, dos o tres
sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste en haldégeno, alquilo (C;-
Ce), cicloalquilo (C3-C;), R*®, alquil (C-Ce)-O-, R*-0-, R*-alquil (C-C,)-0O-, -O-CH,-0O-, -O-CF»-
O-, alquil (C1-Cg)-S(O)r-, di(alquit (C4-Cg))N-, Het' y NC-;

R*® se elige entre la serie que consiste en fenilo y piridinilo, estando todos elios opcionalmente
sustituidos con uno, dos o tres sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que
consiste en halégeno, alquilo (C+-C,), alquil (C4-C4)-O-, alquil (C1-C4)-S(O)m- y NC-;

R* es hidrogeno;
R* es hidrégeno;
R® es hidrégeno;

R"" se elige entre la serie que consiste en hidrégeno y alquilo (C-Cs) que esta opcionaimente
sustituido con un sustituyente elegidos entre la serie que consiste en alquil (C,-Cg)-O- v alquil
(C4-Ce)-C(0)-O-;

R"y R” se seleccionan, independientemente entre si, entre la serie que consiste en hidrégeno
y alquilo (C4-C»);

Ar se elige entre la serie que consiste en fenilo y un heterociclo aromatico de 6 miembros, que
comprende uno o dos atomos de nitrégeno como heterodtomos en el anillo, donde el fenilo v el
heterociclo estan todos opcionalmente sustituidos con uno, dos o tres sustituyentes iguales o
diferentes elegidos entre la serie que consiste en haldgeno, alquilo (C4-Cs), alquil (C1-Cg)-O-,
alquil (C4-Cg)-S(O)m- y NC-;
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Het'!, independientemente de cualquier otro grupo Het', es un heterociclo monociclico, saturado
o insaturado, de 4 miembros a 6 miembros, qué comprende un atomo de nitrégeno a través del
cual esta unido Het' y opcionalmente un heteroatorno mas en el anilio elegido entre la serie que
consiste en nitrégeno, oxigeno y azufre, que esta opcionalmente sustituido con uno, dos o tres
sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste en fltor, alquilo (C4-Cy),
HO- y oxo;

m, independientemente de cualquier otro nlimero m, es un nimero entero seleccionado entre la
serie que consisteen 0, 1y 2;

donde todos los grupos cicloalquilo, independientemente entre si, estan opcionalmente
sustituidos con uno o mas sustituyentes iguales o diferentes elegidos entre la serie que consiste
en fltor y alquilo (C4-C,);

donde todos los grupos alquilo, CH,e y CyHj, independientemente entre si, e
independientemente de cualquier otro sustituyente, estan opcionalmente sustituidos con uno o
mas sustituyentes fltor.

8. Un compuesto de la formula |, o una sal fisiolégicamente aceptable del mismo, o un
solvato fisiolégicamente aceptable de cualquiera de ellos, de acuerdo con una cualquiera de las
reivindicaciones 1 a 7, elegido entre

acido 3-[(5-hidroxi-1-fenil-1H-pirazol-3-carbonil)-amino]-3-(4-metoxi-fenil)-propiénico,

acido 3-(3-terc-butoxi-fenil)-3-{[1-(2,5-dimetil-fenil)-5-hidroxi-1H-pirazol-3-carbonif}-amino}-
propionico,

acido (S)-3-{[1-(2-fluoro-fenil)-5-metoxi-1H-pirazol-3-carbonii]-amino}-3-o-tolil-propidnico,

acido 3-(3-fluoro-2-metil-fenil)-3-{[1-(4-fluoro-fenil)-5-hidroxi- 1H-pirazol-3-carbonil]-amino}-
propiénico,

acido 3-(2-cloro-5-fluoro-fenil)-3-{[ 1-(4-fluoro-fenil)-5-hidroxi- 1H-pirazol-3-carboniil-amino}-
propiénico,

acido (S)-3-[(5-metoxi-1-fenil-1H-pirazol-3-carbonil)-amino]-3-o-tolil-propidnico,

acido 3-[(5-hidroxi-1-fenil-1H-pirazol-3-carbonil)-amino}-3-(2-metoxi-5-trifluorometil-fenil)-
propiénico,

acido 3-(2-fluoro-4-metil-fenil)-3-[(5-hidroxi-1-fenil-1H-pirazol-3-carbonil)-aminoj-propidnico,
acido 3~{[1-(2-cloro-fenil)-5-hidroxi-1H-pirazol-3-carbonill-amino}-3-(2'-fluoro-bifenil-4-il)-
propiénico,

acido 3-[(5-metoxi-1-fenil-1H-pirazol-3-carbonil)-amino}-3-{4-piridin-2-ii-fenil)-propidnico,
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acido 3-{[1-(2-fluoro-fenil)-5-hidroxi- 1H-pirazol-3-carbonil]-amino}-3-(4-metanosuifonil-fenit)-
propiénico,

acido (S)-3-{[5-hidroxi-1-(2-metanosulfonii-fenil)-1H)-pirazol-3-carbonil]-amino}-3-o-tolil-
propiénico,
acido 3-{[1-(2-fluoro-fenil)-5-metoxi-1H-pirazoi-3-carbonil}-amino}-3-(4-metoxi-2-metil-fenil)-
propiénico,

acido (8)-3-{[1-(2-fluoro-fenil)-5-metoxi- 1 H-pirazol-3-carbonil]-amino}-3-(2-trifluorometil-fenil)-
propiénico,

