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Seæor 

SUPERINTENDENTE DE INDUSTRIA Y CO 

DIVISION DE NUEVAS CREACIONES 
4- gill 
No 06-010701- -0000 0000 

i.-NIJI. AGiONi 
)’JLII 

Re: P1. -ARENA PHARMACEUTICALS, INC.-Solicitud de Patente de 

tnvención en Fase Nacional PCT łara "ARIL V HETEROARIL 

DERIVADOS FUSIONADOS COMO MODULADORES DEL 

METABOLISMO Y LA PREVENCIÔN Y TRATAMIENTO DE 

TRASTORNOS RELACIONADOS CON EL MISMO".-Clase C07D 

487/04.-ExDediente ntimero 06-010.701.-

1. Me refiero a mi memorial de 28 de Diciembre de 2007. 

2. Debidamente autorizado por ml representado, me permito manifestar a ese 

Despacho que es deseo del solicitante presentar voluntariamente un nuevo 

capitulo reivindicatorio, que reemplaza al presentado junto con mi memorial de 28 

de Diciembre de 2007. Dicho nuevo capItulo reivindicatorlo estÆ constituido por 89 

reivindicaciones, que tienen como base las anteriormente presentadas, a las 

cuales se le han realizado las siguientes modificaciones: 

Reivindicaciones 1 a 26. Estas reivindicaciones no han sido modificadas 

y corresponden a las anteriormerite presentadas. 

Reivindicaciones 27 a 29. Se ha restringido el significado de los 

sustituyentes R14, R15, R16 y R17, eliminando dentro de estas 

reivindicaciones la posibilidad de que dichos grupos correspondan a: 

adilsu/fonamida C, aiquilamino C1..4, am/no, carbamimidoI/o, y 

dia/qu//amino G2. Adicionalmente, se ha modificado la dependencia de 

la reivindicación 27. 
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Relyindicación 30. Esta reivindicación no ha sido modificada y 

corresponde a la anteriormente presentada. 

Rejindicaciones 31 v 32. Sobre estas reivindicaciones se ha realizado la 

misma restricción de los significados de R14, R15, R16 y R17, expuesta 

anteriormente. 

Reivindicaciones 33 a 64. Estas reivindicaciones no han sido modificadas 

y corresponden a las anteriormente presentadas. Se ha ajustado la 

dependencia de Ia reivindicación 58, acorde con las reivindicaciones 

anteriores. 

Reivindicaciones 65 a 67. Congruentemente con las modificaciones 

realizadas para las reivindicaciones 27 a 29 y 31 y 32, se han limitado 

los posibles significados de los sustituyentes R14, R15, R16 y R17. 

ReivindicaciOn 68. Esta reivindicación no ha sido modificada y 

corresponde a la anteriormente presentada. 

Reivindicaciones 69 v 70. Acorde con las modificaciones realizadas para 

las reivindicaciones anteriores, han sido restringidos los posibles 

significados de los sustituyentes R14, R15, R15 y R17. 

Reivindicaciones 71 a 88. Estas reivindicaciones no han sido modificadas 

y corresponden a las anteriormente presentadas. 

Reivindicaciones 89 a 115. Me permito manifestar que, debidamente 

autorizado por ml representado, estas reivindicaciones han sido 

eliminadas del capItulo reivindicatorlo. 

Reivindicación 116 (Nueva reivindicación 89). Esta reivindicación no ha 

sido modificada y corresponde a la anteriormente presentada. 

Para finalizar, atentamente me permito manifestar que las anteriores 

modificaciones no amplIan de ninguna manera el alcance de la presente solicitud, 

toda vez que se estÆn restringiendo los posibles significados de algunos 

sustituyentes sobre la formula general (I), ajustÆndose completamente a lo 

revelado en la descripción de la presente solicitud. 
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3. Anexo me permito presentar: 

(a) Formulario ünico de correcciones y modificaciones; 

(b) Recibo nómero 08-78,875, expedido por la Superintendencia de 

Industria y Comercio, que acredita el pago de la tasa de modificación; y 

(c) Copia de las pÆginas 391 a 445 que corresponden al nuevo capItulo 

reivindicatorlo que consta de 89 reivindicaciones, en el cual se han 

realizado las modificaciones mencionadas anteriormente. 

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

Seæor Superintendente, 

.. $OT2RIA $ E X 1 A DE 
RECONOCIMENTO V PRE p,TA,I I 

8ogota1 c. . 4 U L I L008 
Atc mi JUAN MANUEL B.TEP) 
NOTAU0 SEXTO DEL CiUCULO 

Ca.;eron:./(

 

s7jt /T 
�.4(b) 1111 a( I-) Lt... 

en ci pIente dnt e(son) ’a(s) suya () y 

que 01 cOntc.glidO del mismo Cs cierto. En coristan-

ca c firmat esta ddi0flcia 

wu-,UUJU? 
AL A LLOREDA RICAURTE 

C.C. No. 39.590.713d.LU:jqU6fl 

L CIA LLOREDA RICAURTE 

T.P. 53.215 
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Espacio reseado pare el adhesivo de radicaciôn 

Industi1jomercio I 
SUPERINTENDENCIA  

FORMULARIO UNIGO DE CORRECCIONES Y MODIFICACIONES. 
2000-10 

SOLICITUD DE: 

ElCorrecciOn dell Er or Material. ModificaciOn a una Solicitud. 

Oornbre ARENA PHARMACEUTICALS, INC 
2 ociedad existente 

y 

organizada do conformidad con IDENTIFICACION 

s eyes del Estado do Delaware, Estados Unidos de- 

tlireccibn:
--rnŁrica. CC. 

NITSOLICITANTE  6166 Nancy Ridge Drive, San Diego, 
California 92121, Estados Unidos do America. CE. OtroE 
TelCfono: 3 264270 Fax: 6 069701 

-mail: jllcco'lloredacarnacho.cam NLimero  
Dornicilic: San Diego. Estado de California, Estados 
tinidos de America  

Nombre: ALICIA LLOREDA RICAURTE IDENTIFICACION 

C.C. NIT 11 REPRESENTANTE Dirección: Calle 72 No. 5-83 50 Piso 
OAPODERADO C. E, Otro 

TelØfono: 3 264270 Fax: 6069701 Numero 39.690.713 TP 53.215 
E-mail: jllcco'lloredacamacho.com  

Q Nu. mero de expediente: 

06-010.701 1: 

H 
DescripciOn.kle.Ia correcciôn o modificaciOii solicitada modilicacanes voluntanias ci CapItulo 

Reivindicatorio presentado en Ease Internacional. 

6 
Comprobante qe pago No. 08-78.075 Fecha 3 de Octubre do 2008 

Anexos: 

Comprobante de pago de la tasa. 
Poderes, si fuere el caso. 
Certificado de existericia 

y 

representación legal de las partes, cuando sean personas juridicas. 

NOMBRE ALICIA LLOREDA RICAURTE FIRM 
cj 

C.C. 39.600.713 T.P. 53.215 

lristrucciones para el diligenciamiento del presente formulario, ver reverso de esta pâgina. 



SVPERINTENOENCI.A DE INDUSTRIA V COKERCIO 

NIT : 800176089-2 

RECIDO OFICIAL DE CAJA 08 - 78,875 
FECHA ; OCTUBRE 3 DE 2008 

H H N N HJ ( & &M RHO 

No 06-010701.. 00005-0000 
H fri ALHNI I 

1 /H SLNAHONALH H H ()R1&&( Ii&N f lo.. H) 

**I** CONSI8NACION **tIt 

----------------------------------------------------------------------------------------------------------------------

DEPOSITANTE 
----------------------------------------------------------------------------------------------------------------------

TWO PAGO BANCO CUENTA No. PAGO FECHA PGO Vr. PASO 

LLUREDA V CIA S. A CONSISNACION BANCO DE BOGOTA 062754387 4891913 03/10/2008 12,255,000.00 

**fl* C 0 N C E P 1 0 flU! 

----------------------------------------------------------------------------------------------------------------------

CANT, RENTISTICO CONCEPTO TOTAL CONCEPTO 
----------------------------------------------------------------------------------------------------------------------

1 50005-01-03 CI4PtBIOOE NODALIDAD Y NODIFICA 12 MARCAS V LEMAS COMERCIALES 103,000.00 
TOTAL $ 103,000.00 

SON; CIENTO TRES MIL PESOS 

RESPONSABLE  

RECIBO DE CAJA APLICADO AL EXPEDIENTE No.  
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REIVINDICACIONES 

1. Un compuesto de Fórrnula(I): / ( 92-’ 
/ 

A K J V � 
," Q 

DI 

OuOv "r 

Ar1 

(I) 

o una sal aceptable para uso farmacØutico, hidrato o solvato del mismo; 

donde: 

A y B son cada uno independientemente aiquileno C13 opcionalmente sustituido 

con 1 a 4 sustituyentes seleccionados del grupo formado por alquilo C13, alcoxi C1, 

carboxi, ciano, haloalquilo C13 y halógeno; 

D es CR1R2 o N-R2, donde R1 se selecciona del grupo formado par I-I, alquilo C18, 

alcoxi C1, halogeno e hidroxilo; 

E es N, C a CR3, donde R3 es H o alquilo C18; 

--- es un enlace simpl cuando E es N a CR3, a un doble enlace cuando E es C; 

K es un cicloalquileno C36 a aiquileno C13 donde cada uno estÆ opcionalmente 

sustituido con 1 a 4 sustituyentes seleccionados del grupo formado par alquilo C13, alcoxi 

C14, carboxi, ciano, haloalquilo C13,halOgeno; o K es un enlace; 

Q es 0, 5, S(0) a S(0)2; V 

T es N o CR5; 

M es N o CR6; 

J es N o CR7; 

U es Co N; 

V es un enlace; 

W es N o C; 

X es 0, 5, N, CR9 a NR11; 

YesO, 5, N,CR10oNR12; 

ZesCoN; 

R5, R6, R7, R9 y R,0 se seleccionan independientemente del grupo formado par H, 

aciloxi C1, aiquenilo C2, alcoxi C14, alquilo C18, alquilcarboxamida C1.4, alquinilo C26, 
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aiquilsulfonamida C1, aiquilsulfinilo C1..4, aiquilsulfonilo C1, alquiltio C1..4, aiquilurello C14, 

amino, aiquilamino C1, dialquilamino C2, carboxamida, ciano, cicloalquilo C36, 

dialquilcarboxamida C26, dialquilsulfonamida C26, halOgeno, haloalcoxi C14, haloalquilo 

C14, haloalquilsulfinilo C1, haloalquilsulfonilo C14, haloalquiltio C1, hidroxilo, 

hidroxilamino y nitro; donde dichos aiquenilo C26, aiquilo C1..5, aiquinilo C2..6 y cicloalquilo 

C3 estÆn opcionalmente sustituidos con 1, 2, 3 o 4 sustituyentes seleccionados del grupo 

formado por acilo C1..5, aciloxi C1..8, alcoxi C1..4, aiquilamino c1..4, aiquilcarboxamida c1..4, 

aiquiltiocarboxamida c1..4, aiquilsulfonamida C1.., alq ulisulfinilo C1.., aiquilsulfonilo C1, 

alquiltio C1..., alquiltioureilo C1..4, aiquilureilo C1, amino, carboalcoxi C1, carboxamida, 

carboxi, ciano, dialquilamino C2.., dialquilcarboxamida C2.., dialquiltiocarboxamida C1..4, 

Ol dialquilsulfonamida C2..6, aiquiltiourello C14, haloalcoxi C14, haloalquilo C1..4, 

haloalquilsulfinilo C1..4, haloalquilsulfonilo C1..4, haloalquilo C14, haloalquiltio C14, halógeno, 

hidroxilo, hidroxilamino y nitro; 

R11 y R12 se seleccionan independientemente de alquenilo C26, aiquilo C18, 

aiquinilo C2..6 o cicloalquilo C3..6 opcionalmente sustituidos con 1, 2, 3 o 4 sustituyentes 

seleccionados del grupo formado por acilo C15, aciloxi C15, alcoxi C14, aiquilamino C14, 

aiquilcarboxamida C1..4, aiquiltiocarboxamida C1..4, aiquilsulfonamida C14, aiquilsulfinilo C1.. 

, aiquilsulfonilo C14, alquiltio C14, aiquiltiourello C14, aiquilurello C14, amino, carboalcoxi 

C16, carboxamida, carboxi, ciano, dialquilamino C2, dialquilcarboxamida C2..6, 

dialquiltiocarboxamida C1, dialquilsulfonamida C2..6, aiquiltiourello C14, haloalcoxi C14, 

haloalquilo C1..4, haloalquilsulfinilo C14, haloalquilsulfonilo C14, haloalquilo C14, 

haloalquiltio C1hal6geno hidroxUo, hidroxilamino y nitro; 

Ar1 es arilo o heteroarilo opcionalmente sustituido con R13, R14, 1315, R16 y R17; 

donde R13 se selecciona del grupo formado por acilo c1..5, acilsulfonamida C1.6, aciloxi C1.. 

, aiquenilo C2, alcoxi C14, alquilo C1..8, aiquilamino C1, alquilcarboxamida C16, 

alquiltiocarboxamida C, alquinilo C2..8, aiquilsulfonamida C14, alquilsulfinilo C14, 

alquilsulfonilo C14, alquiltio C..4, aiquiltiourello C4, aiquilurello C14, amino, arilsulfonilo, 

carbamimidollo, carboalcoxi C16, carboxamida, carboxi, ciano, cicloalquilo C3..7, 

cicloalquiloxi C3..7, dialquilamino C2..8, dialquilcarboxamida C2..5, dialquiltiocarboxamida C2..6, 

guanidinilo, halOgeno, haloalcoxi C1..4, haloalquilo C14, haloalquilsulfinilo C14, 

haloalquilsulfonilo C4, haloalquiltio C1..4, heterocIclico, heterocIclico-oxi, heterocIclico-
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sulfonilo, heterocIclico-carbonilo, heteroarilo, heteroarilcarbonilo, hidroxilo, nitro, 

oxocicloalquilo C47, fenoxi, fenilo, sulfonamida, Æcido sulfónico y tiot, donde dichos acilo 

C15, acilsulfonamida C18, alcoxi C14, aiquilo C1, aiquilamino C14, aiquilsulfonamida C1, 

aiquilsulfonilo C1, alquiltio C14, arilsulforiilo, carbamimidoIlo, dialquilamino C28, 

heterocIclico, heterocIclico-carbonilo, heteroarilo, fenoxi y fenilo estÆn opcionalmente 

sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados independientemente del grupo formado 

por acilo C1, aciloxi C15, alqueriilo C26, alcoxi C14, aiquilo C17, aiquilamino C14, 

alquilcarboxamida CIA, alquinilo C26, aiquilsulfonamida C14, aiquilsulfinilo C14, 

aiquNsulfonilo C14, alquiltio C14, aiquilureflo C14, carboalcoxi C1, carboxamida, carboxi, 

ciano, cicloalquilo C37, cicloalquiloxi C37, dialquilamino C26, dialquilcarboxamida C2, 

halOgeno, haloalcoxi C14, haloalquilo C14, haloalquilsulfinilo C14, haloalquilsulfonilo C14, 

haloalquiltio C14, heteroarilo, heterociclico, hidroxilo, nitro, fenilo y fosfonooxi, y donde 

dichos aiquilo C17 y alquilcarboxamida C14 estân cada uno opcionalmente sustituidos con 

I a 5 sustituyentes seleccionados del grupo integrado por alcoxi CI -4e hid roxi; o 

R13 es un grupo de FOrmula (A): 

"Pr R18 

(A) 

donde: 

"p" y "r" son independientemente 0, 1, 2 o 3; y 

R18 es H, acilo C15, aiquenilo C26, aiquilo C18, alquilcarboxamida C14, alquinilo C2 

6’ alquilsulfonamida C14, carbo-alcoxi C, carboxamida, carboxi, ciano, cicloalquilo C7, 

dialquilcarboxamida C26, halógeno, heteroarilo o fenilo, y donde dichos heteroarilo o 

fenilo estÆn opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados 

independientemente del grupo formado por alcoxi C14, amino, alquilamino C14, alquinilo 

C26, dialquilamino C2, halOgeno, haloalcoxi C14, haloalquilo C14 e hidroxilo; 

R14, R15, R16 y R17 se seleccionan cada uno independientemente del grupo 

formado por H, acilo C15, aciloxi C15, aiquenhlo C2, alcoxi C14, aiquilo C1, 

alquilcarboxamida C14, alquinilo C2, atquilsulfonamida C14, aiquitsulfinilo C14, 

aiquilsulfonilo C14, alquiltio C14, aiquilureulo C14, carboalcoxi C, carboxamida, carboxi, 
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ciano, cicloalquilo C37, dialquilcarboxamida C26, halOgeno, haloalcoxi C14, haloalquilo C1 

4, haloalquilsulfinilo C1, haloalquilsulfonilo C1, haloalquiltio C1, hidroxilo y nitro; o 

dos grupos adyacentes seleccionados del grupo formado por R14, R15, R16 y R17, 

junto con los Ætomos a los cuales estÆn uriidos, forman un grupo cicloalquilo, 

cicloalquenhlo o heterociclico de 5, 6 o 7 miembros fusionado con Ar1, donde el grupo de 

5, 6 o 7 miembros estÆ opcionalmente sustituido con halôgeno; y 

R2 se selecciona del grupo formado por alquilo C1, aiquinilo C26, amino, arilo, 

carboxamida, carboxi, ciano, cicloalquilo C3, haloalcoxi C14, haloalquilo C1, halógeno, 

heteroarilo e hidroxilo; y donde dichos alquilo C18, arilo y heteroarilo estÆn cada uno 

opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grüpo formado por 

acilo C15, aciloxi C1, alcoxi C14, alquilo C1, alquilamino C1, alquilcarboxamida C14, 

alquiltiocarboxamida C14, alquilsulfonamida C1, alquilsulfinilo C1-4, alquilsulfonilo C14, 

alquiltio C1, aiquiltioureilo C14, aiquilureilo C1, amino, carboalcoxi C1, carboxamida, 

carboxi, ciano, cicloalquilo C, cicloalquil C3-heteroalquileno C13, dialquilamino C28, 

dialquilcarboxamida C26, dialquiltiocarboxamida C2, dialquilsulfonamida C26, 

aiquiltiourello C14, haloalcoxi C14, haloalquilo C14, haloalquilsulfinilo C14, 

haloalquilsulfonilo C14, haloalquilo C14, haloalquiltio C14, halógeno, heterocIclico, 

hidroxilo, hidroxilamino y nitro; 0 

R2 es -Ar2-Ar3, donde Ar2 y Ar3 son cada uno independientemente arilo o 

49 heteroarilo cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del 

grupo formado por H, acilo C15, aciloxi C5, alcoxi C14, alquilo C18, alquilcarboxamida C1 

4, alquiltiocarboxamida C14, alquilsulfinilo C14, alquilsulfonilo C14, alqulltlo C14, amino, 

alquilamino C14, carboalcoxi C16, carboxamida, carboxi, ciano, cicloalquilo C36, 

dialquilamino C28, dialquilcarboxamida C26, haloalcoxi C14, haloalquilo C14, halOgeno, 

hidroxilo y nitro; o 

R2 es un grupo de FOrmula (B): 

donde: 
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R19 es H, alquilo C, cicloalquilo C37, arilo, heteroarilo u OR21; y R20 es F, 

Cl, Br, CN o NR22R23; donde R21 es H, alquilo C18 o cicloalquilo C37, y R22 y R23 

son iridependientemente H, alquilo C18, cicloalquilo C37, arilo 0 heteroarilo; 

0 

R2 es un grupo de Formula (C): 

donde: 

, 

R2 

(C) 

G es: 

i) -C(0)-, -C(0)NR25-, -NR25-C(0)-, -NR25-, -NR25C(0)0-, 

OC(0)NR25-, -CR25R26N R27C(0)-, -CR25R26C(0)N R27-, -C(0)O-, -OC(0)-, -C(S)-, 

-C(S)NR25-, -C(S)O-, -OC(S)-, -CR25R26-, -0-, -5-, -S(0)-, -5(0)2- 0 Ufl enlace 

cuando D es CR2R3, 0 

ii) CR25R26C(0)-, C(0), -CR25R26C(0)NR27-, - 

C(0)NR25-, -C(0)0-, -C(S)-, -C(S)NR25-, -C(S)O-, -CR25R28-, -S(0)2- o Un enlace cuando 

D es NR2; 

donde R25, R26 y R27 son cada uno independientemente H o alquilo C18; y R24 es 

alquilo C18, cicloalquilo C37, fenilo, heteroarilo o heterociclico, cada uno opcionalmente 

sustituido con I a 5 sustituyentes seleccioriados del grupo formado por acilo C1, aciloxi 

C15, aiquenilo C26, alcoxi C14, alquilo C17, alquilamino C14, alquilcarboxamida C14, 

alquiltiocarboxamida C14, aiquilsulfonamida C14, aiquilsulfinilo C14, aiquilsulfonilo C14, 

aiqulitlo C14, alquiltioureilo C14, aiquilureilo C14, amino, carboalcoxi C16, carboxamida, 

carboxi, ciano, cicloalquilo C37, dialquilamino C28, dialquilcarboxamida C2, 

dialquiltiocarboxamida C26, dialquilsulfonamida C, alquiltioureIlo C14, haloalcoxi C14, 

haloalquilo C14, haloalquilsulfinilo C14, haloalquilsulfonilo C4, haloalquilo C14, 

haloalquiltio C, halOgeno, heteroarilo, heterociclico, hidroxilo, hidroxilamino, nitro, fenilo, 

fenoxi y Æcido sulfónico, donde dichos alcoxi C14, alquilo C17, alquilamino C14, 

heteroarilo, fenilo y fenoxi estÆn cada uno opcionalmente sustituldos con I a 5 

sustituyentes selecQionados del grupo formado por acilo C15, aciloxi C1, alcoxi C14, 

alquilo C, alquilamino C14, alquilcarboxamida C14, alquiltiocarboxamida C14, 
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aiquilsulfonamida C14, alquilsulfinilo C14, aiquilsulfonilo C14, alquiltio C14, aiquiltioureulo 

C14, aiquilurello C4, amino, carboalcoxi C16, carboxamida, carboxi, ciano, cicloalquilo C3-

79 dialquilamino C28, dialquilcarboxamida C26, dialquiltiocarboxamida C2, 

dialquilsulfonamida C26, aiquiltiourello C14, haloalcoxi C1, haloalquilo C14, 

haloalquilsulfinhlo C14, haloalq uilsulfonilo C14, haloalquilo C14, haloalquiltio C14, halógeno, 

heterociclico, hidroxilo, hidroxilamino, nitro y fenilo; 

con la condición de que Z y U no sean ambos N. 

2. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 1, o una sal, hidrato a 

solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, que tiene la formula (Ilic): 

I R K yj 14 
I 
?b 

U 

)? 

..A\
 

\ ,B R16 
R13 D 

(Ilic) R17 

3. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 1, o una sal, hidrato o 

solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, que tiene la formula (11Id-1): 

A,K 

q 
II I 
T’�’1 U’--V 
".J.’ �w 
R16 

R15,

 

R14 

R13 
(hId-i) 

4. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 1, o una sal, hidrato o 

solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, que tiene la formula (IIld-2): 

K 

. U 0 V .. 

R16 R14 

R15 

R13 
(IhId-2) 
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5. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones I a 4, 

o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, en donde: 

M, J, X y W son todos N; 

Tes CR5; 

Y es CR10; 

V es un enlace y 

Z y U son ambos C. 

6. El compuesto de acuerdo una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 4, o 

una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde: 

M, J, X y W son todos N; 

T es CR5, donde R5 es �H, -CH3 o �N(CH3)2; 

Y es CR10, donde R10 es �H o �CH; 

V es un enlace y 

Z y U son ambos C. 

7. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones I a 4, 

o una sal, hidrato a solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde: 

M, J, XyW son todos N; 

TesC-H; 

Yes C-H; 

V es un enlace y 

Z y U son ambos C. 

8. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones I a 7, 

o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde - - - es 

un enlace simple. 

9. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones I a 8, 

o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde Q es 0. 

10. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de (as reivindicaciones I a 8, 

o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde Q es S, 

S(0) 0 S(0)2. 
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11. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones I a 

10, o una sal, hidrato a solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde K se 

selecciona del grupo formado par �CH2-, -CH2CH2- y �CH(CH3)CH2-. 

12. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

10, o una sal, hidrato a solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde K es 

un enlace. 

13. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

12, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde tanto 

A coma B son �CH2-. 

14. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

12, o una sal, hidrato a solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde A es - 

CH2CH2- yB es �CH2-. 

15. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

12, a una sal, hidrato 0 solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde tanto 

A coma B son -CH2CH2-. 

16. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

12, a una sal, hidrato a solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde A es - 

CH2- y B es -CH2CH2CH2-. 

17. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones I a 

16, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde E es 

CH y D es N-R2. 

18. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones I a 

16, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde E es 

CH y D es CHR2. 

19. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

18, a una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

un grupo de Formula (C): 

C? R24 

(C) 

donde G es: 
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-NHC(Q)-, -NH-, -NHC(0)O-, -CH2NHC(0)- o un enlace; y R24 es alquilo C13, o 

heteroarilo, cada uno opcionalmente sustituido con I a 2 sustituyentes seleccionados del 

grupo formado por alcoxi C1 y alquilo C1-7-

20. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

18, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

de la Formula (C): 

(C) 

R24 

donde: 

G es -CR25R26C(0)-, -C(0)-, -C(0)NR25-, -C(0)O-, -C(S)NR25-, -CR25R26- o un 

enlace, donde R25 y R26 son cada uno independientemente H 0 alquilo C1; y R24 es 

alquilo C1, cicloalquilo C37, fenilo, heteroarilo o heterocIclico, cada uno opcionalmente 

sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado por alcoxi C14, alquilo 

C17, aiquilamino C1, amino, carboalcoxi C1, carboxi, cicloalquilo C37, dialquilamino C28, 

haloalcoxi C14, haloalquilo C14, halOgeno, heteroarilo, heterociclico, hidroxilo y nitro, 

donde dichos alcoxi C14, alquilo C17, alquilamino C14, heteroarilo y fenilo estÆn cada uno 

opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado por 

alcoxi C1, carboalcoxi C16, carboxamida, carboxi, cicloalquilo C37, halógeno, 

heterociclico y fenilo. 

21. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

18, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

-C(0)0R24 y R24 es alquilo C18, cicloalquilo C37, fenilo, heteroarilo o heterociclico, cada 

uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado 

por alcoxi C14, alquilo C17, alquilsulfonilo C, amino, carboalcoxi C16, carboxi, ciano, 

cicloalquilo C37, dialquilamino C28, haloalcoxi C, haloalquilo C14, halógeno, heteroarilo, 

heterociclico, hidroxilo, fenilo, fenoxi y âcido sulfónico, donde dichos alquilo C17, fenilo y 

fenoxi estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con I a 5 sustituyentes seleccionados 

del grupo formado por amino, haloalcoxi C1 -4y heterociclico. 

22. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones I a 

18, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 
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�C(0)0R24 y R24 es alquilo C1 o cicloalquilo C37, cada uno opcionalmente sustituido con 

1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado por alcoxi C14, alquilo C17, 

aiquilsulfonilo C1, carboxi, ciano, cicloalquilo C37, dialquilamino C2..8, haloalcoxi C1, 

haloalquilo C1, halógeno, heteroarilo, heterocIclico, hidroxilo, fenilo, fenoxi y Æcido 

sulfOnico. 

23. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

18, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

�C(0)0R24 y R24 es alquilo C1 o cicloalquilo C37, donde dicho cicloalquilo C3..7 estÆ 

opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado por 

alcoxi C1, alquilo C17, carboxi, dialquilamino C2 y halógeno. 

24. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

18, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

�C(0)0R24 y R24 es alquilo C18 o cicloalquilo C7. 

25. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

18, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

�C(0)R24 y R24 es alquilo C1, cicloalquilo C37, fenilo, heteroarilo 0 heterociclico, cada 

uno opcionalmente sustituido con I a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado 

por aiquenilo C2, alcoxi C14, alquilo C1..7, aiquilsulfonilo C1, amino, carboalcoxi C16, 

carboxi, ciano, cicloalquilo C3..7, dialquilamino C2, haloalcoxi C1..4, haloalquilo C1, 

halOgeno, heteroarilo, heterocIclico, hidroxilo, fenilo, fenoxi y Æcido sulfOnico, donde 

dichos alquilo C17, fenilo y fenoxi estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con I a 5 

sustituyentes seleccionados del grupo formado por amino, haloalcoxi C1 -4y heterocIclico. 

26. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

18, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

�C(0)R24 y R24 es alquilo C, heteroarilo o heterocIclico, cada uno opcionalmente 

sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado por H, alcoxi C1, 

alquilo c1..8, amino, carboxi, halOgeno, heteroarilo, hidroxilo, fenoxi y Æcido sulfónico, 

donde dichos alquilo y fenoxi estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con 1 a 5 

sustituyentes seleccionados del grupo formado por amino, haloalcoxi C1..4 y heterocIclico. 
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27. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones I a 

26, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde Ar1 es 

arilo o heteroarilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15, R16 y R17; 

donde R13 se selecciona del grupo formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C14, 

alquilo C1, alqullamino C1, alquilcarboxamida C18, alquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo 

C14, alquiltio C14, amino, carbamimidoulo, carboxamida, carboxi, ciano, dialquilamino C26, 

halOgeno, heterocIclico, heterociclico-oxi, heterocIclico-carbonilo, heteroarilo, 

heteroarilcarbonilo y sulfonamida, y donde dichos acilsulfonamida C16, alcoxi C14, alquilo 

C18, aiquilamino C14, alquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo, alquiltio C14, carbamimidollo, 

dialquilamino C2, heterocIclico, heterociclico-carbonilo y heteroarilo estÆn cada uno 

opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados independientemente del 

grupo formado por acilsulfonamida C1, alcoxi C14, alquilo C17, alquilcarboxamida C14, 

alquilsulfonilo C14, carboxi, cicloalquiloxi C37, dialquilamino C26, dialquilcarboxamida 026, 

heteroarilo, heterocIclico, hidroxilo, fenhlo y fosfonooxi, y donde dichos alquilo C17 y 

alquilcarboxamida C14 estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes 

seleccionados del grupo integrado por alcoxi C14 e hidroxi; y 

R14, R15, R16 y R17 se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo 

formado por alcoxi C14, alquilo C1, alquilcarboxamida C14, alquilsulfonamida C14, 

alquilsulfonilo C14, alquiltio C14, carboxamida, ciano, y halógeno. 

28. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

26, a una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde Ar1 es 

fenilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15, R16 y R17; 

donde R13 se selecciona del grupo formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C14, 

alquilo C, aiquilamino C1, alquilcarboxamida C16, alquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo 

C14, alquiltio 014, amino, carbamimidoulo, carboxamida, carboxi, ciano, dialquilamino C2, 

haloalquilo C14, halOgeno, heterocIclico, heterociclico-oxi, heterocIclico-carbonilo, 

heteroarilo, heteroarilcarbonilo y sulfonamida, y donde dichos acilsulfonamida C16, alcoxi 

C14, alquilo C1, alquilamino C14, alquilsulfonamida C4, alquilsulfonilo C14,, alquiltio C14, 

carbamimidollo, dialquilamino C2, heterocIclico, heterociclico-carbonilo y heteroarilo 

estØn cada uno opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados 

independientemente del grupo formado par acilsulfonamida C16, alcoxi C14, alquilo C17, 
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alquilcarboxamida C14, alquilsulfonilo C1, carboxi, cicloalquiloxi C37, dialquilamino C26, 

dialquilcarboxamida C2, heteroarilo, heterociclico, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi, y donde 

dichos alquilo C17 y alquilcarboxamida C14 estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con 

1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo integrado por alcoxi C14 e hidroxi; y 

R149 R159 R16 y R17 se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo 

formado por alcoxi C14, alquilo C1, alquilcarboxamida C14, alquilsulfonamida C14, 

alquilsulfonilo C14, alquiltio C14, carboxamida, ciano, y halógeno. 

29. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

26, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde Ar1 es 

fenilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15, R16 y R17; 

donde R13 se selecciona del grupo formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C14, 

alquilo C18, alquilamino C1, alquilcarboxamida C16, alquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo 

C14, alquiltio C14, amino, carbamimidoilo, carboxamida, carboxi, ciano, dialquilamino C2, 

halógeno, heterocIclico, heterociclico-oxi, heterociclico-carbonilo, heteroarilo, 

heteroarilcarbonilo y sulfonamida, y donde dichos alcoxi C14, alquilo C1, alquilamino C14, 

alquilcarboxamida C1, alquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo C14, alquiltio C14, 

carbamimidollo, dialquilamino C2, heterociclico, heterocIclico-carbonilo y heteroarilo 

estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados 

independientemente del grupo formado por acilsulfonamida C1, alcoxi C14, alquilo C17, 

alquilcarboxamida C14, alquilsulfonilo C14, carboxi, dialquilamino C26, dialquilcarboxamida 

C2, heteroarilo, heterocIclico, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi, y donde dichos alquilo C17 y 

alquilcarboxamida C4 estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes 

seleccionados del grupo integrado por alcoxi C14 e hidroxi; y 

R14, R15, R16 y R17 se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo 

formado por alcoxi C14, alquilo C1, alquilcarboxamida C14, alquilsulfonamida C14, 

alquilsulfonilo C14, alquiltio C14, carboxamida, ciano, y halOgeno. 

30. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 

26, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde Ar1 es 

fenilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15, R16 y R1; 

donde R13 se selecciona del grupo formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C14, 

alquilo C18, alquilamino C14, alquilcarboxamida C16, alquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo 
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C14, alquiltio C1, carbamimidoilo, carboxamida, carboxi, ciano, dialquilamino C2, 

halógeno, heterociclico, heterocIclico-oxi, heterociclico-carbonilo, heteroarilo, 

heteroarilcarbonhlo y sulfonamida, y donde dichos alcoxi C14, alquilo C18, aiquilamino C1, 

alquilcarboxamida C16, aiquilsutfonamida C1, alquilsulfonilo C1, alquiltio C1, 

carbamimidoulo, dialquilamino C2, heterociclico, heterociclico-carbonilo 
y 

heteroarilo 

estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con I a 5 sustituyentes seleccionados 

iridependientemente del grupo formado par acilsulfonamida C1, alcoxi C14, alquilo C17, 

alquilcarboxamida C4, alquilsulfonilo C14, carboxi, dialquilamino C26, dialquilcarboxamida 

C26, heteroarilo, heterociclico, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi, y donde dichos alquilo C17 y 

alquilcarboxamida C1 estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes 

Ol seleccionados del grupo integrado por alcoxi C14 e hidroxi; y 

R141 R15, R16 y R17 se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo 

formado por alquilo C1 y halogeno. 

31. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones I a 

26, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde Ar1 es 

piridilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15 y R16; 

donde R13 se selecciona del grupo formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C14, 

alquilo C18, alquilamino C14, alquilcarboxamida C16, aiquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo 

C14, alquiltio C14, amino, carbamimidoilo, carboxamida, carboxi, ciano, dialquilamino C2, 

halógeno, heterociclico, heterociclico-oxi, heterociclico-carbonilo, heteroarilo, 

heteroarilcarbonilo y sulfonamida, y donde dichos acilsulfonamida C1, alcoxi C14, alquilo 

C18, aiquilamino C14, alquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo C14, alquiltio C14, 

carbamimidollo, dialquilamino C26, heterociclico, heterociclico-carbonilo y heteroarilo 

estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con I a 5 sustituyentes seleccionados 

independientemente del grupo formado por acilsulfonamida C1, alcoxi C14, alquilo C17, 

alquilcarboxamida C14, alquilsulfonilo C14, carboxi, cicloalquiloxi C7, dialquilamino C26, 

dialquilcarboxamida C2, heteroarilo, heterociclico, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi, y donde 

dichos alquilo C17 y alquilcarboxamida C14 estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con 

1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo integrado por alcoxi C14 e hidroxi; y 
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R14, R15 y R16 se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo formado 

por alcoxi C14, aiquilo C18, aiquilcarboxamida C14, aiquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo 

C14, alquiltio C14, carboxamida, ciano, y halógeno. 

32. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones I a 

26, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde Ar1 es 

piridilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15 y R16; 

donde R13 se seleccioria del grupo formado por acilsulfonamida C1, alcoxi C14, 

alquflo C1, alquilamino C14, alquilsulfonilo C14, alquiltio C14, amino, dialquilamino C2, 

halOgeno, heterociclico y sulfonamida, y donde dichos alcoxi C14, aiquilo C18, alquilamino 

C14, alquilsulfonilo C14, alquiltio C14, dialquilamino C26 y heterociclico estÆn cada uno 

opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados independientemente del 

grupo formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C14, alquilsulfonilo C14, cicloalquiloxi C37, 

heteroarilo, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi; y 

R14, R15 y R18 se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo formado 

por alcoxi C4, aiquilo C18, aiquilcarboxamida C14, aiquilsulfonamida C4, alquilsulfonilo 

C14, alquiltio C14, carboxamida, ciano y halOgeno. 

33. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones I a 

26, o una sal, hidrato a solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde Ar1 es 

piridilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15 y R16; 

is 

donde R13 se selecciona del grupo formado por acilsulfonamida C1�, alcoxi C14, 

aiquilo C1, alquilamino C14, alquilsulfonilo C14, alquiltio C14, amino, dialquilamino C2, 

halOgeno, heterociclico y sulfonamida, y donde dichos alcoxi C14, alquilo C18, alquilamino 

C14, alquilsulfonilo, alquiltio C14, dialquilamino C2 y heterociclico estÆn cada uno 

opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados independientemente del 
I 

grupo formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C4, alquilsulfonilo C14, cicloalquiloxi C3.7, 

heteroarilo, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi; y 

R14, R15 y R16 se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo formado 

por alquilo C1 y halógeno. 

34. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 1 a 4, 

a una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, en donde: 

es un enlace simple; 
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QesO; 

K es un enlace; y 

R2 es de Formula (C): 

C-,,-- - 

C? R24 

(C) 

G es -CR25R26C(0)-, -C(0)-I -C(0)NR25-, -C(0)O-, -C(S)NR25-, -CR25R26- o un enlace, 

donde R25 y R26 son cada uno independientemente H o aiquilo C15; y R24 es alquilo C18, 

Scicloalquilo C37, fenilo, heteroarilo o heterocIclico, cada uno opcionalmente sustituido con 

1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado por alcoxi C14, alquilo C17, 

alquilamirio C1, amino, carboalcoxi C16, carboxi, cicloalquilo C37, dialquilamino C28, 

haloalcoxi C1, haloalquilo C14, halógeno, heteroarilo, heterocIclico, hidroxilo y nitro, 

donde dichos alcoxi C14, aiquilo C17, aiquilamino C14, heteroarilo y fenilo estÆn cada uno 

opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado por 

alcoxi C1, carboalcoxi C16, carboxamida, carboxi, cicloalquilo C37, halógeno, 

heterociclico y fenilo. 

35. Un corn puesto que tiene la FOrmula (H7): 

A.E/Q R io

 

z\ri 
(117) 

o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico; 

donde: 

A es �CH2- o �CH2CH2-; 

B es �CH2-, -CH2CH2- o �CH2CH2CH2-; 

E es CH; 

--- es un enlace simple; 

D es N-R2; 

K es �CH2-, -CH2CH2-, -CH(CH3)CH2-, o un enlace; 

Q es 0, S, S(0), S(0)2 o NH; 
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R5 es H, CH3 o N(CH3)2; 

R10 es H a CH3; 

R2 es -CR25R26C(0)R24-, -C(0)R24-, -C(0)NR25R24-, -R24, -C(0)0R24-, - 

C(S)NR25R24- o -CR25R26R24-, donde R24 es alquilo C1, cicloalquilo C37, fenilo, heteroarilo 

o heterociclico, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados 

del grupo formado par aiquenilo C2, alcoxi C, alquilo C17, aiquilsulfonilo C14, amino, 

carboalcoxi C16, carboxi, ciano, cicloalquilo C37, dialquilamino C28, haloalcoxi C1, 

haloalquilo C1, halógeno, heteroarilo, heterociclico, hidroxilo, fenilo, fenoxi y Æcido 

sulfônico, donde dichos alquilo C17, fenilo y fenoxi estÆn cada uno opcionalmente 

sustituidos con I a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado par amino, 

haloalcoxi C1 y heterociclico; y R25 y R28 son cada uno independientemente H a alquilo 

C18; y 

Ar1 es arilo o heteroarilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15, R16 y R17; 

donde R13 se selecciona del grupo formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C1, alquilo 

C18, alquilamino C14, alquilcarboxamida C16, alquilsulfonamida C14, alquilsulfonhlo C14, 

alquiltio C14, amino, carbamimidoilo, carboxamida, carboxi, ciano, dialquilamino C26, 

halogeno, heterociclico, heterociclico-oxi, heterociclico-carbonilo, heteroarilo y 

sulfonamida, y donde dichos acilsulfonamida C18, alcoxi C14, alquilo C18, alquilamino C1 

4, alquilsulfonamida C14, aiquilsulfonilo, alquiltio C14, carbamimidollo, dialquilamino C25, 

heterociclico, heterociclico-carbonilo y heteroarilo estân cada uno opcionalmente 

sustituidos con I a 5 sustituyentes seleccionados independientemente del grupo formado 

por acilsulfonamida C1, alcoxi C1, alquilo C17, alquilcarboxamida C, alquilsulfonila C1- 

, carboxi, cicloalquilaxi C37, dialquilamino C2, dialquilcarboxamida C26, heteroarilo, 

heterociclico, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi; y donde dichos alquilo C17 y alquilcarboxamida 

C14 estªn cada uno opcionalmente sustituidos con I a 5 sustituyentes seleccionados del 

grupo integrado par alcoxi C1 -4e hidroxi; y 

R14, R15, R16 y R17 Se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo 

formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C1, alquilo C18, alquilamino C14, 

alquilcarboxamida C14, alquilsulfonamida C4, alquilsulfonilo C4, alquiltio C14, amino, 

carbamimidoilo, carboxamida, ciano, dialquilamino C2 y halógeno. 
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36. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 35, o una sal, hidrato o 

solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde: 

A y B son ambos -CH2CH2-; 

E es CH; 

-- - es Un enlace simple; 

D es N-R2; 

K es u n enlace; 

O es 00 NH; 

R5 y R10 son ambos H; 

R2 es -C(0)0R24-, donde R24 es aiquilo C18 o cicloalquilo C37, cada uno 

Sopcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado por 

alcoxi C14, aiquilo C17, aiquilsulfonilo C14, amino, carboalcoxi C1, carboxi, ciano, 

cicloalquilo C37, dialquilamino C28, haloalcoxi C14, haloalquilo C14, halôgeno, heteroarilo, 

heterociclico, hidroxilo, fenilo y fenoxi; y 

Ar1 es arilo o heteroarilo opcionalmente sustituido con R13, R141 R15, R16 y R17; 

donde R13 se selecciona del grupo formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C14, aiquilo 

C18, aiquilamino C14, aiquilcarboxamida C16, aiquilsulfonamida C14, aiquilsulfonilo C14, 

aiqulitlo C14, amino, carbamimidoilo, carboxamida, carboxi, ciano, dialquilamino C26, 

halógeno, heterocIclico, heterociclico-oxi, heterocIclico-carbonilo, heteroarilo y 

sulfonamida, y donde dichos acilsulfonamida C1, alcoxi C14, aiquilo C18, alquilamino C1 

4, alquilsulfonamida C14, aiquilsulfonilo, alquiltio C14, carbamimidoulo, dialquilamino C26, 

heterocIclico, heterociclico-carbonilo y heteroarilo estÆn cada uno opcionalmente 

sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados independientemente del grupo formado 

por acilsulfonamida C16, alcoxi 014, alquilo C17, aiquilcarboxamida C,4, alquilsulfonilo Cj-

4, carboxi, cicloalquiloxi C7, dialquilamino C28, dialquilcarboxamida C26, heteroarilo, 

heterocIclico, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi; y donde dichos aiquilo C,7 y alquilcarboxamida 

C14 estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del 

grupo integrado por alcoxi C4 e hidroxi; y 

R14, R15, R16 y R17 se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo 

formado por alcoxi 014, alquilo C18 y halógeno. 
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37. El compuesto de acuerdo con la reivindicación 35, o una sal, hidrato o 

solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde: 

A y B son ambos �CH2CH2-; 

E es CH; 

es un enlace simple; 

D es N-R2; 

K es un enlace; 

Q es 00 NH; 

R5 y R10 son ambos H; 

R2 es -C(0)0R24-, donde R24 es alquilo C1 o cicloalquilo C7; 

Ar1 es fenilo, 3-piridilo 0 2-piridilo, cada uno opcionalmente sustituido con R13, R14, 

R15, R16 y R17, 

y 

R14, R15, R16 y R17 son cada uno independientemente CH3 o F. 

38. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 35 a 

37, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmaceutico, donde R2 se 

selecciona del .grupo formado por metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, iso-propoxi carbon i lo, n-

propoxicarbonilo, n-butoxicarbonilo, ter-butoxicarbonilo, iso-butoxicarbonilo y n-

pentiloxicarbonilo. 

39. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 35 a 

37, o una sal, hidrato a solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R13 se 

selecciona del grupo formado por sulfamollo, acetilsulfamollo, propionilsulfamoilo, 

butirilsulfamollo, pentanoilsulfamoilo, metansulfonilo, etansulfonilo, propan-1 -sulfonilo, 

hidroximetilo, 2-hidroxietilo, 3-hidroxipropilo, 4-hidroxibutilo, fosfonooximetilo, 2-

fosfonooxietilo, 3-fosfonooxi-propilo y 4-fosfonooxibutilo. 

40. Un compuesto de Formula (liv): 

A -
E Q 

R2’ 
TU. 

Ar1 

(liv) 
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o una sal aceptable para uso farmacØutico, hidrato o solvato del mismo; 

donde: 

A y B son cada uno independientemente aiquileno C13 opcionalmente sustituido 

con I a 4 sustituyentes seleccionados del grupo formado por aiquilo C1, alcoxi C1, 

carboxi, ciano, haloalquilo C13 y halôgeno; 

F es N, C a CR3, donde R3 es H o aiqullo C1; 

es un enlace simple cuando E es N o CR3, o un doble enlace cuando E es C; 

K es un cicloalquileno C36 o aiquileno C1.3 donde cada uno estÆ opcionalmente 

sustituido con 1 a 4 sustituyentes seleccionados del grupo formado por aiquilo C1.3, alcoxi 

C1.4, carboxi, ciano, haloalquilo C13 y halógeno; a K es un enlace; 

Q es NR4, donde R4 es H o alquilo C1.8 y el aiquilo C18 estÆ opcionalmente 

sustituido con dialquilamino C2; 

T es N o CR5; 

M es N o CR6; 

J es N o CR7; 

U es Co N; 

V es un enlace; 

WesNoC; 

X es 0, S, N, CR9 o NR11; 

Y es 0, S, N, CR10 o NR12; 

ZesCoN; 

R, R6, R7, R9 y R10 se seleccionan independientemente del grupo formado par H, 

aciloxi C1., aiquenilo C26, alcoxi C14, aiquilo C1., aiquilcarboxamida C14, alquinilo C26, 

alquilsulfonamida C1., alquilsulfinilo C1, alquilsulfonil C1.4, alquiltio C14, aiquilureilo C1, 

amino, aiquilamino C1.4, dialquilamino C2., carboxamida, ciano, cicloalquilo C.6, 

dialquilcarboxamida C2.6, dialquilsulfonamida C26, halOgeno, haloalcoxi C14, haloalquilo 

C14, haloalquilsulfinilo C1, haloalquilsulfonilo C14, haloalquiltio C1., hidroxilo, 

hidroxilamino y nitro; donde dichos alquenilo C2.6, aiquilo C1., aiquinilo C2.6 y cicloalquilo 

C3.6 estÆn opcionalmente sustituidos con 1, 2, 3 a 4 sustituyentes seleccionados del grupo 

formado por acilo C15, aciloxi C1., alcoxi C1.4, aiquilamino C14, alquilcarboxamida C14, 

aiquiltiocarboxamida C1., alquilsulfonamida C1, alquilsulfinilo C1., aiquilsulfonilo C14, 



alquiltio C1, aiquiltiourello C14, aiquilureulo C, amino, carboalcoxi C16, carboxamida, 

carboxi, ciano, dialquilamino C28, dialquilcarboxamida C2, dialquiltiocarboxamida C14, 

dialquilsulfonamida C6, alquiltioureulo C1, haloalcoxi C14, haloalquilo C14, 

haloalquilsulfinilo C14, haloalquilsulfonilo C1, haloalquilo C1, haloalquiltio C1, halógeno, 

hidroxilo, hidroxilamino y nitro; 

R11 y R12 se seleccionan cada uno independientemente de alquenilo C26, alquilo 

C18, aiquinilo C2 o cicloalquilo C38, cada uno opcionalmente sustituido con 1, 2, 3 o 4 

sustituyentes seleccionados del grupo formado por acilo C15, aciloxi C15, alcoxi C14, 

aiquilamino C14, aiquilcarboxamida C14, aiquiltiocarboxamida C14, alquilsulfonamida C14, 

aiquilsulfinilo C1, aiquilsulfonilo C1, alquiltio C14, alquiltioureIlo C1, aiquilurello C14, 

Samino, carboalcoxi C16, carboxamida, carboxi, ciano, dialquilamino C28, 

dialquilcarboxamida C26, dialquiltiocarboxamida C14, dialquilsulfonamida C26, 

alquiltiourello C1, haloalcoxi C14, haloalquilo C1, haloalquilsulfinilo C14, 

haloalquilsulfonilo C1, haloalquilo C14, haloalquiltio C14, halógeno, hidroxilo, 

hidroxilamino y nitro; 

Ar1 es arilo o heteroarilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15, R16 y R17; 

donde R13 se selecciona del grupo formado por acilo C15, acilsulfonamida C1, aciloxi C1- 

, alquenilo C2, alcoxi C14, aiquilo C18, alquilamino C14, aiquilcarboxamida C16, 

alquiltiocarboxamida C14, aiquinilo C2.6, alquilsulfonamida C14, aiquilsulfinilo C14, 

5 alquilsulfonilo C4, alquiltio C14, aiquiltioureulo C14, aiquilurello C14, amino, arilsulfonilo, 

carbamimidoulo, carboalcoxi C16, carboxamida, carboxi, ciano, cicloalquilo C37, 

cicloalqufloxi C7, dialquilamino C2, dialquilcarboxamida C2, dialquiltiocarboxamida C28, 

guanidinilo, halógeno, haloalcoxi C14, haloalquilo C14, haloalquilsulfinilo C1-4, 

haloalquilsulfonilo C4, haloalquiltio C14, heterocIclico, heterocuclico-oxi, heterociclico-

sulfonilo, heterocuclico-carbonilo, heteroarilo, heteroarilcarbonilo, hidroxilo, nitro, 

oxocicloalquilo C, fenoxi, fenilo, sulfonamida, Æcido sulfOnico y tiol, y donde dichos acilo 

C5, acilsulfonamida C, alcoxi C14, aiquilo C18, aiquilamino C14, alquilsulfonamida C16, 

aiquilsulfonilo C14, alquiltio C14, arilsulfonilo, carbamimidoulo, dialquilamino C2, 

heterocuclico, heterocuclico-carbonilo, heteroarilo, fenoxi y fenilo estÆn opcionalmente 

sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados independientemente del grupo formado 

por acilo C15, aciloxi C15, alquenilo C26, alcoxi C14, aiquilo C17, aiquilamino C14, 
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aiquilcarboxamida C1, aiquinilo C, aiquilsulfonamida C1, aiquilsulfinilo C14, 

aiquilsulfonilo C1, alquiltio C1, aiquilureilo C14, carboalcoxi C16, carboxamida, carboxi, 

ciano, cicloalquilo C37, cicloalquiloxi C37, dialquilamino C2, dialquilcarboxamida C6, 

halógeno, haloalcoxi C14, haloalquilo C1, haloalquilsulfinilo C1, haloalq uilsulfonilo C1, 

haloalquiltio C1, heteroarilo, heterocIclico, hidroxilo, nitro, fenilo y fosfonooxi, y donde 

dichos aiquilo C17 y aiquilcarboxamida C1 estªn cada uno opcionalmente sustituidos con 

1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo integrado por alcoxi C1 -4e hidroxi; o 

R13 es un grupo de Formula (A): 

yp(?rR18
 

(A) 
donde: 

"p" y "r" son independientemente 0, 1, 2 o 3; y 

R18 es H, acilo C15, aiquenilo C26, aiquilo C1, aiquilcarboxamida C1, aiquinhlo C2-

6, alquilsulfonamida C1, carbo-alcoxi C1, carboxamida, carboxi, ciano, cicloalquilo C3.7, 

dialquilcarboxamida C2, halógeno, heteroarilo o fenilo, y donde ciichos heteroarilo o 

fenilo estÆn opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados 

independientemente del grupo formado por alcoxi C1, amino, aiquilamino C14, aiquinilo 

C26, dialquilamino C28, halOgeno, haloalcoxi C1, haloalquilo C1 e hidroxilo; 

R14, R15, R16 y R17 se seleccionan cada uno independientemente del grupo 

formado por H, acilo C15, aciloxi C15, aiquenilo C26, alcoxi C1, aiquilo C18, 

aiquilcarboxamida C1, aiquinilo C26, aiquilsulfonamida C1, aiquilsulfinilo C1, 

aiquilsulfonilo C1, alquiltio C14, aiquilureilo C1, carboalcoxi C1, carboxamida, carboxi, 

ciano, cicloalquilo C7, dialquilcarboxamida C26, halogeno, haloalcoxi C14, haloalquilo C1 

4, haloalquilsulfinilo C1, haloalquilsulfonilo C1, haloalquiltio C1, hidroxilo y nitro; 0 

dos grupos adyacentes R14, R15, R16 y R17, junto con los Ætomos a los cuales estÆn 

unidos, forman un grupo cicloalquilo, cicloalquenilo o heterociclico de 5, 6 0 7 miembros 

fusionado con Ar1, donde el grupo de 5, 6 o 7 miembros estâ opcionalmente sustituido 

con halOgeno; y 

R2 se selecciona del grupo formado por aiquilo C18, aiquinilo C26, amino, arilo, 

carboxamida, carboxi, ciano, cicloalquilo C36, haloalcoxi C14, haloalquilo C14, halOgeno, 
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heteroarilo e hidroxilo; y donde dichos alquilo C18, arilo y heteroarilo estÆn cada uno 

opcionalmerite sustituidos con I a 5 süstituyentes seleccionados del grupo formado por 

acilo C1, aciloxi C1, alcoxi C14, alquilo C1, aiquilamino C14, aiquilcarboxamida C14, 

aiquiltiocarboxamida C14, aiquilsulfonamida C14, aiquilsulfinhlo C14, aiquilsulfonilo C14, 

alquiltio C14, alqudtioureilo C14, aiquilureilo C14, amino, carboalcoxi C16, carboxamida, 

carboxi, ’ciano, cicloalquilo C36, cicloalquil C3-heteroaquileno C1.3, dialquilamino C2, 

dialquilcarboxamida C2, dialquiltiocarboxamida C26, dialquils1ilfonamida C26, 

alquiltioureilo C14, haloalcoxi C14, haloalquilo C14, haloalquilsulfinilo C14, 

haloalquilsulfonilo C14, haloalquilo C4, haloalquiltio C14, halogeno, heterocIclico, 

hidroxilo, hidroxilamino y nitro; o 

R2 es -Ar2-Ar3, donde Ar2 y Ar3 son cada uno independientemerite arilo o 

heteroarilo cada uno opcionalmente gustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del 

grupo formado por H, acilo C1, aciloxi C15, alcoxi C14, alquilo C18, aiquilcarboxamida C1 

4, alquiltiocarboxamida C14, aiquilsulfinilo C14, aiquhisulfonilo C14, alquiltio C14, amino, 

alquilamino C14, carboalcoxi C1, carboxamida, carboxi, ciano, cicloalquilo C36, 

dialquilamino C2, dialquilcarboxamida C26, haloalcoxi C,4, haloalquilo C14, halógeno, 

hidroxilo y nitro; 0 

R2 es un grupo de Formula (B): 

R19 

,??A R20
 

(B) 

donde: 

R19 es H, alquilo C1, cicloalquilo C37, arilo, heteroarilo u OR21; y R20 es F, 

Cl, Br, CN o NR22R23; donde R21 es H, alquilo C18 o cicloalquilo C37, y R22 y R23 

son independientemente H, alquilo C18, cicloalquilo C37, arilo o heteroarilo; 

R2 es un grupo de Formula (C): 

donde: 

(C) 
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G es: 

i) -C(0)-, -C(0)NR25-, -NR25-C(0)-, -NR25-, -NR25C(0)0-, - 

OC(0)NR25-, -CR25R28NR27C(0)-, -CR25R26C(0)NR27-, -C(0)O-, -OC(0)-, -C(S)-, 

-C(S)NR25-, -C(S)O-, -OC(S)-, -CR25R26-, -0-, -S-, -S(0)-, -S(0)2- 0 un enlace 

cuando D es CR2R3; 0 

ii) -CR25R26C(0)-, -C(0)-, -CR25R26C(0)NR27-, - 

C(0)NR25-, -C(0)0-, -C(S)-, -C(S)NR25-, -C(S)O-, -CR25R26-, -5(0)2- o un enlace cuando 

D es NR2; 

donde R25, R26 y R27 son cada uno independientemente H o aiquilo C18; y R24 es 

H, alquilo C18, cicloalquilo C37, fenilo, heteroarilo a heterociclico, cada uno opcionalmente 

sustituido con I a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado por acilo C15, aciloxi 

C15, alquenilo C2, alcoxi C, aiquilo C1.7, aiquilamino C14, aiquilcarboxamida C14, 

aiquiltiocarboxamida C14, aiquilsulfonamida C14, aiquilsulfinilo C1-4, aiquilsulfonito C14, 

alquiltio C, aiquiltiourello C1, aiquilureilo C14, amino, carboalcoxi C1, carboxamida, 

carboxi, ciano, cicloalquilo C37, dialquilamino C2, dialquilcarboxamida C26, 

dialquiltiocarboxamida C2, dialquilsulfonamida C26, aiquiltioureilo C14, haloalcoxi C14, 

haloalquilo C14, haloalquilsulfinilo C14, haloalquilsulfonilo C1, haloalquilo C14, 

haloalquiltio C14, halOgeno, heteroarilo, heterociclico, hidroxilo, hidroxilamino, nitro, fenilo, 

fenoxi y Æcido sulfónico, donde dichos alcoxi C14, aiquilo C17, alquilamino C14, 

heteroarilo, fenilo y fenoxi estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con I a 5 

sustituyentes seleccionados del grupo formado por acilo C15, aciloxi C1, alcoxi C14, 

aiquilo C, aiquilamino C1, aiquilcarboxamida C14, aiquiltiocarboxamida C14, 

aiquilsulfonamida C14, aiquilsulfinilo C14, alquilsulfonilo C14, alquiltio C14, aiquiltioureilo 

C14, aiquilureulo C14, amino, carboalcoxi C1, carboxamida, carboxi, ciano, cicloalquilo C3. 

7, dialquilamino C2, dialquilcarboxamida C26, dialquiltiocarboxamida C2, 

dialquilsulfonamida C26, alquiltioureIlo C14, haloalcoxi C14, haloalquilo C14, 

haloalquilsulfinilo C14, haloalquilsulfonilo C14, haloalquilo C14, haloalquiltio C14, halógeno, 

heterociclico, hidroxilo, hidroxitamino, nitro y fenilo; 

con la condición de que Z y U no sean ambos N; y 

con la condición de que el compuesto no sea etil ester del Æcido 4-(I-(2,4-dimetil-

fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-ilamino]-piperidin-I -carboxilico; etil ester del Æcido 4-
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(1 -m-tolil-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-ilamino]-piperdin-1-carboxulico; etil ester del Æcido 

4-[1-(4-metoxi-feni1)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iIamino]-piperidn-1 -carboxIlico; etil ester 

del Æcido 4-[1-(4-cloro-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-ilamino]-piperid in- 1-carboxulico o 

etil ester del Æcido 4-(1-fenhl-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-ilamirio)-piperidin-1-carboxilico. 

41. El compuesto de acuerdo con la reMndicación 40, o una sal, hidrato o 

solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, que tiene la formula (IlIc): 

-10 R14 

I R15
 

E ?Mb i 
A \ 
\ ,,B R16 

R17 

I R1 S D 
(Ilic) 

en donde D es NR2. 

42. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 40, o una sal, hidrato 0 

solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, que tiene la formula (hid-11): 

A 

T,O-, 0 

R16k 

R15 T R14 

R13 
w 

(hId-1) 

en donde D es NR2. 

43. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 40, 0 una sal, hidrato 0 

solvato del mismo aceptable pars uso farmacØutico, quo tiene la formula (hhId-2): 

D/ 
B McZtThX 

I( ill. )I 
UV 

R16 srLj( R14 

/N RI  

R13 
(IIId-2) 
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en donde D es NR2. 

44. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

43, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde: 

M, J, X y W son todos N; 

T es CR5; 

Y es CR10; 

V es un enlace y 

Z y U son ambos C. 

45. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

43, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable pars uso farmacØutico, donde: 

IM, J, X y W son todos N; 

T es CR5, donde R5 es �H, -CH3 o �N(CH3)2; 

Y es CR10, donde R10 es �H o �CH3; 

V es un enlace y 

Z y U son ambos C. 

46. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

43, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde: 

M, J, X y W son todos N; 

Tea C-H; 

Yes C-H; 

V es un enlace y 

Z y U son ambos C. 

47. El compuesto de acuerdo con uris cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

46, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde 

es un enlace simple. 

48. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

47, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R4 es 

alquilo C1 opcionalmente sustituido con dialquilamino C2-8-

49. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

47, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R4 se 

selecciona del grupo formado por metilo, etilo, isopropilo y 2-dimetilaminoetilo. 
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50. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

47, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R4 es 

H. 

51. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

50, o una sal, hidrato a solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde K se 

selecciona del grupo formado par -CH2-, -CH2CH2- y -CH(CH3)CH2-. 

52. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

50, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde K es 

un enlace. 

53. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

52, o una sal, hidrato a solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde tanto 

A como B son -CH2--

54. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

52, o una sal, hidrato 0 solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde A es - 

CH2CH2- y B es -CH2-. 

55. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

52, a una sal, hidrato a solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde tanto 

A como B son -CH2CH2-. 

56. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

52, a una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde A es - 

CH2- y B es -CH2CH2CH2-. 

57. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

56, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

un grupo de FOrmula (C): 

" r1 

’24 

(C) 

donde G es: 

-NHC(0)-, -NH-, -NHC(0)O-, -CH2NHC(0)- a un enlace; y R24 as H, aiquilo C1, o 

heteroarilo, cada uno opcionalmente sustituido con I a 2 sustituyentes seleccionados del 

grupo formado par alcoxi C1 y alquilo C1..7. 
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58. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

56, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

de la Formula (C): 

’r 

5 "24 

(C) 

donde: 

G es -CR25R26C(0)-, -C(0)-, -C(0)NR25-, -C(0)O-, -C(S)NR25-, -CR25R26- o un 

enlace, donde R25 y R26 son cada uno independientemente H o alquilo C16; y R24 es H, 

� alquilo C1.8, cicloalquilo C37, fenilo, heteroarilo o heterocIclico, cada uno opcionalmente 

sustituido con I a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado por alcoxi C1, alquilo 

C17, alquilamino C1, amino, carboalcoxi C1, carboxi, cicloalquilo C37, dialquilamino C28, 

haloalcoxi C14, haloalquilo C14, halOgeno, heteroarilo, heterocIclico, hidroxilo y nitro, 

donde dichos alcoxi C14, alquilo C17, alquilamino C14, heteroarilo y fenilo estÆri cada uno 

opcionalmente sustituidos con I a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado por 

alcoxi C1, carboalcoxi C16, carboxamida, carboxi, cicloalquilo C37, halógeno, 

heterocIclico y fenilo. 

59. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

56, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

I-C(0)0R24 y R24 es alquilo C1, cicloalquilo C3,7, fenilo, heteroarilo o heterociclico, cada 

uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado 

por alcoxi C14, alquilo aiquilsulfonilo C, amino, carboalcoxi C1, carboxi, ciano, 

cicloalquilo C37, dialquilamino C2, haloalcoxi C14, haloalquilo C14, halógeno, heteroarilo, 

heterociclico, hidroxilo, fenilo, fenoxi y Æcido sulfOnico, donde dichos alquilo C1,7, fenilo y 

fenoxi estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con I a 5 sustituyentes seleccionados 

del grupo formado por amino, haloalcoxi C14 y heterociclico. 

60. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

56, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

-C(0)0R24 y R24 es alquilo C18 o cicloalquilo C3,7, cada uno opcionalmente sustituido con 

I a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado por alcoxi C14, alquilo C1.7, 

alquilsulfonilo C, carboxi, ciano, cicloalquilo 03.7, dialquilamino C28, haloalcoxi C14, 
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haloalquilo C1, halôgeno, heteroarilo, heterociclico, hidroxilo, fenilo, fenoxi y Æcido 

sulfónico. 

61. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

56, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

�C(0)0R24 y R24 es alquilo C18 o cicloalquilo C37, donde dicho cicloalquilo C3 estÆ 

opcionalmente sustituido con I a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado par 

alcoxi C1, alquilo C17, carboxi, dialquilamino C2 y halógeno. 

62. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

56, o una sal, hidrato a solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

�C(0)0R24 y R24 es alquilo C18 a cicloalquilo C37. 

63. El compuesto de acuerdo can una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

56, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

�C(0)R24 y R24 es alquilo C18, cicloalquilo C37, fenilo, heteroarilo o heterociclico, cada 

uno opcionalmente sustituido con I a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado 

par aiquenilo C26, alcoxi C14, alquilo C17, aiquilsulfonilo C, amino, carboalcoxi C1, 

carboxi, ciano, cicloalquilo C37, dialquilamino C2, haloalcoxi C14, haloalquilo C1, 

halógeno, heteroarilo, heterociclico, hidroxilo, fenilo, fenoxi y Æcido sulfónico, donde 

dichos alquilo C17, fenilo y fenoxi estÆn cads uno opcionalmente sustituidos con I a 5 

sustituyentes seleccionados del grupo formado par amino, haloalcoxi C1 y heterocIclico. 

64. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

56, o una sal, hidrato a solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde R2 es 

�C(0)R24 y R24 es alquilo C, heteroarilo o heterociclico, cada uno opcionalmente 

sustituido con I a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado por H, alcoxi C, 

alquilo C.8, amino, carboxi, halOgeno, heteroarilo, hidroxilo, fenoxi y Æcido sulfOnico, 

donde dichos alquilo y fenoxi estân cada uno opcionalmente sustituidos con 1 a 5 

sustituyentes seleccionados del grupo formado par amino, haloalcoxi C1 y heterociclico. 

65. El compuesto de acuerdo can una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

64, a una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde Ar1 es 

arilo a heteroarilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15, R16 y R17; 

donde R13 se selecciona del grupo formado par acilsulfonamida C16, alcoxi C14, 

alquilo C1, alquilamino C14, alquilcarboxamida C16, alquilsulfonamida C,, alquilsulfanilo 
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C, alquiltio C1, amino, carbamimidoilo, carboxamida, carboxi, ciano, dialquilamino C26, 

halógerio, heterociclico, heterociclico-oxi, heterociclico-carbonilo, heteroarilo, 

heteroarilcarbonilo y sulfonamida, y donde dichos acilsulfonamida C1.6, alcoxi C14, alquilo 

C18, alquilamino C14, alquilsulfonamida C14, aiquilsulfonilo, alquiltio C14, carbamimidoilo, 

dialquilamino C2, heterociclico, heterociclico-carbonilo y heteroarilo estÆn cada uno 

opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados independientemente del 

grupo formado por acilsulfonamida C.6, alcoxi C1.4, alquilo C1.7, alquilcarboxamida C14, 

aiquilsulfonilo C4, carboxi, cicicaiquiloxi C37, dialquilamino C2.6, dialquilcarboxamida C26, 

heteroarilo, heterociclico, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi, y donde dichos alquilo C1.7 y 

alquilcarboxamida C1.4 estân cada uno opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes 

seleccionados del grupo integrado por alcoxi CI -4e hidroxi; y 

R14, R15, R16 y R17 se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo 

formado por alcoxi C14, alquilo C1.6, alquilcarboxamida C14, alquilsulfonamida C4, 

aiquilsulfonilo C14, alquiltio C14, carboxamida, ciano, y halogeno. 

66. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

64, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para usa farmacØutico, donde Ar1 es 

fenilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15, R16 y R17; 

donde R13 se selecciona del grupo formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C14, 

alquilo C1.8, alquilamino C1.4, alquilcarboxamida C1.6, alquilsulfonamida C14, aiquilsulfonilo 

C1.4, alquiltio C14, amino, carbamimidollo, carboxamida, carboxi, ciano, dialquilamino C2.6, 

haloalquilo C1.4, halógeno, heterociclico,  heterociclico-oxi, heterociclico-carbonilo, 

heteroarilo, heteroarilcarbonilo y sulfonamida, y donde dichos acilsulfonamida C1.6, alcoxi 

C14, alquilo Cl.6, alquilamino C14, alquilsulfonamida C14, aiquilsulfonilo C14,, alquiltio C14, 

carbamimidollo, dialquilamino C2.6, heterociclico, heterociclico-carbonilo y heteroarilo 

estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con I a 5 sustituyentes seleccionados 

independientemente del grupo formado por acilsulfonamida C1.6, alcoxi C14, alquilo C17, 

alquilcarboxamida C1.4, aiquilsulfonilo C14, carboxi, cicloalquiloxi C3.7, dialquilamino C26, 

dialquilcarboxamida C26, heteroarilo, heterociclico, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi, y donde 

dichos alquilo C1.7 y alquilcarboxamida C1.4 estªn cada uno opcionalmente sustituidos con 

1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo integrado por alcoxi C14 e hidroxi; y 
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R14, R15, R16 y R17 se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo 

formado por alcoxi C, aiquilo C18, aiquilcarboxamida C1, aiquilsulfonamida C1, 

alquilsulfonilo C1, alquiltio C1, carboxamida, ciano, y halOgeno. 

67. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

64, o una sal, hidrato 0 solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde Ar1 es 

fenilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15, R16 y R17; 

donde R13 se selecciona del grupo formado por acilsulfonamida C1, alcoxi C14, 

aiquilo C1, aiquilamino C14, alquilcarboxamida C16, aiquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo 

C14, alquiltio C1, carbamimidollo, carboxamida, carboxi, ciano, dialquilamino C2, 

halOgerio, heterocIclico, heterocIclico-oxi, heterocIclico-carbonilo, heteroarilo, 

heteroarilcarbonilo y sulfonamida, y donde dichos alcoxi C14, aiquilo C18, aiquilamino C14, 

aiquilcarboxamida C18, aiquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo C14, alquiltio C, 

carbamimidoilo, dialquilamino C2, heterocIclico, heterocIclico-carbonilo y heteroarilo 

estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con I a 5 sustituyentes seleccionados 

independientemente del grupo formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C14, aiquilo C1, 

aiquilcarboxamida C14, alquilsulfonilo C14, carboxi, dialquilamino C2, dialquilcarboxamida 

C26, heteroarilo, heterocIclico, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi, y donde dichos aiquilo C17 y 

aiquilcarboxamida C1 estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con I a 5 sustituyentes 

seleccionados del grupo integrado por alcoxi C14 e hidroxi; y 

R14, R15, R16 y R17 se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo 

formado por alcoxi C14, alquilo C,, aiquilcarboxamida C14, aiquilsulfonamida C14, 

alquilsulfonilo C14, alquiltio C14, carboxamida, ciano, y halOgeno. 

68. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

64, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde Ar1 es 

fenilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15, R16 y R17; 

donde R13 se selecciona del grupo formado por acilsulfonamida C1, alcoxi C14, 

aiquilo C18, aiquilamino C14, alquhicarboxamida C16, aiquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo 

C14, alquiltio C14, carbamimidollo, carboxamida, carboxi, ciano, dialquilamino C26, 

halôgeno, heterociclico, heterocIclico-oxi, heterocIclico-carbonilo, heteroarilo, 

heteroarhicarbonilo y sulfonamida, y donde dichos alcoxi C14, aiquilo C1, aiquhiamino C4, 

aiquilcarboxamida C1, aiquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo C14, alquiltio C14, 
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carbamimidollo, dialquilamino C26, heterocIclico, heterociclico-carbonilo y heteroarilo 

estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con I a 5 sustituyentes seleccionados 

independientemente del grupo formado por acilsulfonamida C1, alcoxi C14, alquilo C17, 

alquilcarboxamida C14, alquilsulfonilo C14, carboxi, dialquilamino C26, dialquilcarboxamida 

C26, heteroarilo, heterocIclico, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi, y donde dichos alquilo C17 y 

alquilcarboxamida C estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con I a 5 sustituyentes 

seleccionados del grupo integrado por alcoxi C1 e hidroxi; y 

R14, R15, R16 y R17 se seleccionarl cada uno en forma independiente del grupo 

formado por alquilo C18 y halógeno. 

69. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciories 40 a 

64, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde Ar1 es 

piridilo opcionalmente sustituldo con R13, R14, R15 y R16; 

donde R13 se selecciona del grupo formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C14, 

alquilo C18, aiquilamino C14, alquilcarboxamida alquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo 

C14, alquiltio C14, amino, carbamimidoIlo, carboxamida, carboxi, ciano, dialquilamino C2M, 

halOgerio, heterocIclico, heterociclico-oxi, heterocIclico-carbonilo, heteroarilo, 

heteroarilcarbonilo y sulfonamida, y donde dichos acilsulfonamida C16, alcoxi C14, alquilo 

C18, alquilamino C14, alquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo C14, alquiltio C, 

carbamimidoilo, dialquilamino C26, heterocIclico, heterocIclico-carbonilo y heteroarilo 

estÆn cada uno opcionalmente sustituidos con I a 5 sustituyentes seleccionados 

independientemente del grupo formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C14, alquilo C17, 

alquilcarboxamida C14, alquilsulfonilo C4, carboxi, cicloalquiloxi C37, dialquilamino C26, 

dialquilcarboxamida C26, heteroarilo, heterociclico, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi, y donde 

dichos alquilo C17 y alquilcarboxamida C14 estªn cada uno opcionalmente sustituidos con 

1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo integrado por alcoxi C14 e hidroxi; y 

R14, R15 y R16 se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo formado 

por alcoxi C14, alquilo C18, alquilcarboxamida C14, alquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo 

C14, alquiltio C14, carboxamida, ciano, y halôgeno. 

70. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

64, o una sat, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico, donde Ar1 es 

piridilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15 y R16; 
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donde R13 se selecciona del grupo formado por acilsulfonamida C1, alcoxi C14, 

alquilo C18, alquilamino C14, alquilsulfonilo C, alquiltio C1, amino, dialquilamino C26, 

halOgeno, heterociclico y sulfonamida, y donde dichos alcoxi C1, alquilo C18, alquilamino 

C14, alquilsulfonilo, alquiltio C1, dialquilamino C28 y heterociclico estÆn cada uno 

opcionalmente sustituidos con I a 5 sustituyentes seleccionados independientemente del 

grupo formado por acilsulfonamida C16, alcoxi C, alquilsulfonilo C1, cicloalquiloxi C37, 

heteroarilo, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi; y 

R14, R15 y R16 se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo formado 

par alcoxi C1, alquilo C, alquilcarboxamida C14, aiquilsulfonamida C14, alquilsulfonilo 

C14, alquiltio C1, carboxamida, dana y halOgeno. 

71. El compuesto de acuerdo con una cuatquiera de las reivindicaciories 40 a 

64, o una sal, hidrato a solvato del mismo aceptable para usa farmacØutico, donde Ar1 es 

piridilo opcionalmente sustituido con R13, R14, R15 y R16; 

donde R13 se selecciona del grupo formado par acilsulfonamida C16, alcoxi C14, 

alquilo C1, alquilamino C14, alquilsulfonilo C1, alquiltio C14, amino, dialquilamino C26, 

halOgeno, heterocIclico y sulfonamida, y donde dichos alcoxi C14, alquilo C18, alquilamino 

C1, alquilsulfonilo, alquiltio C14, dialquilamino C26 y heterocIclico estªn cada una 

opcionalmente sustituidas can 1 a 5 sustituyentes seleccionados independientemente del 

grupo formado par acilsulfonamida C1, alcoxi C14, alquilsulfonilo C14, cicloalquilaxi C37, 

heteroarilo, hidroxilo, fenilo y fosfonooxi; y 

R14, R15 y R16 se seleccionan cada uno en forma independiente del grupo formado 

par alquilo C1 y halOgeno. 

72. El compuesto de acuerdo con una cualquiera de las reivindicaciones 40 a 

43, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para usa farmacØutico, en donde: 

es un enlace simple; 

QesO; 

K es un enlace; y 

R2 es de Formula (C): 

I-IG,
 

N24 

(C) 
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donde: 

G es -CR25R28C(0)-, -C(0)-, -C(0)NR25-, -C(0)O-, -C(S)NR25-, -CR25R26- 0 Ufl 

enlace, donde R25 y R26 son cada uno independientemente H o aiquilo C18; y R24 es 

alquilo C18, cicloalquilo C37, fenilo, heteroarilo 0 heterocIclico, cada uno opcionalmente 

sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado par alcoxi C1, alquila 

C17, aiquilamino C1, amino, carboalcoxi C16, carbaxi, cicloalquilo C37, dialquilamino C2, 

haloalcoxi C14, halaalquila C14, halógeno, heteroarilo, heterocIclico, hidroxilo y nitro, 

donde dichos alcoxi C14, alquilo C17, aiquilamino C14, heteroarilo y fenilo estÆn cada uno 

opcionalmente sustituidos con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo formado par 

alcoxi C14, carboalcoxi C16, carboxamida, carboxi, cicloalquilo C7, halogeno, 

heterocIclico y fenilo. 

73. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 1, donde dicho compuesto 

se selecciona del grupo integrado par: 

tert-butil ester del Æcido 4-[1 -(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del ªcido 4-[1 -(4-Metansulfanil-fenhl)-3-metil-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-ilaxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-3,6-dimetil-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isobutil ester del ªcido 4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

{4-[1-(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 - 

iI}-piridin-3-il-metanona. 

(3-Fluoro-fenil)-{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-

iloxi]-piperidin-1 -iI}-metanona; 

(1 -tert-Butil-5-metil-1 H-pirazol-4-il)-{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-piperid in- 1 -il}-metanona; 

(5-tert-Butil-2-metil-2H-pirazol-3-il)-{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -ill-metanona; 

Furan-2-ii-{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-

piperidin-1 -il}-metanona; 

{4-[1-(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1-

il}-(1 -metil-1 H-pirrol-2-ii)-metanona; 
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2-{4-{1-(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-piperidin-

I -iI}-I -piridin-3-iI-etanona; 

2-{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-I H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-piperidin-

1 -iI}-1 -piridin-2-ii-etanona; 

{4-[1-(4-Metansulfonhl-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 - 

iI}-(5-metil-pi rid in-3-iI)-metanona; 

{4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid iri-4-iloxij-piperidin-1-

iI}-(2-metil-pi rid in-3-il)-metanona; 

{4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 - 

iI}-(6-metil-pi rid in-3-iI)-metanoria; 

{4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-pipe rid in-1-

iI}-(5-metil-isoxazol-3-iI)-metanona; 

I2-{4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-piperidin-

I -ill-1 -tiofen-2-ii-etanona; 

4-(1 -Bencil-azetidin-3-iIoxi)-1 -(4-Metansulfortil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidina; 

I-{4-[l-(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-d]pi rim idin-4-iloxi]-pipe rid iri-

I -ii)-3,3-dimetil-butan-2-ona; 

{4-[I -(4-Metansulfonil-fenil)-I H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 - 

ill-pirazin-2-ii-metanona; 

{4-[I -(4-Metansulfonil-fenil)-I H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iIoxi]-piperidin-I - 

ii)-(5-metil-pirazin-2-iI)-metanona; 

{4-(1-(4-Metansulfonil-fenil)-I H-pirazoIo[3,4-d]p  rim idin-4-iloxi]-pipe rid in-1-

iI}-pirimidin-5-iI-metanona; 

. {4-[I-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo(3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1-

iI}-piridazin-4-iI-metanona; 

{4-[1-(4-Metansulfonhl-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxij-piperidin-1-

iI}-tiofen-2-iI-metanona; 

(3,4-Dimetil-isoxazol-5-il)-{4-(l -(4-Metansulfonhl-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-

dpirimidin-4-iIoxi]-piperidin-I -ill-metanona; 

3-tert-Butoxi-I-{4-[I-(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-

iloxi]-piperidin-I -il}-propan-1 -ona; 

tert-butil ester del âcido (3-{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenhl)-I H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1-il}-3-oxo-propil)-metil-carb6mico; 

{4-(1-(4-Metansulfonil-fenil)-I H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-piperidiri-1-

il}-(6-trifluorometil-pi rid in-3-il)-metanona; 

{4-[I-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 - 

iI}-(4-metil-[1 ,2,3]tiad iazol-5-il)-metanona; 

(3,5-Dimetil-isoxazol-4-il)-{4-(1 -(4-Metansulfonil-fenil)-I H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-I -ill-metanona; 
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(2,5-Dimetil-2H-pirazol-3-ii)-{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -ill-metanona; 

{4-[1-(4-Metansulfonil-feriil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1-

il}-(3-metil-isoxazol-5-iI)-metanona; 

piridin-4-ilamida del ªcido 4-[1 -(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carbotiolco; 

tert-butil ester del Æcido 4-[1 -(4-(2-Metansulfonil-etil)-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

tert-butil ester del Æcido 4-[1 -(3,5-Bis-trifluorometil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

isopropil ester del Æcido 3-[1 -(4-Metansulfonil-fe nil)- 1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-azetidin-1 -carboxilico; 

Ibutil ester del Æcido 441 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazoIo[3,4-d]pirimidi6-

4-iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

propil ester del Æcido 4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

tert-butil ester del ªcido 4-(1 -(3-Fluoro-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-

iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

tert-butil ester del Æcido 4-[1 -(2,4-Difluoro-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-djpirimidin-

4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido {4-[l -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-ciclohexil}-carbamico; 

{4-[1-(4-Metansulforiil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-piperidin-1 - 

il}-(4-trifluorometil-pirid in-3-il)-metanona; 