acido 3-(2,3-dimetil-fenil)-3-{[1-(2-fluoro-fenil)-5-metoxi- 1 H-pirazol-3-carbonil]-amino}-propionico,
acido  3-{[5-ciclopropilmetoxi-1-(2-fluoro-fenii)-1H-pirazol-3-carbonil]-amino}-3-(3-fluoro-2-metil-
fenil)-propidnico,

acido (8)-3-{[5-ciclopropilmetoxi-1-(2-fluoro-fenil)-1H-pirazol-3-carbonil}-amino}-3-m-tolil-
propiénico,

acido  (S)-3-{[1-(2-fluoro-fenil)-5-((R)-2-hidroxi-3,3-dimetil-butoxi)-1H-pirazol-3-carbonil}-amino}-
3-o-tolil-propiodnico, )

acido (S)-3-{[1-(2-fluoro-fenit)-5-((S)-2-hidroxi-3,3-dimetil-butoxi)-1H-pirazol-3-carbonil]-amino}-
3-o-tolii-propiénico,

acido (S)-3-{[5-(3,3-dimetil-2-oxo-butoxi)-1-(2-fluoro-fenil)-1H-pirazol-3-carbonil]-amino}-3-o-tolil-
propiénico,

acido (S)-3-(2,4-dicloro-fenil)-3-{[ 1-(2-fiuoro-fenil)-5-(2-hidroxi-2-metil-propoxi)- 1H-pirazo!-3-
carbonil}-amino}-propionico,

acido (S)-3-{[5-(2-ciclopropil-2-hidroxi-propoxi)-1-(2-fluoro-fenil)- 1H-pirazol-3-carboniij-amino}-3-
o-tolil-propiénico,

-acido (S)-3-{[1-(2-fluoro-fenil)-5-((R)-2-hidroxi-2,3,3-trimetil-butoxi)-1H-pirazol-3-carbonil]-
amino}-3-o-tolil-propiénico,
acido (S)-3-{[1-(2-fiuoro-fenil)-5-((S)-2-hidroxi-2,3, 3-trimetil-butoxi)-1H-pirazol-3-carbonil}-

aminoc}-3-o-tolil-propiénico,

acido (8)-3-(2-cloro-fenil)-3-{[1-(2-fluoro-fenil)-5-((R)-2-hidroxi-2, 3, 3-trimetil-butoxi)- 1H-pirazol-3-
carbonil]-amino}-propiénico,

acido (S)-3-(2-cloro-fenil)-3-{[1-(2-fluoro-fenil)-5-((S)-2-hidroxi-2,3, 3-trimetil-butoxi)- 1H-pirazol-3-
carbonil]-amino}-propiénico, '

acido (S)-3-(2,4-dicloro-fenil)-3-{[5-(2-etil-2-hidroxi-butoxi}-1-(2-fluoro-fenil)-1H-pirazol-3-
carbonill-amino}-propionico,

acido  (S)-3-{[1-(2-fluoro-fenil)-5-((R)-2-hidroxi-2, 3-dimetil-butoxi)-1H-pirazol-3-carbonil]-amino}-
3-o-tolil-propiénico,

acido  (8)-3-{[1-(2-fiuoro-fenil)-5-((S)-2-hidroxi-2, 3-dimetii-butoxij-1 H-pirazol-3-carbonil]-amino}-
3-o-tolil-propiodnico,
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. &cido  (S)-3-(2-cloro-fenil)-3-{[1-(2-fluoro-fenil)-5-((R)-2-hidroxi-3,3-dimetil-butoxi)-1H-pirazol-3-
carbonil]-amino}-propidnico,
acido  (8)-3-(2-cloro-fenil)-3-{[1-(2-fluoro-fenil)-5-((S)-2-hidroxi-3, 3-dimetil-butoxi)-1H-pirazol-3-
carbonil]-amino}-propiodnico,

acido (S)-3-{[1-(2-fluoro-fenil)-5-((R)-2-hidroxi-2,3, 3-trimetil-butoxi)- 1H-pirazol-3-carbonii}-
amino}-3-p-tolil-propiénico,
acido (S)-3-{[1-(2-fluoro-fenil)-5-((S)-2-hidroxi-2, 3, 3-trimetil-butoxi)- 1H-pirazol-3-carbonil}-

amino}-3-p-tolil-propidnico,

acido (S)-3-{[5-((R)-2-hidroxi-3, 3-dimetil-butoxi)-1-fenil-1H-pirazol-3-carbonil}-amino}-3-fenil-
propiénico,

acido (8)-3-{[5-((S)-2-hidroxi-3,3-dimetil-butoxi)-1-fenil-1H-pirazcl-3-carboniil-amino}-3-fenii-
propiénico,

acido (S)-3-{[1-(2-cloro-fenil)-5-((R)-2-hidroxi-3,3-dimetil-butoxi)-1H-pirazol-3-carbonil]-amino}-3-
fenil-propiénico, y

acido (S)-3-{[1-(2-cloro-fenil)-5-((S)-2-hidroxi-3,3-dimetil-butoxi)-1H-pirazol-3-carbonil]-amino}-3-
fenil-propiénico.

9. Una composicion farmacéutica que comprende al menos un compuesto de la férmuia !
de acuerdo con una cualquiera o0 mas de las reivindicaciones 1 a 8 o una sal fisiolégicamente
aceptable del mismo o un solvato fisiolégicamente aceptable de cualquiera de ellos, y un
vehiculo farmacéuticamente aceptable.
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