. ciclohexil ester del ªcido 4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

tetra hid ro-piran-4-il ester del Æcido 4-[1 -(4-Metansulfonil-feriil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

ciclopentil ester del Æcido 4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

tetrahidro-furari-3-ii ester del Æcido 4-El -(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-

pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-piperid in- l -carboxIlico; 

tetrahidro-furan-3-iI ester del âcido 4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

tetrahidro-tiopiran-4-ii ester del Æcido 4-[l -(4-Metansulforiil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

ciclobutil ester del ªcido 4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

(6-tert-Butil-pi rid in-3-il)-{4-[1-(4-Metansutfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -ill-metanona; 
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tert-butil ester del Æcido 4-[1-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazoIo[3,4-d]pirimidin4-iIoxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-{l -[2-(2-Dimetilamino-etoxi)-4-Metansulfonil-

fenil]-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi}-piperid in- 1-carboxIlico; 

piridin-3-ilmetil ester del Æcido 4-fl -(4-Metartsulfonhl-feniQ- 1 H-pirazolof3 ,4-

djpirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

2-piridin-3-il-etil ester del Æcido 4-[l-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

3-piridin-3-il-propil ester del Æcido 4-[1-(4-Metansulfonii-fenil)-1H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

2-dimetilamino-etil ester del Æcido 4-f1 -(4-Metarisulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico;  �

tert-butil ester del Æcido 4-f1 -(2,4-Difluoro-fenil)- I H-pirazolo[3,4-d]pi rimid in-

4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-[6-Dimetilamino-1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

2-{4-[l-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-

piperidin-1 -il}-1 -(4-trifluorometoxi-fenil)-etanona; 

2-{4-[1 -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pi rim idin-4-iloxi]-

piperidin-1 -il}-1 -(3-fluoro-fenil)-etanona; 

2-{4-[l-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-

piperidin-1 -111-1 -pi rid in-2-il-etanona; 

(2,5-Dimetil-furan-3-il)-{4-(l -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -ill-metanona; 

I tert-butil ester del Æcido 4-[l -(2-Dimetilamino-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-ilsulfanil]-piperidin-1 -carboxilico; 

etil ester del Æcido 4-{2-[l -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-etil}-piperazine-1 -carboxIlico; 

etil ester del Æcido 4-{2-[l -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-propil}-piperazine-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del ªcido 4-fl -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-sulfinil]-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-[l-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-sulfonil]-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-[l -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-ilsulfanilj-piperidin-1 -carboxilico; 

butil ester del ªcido 4 -fl -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-ilsulfanil]-piperidin-1 -carboxilico; 
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2-metoxi-etil ester del Æcido 4-[l-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolof3,4-djpirimidin-4-HsuJfanilJ-piperidin- I -carboxilico; 

313-dimetil-butil ester del Æcido 4-[l -(2-Fluoro-4-Metansulfonhl-fenhl)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-ilsulfanhl]-piperidin-1 -carboxilico; 

4-metil-pentil ester del Æcido 4-[l-(2-Fluoro-4-Metansulforiil-fenhl)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-ilsulfanil]-piperidin-I -carboxilico; 

ciclopropilmetil ester del Æcido 4-fl -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-

pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-ilsulfanhl]-piperidin-1 -carboxIlico; 

ciclobutilmetil ester del ªcido 4-[l-(2-Fluoro-4-Metansulfonii-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-ilsulfanhl]-piperidin-1 -carboxIlico; 

2-ciclopropil-etil ester del ªcido 4-fl -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-ilsulfanhl]-piperidin-1 -carboxulico; 

� (5-Bromo-furan-2-il)-{4-[l -(2-fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-ilsuIfanil]-piperidin-I -il}-metanona; 

{4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-piperidin-1 - 

iI}-(5-morfolin-4-ilmetil-furan-2-ii)-metanona; 

pentil ester del ªcido 4-fl -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-

4-iloxi]-piperidin-I -carboxilico; 

I -etil-propil ester del Æcido 4-fl -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-I -carboxilico; 

2-etil-butil ester del Æcido 4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iIoxi]-piperidin-I -carboxilico; 

ciclopentilmetil ester del ªcido 4-fl -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

I 2-pirrolidin-1 -il-etil ester del Æcido 4-fl -(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

2-mor-folin-4-iI-etil ester del Æcido 4-f1 -(4-Metansulfonil-fenil)-I H-

pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

etil ester del Æcido 4-f1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid iri-4-

iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

2,2-dimetil-propil ester del ªcido 4-fl -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

(5-Butil-pi rid in-2-il)-{4-[l -(4-Metansulfoni1-feni1)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-

4-iIoxi]-piperidin-I -il}-metanona; 

isopropil ester del Æcido 4-[l -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-I -carboxilico; 

5’-Fluoro-4-[I-(4-Metansulforiil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iIoxi]-

3,4,5,6-tetrahidro-2H-[l ,2’]bipiridinhlo; 

4-[I-(4-Metansulfonil-fenil)-I H-pirazolo[3,4-d]piri mid! n-4-iloxi]-5’-metil-

3,4,5,6-tetrahidro-2H-[l ,2’]bipiridinilo; 
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4-[1 -(4-Metansulfonhl-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-6’-

trifluorometil-3,4,5,6-tetrahidro-2H-[1 ,2’]bipiridinilo; 

(4-Etil-pi rid in-2-iI)-{4-[1 -(2-fluoro-4-Metansulfoni Hen hl)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -il}-metanona; 

1 -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-4-(1 -(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-

ilmetil)-pirrolidin-3-iloxi]-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

I -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-4-[I -(3-isopropil-[1 ,2 ,4]oxad iazol-5-

iImetiI)-piperidin-4-iIoxi]-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

(5-Bromo-pi rid in-3-iI)-{4-[1-(2-fluoro-4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -iI}-metanona; 

tert-butil ester del Æcido 3-(1 -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-I H-

pirazolo[3,4-dpirimdin-4-iloxi]-pirrolidine-I -carboxilico; 

� (6-Cloro-pi  rid in-3-iI)-{4-[1-(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-

4-iloxi]-piperidin-1 -iI}-metanona; 

(5-Cloro-pi rid in-3-iI)-{4-[1 -(4-Metansulfoni1-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-

4-iIoxi]-piperidin-1 -il}-metanona; 

{4-(1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 - 

ill-(1 -metil-3-trifluorometil-1 H-pirazol-4-ii)-metanona; 

(2-Cloro-piridin-4-ii)-{4-[I -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-

4-iloxi)-piperidin-1 -ill-metanona; 

(4-Hidroxi-3-metoxi-fenil)-{4-[I -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -ill-metanona; 

(4-Cloro-3-nitro-fenil)-{4-(1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -il}-metanona; 

� 1-{4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo(3,4-d)piri mid in-4-iloxi]-piperid in- 1-

il}-3-metil-butan-1 -ona; 

{4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1-

iI}-(6-pirazol-1 -11-piridin-3-il)-metanona; 

(2-Hidroxi-pi rid in-3-il)-{4-[I -(4-Metarisulfoni1-feriil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -il}-metanona; 

(5,6-Dicloro-pi rid in-3-il)-{4-[1 -(4-Metansulfoni1-fenil)-I H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -il}-metanona; 

(5-Bromo-pi rid in-3-iI)-{4-[I -(4-Metansulfoni1-feni1)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -il}-metanona; 

Æcido 5-{4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-

piperidin-1 -carbon il}-nicotinico; 

(1 H-lmidazol-4-ii)-{4-[I -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-

iloxiJ-piperidin-1 -il}-metanona; 

tert-butil ester del Æcido 3-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-pirrolidin-1 -carboxulico; 
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{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazoIo[34-d]piri mid in-4-iIoxi]-piperidin-1 - 

iI}-(6-pirrolidin-1 -iI-pi rid in-3-iI)-metanona; 

(6-Isobuti lam i no-pi rid in-3-iI)-{4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-ioxi]-pperidin-1 -il}-metanona; 

(6-Eti lam i no-pi rid in-3-iI)-{4-[1-(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -ii)-metanona; 

(6-Isopropilami no-pi rid in-3-iI)-{4-(1 -(4-Metansulfonil-feni1)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -iI}-metanona; 

[6-(1 -EtiI-propilamino)-pi rid in-3-iI]-{4-[1 -(4-Metansulfonil-feni1)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidiri-4-iloxi]-piperidin-1 -ii)-metanona; 

{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 - 

iI}-[6-( I -propil-buti lam ino)-pi rid in-3-iI]-metanona; 

� 5-Benciloxi-2-{4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-I H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-

iloxi]-piperidin-1 -carbonil}-piran-4-ona; 

Benzo[c]isoxazol-3-iI-{4-[I -(4-Metansulfonil-fenil)-I H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxij-piperidin-1 -ii)-metanona; 

(4-Cloro-pi rid in-2-iI)-{4-(1 -(4-Metansulforill-fenil)-I H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-

4-iloxi]-piperidin-1 -ii)-metanona; 

(4-Iodo-pi rid in-2-iI)-{4-[1 -(4-Metansulfoni Hen hl)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-

4-iIoxiJ-piperidin-1 -iI}-metanona; 

1 -4-(1 -(4-Metansulfonhl-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-piperidin-1 - 

ii)-butan-2-ona; 

2-(5-Bromo-piridin-3-ii)-1-{4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iIoxiJ-piperidin-1 -iI}-etanona; 

I 
(6-Fluoro-pi rid in-2-il)-{4-[I -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -iI}-metanona; 

(5-Fluoro-pi rid in-2-iI)-{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenh1)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -iI}-metanona; 

(6-Cloro-pi rid in-2-iI)-{4-[1-(4-Metansulfonhl-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-

4-iloxi]-piperidin-1 -iI}-metanona; 

(2-Cloro-5-fluoro-pi rid in-3-iI)-{4-[1 -(4-Metansulfonh1-feni1)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-I -ii)-metanona; 

{4-(1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-piperidin-1 - 

iI}-(6-metil-pi rid in-2-iI )-metanona; 

5-{4-[1-(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iIoxi]-piperidin-1-

carbon il}-riicoti non itrilo; 

{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-djpiri mid in-4-iIoxi]-piperidin-1 - 

iI}-(4-metoxi-pi rid in-2-iI)-metanona; 

(2-Fluoro-pi rid in-4-iI)-{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidiri-4-iloxi]-piperidin-I -ill-metanona; 
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(2-Fluoro-pi rid in-3-iI)-{4-[1 -(4-Metansulfoni1-feni1)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -il}-metanona; 

(6-Fluoro-pi rid in-3-iI)-{4-(1 -(4-Metansulforii1-feni1)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidiri-4-iloxi]-piperidin-1 -iI}-metanona; 

{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-pipe rid in-1 - 

ill-(4-metoxi-tiofen-3-ii)-metanona; 

2-{4-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazoio[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1-

carbon hl}-piran-4-ona; 

(5-EtiI-pi rid in-2-iI)-{4-[l -(2-fluoro-4-Metansulfonit-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -iI}-metanona; 

(4-Etoxi-fenil)-{4-[1 -(2-fluoro-4-Metansulfonhl-fenhl)- 1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidiri-4-iloxi]-piperidin-1 -iI}-metanona; 

� 4-[1-(4-MetansuIfoniI-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iIoxi]-pipe rid in-1-

iI}-(5-pi rid in-2-iI-tiofen-2-iI)-metanona; 

(5-Amino-pi rid in-2-iI)-{4-[1 -(4-Metansulforti1-feni1)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -il}-metariona; 

(5-Ami no-pi rid in-2-iI)-{4-[1-(2-fluoro-4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -il}-metanona; 

{4-[1-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-

piperidin-1-il}-[5-(3-metil-butilamino)-pi rid in-2-il]-metanona; 

{4-[1-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-

piperidin- 1 -il}-(4-trifluorometoxi-fenil)-metanona; 

(5-Butil-pi rid in-2-il)-{4-[1 -(2-fluoro-4-Metansulfoni1-feni1)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -ill-metanona; 

� (5-Etilamino-piridin-2-iI)-{4-(1 -(2-fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-pipe rid in- 1 -il}-metanona; 

{4-(1-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-

piperidin-1 -iI}-(5-isopropoximetil-pi rid in-2-il)-metanona; 

(4-Difluorometoxi-feniI)-4-(1 -(2-fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidiri-4-iloxi]-piperidin-1 -il}-metanona; 

{4-(1-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-

piperidin-1 -il}-(5-isopropoxi-pi rid in-2-iI)-metanona; 

metil ester del Æcido 5-{4-[1 -(4-Metansulfonhl-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxij-piperidin-1-carbonil}-piridin-2-carboxIlico; 

etil ester del Æcido {4-[1 -(4-Metansulfonhl-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-

4-iloxi]-piperidin-1 -il}-acetico; 

{4-[1-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-

piperidin- I -ill-(3-trifluorometoxi-fenil)-metanona; 

I -(2-Fluoro-4-Metansulfonhl-fenil)-4-[1 -(3-isopropil-[I ,2,4]oxadiazol-5-iI)-

piperidin-4-iloxi]-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 
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I -(4-Cloro-fenil)-2-{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-I H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-

iloxi]-piperidin-1 il}-etanona; 

2-{4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iIoxi]-piperidin-1 - 

iI}-1 -(3-trifluorometil-fenil)-etanona; 

4-[I-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-5’-

isopropoxi-3,4,5,6-tetrahidro-2H-[1 ,2’]bipiridinilo; 

1 -(4-Metansulfonil-fenH)-4-[1 -(4-trifluorometoxi-fenil)-piperidin-4-iIoxi]-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

1 -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenIl)-4-[1-(4-trifluorometoxi-fenil)-piperidin-4-

iloxi]-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

1 -(4-Cloro-3-metil-fenil)-2-{4-[1 -(4-Metansulfonhl-fenil)-I H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -iI}-etanona; 

� I -(3,4-Dicloro-fenil)-2-{4-[1 -(4-Metansulfonhl-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -il}-etanona; 

5’-Bromo-4-(1-(4-Metansulfonil-fenil)-I H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-

3,4,5,6-tetrahidro-2H-[1 ,2’]bipiridinhlo; 

1-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-4-[1-(3-trifluorometoxi-fenhl)-piperidin-4-

iIoxi]-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

4-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iIoxi]-5’-

trifluorometil-3,4,5,6-tetra hid ro-2H-[1 ,2’]bipiridinilo; 

I -(2,4-Dimetoxi-fenil)-2-{4-[1 -(4-Metansulfonhl-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -ill-etanona; 

1 -(4-Difluorometoxi-fenil)-2-{4-[1 -(4-Metarisulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -iI}-etanona; 

. 1 -(4-Dieti lam i no-fen il)-2-{4-[1 -(4-Metansulfoni1-feni1)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -ill-etanona; 

(2-{4-[1-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-

piperidin-1 -ill-5-metil-pirimidin-4-ii)-dimetil-amina; 

I -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-4-[l -(5-metil-4-pirrolidin-1 -il-pirimidin-2-iI)-

piperidin-4-iloxi]-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

isopropil ester del Æcido 4-[l -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenhl)-I H-

pirazoIo[34-d]pirimidin-4-iIsulfaniI]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[1 -(2-Metil-4-propilamino-fenil)-I H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[l-(4-Isopropi lam ino-2-metil-feriil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del âcido 4 -El -(2-Metil-4-morfolin-4-il-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidiri-1 -carboxIlico; 

isopropil ester del Æcido 4-{1 -[4-(2-Metoxi-etilamino)-2-metil-fenil]-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi}-piperidin-I -carboxilico; 
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isopropil ester del Æcido 4-( 1 -{4-[(2-Metansulfonil-etil)-metil-amino]-2-metil-

fenil}-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iIoxi)-piperidin-1-carboxIlico; 

isopropil ester del Æcido 4-[1-(4-Bromo-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-

iIoxi-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[1 -(4-Propilamino-feriil)-1 H-pirazolo[34-

d]pirimidin-4-Uoxi]-piperidiri- I -carboxulico; 

isopropil ester del ªcido 4-[1 -(4-lsopropilamino-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-( 1 -{2-Metil-4-[(tetrahid ro-furan-2-il metil)-amincj-

fenhl}-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi)-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-{1-[4-(2-Dimeti lam irio-eti lam ino)-2-meti Hen il]-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi}-piperidin-1 -carboxilico; 

�isopropil ester del Æcido 4-[1-(4-Morfolin-4-iI-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

� d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-{1 -[4-(2-Metoxi-eti lam ino)-fenil]-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi}-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del ªcido 4-(1 -{4-[(Tetrahidro-furan-2-ilmetil)-amino]-fenil}-

1 H-pi razolo[3,4-d] pi rim id i n-4-i loxi)-pi perid i n- 1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[1 -(4-Amino-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-

iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

4-fl -(5-EtiI-pirimidin-2-iI)-piperidin-4-ilsulfanil]-1 -(2-fluoro-4-Metansulfonil-

fenil)-1 H-pirazolo[314-d]pirimidina; 

isopropil ester del Æcido 4-[1 -(2-Fluoro-4-sulfamoil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

� isopropil ester del Æcido 4-fl -(2-Fluoro-4-propionilsulfamoil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-pipe rid in-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[1-(4-Ciano-2-fluoro-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-I -carboxilico; 

1 -(2,5-Difluoro-4-metoxi-fenH)-4-[4-(3-isopropil-[ I ,2,4]oxadiazol-5-il)-

ciclohexiloxi]-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

isopropil ester del Æcido 4-[1 -(2,5-Difluoro-4-Metarisulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[34-d]piri mid in-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

isopropil ester del ªcido 4-[1 -(4-Fluoro-6-metoxi-pi rid in-3-il)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidiri-1 -carboxilico; 

isopropil ester del ªcido 4-[l-(6-Metoxi-2-metil-pi  rid in-3-il)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del ªcido 4-[l -(2,5-Difluoro-4-sulfamoil-fenil)-1 H-pirazolo[314-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

isopropil ester del ªcido 441 -(2-Fluoro-4-hidroxi-fenil)-1 H-pirazolo[314-

d]pirimidin-4-iloxil-piperidin-1 -carboxilico; 
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3-Fluoro-4-{4-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-

pirazolo[3,4-d]primidin-1 -iI}-N-propionil-bencenosulfonamida; 

3-Fluoro-4-{4-[1 -(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iIoxi]-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-1 -ill-benzonitrilo; 

3-Fluoro-4-{4-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-itoxi]-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-1 -ii)-bencenosulfonamida; 

1 -(2,5-Difluoro-4-Metansulfonil-fenhl)-4-[1 -(3-isopropil-[1 12,4]oxadiazol-5-iI)-

piperidin-4-iloxi]-1 H-pirazoIo[34-d]pirimidina; 

1-(4-Fluoro-6-metoxi-pi rid in-3-iI)-4-[1 -(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazoi-5-iI)-

piperidin-4-iloxi]-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

4-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-1 -(6-metoxi-2-metil-

piridin-3-iI)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

. 2,5-Difluoro-4-{4-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazoI-5-iI)-pperidin-4-iIoxi]-

pirazolo(3,4-d]pirimidin-1 -iI}-bencenosulfonamida; 

I -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-4-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-

ciclohexiloxi]-I H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

3-Fluoro-4-{4-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxad iazol-5-iI)-ciclohexiloxi]-pirazolo[3 ,4-

djpirimidin-1 -iI}-N-propionil-bencenosulfonamida; 

3-Fluoro-4-{4-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxad iazol-5-i!)-ciclohexiloxi]-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-I -ill-benzonitrilo; 

3-Fluoro-4-{4-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxad iazol-5-il)-ciclohexiloxi]-pirazolot3,4-

d]pirimidin-1 -iI}-bencenosulfonamida; 

I -(2,5-Difluoro-4-Metansulfonil-fenil)-4-[4-(3-isopropil-[I ,2,4]oxadiazol-5-iI)-

ciclohexiloxi]-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina;  �

1 -(4-Fl uoro-6-metoxi-pi rid i n-3-i I)-4-[4-(3-isopropi l-[1,2,4]oxadiazol-5-il)-

ciclohexiloxij-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

4-[4-(3-lsopropil41 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi)-1-(6-metoxi-2-metil-

piridin-3-il)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

2, 5-Difluoro-4-{4-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4oxathazoI-5-iI)-ciclohexdoxi]-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-1 -il}-bencenosulfonamida; 

isopropil ester del Æcido 4-[1 -(2-Fluoro-4-metoxi-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]piri mid in-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[1 -(4-Diuluorometoxi-2-f luoro-fenil)- I H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[1-(2-Fluoro-4-trifluorometoxi-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[1 -(2,5-Difluoro-4-metoxi-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

3-Fluoro-4-{4-[1 -(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi]-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-1 -ill-fenol; 
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1-(2-Fluoro-4-metoxi-fenil)-4-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-

4-iloxi}-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

I -(4-Difluorometoxi-2-fluoro-fenil)-4-[I -(3-isopropil-[1 ,2,4]oxad iazol-5-il)-

piperidin-4-iloxi]-I H-pirazolo[3,4-d]pirimidin; 

1 -(2-Fluoro-4-trifluorometoxi-fenil)-4-[1 -(3-isopropil-[1 ,2 ,4]oxad iazol-5-il)-

piperidin-4-iloxi]-I H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

1 -(2,5-Difluoro-4-metoxi-fenil)-4-[1 -(3-isopropil-[1 ,2 ,4]oxadiazol-5-iI)-

piperidin-4-iloxi]-1 H-pirazoIo[3,4-dpirimidina; 

3-Fluoro-4-{4-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-ciclohexiloxi]-pirazolo[3 4-

d]pirimidin-1-iI}-fenol; 

1 -(2-Fluoro-4-metoxi-fenhl)-4-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxad iazol-5-il)-

ciclohexiloxi]-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

I -(4-Difluorometoxi-2-fluoro-fenil)-4-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-

ciclohexiloxi]-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

1 -(2-Fluoro-4-trifluorometoxi-fenil)-4-[4-(3-isopropil-[I ,2,4]oxadiazol-5-iI)-

ciclohexiloxi]-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidina; 

isobutil ester del Æcido 4-[9-(6-Metansulfonil-piridin-3-il)-9H-purin-6-iloxi]-

piperidin-1-carboxIlico; 

{4-[9-(6- Meta nsulfonil-pi rid in-3-il)-9H-purin-6-iloxi] -pi peridin-1 -il}-piridin-3-il-

metanona; 

tert-butil ester del Æcido 4-[9-(4-Metansulfonil-fenil)-9H-purin-6-iloxi]-

piperidin-1 -carboxIlico; 

tert-butil ester del Æcido 4-[9-(6-Metansulfonil-pi rid in-3-iI)-9H-purin-6-iloxi]-

piperidin-1 -carboxIlico; 

tert-butil ester del Æcido 4-[9-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-9H-purin-6-

iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[9-(2-Fluoro-4-prop ion ilsulfamoil-fenil)-9H-purin-

6-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[9-(4-Ciano-2-fluoro-fenil)-9H-purin-6-iloxi]-

piperidin-I -carboxulico; 

isopropil ester del Æcido 4-[9-(2-Fluoro-4-sulfamoil-feriil)-9H-purin-6-iloxi]-

piperidin-1 -carboxIlico; 

9-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-6-[1 -(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

piperidin-4-iloxi]-9H-purina; 

3-Fluoro-4-{6-[I -(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi]-purin-9-

iI}-N-propionil-bencenosulfonamida; 

3-Fluoro-4-{6-[I-(3-isopropil-[I ,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi]-purin-9-

il}-benzonitrilo; 

3-Fluoro-4-{6-[1-(3-isopropil-[I,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi]-purin-9-

il}-bencenosulfonamida; 
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isopropil ester del Æcido 4-[9-(2,5-Difluoro-4-Metansulfonhl-fenhl)-91-1-purin-6-

iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

isopropil ester del Æcido 4-[9-(4-Fluoro-6-metoxi-piridin-3-il)-9H-purin-6-

iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[9-(6-Metoxi-2-metil-piridin-3-il)-9H-puriri-6-iloxi]-

piperidin-1 -carboxIlico; 

isopropil ester del Æcido 4-[9-(2,5-Difluoro-4-sulfamoil-fenhl)-9H-purin-6-

iloxi]-piperidin-1 -carboxulico; 

9-(2,5-Difluoro-4-Metansulfonhl-fenil)-6-[1 -(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

piperidin-4-iloxi]-9H-purina; 

9-(4-Fluoro-6-metoxi-pi rid in-3-il)-6-(1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

piperidin-4-iloxi]-9H-purina; 

S6-[1-(3-lsopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxiJ-9-(6-metoxi-2-metil-

piridin-3-)-9H-purina; 

2,5-Difluoro-4-{6-[1-(3-isopropil-(1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi]-purin-

9-il}-bencenosulfonamida; 

9-(2-Fluoro-4-Metansulfonii-fenil)-6-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

ciclohexiloxi]-9H-purina; 

3-Fluoro-4-{6-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-purin-9-il}-

N-propionil-bencenosulfonamida; 

3-Fluoro-4-{6-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-purin-9-il}-

benzonitrila; 

3-Fluoro-4-{6-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-purin-9-il}-

bencenosulfonamida; 

� 9-(2,5-Difluoro-4-Metansulfonhl-fenil)-6-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

ciclohexiloxi]-9H-purina; 

9-(4-Fluoro-6-metoxi-pi rid in-3-il)-6-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

ciclohexiloxi]-9H-purina; 

6-[4-(3-lsopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-9-(6-metoxi-2-metil-

piridin-3-il)-9H-purina; 

2,5-Difluoro-4-{6-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-purin-9-

il}-bencenosulfonamida; 

tert-butil ester del Æcido 4-[3-(4-Metansulfonil-fenil)-3H-[1 1213]triazolo[4,5-

d]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

3-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-7-[1 -(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

piperidin-4-iloxi]-3H-[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina; 

3-Fluoro-4-{7-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi]-

(1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-3-il}-N-propionil-bencenosulfonamida; 

3-Fluoro-4-{7-(1-(3-isopropi1-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi]-

[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-3-il}-benzonitrilo; 
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3-Fluoro-4-{7-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi]-

[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-3-il}-bencenosulfonamida; 

3-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-

ciclohexiloxi]-3H-[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina; 

3-Fluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-ciclohexiloxi]-

[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-3-il}-N-propionh1-bencenosulfonamida; 

3-Fluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-ciclohexiloxi]-

[1,2, 3]triazolo[4, 5-d] piri mid in-3-il}-benzonitrilo; 

3-Fluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-ciclohexiloxi]-

[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-3-il}-bencenosulfonamida; 

3-(2,5-Difluoro-4-Metansulfonil-fenil)-7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

ciclohexiloxi]-3H-[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina; 

I 
3-(4-Fluoro-6-metoxi-pi rid in-3-il)-7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)- 

ciclohexiloxi]-3H-[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina; 

7-[4-(3-Isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-ciclohexiloxiJ-3-(6-metoxi-2-metil-

piridin-3-iI)-3H-[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina; 

2, 5-Difluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazoI-5-iI)-cicIohexilox1-

[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-3-iI}-bencenosulfonamida; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-3H-

[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del âcido 4-[3-(2-Fluoro-4-propionilsulfamoil-fenil)-3H-

[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(4-Ciano-2-fluoro-fenhl)-3H-[1 ,2,3]triazolo[4,5-

d]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

I isopropil ester del Æcido 4-[3-(2-Fluoro-4-sulfamoil-fenhl)-3H-

[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-iloxi)-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(2,5-Difluoro-4-Metansulfonil-feriil)-3H-

[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(4-Fl uoro-6-metoxi-pi rid i n-3-i l)-3H-

11 ,23triazoIo[4,5-dpirimidin-7-iloxi]-piperidin- 1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(6-Metoxi-2-metil-pi rid in-3-il)-3H-

[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-iIoxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(2,5-Difluoro-4-sulfamoil-fenil)-3H-

[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-7-iloxi]-piperidiri-1 -carboxIlico; 

3-(2,5-Difluoro-4-Metansulfonil-fenil)-7-[1 -(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

piperidin-4-iloxi]-3H-[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina; 

3-(4-Fluoro-6-metoxi-pi rid in-3-il)-7-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

piperidin-4-iloxi]-3H-[1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidina; 

7-[l-(3- Isopropi 1-[ 1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi}-3-(6-metoxi-2-metil-

piridin-3-il)-3H-[1 ,2,3]triazoio[4,5-d]pirimidina; 
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2,5-Difluoro-4-{7-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-

(1 ,2,3]triazolo[4,5-d]pirimidin-3-il)-bencenosulfonamida; 

tert-butil ester del Æcido 4-[3-(4-Metansulfonil-fenil)-isoxazolo[4,5-

d]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-[3-(4-Metansulfonil-fen il)-isoxazolo[4,5-

d]pirimidin-7-ilsulfanhl]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(4-Metansulfonhl-fenil)-isoxazolo[4,5-

d]pirimidin-7-iloxij-piperidin-1 -carboxilico; 

3-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenhl)-7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

ciclohexiloxij-pirazolof I ,5-ajpirimidina; 

3-Fluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-pirazolo[1 ,5-

a]pirimidin-3-il}-N-propionil-bencenosulfonamida; 

3-Fluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxad iazol-5-il)-ciclohexiloxij-pirazolo[1 ,5-

a]pirimidin-3-il}-benzonitrilo; 

3-Fluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxij-pirazolo[1 ,5-

a]pirimidin-3-il}-bericenosulfonamida; 

3-(2,5-Difluoro-4-Metansulfonil-fenil)-7-[4-(-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-

ciclohexoxi]-pirazolo[1 ,5-a]pirimidina; 

3-(4-Fluoro-6-metoxi-pi rid in-3-il)-7-[4-(3-isopropil4l ,2,4]oxadiazol-5-il)-

ciclohexiloxi]-pirazolo[1 5-a]pirimidina; 

7-[4-(3-lsopropil-[I ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxij-3-(6-metoxi-2-metil-

piridin-3-il)-pirazolo[1 ,5-a]pirimidiria; 

2,5-Difiuoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-3-il}-bencenosulfonamida; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-feniI)-pirazolo[1 ,5-

a]pirimidin-7-iloxiJ-piperidin- I -carboxilico; 

isopropil ester del ªcido 4-[3-(2-Fluoro-4-propionilsulfamoil-fenhl)-

pirazolo[I ,5-a]pirimidin-7-iloxi]-piperidiri-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(4-Ciario-2-fluoro-fenhl)-pirazolo[I 5-

a]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(2-Fluoro-4-sulfamoil-fenil)-pirazolo[1 ,5-

a]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(2,5-Difluoro-4-Metansulfonhl-fenil)-

pirazolo[l ,5-aJpirimidin-7-iIoxi]-piperidiri-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(4-Fluoro-6-metoxi-pi rid iri-3-il)-pirazolo[l ,5-

a]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-I -carboxilico; 

isopropil ester del ªcido 4-[3-(6-Metoxi-2-metil-piridin-3-il)-pirazolo[l ,5-

a]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del ªcido 4-[3-(2,5-Difluoro-4-sulfamoil-fenhl)-pirazolo[I ,5-

a]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 
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3-(2-Fluoro-4-Metansulfonhl-fenhl)-7-[1 -(3-isopropil-[ 1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

piperidin-4-iIoxiJ-pirazolo1 ,5-ajpirimidina; 

3-Fluoro-4-{7-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi]-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-3-i1}-N-propioni1-bencenosulfonamida; 

3-Fluoro-4-{7-[1-(3-isopropi1-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-3-iI}-benzonitrilo; 

3-Fluoro-4-{7-(1 -(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-3-iI}-bencenosulfonamida; 

3-(2,5-Difluoro-4-Metansulfonil-fenil)-7-f I -(3-isopropil-[I ,2,4]oxadiazol-5-iI)-

piperidin-4-iloxi]-pirazolo[1 ,5-a]pirimidina; 

3-(4-Fluoro-6-metoxi-pi rid in-3-il)-7-[1 -(3-isopropil-[l ,2,4]oxadiazol-5-iI)-

piperidin-4-iloxi]-pirazolo[1 ,5-a]pirimidina; 

. 7-[1-(3-lsopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-3-(6-metoxi-2-metil-

piridin-3-iI)-pirazolo[1 15-a]pirimidina; 

2,5-Difluoro-4-{7-(I -(3-isopropil-[I ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-3-iI}-bencenosulfonamida; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(2-Fluoro-4-Metansulfonhl-fenil)-2-metil-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(2-Fluoro-4-propionhlsulfamoil-fenhl)-2-metil-

pirazolo[I ,5-a]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(4-Ciano-2-fluoro-fenhl)-2-metil-pirazolo[1 ,5-

a]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del ªcido 4-[3-(2-Fluoro-4-sulfamoil-fenil)-2-metil-

pirazolo[I ,5-a]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

� isopropil ester del ªcido 4-[3-(2,5-Difluoro-4-Metansulfonil-fenil)-2-metil-

pirazolo[I 5-a]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(4-Fluoro-6-metoxi-pi rid in-3-il)-2-metil-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(6-Metoxi-2-metH-pi rid in-3-il)-2-metil-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-I -carboxilico; 

isopropil ester del âcido 4-[3-(2,5-Difluoro-4-sulfamoil-fenil)-2-metil-

pirazolo[l ,5-a]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

25-Difluoro-4-{7-(1-(3-isopropiI-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi]-2-

metil-pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-3-i1}-bencenosulfonamida; 

7-[1-(3-lsopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi]-3-(6-metoxi-2-metil-

piridin-3-iJ)-2-metil-pirazolo[1 ,5-a]pirimidina; 

3-(4-Fluoro-6-metoxi-piridin-3-il)-7-(I-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

piperidin-4-iloxi]-2-metil-pirazolo[1 ,5-a]pirimidina; 

3-(2,5-Difluoro-4-Metansulfon I l-fenil)-7-[I -(3-isopropil-[ 1 ,2,4]oxad iazol-5-il)-

piperidin-4-iloxi]-2-metil-pirazolo[1 ,5-a]pirimidina; 
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3-Fluoro-4-{7-[1-(3-isopropil-[1 ,24]oxadiazoI-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-2-metiI-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-3-iI}-bencenosulfonamida; 

3-Fluoro-4-{7-[1 -(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-2-metil-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-3-iI}-benzonitrilo; 

3-Ftuoro-4-{7-[1-(3-isopropil-[1 2,4]oxadiazoI-5-iI)-piperidin-4-iIoxi]-2-metiI-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-3-iI}-N-propioni1-bencenosulfonamida; 

3-(2-FIuoro-4-MetansufonU-fenil)-7-(1 -(3-isopropil-[i ,2,4]oxadiazol-5-il)-

piperidin-4-iloxi]-2-metil-pirazolo[1 ,5-a]pirimidina; 

3-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-7-[4-(3-isopropil-[1 12,4]oxadiazol-5-iI)-

ciclohexiloxi]-2-metil-pirazolo[1 ,5-a]pirimidina; 

3-Fluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-ciclohexiloxi]-2-metil-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-3-iI}-N-propionhl-bencenosulfonamida; 

. 3F1uoro4{7[4(3.isopropil4l ,2,4]oxadiazol-5-iI)-ciclohexiloxiJ-2-metil-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-3-il}-benzonitrilo; 

3-Fluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-2-metil-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-3-il}-bencenosulfonamida; 

3-(2,5-Difluoro-4-Metansulfonhl-fenil)-7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

ciclohexiloxi]-2-metil-pirazolo[1 ,5-a]pirimid ma; 

3-(4-Fluoro-6-metoxi-pi rid in-3-il)-7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

ciclohexiloxi]-2-metD-pirazolo[1 5-a]pirimidina; 

7-[4-(3-lsopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-3-(6-metoxi-2-metil-

piridin-3-iI)-2-metil-pirazolo[1 ,5-a]pirimidina; 

2,5-Difluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-2-metil-

pirazolo[1 ,5-a]pirimidin-3-i1}-bencenosulfonamida; 

isopropil ester del âcido 4-(3-(2-Fluoro-4-Metansulfonhl-fenhl)-1 -metil-1 H-

pirazolo[4,3-d]piri mid in-7-iloxiJ-piperid in- 1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(2-Fluoro-4-propionilsulfamoil-fenhl)-1 -metil-

I H-pirazolo[4,3-d]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-I -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-t3-(4-Ciano-2-fluoro-fenil)-I -metil-1 H-

pirazolo[4,3-d]pirimidin-7-iloxiJ-piperidin-1 -carboxIlico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(2-Fluoro-4-sulfamoil-fenil)-1 -metil-1 H-

pirazolo[4,3-d]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(2,5-Difluoro-4-Metansulfonhl-feriil)-1 -metil-I H-

pirazolo[4,3-d]pirimidin-7-oxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-(3-(4-Fluoro-6-metoxi-piridin-3-il)-I-metil-1 H-

pirazolo(413-d]pirimidin-7-iloxil-piperidin-I -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(6-Metoxi-2-metil-pi rid in-3-il)-1-metil-1 H-

pirazolo[4,3-d]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del ªcido 4-(3-(2,5-Difluoro-4-sulfamoil-fenhl)-1 -metil-I H-

pirazolo[4,3-d]piri mid in-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 
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3-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-7-[1 -(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-

piperidin-4-iIoxi-1 -meti-1 H-pirazoo[4,3-d]pirimidina; 

3-Fluoro-4-{7-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-1-metil-

I H-pirazoIo[43-d]pirimidin-3-iI}-N-propioniI-bencenosuIfonamida; 

3-Fluoro-4-{7-[I-(3-isopropil-[l ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iIoxi]-1-metii-

I H-pirazolo[4,3-d]pirimidin-3-iI}-benzonitrilo; 

3-Fluoro-4-{7-[I -(3-isopropil-[I ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iIoxi]-1 -metil-

I H-pirazolo[4,3-d]pi rim idin-3-iI}-bencenosulfonamida; 

3-(2,5-Difluoro-4-Metansulfonil-fenil)-7-[1 -(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-

piperidiri-4-iloxi]-I -metil-1 H-pirazolo[4,3-d]pirimidina; 

3-(4-Fluoro-6-metoxi-pi rid in-3-iI)-7-[l-(3-isopropil-[l ,2,4]oxadiazol-5-iI)-

piperidin-4-iloxi]-I -metil-1 H-pirazolo[4,3-d]pirimidina; 

7-[1 -(3-Isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-3-(6-metoxi-2-metil-

piridin-3-iI)-1 -metil-I H-pirazolo[4,3-d]pirimidina; 

2,5-Difluoro-4-{7-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-I-

metil-1 H-pirazolo[4,3-d]pirimidin-3-ii)-bencenosulfonamida; 

3-(2-Fluoro-4-Metansulfonhl-fenhl)-7-[4-(3-isopropil-[1 12,4]oxadiazol-5-il)-

ciclohexiloxij-1 -metil-1 H-pirazolo[4,3-d]pirimidina; 

3-Fluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-1-metil-1 H-

pirazolo[4 ,3-d]pirimidin-3-U}-N-propionil-bencenosulfonamida; 

3-Fluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[ 1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-ciclohexiloxi]-1 -metiI1 H-

pirazolo[4,3-d]piri mid iri-3-il}-benzonitrilo; 

3-Fluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-cidohexiloxi]-1 -metil-1 H-

pirazolo[4,3-d]pi rim idin-3-iI}-bencenosulfonamida; 

3-(2,5-Difluoro-4-Metansulfonil-fenhl)-7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-

ciclohexiloxi]-1 -metil-1 H-pirazolo[4,3-d]pirimidina; 

3-(4-Fluoro-6-metoxi-piridin-3-il)-7-(4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-U)-

ciclohexiloxi]-1 -metil-1 H-pirazolo[4,3-d]piri mid ina; 

7-[4-(3-Isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-3-(6-metoxi-2-metil-

piridin-3-il)-I -metil-1 H-pirazolo4,3-d)pirimidina; 

2,5-Difluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxil-1 -metil-

1 H-pirazolo[4,3-d]pi rim idin-3-il}-bencenosulfonamida; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-2-metil-2H-

pirazolo[4,3-dpirimidin-7-iloxi3-piperidin-I -carboxilico; 

isopropil ester del âcido 4-[3-(2-Fluoro-4-propionhlsulfamoil-fenil)-2-metil-

2H-pirazolo[4,3-d]pi rim idin-7-iloxi]-piperid in- 1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(4-Ciano-2-fluoro-fenil)-2-metil-2H-

pirazolo[4,3-d]piri mid in-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(2-Fluoro-4-sulfamoil-fenil)-2-metil-2H-

pirazoIo[4,3-d]pirimidin-7-iloxi]-piperidn-I -carboxilico; 
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isopropil ester del Æcido 4-[3-(25-DifIuoro-4-Metansulfonil-feniI)-2-metil-2H-

pirazolo[4,3-djpirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(4-Fluoro-6-metoxi-pi rid in-3-il)-2-metil-2H-

pirazolo[4,3-d]piri mid in-7-iloxiJ-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(6-Metoxi-2-metil-piridin-3-iI)-2-metil-2H-

pirazoo[4,3-d]pirimidin-7-iloxiJ-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-[3-(2,5-Difluoro-4-sulfamoil-ferül)-2-metil-2H-

pirazolo[4,3-d]pirimidin-7-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 

3-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-7-[1 -(3-isopropd-[1 2,4]oxadiazol-5-il)-

piperidin-4-iloxi]-2-metil-2H-pirazolo[4,3-d]pirimidina; 

3-Fluoro-4-{7-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-2-metil-

2H-pirazolo[4,3-d]pirimidin-3-iI}-N-propionhl-bencenosulfonamida; 

3-Fluoro-4-{7-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi]-2-metil-

2H-pirazolo[4,3-d]pirimidin-3-il}-benzonitrilo; 

3-Fluoro-4-{7-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-2-metil-

2H-pirazolo[4,3-d]pirimidin-3-il}-bencenosulfonamida; 

3-(25-Dfluoro-4-Metansulfonil-fenU)-7-[1 -(3-isopropil-[1 12,4]oxadiazol-5-il)-

piperidin-4-iloxi-2-metil-2H-pirazolo[4,3-d]pirimidina; 

3-(4-Fluoro-6-metoxi-pi rid in-3-iI)-7-(1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-1l)-

piperidin-4-iloxi]-2-metil-2H-pirazolo4,3-d1pirimidina; 

7-[1 -(3-Isopropil-[1 2,4]oxadiazoI-5-iI)-piperidin-4-iloxi]-3-(6-metoxi-2-metil-

piridin-3-H)-2-metil-2H-pirazolo[4,3-d]pirimidina; 

2,5-Difluoro-4-{7-[1-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-piperidin-4-iloxi}-2-

metil-2H-pirazolo[4,3-d]pirimidin-3-il}-bencenosulfonamida; 

3-(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenhl)-7-{4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

ciclohexiloxi]-2-metil-2H-pirazolo(4,3-d)pirimidina; 

3-Fluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-iI)-ciclohexiloxi]-2-metil-2H-

pirazolo[4,3-d]pirimidin-3-il}-N-propionil-bencenosulfonamida; 

3-Fluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-2-metil-2H-

pirazolo[4,3-d]pirimidin-3-il}-benzonitrilo; 

3-Fluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-2-metil-2H-

pirazolo[4,3-d]pirimidin-3-il}-bencenosulfonamida; 

3-(2,5-Djfluoro-4-Metansulfonhl-fenil)-7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

ciclohexiloxi]-2-metil-2H-pirazolo[4,3-d]pirimidina; 

3-(4-Fluoro-6-metoxi-piridin-3-iI)-7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-

cicohexiloxi]-2-metil-2H-pirazolo[4 ,3-d]pirimidina; 

isopropil ester del Æcido 4-[1-(2-Fluoro-4-morfolin-4-ii-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxIlico; 

isopropil ester del Æcido 4-(1-(2-Fluoro-4-isopropilamino-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidiri-4-iloxi]-piperidin-1 -carboxilico; 
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7-[4-(3-lsopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxi]-3-(6-metoxi-2-metil-

piridin-3-fl)-2-metil-2H-pirazolo[4,3-d]pirimidina; y 

2,5-Difluoro-4-{7-[4-(3-isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-il)-ciclohexiloxij-2-metil-

2H-pirazolo[4,3-d]pirimidin-3-il}-bencenosulfonamida; ó 

una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable desde el punto de vista 

farmacØutico. 

74. El compuesto de acuerdo con Is reivindicación 1, donde dicho compuesto 

es el ter-butil ester del ªcido 4-[1-(4-metansulfonil-fenil)-1H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-

iloxi]-piperidin-1-carboxilico, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable desde el 

punto de vista farmacØutico. 

75. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 1, donde dicho compuesto 

es el isopropil ester del âcido 4-[1 -(4-metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4--d]pirimidin-4-

iloxi]-piperidin--1-carboxilico, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable desde el 

punto de vista farmacØutico. 

76. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 1, donde dicho compuesto 

es la (3,5-dimetil-isoxazol-4-il)-{4-[1 -(4-metansulforiil-fenil)-1 H-pirazolo(3,4-d]pirimidin-

4-iloxi]-piperidin-1-il}-metanona, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable desde 

el punto de vista farmacØutico. 

77. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 1, donde dicho compuesto 

es el ter-butil ester del Æcido 4-11-(2-fluoro-4-metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-ilsulfanilj-piperidiri-1-carboxilico, a una sal, hidrato o solvato del mismo 

aceptable desde el punto de vista farmacØutico. 

78. El compuesto de acuerdo con la reivindicación 1, donde dicho compuesto 

es el isopropil ester del âcido 4-[1 -(2-fluoro-4-metansulfonhl-fenil)-1 H-pirazolo[3 ,4-

d]pirimidin-4-iloxiJ--piperidin-1-carboxilico, o una sal, hidrato o solvato del mismo 

aceptable desde el punto de vista farmacØutico. 

79. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 1, donde dicho compuesto 

es el isopropil ester del Æcido 4-(1 -(2-fluoro-4-metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4--

d]pirimidiri-4-ilsulfanil]-piperidin-1-carboxulico, o una sat, hidrato a solvato del mismo 

aceptable desde el punto de vista farmacØutico. 

80. El compuesto de acuerdo con la reivindicación 1, donde dicho compuesto 

es el isopropil ester del Æcido 4-[1-(2-fluoro-4-sulfamoil-fenil)--IH-pirazolo[3,4-
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d]piri mid in-4�iloxi�piperid in� 1�carboxilico, o una sal, hidrato o solvato del mismo 

aceptable desde el punto de vista farmacØutico. 

81. El compuesto de acuerdo con la reivindicación 1, donde dicho compuesto 

es el isopropil ester del âcido 4�[1�(4�ciano-2-fluoro-fenil)-1 H�pirazolo[3,4�d]pirimidin-

4�iloxi]--piperidin-1�carboxilico, a una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable desde el 

punto de vista farmacØutico. 

82. El compuesto, de acuerdo con la reivindicaciôn 1, donde dicho compuesto 

es el 3�fluoro-4-{4-[1 �(3�isopropil-[ 1 ,2,4)oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi)-pirazolo[3,4�

dpirimidin�1�il}-benzonitrilo, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable desde el 

punto de vista farrnacØutico. 

83. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciOn 1, donde dicho compuesto 

es el 3�fluoro-4-{4-[l--(3�isopropil-[l,2,4]oxadiazol-5-il)-piperidin-4-iloxi]-pirazolo[3,4�

d]pirimidin-1�il}-bencensulfonamida, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable 

desde el punto de vista farmacØutico. 

84. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 1, donde dicho compuesto 

as el isopropil ester del Æcido 4�[3�(4�metansulfonhl-fenil)�isoxazolo[4, 5�d]pirimidin-7�

iloxi]�piperidin--1�carboxIlico, o una sal, hidrato a solvato del mismo aceptable desde el 

punto de vista farmacØutico. 

85. El compuesto de acuerdo con la reivindicación 40, donde dicho compuesto 

se selecciona del grupo formado par: 

tert-butil ester del Æcido 4-({[1 -(2,5-Difluoro-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-ilJ-metil-amino}-metil)-piperidin-1-carboxIlico; 

tert-butil ester del Æcido 4-[1-(4-Metanesulfonhl-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]piri mid in-4-ilamino-piperid in- 1 -carboxIlico; 

isopropil ester del Æcido 441 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-ilamino-piperidin-1 -carboxIlico; 

isobutil ester del Æcido 4-fl -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[34-

d]pirimidin-4-ilamino]-piperidin-1 -carboxIlico; 

tert-butil ester del Æcido 3-f1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-ilaminoj-piperidin-1 -carboxIlico; 

{3-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-ilamino}-piperidin-

1 -U}-(6-metil-piridin-3-il)-metanona; 

{3-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolof3,4-d]pirimidin-4-ilamino]-piperidin-

1 -ii)-(2-metil-piridin-3-il)-metanona; 
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{3-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-ilamino]-piperidin-

I -iI}-(5-metfl-piridin-3-il)-metanoria; 

{3-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-ilamino]-piperidin-

I -if)-piridin-3-ii-metanoria; 

{3-[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[34-d]piri mid in-4-ilamino]-piperidin-

I -il}-(1 -metU-1 H-pirrol-3-ii)-metanona; 

tert-butil ester del Æcido 4-({[1 -(4-Metansulfonil-fenil)- 1 H-pirazolo(3 ,4-

d)pirimidin-4-il]-metil-amino}-metil)-piperidin-1-carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-{[1 -(4-Metansulfonil-fenU)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-ilamino}-metil}-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del ªcdo 3-{[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

djpirimidin-4-ilamino]-metil}-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-({Etil-[ 1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3 ,4-
’ 

’ d]pirimidin-4-ill-amino}-metil)-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 3-[1 -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-

pirazolo[3,4-d]primidin-4-ilamino)-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-{[1 -(4-Metansulforiil-fenil)-1 H-ptrazolo[3,4-

d]pirimidin-4-il]-metil-amino}-piperidin-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 4-({Etil-[1 -(2-fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-ilJ-amino}-metil)-piperidin-1-carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-({Etil-[1 -(2-fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-il]-amino}-metil)-piperid in- 1 -carboxilico; 

I -(4-{[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-il]-metil-amino}-

piperidin-1 -il)-3,3-dimetil-butan-2-ona; 

ciclobutil ester del Æcido 4-{[1-(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimithn-4-il]-metll-amino}-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-[({1 44-(2-Metansulfonil-etil)-fenil]- I H-

pirazoto[3,4-d]pirimidin-4-il}-metil-amino)-metil]-piperidin-1-carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-({(2-Dimetilamino-etil)-(1 -(4-Metansulfonil-fenil)-

1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-il]-amino}-metil)-piperidin-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-({(2-Dimetilamino-etfl)-[1 -(2-fluoro-4-

Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]piri mid in-4-iI}-amino}-metil)-pipe rid in-1-

carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-(2-{Etil-[1 -(4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[314-

d]pirimidIn-4-il]-amino}-etil)-piperazine-1 -carboxilico; 

EtiI-(1-(2-fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-il]-

(3,4,5,6-tetra hid ro-2H-[1 ,2’]bipiridini14-ilmetil)-amina; 

Etil41 -(2-fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[34-d]pi rim idin-4-il]-(5’-

trifluorometil-3,45,6-tetrahidro-2H-[1 ,2’]bipiridinil-4-ilmetil)-amina; 
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[1 -(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-il]-(5’-trffluorometft-

3,4,5,6-tetrahidro-2H-[1 ,2’]bipiridinil-4-U)-amina; 

[1 -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-fl3-[1 -(3-

isopropil-[1 ,2,4]oxadiazol-5-ilmetil)-pirrolidin-3-il]-amiria; 

(5’-Fluoro-3,4,5,6-tetrahidro-2H-[1 ,2’]bipiridinil;-4-il)-[1 -(4-Metansuftonil-

fenil)-1 H-pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-ii]-amina; 

tert-butil ester del Æcido 3-[1-(4-Metansulfonil-fenhl)-1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4-ilamino]-pirrolidine-1 -carboxilico; 

isopropil ester del Æcido 3-[1 -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-ilamino]-pirrolidine-1 -carboxilico; 

tert-butil ester del Æcido 4-({[1 -(2-Fluoro-4-Metansulfonil-fenil)-1 H-

pirazolo3,4-d)piri mid in-4-il]-isopropil-amino}-metil)-piperid in- 1-carboxilico; 

isopropil ester del âcido 4-({[ 1 -(2-Fluoro-4-Metansuffonil-fenil)-1 H-

pirazolo[3,4-d]pirimidin-4-il]-isopropil-amino}-metil)-piperidin-1-carboxi!ico; y 
tert-butil ester del Æcido 4-({Etil-[3-(4-Metansulfonil-fenil)-isoxazolo[4, 5-

d]pirimidin-7-ilj-amino}-metu)-piperidin-1 -carboxilico; ô 

una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable para uso farmacØutico. 

86. El compuesto de acuerdo con la reivindicaciôn 40, donde dicho compuesto 

es el ter-butil ester del Æcido 4-({etil-[1 .-(4-metansulfonil-fenhl)--1 H-pirazolo[3,4-

d]pirimidin-4--fl]-amino}-metil)-piperidin-1-carboxulico, o una sal, hidrato o solvato del 

mismo aceptable desde el punto de vista farmacØutico. 

87. El compuesto de acuerdo con la reivindicación 40, donde dicho compuesto 

es el isopropil ester del Æcido 4-({etil-(1 -(2-fluoro-4--metansulfonil-fenil)--1 H-pirazolo[3,4--
1Lf 

d]pirimidin-4--iI]--amino}-metil)-piperidin--1-carboxIlico, o una sal, hidrato o solvato del 

misToaeptable desde el punto de vista farmacØutico. 
N 

88. 
) 

Una composición farmacØutica que comprende al menos un compuesto de 

acuerdo-cOn una cualquiera de las reivindicaciones I a 87, o una sal, hidrato o solvato del 

mismo aceptable desde al punto de vista farmacØutico, y un vehiculo aceptable desde el 

puntd\ta farmacØutico. 

( 
89.) Un mØtodo de producciOn de una composiciOn farmacØutica que 

mezclar al menos un compuesto de acuerdo con una cualquiera de las 

reivindicaciones 1 a 87, o una sal, hidrato o solvato del mismo aceptable desde al punto 

de vista farmacØutico, y un vehiculo aceptable desde el punto de vista farmacØutico. 
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prostaglandin J2 derivatives have been identified as natural ligandsof 
the PPARy subtype, which also binds thiazolidinedione antidiabetic 
agents with high affinity. The glitazones have been shown to bind 
exclusively to the PPAR.y subtype. 

The human nuclear receptor gene PPAR3 (hPPAR5) has 
been cloned from a human osteosarcoma cell cDNA library and is fully 

� described in A. Schmidt et al., Molecular Endocrinology, 6 :1634-1641 
(1992), herein incorporated by reference. It should be noted that 
PPAR8 is also referred to in the literature as PPAR3 and as N1JC1, and 
each of these names refers to the same receptor; in Schmidt et a!, the 
receptor is referred to as NUC1. 

�SUMMARY OF THE INVENTION 
This invention is concerned with the compounds of formula 

I below and its analogs, pharmaceutically acceptable salts thereof, and 
bioprecursors thereof, which differ from the thiazolidinediones in that 
they lack the thiazolidinedione moiety and they do not lead to the array 
of toxicity’s associated with the thiazolidinediones. The instant 
compounds are effective in treating diabetes, atherosclerosis, 

. hyperglycemia, hyperlipidemia and/or obesity because they lower one 
or more of the following biological entities in mammals; glucose, 
insulin, triglycerides, fatty acids, cholesterol and the like. Thus, it is an 
object of this invention to describe such compounds. It is a further 
object to describe the specific preferred stereoisomers of the substituted 
compounds. A still further object is to describe processes for the 
preparation of such compounds. Another object is to describe methods 
and compositions which use the compounds as the active ingredient 
thereof. Further objects will become apparent from reading the 
following description. 

DESCRIPTION OF THE 2V.NT1ON 
The present invention is directed to a compound 

represented by formula I: 
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Methyl 3-chloro4-(3 -(3-ethyl -7-propyl-6-benz- [4,5 1-isoxazoloxy)-
� propylthio)phenylacetate 

Step A: Preparation of 1 -bromo-3-(2-hydroxy-3-propyl-4-
propionyflphenoxy)propane 
A solution of 2,4-dihydroxy-3-propylphenyl ethyl ketone 

� (25.545 grams) in 2-butanone (300 mL) was treated with I 3-
dibromopropane (48.79 mL) and potassium carbonate (50.859 grams). 
The mixture was refluxed for 4 hours. The reaction mixture was 
partitioned between isopropyl acetate and pH 4 buffer. The organic was 
washed once with water, then dried over magnesium sulfate. The 
organic was filtered and evaporated to an oil which was 
chromatographed over silica gel with hexane/methylene chloride (2:1) 
to afford the title compound. 
NMR (CDCI3) 8 7.62 (d, 1H, J = 8.8 Hz), 6.43 (d, 114, LI = 8.8 Hz), 
4.16 (t, 2H, J = 5.8 Hz), 3.60 (t, 2H, J = 6.4 Hz), 2.94 (quart, 21-I, LI = 
7.3 Hz), 2.61 (bt, 21-1, LI = 7.5 Hz). 

Step B: Preparation of methyl 3-chloro-4-(3-(2-propyl-3-hydroxy-
4-propiony1phenoxy)propy1thioheny1pcetate 
A solution of 3-chloro-4-dimethylcarbamoylthio-

phenylacetic acid methyl ester (33.038 grams) in thy methanol (350 
mL) was treated with a solution of sodium methoxide in methanol 
(25wt%; 34.15 mL). The solution was refluxed for 2 hours. 1-IPLC 
analysis showed the disappearance of the carbamate. The solution was 
allowed to cool to 50°C. 1 -bromo-3-(2-hydroxy-3-propyl..4-
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� (3-(4-(3-pbenyl-7-propyl-6-benz-[4,51 
phenylacetic acid 

Stepl 
The 6-(4-bromobut- I -oxy)-3-phenyl-7-propylbenzisoxazole 

can be prepared as in Example 1 Step A from 6-hydroxy-3-phenyl-7-

propylbenzisoxazole (2 g, 1.0 Eq, 7.9 mmol ), prepared as described in 
Example 16 Step 3, and 1,4-dibromobutane (4.8 ml, 5 Eq. 39.5 mmol 

). 
The product was purified by elution from a silica gel column (100 g E. 
Merck 40-63 p. ) with toluene: hexanes : EtOAc 30 : 65 : 5. 
Characteristic NMR Resonances; 1H NMR 400MHz (CDCI3); 7.92 (m, 
2H), 7.64 (d, 1H, J = 8.8 Hz), 7.53 (m, 3H), 6.95 (d, 1H, J = 8.8 Hz), 
4.11 (t, 2H, J = 5.9 Hz), 3.51 (t, 2H, J = 6.4 Hz), 2.91 (t, 2H, J = 7.5 
Hz), 2.12 (complex m, 2H), 2.03 (complex m, 214), 1.71 (sext, 2H, J = 
7.5 Hz), 0.977 (t, 3H, J = 7.4 Hz). 
MS ESI M+1 = 388.2 I 390.2. MW = 387.1 / 389.1 (Bromine 
Isotopes). 

The methyl 3-hydroxyphenylacetic acid from Example 23 
Step 1 (26 mg, 1.05 Eq, 0.15 mmol ) and the 6-(4-bromobut-1-oxy)-3-
phenyl-7-propylbenzisoxazole from Example 62 Step 1 (42 mg, 1.0 Eq, 
0.108 mmol ) were condensed as described in Example 16 Step 4. 
The product was purified by elution from a silica gel column (3 g E. 
Merck 40-63 x ) with toluene : hexanes : EtOAc 60 : 35 : 5. 
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1. A compound having the formula I: 

(X1)03 
2 

or a pharmaceutically acceptable salt thereof, wherein: 

R is selected from the group consisting of H, Cl-6 alkyl, C5-10 aryl, 
and C5-10 heteroaryl, said alkyl, aryl and heteroaryl optionally 
substituted with 1 to 3 groups of Ra; 

R1 is selected from a group consisting of: H, Cii5 alkyl, C2-15 
alkenyl, C2-15 alkynyl and C3-10 cycloalkyl, said alkyl, alkenyl, 
alkynyl, and cycloalkyl optionally substituted with I to 3 groups of Ra; 

R3 is selected from a group consisting of: H, NHR1, NHacyl, CJ -15 
alkyl, C310 cycloalkyl, C215 alkenyl, Cl-IS alkoxy, CO2aIkyl, OH, 
C215 alkynyl, C5-10 aryl, C5..10 heteroaryl said alkyl, cycloalkyl, 
alkenyl, alkynyl, aryl and heteroaryl optionally substituted with 1 to 3 
groups of Ra; 

H 
(Z-W-) is Z-CR6R7-, Z-CFICH-, or Z R; 

R8 is selected from the group consisting of CR6R7, 0, NR6, and 
S(0)p; 

R6 and R7 are independently selected from the group consisting of H, 
C6 alkyl; 
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B is a 5 or 6 membered heterocycle containing 0 to 2 double bonds, and 
2 heteroatoms independently selected from the group consisting of 0,(0 
and S, said heteroatoms are optionally substituted at any position on the 
five or six membered heterocycle, the heterocycle being optionally 
unsubstituted or substituted with 1 to 3 groups of Ra; 

� Xl and X2 are independently selected from a group consisting of:U,... 
OH, Cl-15 alkyl, C2-15 alkenyl, C2-15 alkynyl,jia1o,..Q3, ORCF3, 

C5-10 aryl, C510 aralkyl, C5-10 beteroaryl and Cl-10 acyL said alkyJ, 

alkenyl, alkynyl, aryl and beteroaryl optionally substituted with I to 3 

groups of Ra; 

Ra represents a member selected from the group consisting of: halo, 
acyl, yLieterojiL CF3, OCF3, CN, NO2, R31.Q; §3,S(0)R3, 

, =N(OR),$02R3, NR3R3, N13COR3, NR3CO2R3, NR3CON(R3)2, 

NRSO2RCOR3, CO2R3, CON(R3)2, S02N(R3)2, OCON(R3)2 said 

aryl and heteroaryl optionally substituted with I to 3 groups of halo or 
C1-6 alkyl; 

is selected from the group consisting of: S(0),  
� -C(0)NH., -NR-, -0-, -SO2NI-I, -NHS02; 

. yl is selected from the group consisting of: g and C; 

Z is selected from the group consisting of: CO2R3, 
CONHS02R, CONH2 and 5-(1H-tetrazole); 

t and v are independently 0 or I such that t + v = 1; 

[Q is a saturated or unsaturated straight chain hydrocarbon containing 2-
-4 

carbon atoms and 

p is 0-2. 
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meaning attributed, for example to "R11" Is different for the structures in section I and the structures of the other sections 

I. For example, the CRF antagonist may be of the following formula, described in WO 94/13677: 

1 

* 

IN 

RN":NM
 

1<5 

15 ç and the agi4-ddition salts thereof, wherein A is NR1R2, CR1R2R11, or C 
’(CR1R12)2, NHCRISR11LQQ&7  

NHNR1R2, CR2R11NHR1, CR2R110M1, CR2R11SR1 or C(0)R2; 

Fl is hydrogen, or CI -Cs alkyl which may be substituted by one or two substituents R6 Independently selected 
20 from the group consisting of hydroxy, fluoro, chloro, bromo, iodo, C1 -C8 alkoxy, O-C(0)-(C1 -C6 alkyl), 0-0(0)-

N(C1-C4 alkyl)(C1-C2 alkyl); amino, NH(C1-C4 alkyl), S(C1-C6 alkyl), OC(Q)NH(C1-C4alkyl), N(C1-C2 alkyl)C 

(())(Cl-C4 alkyl), NHC(0)(C1-C4 alkyl), COOH, C0(C1-C4 alkyl), C(0)NH(C1-C4 alkyl), C(0)N(C1-C4 alkyl) 

(01-02 alkyl), SH, ON, NO2, S0(C1-C4 alkyl); S02(C1-04 alkyl), S02NH(C1-C4 alkyl), S02N(C1-C4 alkyl)(C1-

C2 alkyl), and said C1C6 alkyl may have one or two double or triple bonds; 
25 R2 is C1 -C12 alkyl, aryl or (C1-00 alkylene)aryl wherein said aryl i&penyl, nay l, thienyl, benzothien.y 

pyridyl quinolyl,pyrazinolyl pyrimjyi mid,zoIyi, furanyl benzofural benzothiazolyl isothiazolyl benziso 
iilyltToIytlsoxazoIyl benzl8oxazolyl benzimidazolyl triazolyl pyrazolyl pyrrolyl, Indolyl azain dolyl, 
oxiolyl orbenzoxazolyl, 3-to 8 memberod cycloalkyl or (C1 C6 alkylene) cycloalkyl wherein said cycloalkyl 
may have onertwo of,-Q,..S or.  -Z wherein Z Is hydrogen substituted Independently, for one or two carbons 

30 of said cycloalkyl C1_04 alkyl, benzyl or C1 C4 alkanoyl wherein F4 maybe substituted independently by from 
one to thröe  of chloro, fluoro or C1 -C4 alkyl, or one of hydroxy, bromo, iodo, C1 -C6 alkoxy, OC(0)(C1-C6 alkyl), 
0-C-N(C1-C4 alkyl)(C1-02 alkyl), S(01 -C6 allcyl), NH2, NH(C1 C2 alkyl), N(C1-C4 alkyl) C(0)(C1-C4 alkyl), NHC 

(0)(01-C4 alkyl), 000H, C(0)O(C1-C4 alkyl), C(0)NH(C1-C4 alkyl), C(0)N(C1-C4 alkyl)(C1-02 alkyl), SH, ON, 

NO2, SO(C1-C4 alkyl), S02(C1-C4 alkyl), S02NH(C1-C4 alkyl), S02N(C1-C4 alkyl)(C1-C2 alkyl), and wherein 
35 said 01C12 alkyl or C1 -C10 alkylonc may have one to three double or triple bonds; or 

NR1 A2 or CR R2R11 may form a 4- to 8 -membered ring optionally having one or two double bonds or one or 
two of 0, S or N-Z wherein Z is hydrogen, 01-04 alkyl, benzyl, or 01-C4 alkanoyl; 

. 1R3 is hydrogen, C1 -C8 alkyl, fluoro, chloro, bromo, iodo, hydroxy, amino, O(C1C6 alkyl), NH(01-C6 alkyl), N 
(C1 -C4 alkyl)(C1-C2 alkyl), SH, S(C1-C4 alkyl), SO(C1-C4 alkyl), or S02(C1-C4 alkyl), wherein said C1-C4 alkyl 

40 and C1-05 alkyl may have one or two double or triple bonds and may be substituted by from 1 to 3 l7 substit-
uents independently selected from the group consisting of hydroxy, amino, 01-03 alkoxy, dimethylamino, di-

’. ethylamino, methylamlno, ethylamino, NHC(0)CH3, fluoro, chloro or C1 -C3 thioalkyl; 
rIs 

hydrogen, C1-05 alkyl, fluoro, chloro, bromo, iodo, 01-C6 alkoxy, amino, NH(C1-C6 alkyl), N(C1-06 alkyl) 

, (C -C alkyl), S0(C1-C6 alkyl), wherein n is 0, 1 or 2, cyano, hydroxy, carboxy, or amido, wherein said Cl-Cs 
45 alkyls maybe substituted by one to three of hydroxy, amino, carboxy, amido, NHC(0)(C1-C4 alkyl), NH(C1 -C4 

alkyl), N(C1-C4 alkyl)(C1-C2 alkyl), C(0)0(C1-C4 alkyl), C1 -C3 alkoxy, c1 -c3 thioalkyl, fluoro, bromo, chloro, 
(iodo, cyano or nitro; 
R5 is phenyl, napyi,thnyl, benzothlenyl, pyridyl, qulnolyl, pyrazjnQ1yI.,.prImidyL, .imidaolyl��4Lwanyl, ben-
zofurafffl_enzothiazolyl, sothiter1Z tcth12oly1 thiazolyl lsoxazolyi, 

benz[soxazolyl, 

benzimldazolyl 
50 ?tzolyI pyrazolyl pyrrolyl lndolyl pyrrolopyridyl benzoxazolyl oxazolyl pyrrolidinyl thiazolidinyl piperazinyl 

piperidinylortetrazolyl wherein each one of the above groups may be substituted independently by from one 
tothee111oro, chloro, bromo, formyl, C1 -C6 alkyl, C1-05 alkoxy or trifluoromethyl, crone of hydroxy, iodo, 
cyano, nitro, amino, cyclopropyl, NH(C1-C4 alkyl), N(C,-C4 alkyl)(C1-C2 alkyl), 000(C1 -C4 alkyl), CO(C1-C4 
alkyl), S02NH(C1-04 alkyl), SO2N(C1-C4 alkyl)(C1-C2 alkyl), S02NH2, NHS02(C1-C4 alkyl), S(C1-C alkyl), 

55 S02(C1-C6 alkyl), wherein said C1 -C4 alkyl and C1 -C6 alkyl may have one double or triple bond and may be 
substituted by one or two of fluoro, chloro, hydroxy, amino, methylamino, dimethylamino or acetyl; with the 
proviso that R5 Is not unsubstituted phenyl; 
811 Is hydrogen, hydroxy, fluoro, chloro, C00(C -C2 alkyl), cyano, or CO(01-C2 alkyl); and 
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18. The use of claim 17 wherein the glucocorticoid receptor antagonist is a compound selected from the group con-
sisting of: 

2-phenanthronecarboxamide, 4b,5,6,7,8,8a,9, 1 0-octahydro.7-hydroxy-4b-(phonylmethyl)-7-(1 -propynyl)-N-
5 (4-pyridinylrnethyl)-, [4bS-(4ba, 7c, 

Ban)]-; 

2-phenanthrenecarboxamide, 4b5,6,7,8,8a,9, 1 0-octahydro-7-hydroxy-4b-(phenylmethyl)-7-(1 -propynyl)-N. 
(2-pyridlnylmethyl)-, [4bS-(4ba,7a,8aj3)]-; 
2-phenanthronecarboxamide, 4b,5,6,78,Ba,9,1 0-octahydro-7-hydroxy-4b-(phenylmothyl)-7-(1 -propynyl)-N-
(3-pyridinylmethyl)-, [4bS-(4bu,7a,8a3))-; 

10 carbamic acid, [2-(dimethylamino)ethyl)-, 4b,5 ,6,7,8,8a,9, 1 0-octahydro-7-hydroxy-4b-(phenylmethyl)-7-
(1 -propynyl)-2-phenanthrenyl eater, [4bS-(4ba7a,8a3)]-; 
2-phenanthrenecarboxamide, 4b,5,6,7,8,Ba,9, 1 0-octahydro-7-hydroxy-4b-(phenylmethyl)-7-(1 -propynyl)-N-
pyrazinyl-, [4bS-(4ba7a,8an)]-; 
2-phenanthronol, 1 2,3,4,4a, 9,10,1 Oa-octahydro-4a-(phenylmethy!)-2-(1 -propynyl)-7-(4-pyridinylmethoxy)-, 

15 [2R-(2a,4aa,1 Oaj3)J; 
2-phenanthrenol, 1 ,2,3,4,4a,9, 10,1 Oa-octahydro-4a-(phenylmethyl)-2-(1 -propynyl)-7-(2-pyridinylmethoxy)-, 
[2R-(2a,4a,1 

Can)]; 

2phenanthrenecarbonitrlle, 4b,5,6,7,8, 8a,9,1 0-octahydro-7-hydroxy-4b-(phenylmethyl)-7-(1 -propyriyl)-, 
[4bS-(4ba,7a,8an)]-; 

20 2-phenanthrenecarboxamide, 4b,5,6,7,8,8a,9, 1 0-octahydro-7-hydroxy-N-[(2-methyl-3-pyridinyl)m ethyl] -4b-
(phenylmethyl)-7-(1 ..propynyl)-, [4bS-(4bc,7a,8aI3)]-; 
2-phenanthrenecarboxamide, 4b,5,5,7,B,Ra,9, 1 0-octahydro-7-hydroxy-N-1(2-methyl-S-pyrldinyl)methylj-4b-
(phenylmethyl)-7-propyl-, [4bS-(4ba,7a,8an)); 
2-phenanthrenecarbcxamide, 4b,5 ,6,7,8,Ba,9, 1 0-octahydro-7-hydroxy-4b-(phenylm ethyl) -7-p ropy l-N-(2-py-

25 ridinylmethyl)-, {4bS-(4ba,7a,8a13)]-; 
2-phenanthronol, 1,2,3 ,4,4a9, 10,1 Oa-octahydro-4a-(phenylmethyl)-7-(3-pyridinylmethoxy)-2-(3 ,3 ,3-trifluoro-
propyl)-, [2S-(2cL,4a(L,1 0a3)]-; 
2-phenanthrenol, 1,2,3,4,4a,9,1 0,1  Oa-octahydro-7-f(2-methyl-3-pyrldlnyl)methoxyj-4a-(phenylmethyl)-2-
(33,3-trlfluoropropyI)-,[2S-(2a,4a,1 Oaf3)]-; 

30 2-phenanthrenecarboxamide, 4b,5,6,7,88a,9, I 0-octahydro-7-hydroxy-N-[(2 -methyl -3-pyridinyl) met hyl]4b-
(phenylmethyl)-7-(3,3,3-trifluorop ropy l)-, (4bS,7S,8aR); 
2-phenanthrenecarboxamlde, 4b,5,67,8,Ba,9, I 0-octahydro-7-hydroxy-7-meth.yl-N-[(2-methyl’3-pyrid! nyl) 
methyl]-4b- (ph enylm ethyl) -, (4bS ,7R,8aR)-; 
2-phenanthrenecarboxamide, 4b,5,8 ,7,8,Ba,9, 1 0-octahydro-7-hydroxy-7-methyl-4b-(phenylmethyl)-N-3-py-

35 ridinyl-, (4bS,7R,8aR)-; 
2-phenanthrenol, 1 ,2,3,4,4a,9, 10,1 Oa-octahydro-7-[(2-m ethyl -3-pyrlcllnyl)methoxy)-4a- (ph enylm ethyl) -2-(trif-
luoromethyl)-, (2ft4aS, baR)-; and 

. 2-phenanthranecarboxamide, 4b, 5, 6, 7, 8,8a, 9, 1 0-octahydro-7-hydroxy-N-[(2-methyh3-pyridinyl)methyl]-
4b-(pheriylmothyl)-7-(trifluorornethyl)-, (4bS, 7R, BaR)-. 

40 

19. A pharmaceutical composition which comprises a corticotropin releasing factor antagonist and a pharmaceutically 
acceptable vehicle, carrier or dlluent. 

20. The composition of claim 19 which comprises a therapeutically effective amount of a corticotropin releasing factor 
45 antagonist. 

21. The compositon of claim 20 wherein the corticoptropin releasing factor antagonist is a compound selected from 
the group consisting of the compounds defined in claim 14. 

50 22. The composition of claim 20 wherein the cortlootropin releasing factor antagonist is a compound selected from the 
group consisting of the compounds defined in claim 15. 

23. The composition of claim 19 which further comprises an amount of a glucocoticoid receptor antagonist and a 
pharmaceutically acceptable vehicle, carrier or diluent. 

55 

24. The composition of claim 23 wherein the glucocorticoid receptor antagonist is a compound defined In claim 17. 

25. The composition of claim 24 wherein the glucocorticoid receptor antagonist is a compond selected from the group 

ria 
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Como resultado del Examen de Fondo, realizado con fundamento en el artIculo 45 
de la DecisiOn 486 de la Comisiôn de la Comunidad Andina, se comunica: 

Documentos estudiados: 
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Titulo de la invención: "Aril y heteroaril derivados fusionados como moduladores 
del metabolismo y la prevención y tratamiento de trastornos relacionados con el 
misrno" 

Problema TØcnico Planteado: "Necesidad de compuestos novedosas para el 
tratamiento de enfermedades relacionadas con el metabolismo de la glucosa" 

SoluciOn: "Proveer compuesto aril y heteroarilo derivados fusionados que son 
moduladores de del metabolismo de (a glucosa, para (a prevención o e( tratamiento 
de trastornos metabOlicos y sus complicaciones tales como diabetes y obesidad" 

IPC: C07D 487/04; C07D 473/00; C07D 498/04; C07D 471/04; C07D 215/22; 
A61  31/519; A61   31/52; A61   31/4375; A61  31/47; A61   3/00; A61  3/10 

Excepciones a la Patentabilidad (Art 20 D 486 literal d) 

Las reivindicaciones 89 a 104 se refiereri a un mØtodo de tratamiento por lo cual 
son consideradas materia exenta de patentabilidad. 

Reivindicaciones relativas a un uso o a un Segundo USO (Art 14 y 21 D 486) 

Las reivindicaciones 105 a 115 comprenden usos de los compuestos reclamados 
por la presente solicitud, por Ia cual se consideran materia no patentable. 
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AnÆlisis de la Solicitud de Patente 

Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT) 

Concision: El capitulo reivindicatorlo reclama un elevado nümero de compuestos 
de manera que se considera carente de concision. Se sugiere modificar el capitulo 
reivindicatorio de manera que sea posible identificar de .forma clara y concisa el 
contenido de la presente solicitud. 

Anªlisis de Unidad do Invenciôn (Art 25 D 486) 

La presente solicitud presenta un estructura de acuerdo a la formula I, abajo, en la 
cual cada uno de los âtomos representados por A, D, E y U posee mÆs de un 
significado, es asi que al reemplazar los radicales en la estructura se obtienen 
muchas molØcuias que no conservan un mismo patrOn, tat y coma se demuestra 
en la tabla 6 del folio 866, en donde se ilustran 116 posibles sistemas de anillos 
fusionados compuestos par M, T, J, U, Z, Y, X, V y W que podrIan ser obtenidos at 
reemplazar los radicales indicados de la manera en que han sido definidos. El 
mismo solicitante revela en las tablas A a la K, folios 883 a 951, 10 grupos 
diferentes de compuestos obtenidos at completar las sustituciones de los otros 
radicales. Asi las cosas, se recomienda at solicitante modificar el capitulo 
reivindicatoric para hacer especifico para los compuestos sobre los cuales se 
desea la protecciOn o presentar las divisionales correspond ientes a otros grupos 
de compuestos. Se procede a estudiar el grupo 
de compuestos que se revelan en la tabla A, que / 
presenta compuestos como por ejemplo el 

B"k

compuesto Al, derecha, en el cual el eje 0 0 

yo"?( fundamental de la molØcula es: 1H.pirazol-[3,4 
d]pirimidin, el cual se md lea en la figura. 

Determinaciôn del Estado de la TØcnica 

El Estado de la TØcnica se determinó con base en la fecha de presentaciOn 
14/07/03 y se encontraron los siguientes documentos que anticipan el objeto de 
esta solicitud: 

Item Documento TituloFecha do 
Publlcaclón 

Dl W097281 37 Heterocyclic derivatives as antidiabetic 
07.08.1997 and ant/obesity agents 

D2 EP1097709 Use of corticotrophin releasing factor 09.05,2001 agonists for treating syndrome X 

AnÆlisis de Patentabilidad (Art 14 D486) 

Nivel Inventivo (Art18 D486) 

La reivindicaciOn I dice: "Un compuesto de formula I o una sal- 

aceptable para uso farmacØutico, hidrato o solvato del mismo; Li 
donde: A y B cada uno independiente aiquileno C opcionalmente 1,01 
sustituido con I a 4 sustituyentes seleccionados del grupo 
formado por aiquilo C1.3, atcoxi C1.4, carboxi, ciano, haloalquito C1 y 
halOgeno..", Ia demÆs con en el folio 1154. 

Exp. 2006 10701 



Dl presenta acetilfenoles ütiles como 
(XI) O-2compuestos antidiabØticos y (z- w1 04 
 Rik 

antiobesidad(pÆgina 4), y revela una formula I, I B 

derecha, en donde se define B como un Pw- 

heterociclo de 5 miembros que puede tener 2 
tomos de nitrOgeno; Yl coma 0; Y, coma �CH2-, -C(0)-; Q, coma cadena de 

hidrocarburos saturada a insaturada con al menos dos Ætomos de carbono; XI y 
X2 coma H, halo, -0R3; y Ra coma arilo, heteroarilo, S02R3, opcionalmente 
sustituido con 1 o 3 grupos halo o C1-6 aiquilo. Los ejemplos I y 62 (paginas 39 y 
140) muestran realizaciones de la invenciOn en las cuales se revela el nücleo 
fundamental de estos compuestos. 

La solicitud se diferencia del grupo de la invenciOn estudiado en que el heteroanillo 
fusionado no posee el mismo nümero de nitrOgenos en los dos anillos. 

El efecto tØcnioo que logra la diferencia es proveer compuestos alternos para el 
tratamiento de las enfermedades relacionadas con trastornos metabOlicos. 

El problema objetivo de la invenciOn es la necesidad de compuestos novedosos 
para el tratamiento de enfermedades relacionadas con el metabolismo de la 
glucosa. 

D2 revela compuestos derivados de la formula a la derecha, n 
en donde: A es OCRIR2RII, R2 es fenil, naftil, benzotienil, 
piridil, quinolil, pirazolil, pirimidil y benzimidazolil entre otrasI I 
(pagina 5, lIneas 15 a 20), R3 y R4 son hidrOgeno, y R5 es N 

fenil, naftil, u otros ciclos aromÆticos.1<5 

El experto en Ia materia habra sido sugerido par D2 a incluir las definiciones para 
el radical identificado coma A y tambiØn a modificar el anillo aromÆtico que se 
encuentra fusionado at heteroanillo en los compuestos de Dl para Ilegar ÆI 
resultado de la presente solicitud. 

Las reivindicaciones 88, relacionada con una composiciOri farmacØutica que 
. contiene los elementos activos; y 116, relacionada con el mØtodo de producciOn 

para dicha oomposiciOn farmacØutica; no aportan materia que le otorgue nivel 
inventivo en tanto D2 habla ya revelado el mØtodo y las composiciones. 

Conclusion 

Los requisitos de Patentabilidad de la presente Solicitud se encuentran afectados 
as!: 

Documento Reivindicaciones afectadas Requlsito que afecta 

Dl W09728137 1-88,116 Nivel Iriveritivo 

D2 EP1097709 1-88,116 Nivel Inventivo 

En cumplimiento del artIculo 45 de Ia DecisiOn 486 de la ComisiOn de la 
Comunidad Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del tØrmino de 
60 dIas contados a partir de la fecha de notificaciOn de la presente 
comunicaciOn. En caso de no dar respuesta al presente requerimiento, a si a 
pesar de la respuesta subsistieran los impedimentos para la concesión, se 
denegara la patente. 
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NotifIquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e), 
del capitulo quinto del tItulo primero de la Circular Unica N1 10 de 2001. 

JESUgRNERIARCIA 
DiiiEor de Nuevas Creaciones (E) 

El anterior requerimiento fue notificado por fijación en lista, de fecha 

124 DIC. 

CONCEPTO TECNICO EXAMINADOR TECNICO 
NLIMERO: 3639 C6digo:202092 

I 
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